KopucHa mogenb BigHOCUTLCS [0 XiMiko-GbapMaueBTMYHOI ranysi, a came 0 HOBUX BioSoriyHO akTUBHUX XiMiYHUX
cnonyk, noxigHux 3 pagy 1-R-1,5-gurigponipon-2-oHy, siki MOXyTb 6YTM BUKOPUCTaHi Npyu CTBOPEHHI Nikapcekunx 3acobis 3
aHanbreTM4YHOK aKTMBHICTIO, 30KpeMa, HEHapKOTU4YHMX aHanbreTukis (HHA) ans nikyBaHHs MaTonoriYyHMX CTaHiB, LIO
CYNPOBOAXYIOTbCS 6OJIbOBUM CUHAPOMOM.

Bigomo, wo 3actocysaHHs npenaparTiB rpynn HHA, ocobnvBo Tpusane, 4acTo CyNnpoBOAKYETLCA PO3BUTKOM Takmx
nobiyHnx edekTiB, KK racTPOTOKCUYHICTb, renaToTOKCUYHICTb, MEMOTOKCUYHICTL, HE(POTOKCUMYHICTL Tolo. TomMy B
YKpaiHi 3anuwiaeTtbca roctpoto npobnema 3abesneyveHHs HaceneHHsa npenapaTtamu L€l rpynn: HoOMeHKNaTypa Cy4acHMUX
BiTUM3HAHMX HHA npencraBneHa B OCHOBHOMY FEeHEPUYHUMW Mpenapatamy i He Bignoeigae notpebam OXOpPOHM
300pOB'sal, @ CydacHi IMNOPTHI nikapcbki 3acobu € 4oporMMKU Ta ManogoCTyNMHMMM ANS LWUMPOKOro Kora HaceneHHs. Takum
YAHOM, aKTyarlbHUM € MOLUYK HOBWUX BiTYN3HSIHUX BUCOKOEMEKTUBHUX ManoTOKCMYHMX MpenapartiB i3 BNacTMBOCTAMMU
HHA.

Y cyyqacHin megnyHin npaktiui Hesigomi noxigHi 1-R-1,5-gurigponipon-2-oHy, ski 3actocoBytoTbca sik HHA.

AHanoris 3asBrneHii pe4yoBUHi 3a XIMiYHOK CTPYKTYpOK HeMae. AHanoroMm 3a ¢apMakonoriyHo Aieto Moxe BbyTu
npenapaTt ,BonbTtapen" [Mawkosckuin M. JlekapctBeHHble cpeactsa. B gsyx tomax. T.1. - U3a. 13-e, Hogoe. -
XapbkoB: TopcuHr, 1997. - C. 172], Sknin NposABRSE BUPAKEHY aHaNbreTMYHy akTUBHICTb | € HEHAPKOTUYHUM 3acOo00M.
BonbTapeH € noxigHUM ceHinouToBOI kKncnom (Hatpiesa cCinb 2-[(2,6-guxnopdeHnn)-amiHol-peHinouToBoi KMCcnoTn) i
npu3HaYeHMin Ana nikyBaHHs 3ananbHUX 3axBOPKOBaHb, $Ki CYNMPOBOLKYOTHCS OOMbOBMM CUHOPOMOM: TFOCTPOrO
peBMatu3aMy, peBvMaTOigHOrO apTpuUTy, aHKINo3yl4voro crnoHAaunoapTputy (xBopobu bexrepeBa), apTposiB,
CNOHAINoapTpo3iB.

[o HeponikiB BoNbTapeHy MOXHa BiAHECTU raCTPOTOKCUYHY, renaTOTOKCUYHY Ta HEPOTOKCUYHY MNOBIYHY Aito.

3aBOaHHAM KOPUCHOT MoJeni € CTBOPEHHSI HOBOIT XiMiYHOT CNOMYKK LLO NPOSIBNSE BUCOKY aHanbreTMyHy akTMBHICTb
NpU HU3bKIA TOKCUYHOCTI | MOXXe OyTM BMKOpPUCTaHa siK ditoua pedvoBMHa y cknag dapMaueBTUYHMX NpenapaTiB pisHUX
nikapcbknx hopm.

