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Основные этапы создания лекарственных средств. 

Принципиальная схема разработки нового лекарственного вещества 

включает несколько стадий. 

На первой стадии проводится предварительный отбор химических 

соединений и выбор базовой потенциально активной структуры. На этой стадии 

возникает замысел создания необходимого лекарственного средства. 

Проводится анализ информации о наличии разнородных элементов, групп 

атомов, функциональных группировок, о типах связей между ними, электронном 

строении, пространственном расположении. На второй стадии осуществляется 

синтез предварительно отобранных соединений и их химический скрининг, т.е. 

отсеивание по устойчивости, простоте получения, выходу, растворимости и 

технико-экономическим  показателям. 

На третьей стадии проводится фармакологический скрининг и 

доклинические испытания - главное сито, на котором отбраковывается основная 

масса неактивных и малоактивных синтезированных соединений и остаются для 

продолжения углубленных испытаний наиболее перспективные вещества, 

обладающие высокой физиологической активностью и не проявляющие при 

этом токсичности и других побочных эффектов. 

На четвертой стадии разрабатываются наиболее рациональные лекарственные 

формы фармакологически активного вещества, характеризующиеся высокой 
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фармацевтической и биологической доступностью (высвобождение 

фармакологически активного вещества из лекарственной формы), 

стабильностью при хранении. 

На пятой стадии проводятся клинические испытания фармакологически 

активного вещества в виде лекарственной формы на людях, в ходе которых 

выявляется терапевтическая эффективность и степень безопасности (наличие 

или отсутствие побочных эффектов) при лечении больных. 

На шестой стадии идет освоение промышленного производства лекарственного 

средства, отрабатываются все стадии его получения в заводских условиях. ства 

серебра нитрата. 

Эмпирический метод приемлем и для получения биологически активных 

оединений из природных источников. 

Несмотря на широкое использование эмпирического метода в прошлом, на 

сегодняшний день он вытеснен направленным способом поиска биологически 

активных веществ. 

Совершенствуются методы скрининга - используются не только 

физические, физико-химические, биохимические, но и математические методы. 

Например, метод расчетного скрининга позволяет осуществить не только отсев 

малоэффективных соединений из огромного потока синтезированных веществ, 

но и на основании математического расчета зависимости биологической  

активности от химической структуры дать рекомендации для направленного 

синтеза. 

Следует выделить следующие основные пути направленного поиска новых 

лекарственных веществ. ства серебра нитрата.  Эмпирический метод приемлем и 

для получения биологически активных соединений из природных источников. 

Несмотря на широкое использование эмпирического метода в прошлом, на 

сегодняшний день он вытеснен направленным способом поиска биологически 

активных веществ. 
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Совершенствуются методы скрининга - используются не только 

физические, физико-химические, биохимические, но и математические методы. 

Например, метод расчетного скрининга позволяет осуществить не только отсев 

малоэффективных соединений из огромного потока синтезированных веществ, 

но и на основании математического расчета зависимости биологической 

активности от химической структуры дать рекомендации для направленного 

синтеза. 

Следует выделить следующие основные пути направленного поиска новых 

лекарственных веществ. ства серебра нитрата. 

Эмпирический метод приемлем и для получения биологически активных 

соединений из природных источников. Несмотря на широкое использование 

эмпирического метода в прошлом, на сегодняшний день он вытеснен 

направленным способом поиска биологически активных веществ. 

Совершенствуются методы скрининга - используются не только 

физические, физико-химические, биохимические, но и математические методы. 

Например, метод расчетного скрининга позволяет осуществить не только отсев 

малоэффективных соединений из огромного потока синтезированных веществ, 

но и на основании математического расчета зависимости биологической 

активности от химической структуры дать рекомендации для направленного 

синтеза. Следует выделить следующие основные пути направленного поиска 

новых лекарственных веществ. Основные направления создания новых 

лекарственных средств. 

Основными направлениями создания лекарственных средств являются 

эмпирический и направленный поиск. Эмпирический метод поиска 

лекарственных средств осуществляется методом проб и ошибок. На основании 

эмпирически установленных закономерностей о влиянии отдельных 

функциональных групп на биологическую активность, синтезируют ряд 
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соединений, которые проходят фармакологический скрининг и отбор наиболее 

активных веществ. 

Эмпирический метод приемлем и для получения биологически активных 

соединений из природных источников. 

Несмотря на широкое использование эмпирического метода в прошлом, на 

сегодняшний день он вытеснен направленным способом поиска биологически 

активных веществ. 

Совершенствуются методы скрининга - используются не только 

физические, физико-химические, биохимические, но и математические методы. 

Например, метод расчетного скрининга позволяет осуществить не только отсев 

малоэффективных соединений из огромного потока синтезированных веществ, 

но и на основании математического расчета зависимости биологической 

активности от химической структуры дать рекомендации для направленного 

синтеза. 

Следует выделить следующие основные пути направленного поиска новых 

лекарственных веществ. 

Выделение и изучение биологически активных веществ из природных 

источников. Этим методом были получены многочисленные лекарственные 

средства из растительного сырья: морфин, эфедрин, кокаин, атропин, сердеч 

ные гликозиды, платифиллин, физостигмин, гормоны, рутин, кверцетин и др. 

Химическое модифицирование структуры известных синтетических и 

природных лекарственных веществ проводится путем введения в молекулу 

известного вещества структурного элемента или фрагмента молекулы, с 

помощью которого достигается желаемый эффект: усиление специфической 

активности, снижение токсичности, пролонгирование действия, расширение 

спектра действия, изменения направленности фармакологического эффекта и др. 

Введение фармакофорной группы известного лекарственного вещества в 

молекулу нового вещества. Фармакофорным называют такой структурный 
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элемент или фрагмент молекулы, который обеспечивает фармакологическую 

активность. Например, на основе азотистого иприта были получены 

противоопухолевые средства путем введения в молекулу различных веществ 

N,N - дихлорэтиламинного или азиридинового фрагмента (сарколизин и др.  

(Структурный фрагмент кокаина, обеспечивающий его анестезирующее 

действие - эфир бензойной кислоты и акиламиноэтанола, взят за основу ряда 

синтетических местных анестетиков - производных п-аминобензойной кислоты 

(новокаин, анестезин, дикаин и др). Принцип молекулярного моделирования. 

Этот подход в сочетании с рентгеноструктурным анализом позволяет установить 

стереохимические особенности молекулы лекарственного вещества и 

биорецептора, конфигурацию их хиральных центров, измерить расстояния 

между отдельными атомами, группами атомов или между зарядами в случае 

цвиттер-ионных структур лекарства и биорецепторного участка его захвата. 

Принцип создания лекарственных веществ на основе естественных 

метаболитов. Лекарственное средство при поступлении в организм под 

действием ксенобиотиков (ферменты, защищающие организм от чужеродных 

веществ) превращаются в метаболиты. Часто лечебный эффект оказывают 

активные метаболиты, а не сами препараты. В этом случае лекарственный 

препарат называют пролекарством, которое само по себе не обладает лечебным 

эффектом, но имеет такие структурные элементы, которые позволяют ему легко 

преодолевать в организме защитные барьеры и точно доставляться в больной 

орган. При попадании в биомишень это пролекарство метаболизируется и 

превращается в истинное лекарство. 
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