MocTaBneHe 3aBAaHHS BUPILLYETLCA LUMAXOM CUHTE3Y iHAMBIAYanbHOT XiMivHOT cnonykun 1-geHin-4-geHinamiHo-1,5-
aurigponipon-2-oHy 3aranbHoi popmynu:

sika NPOSIBMSIE BUPKEHY aHanbreTM4Hy akTMBHICTb | MOXe OyTW BigHECEHa 40 HEHAPKOTUYHUX aHaNblreTUKIB.

3asaBneHa crnonyka Hesigoma 3 mxepen iHdopmallii.

3asBneHy peuvyoBUHY OAEPXYIOTb LWIAXOM B3aemogi 1-ceHinniponiguH-2,4-gioHy 3 aHiniHOM y cepepoBuuy
MONSAPHOTO YM HEMONAPHOrO PO3YMHHMKA (MEepPeBaXHO apoMaTUYHOTO BYIMEBOAHK) Y MPUCYTHOCTI  KMCMOTHUX
KaTanizaTopiB (NepeBaxHO n-TonyoncynbgokncnoTu, rady HCl, Towo). Buxig pevosnHu cknagae 85%.

1-cheHin-4-cpeHinamiHo-1,5-gurigponipon-2-oH - Ue KpucTaniyHa pedoBuHa GINOro 4M CBIiTNO-XOBTOMO KOIbOPY,
CTilKa Ha MOBITpi, po34yvMHHa B AguMeTundopmamigi, AMMeTUncynb@OKCHAi, He PO34MHHA Y BOAi, Ta BaXKKO PO3YMHHA Y
cnupTax.

CTpykTypa Ta iHOMBIgyanbHiCTb 3adBNeHOT XiMiYHOT peyYoBUHU MiATBEPAXEHI 3a AONOMOrO efeMEHTHOro aHanisy,
I4-cnekTpodoTomeTpii Ta 'H AMP-cnekTpockonii.

KopwucHa mogenb intocTpyeTbCa Npuknagamu.

Mpuknap 1

Ons otpumanHa 1-ceHin-4-cdeHinamiHo-1,5-aurigponipon-2-oHy po3unHsaote 1,75r (0,01mMonb) 1-cbeHunniponuamH-
2,4-pioHy B 100mn 6eH3ony, gogatots 0,93r (0,01monb) aHiniHy Ta 0,1r n-tonyoncynbdokucnom. Cymiw Kun'atatb
npotarom 2 roguH. OpepxaHui ocaj BiAGINbTPOBYIOTb, NPOMMBAKOTL CMAMPTOM, BUCYWYOTb. Bydosa crnonyku
nigTBEppKEHA CNEKTparbHUMM JaHUMW Ta JAaHUMW €NEMEHTHOTO aHaniay.

Buxia: 2,12r (85%). T.nn. > 300°C

C16H1N20 M.m 250,299

3Hanpgero: C,%:76,71; N,%: 11,25; H,%: 5,58;

BupaxysaHo: C,%: 76,78; N,%: 11,19; H,%: 5,64

B cnektpi AMP "H (IMCO - De) npucytHi curHam: NH-rpynun (9,45 M.A., CUHIMET), apoMaTU4HUX NPOTOHIB (7,52-6,9
M.A., MYNbTUNNET), NpoToHa y nomnoxerHi C-3 (5,38 m.4., CMHIMeT) Ta MeTUEHOBOI rPYNK NIPOSbHOTO Kinbus (4,64 m.4.,
CUHITET).

B 14 cnekTpi y KBr, cM™' ciocTepexyTbcst cMyrn nornuHanHst npu 3452cm™ (NH-rpynn), 3256-3024 em™" (CH2-rpynu),
1643cm™" (CO-naktama), 1603cm™' (C=C).

Mpwknag 2

AHanbreTMyHa akTuBHICTb 1-¢peHin-4-deHinamiHo-1,5-gurigponipon-2-oHy y NOPIiBHAHHI 3 BOfMbTapeHOM BMBYanu Ha
MoZerni OUTOBOKACIMX KOpdYiB y 6inux nabopaTopHux muwen macoto 18-20r. [[okniHiyHi OOCNiDKEHHs MiKapCbKkux
3acobiB (MeToanyHi pekomeHgaui) // 3a pepakuieto: uneH«op. AMH YkpaiHu OB. CtedhaHosa. - K.: AeiueHa, 2001. -
C.307-320]. AHanbreTMyHy akTuBHICTb (%) OUiHIOBanNu 3a 34aTHICTIO HaBeAeHUX 3acobiB 3MeHLyBaTK KinbKiCTb KOpYIB Y
OOCNIAHIA rpyni MULLIEN Y NOPIBHSAHHI 3 KOHTPOSBHO. Pe3ynbTatn ekcnepuMeHTy HaBeeHi y Tabnuui.

Tabnuus 1

BuBYeHHS aHanbreTMYHOT akTMBHOCTI 3asiBNEHOI CNONYKN Ta npenapaTy NopiBHAHHSA

Ne n/n BapiaHtn gocnigy Hosa, mr/kr | AHanbretudHa gisi, % Eso, mr/kr

1. 3asBneHa cnonyka 1,0 61,6446,84

0.90(083+099)
7 AN 7 7



5,0 42,59+10,029
10,0 46,9716,84
1,0 14,1+2,46
2. BonbTapeH 5,0 42,2+3 21 5,00 (3,00 +8,00)
10,0 70,4+8,06

PesynbTaT npoBegeHoro [OCriDKeHHs ceigyate npo Te, wo 1-deHin-4-cpeHinamino-1,5-gurigponipon-2-oH
NPOoSABISAE BUP@KEHY aHanbreTMyHy akTMBHICTb, Npuyomy y Aosi 1,0Mr/kr 3asBneHa crnonyka nepesepLuye aHanbreTuyHy
aKTMBHICTb BONbTapeHy y aHanorivyHin fosi y 4,37 pasu, WO O03BONSIE oepXaTn BUCOKUIA TepaneBTUYHUN edeKT npu
MiHiIManbHi fosi 3acoby. 3a Eflso (0,90Mmr/kr) 3asiBneHa cnonyka nepesepluye BonbTapeH (5,0mr/kr) y 8,9 pasu.

Mpwknag 3

[OCTpy TOKCUYHICTb 3asiBMEHOI CMONYKU BUBYANM 3 BUKOPUCTaHHAM CTaHAAPTHUX 3aranbHOMPUAHATAX MeToAiB Ha
6innx muwax macoto 18-20r npy oOQHOPa3OBOMY BHYTPILLHbO-LUTYHKOBOMY BBEAEHHI CMOMNYKM Yy AeKinbkox Josax y
AianasoHi Big 1000 o 15000 3 MeTOK 3HaXOMKEHHs1 cepedHbo-cMepTenbHOT fosu (Nhso). Anga 3aseneHoi cnonyku J1so
popisHioe 17400mr/kr. Ans nopiBHsHHA J10so BonbTapeHy gopisHioe 37 0Mr/Kr.

3rigHO 3 3aranbHOMNPUINHATO Knacudikauielo TOKCUYHOCTI peyoBuH 1-deHin-4-deHinamiHo-1,5-gurigponipon-2-oH
Hanexut ao VI knacy BiZHOCHO HeLKiammBmx pedoBuH (NAso > 15000mr/kr).

TakMM 4MHOM, 3asiBNEHO HOBY XiMiYHY cnonyky - 1-cpeHin-4-ceHinamiHo-1,5-gurigponipon-2-oH, WO MpOsBAseE
BUPaXEHY aHamnbreTUyHy akTUBHICTb, € HETOKCUYHUM i MOXe OyTu BifHEeCEeHWA [0 HEHapKOTUYHWX aHarbreTukis.
3asBneHa crnonyka Moxe 3HaWTVW 3aCTOCYBaHHSA Yy TepaneBTUYHIA NpakTuui AN NiKyBaHHSA NaToONOryHMX CTaHiB, IO
CYNpOBOAXYIOTbCS GOMbOBMM  CUHAPOMOM. [Ipy CUHTE3i 3asBMEHOi CMOMyKM BUKOPWCTOBYIOTb [OOCTYMHI peakTvBM,
[o3BoneH y dapMaueBTUYHIv nNpakTvui. PevyoBuHa oaepXyeTbCa 3a NPOCTO0 TEXHOMOriE, ska moxe byTn BigTBOpEeHa
y NPOMUCIIOBKX YMOBaX, € CTilNKOIO, IO MiABULLYE TepMiH ii 36epiraHHs. Takum YnHOM, nepeniveHi dakTopyu JO3BONSAOTbL
pekoMeHyBaTV 3asiBNEHY PEYOBUHY B SKOCTI cybcTaHUii Ans po3pobkn BUCOKoeheKTUBHMX NikapCbkux 3acobiB y pisHMX
nikapcbknx popmax.



