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Многие говорят, что фармакология им не по душе.
В фармакологии приходится много запоминать, а названия препаратов тоже 

сложные. Если думать так, то и механизмы действия препаратов кому-то могут 
показаться сложными, или кто-то может легко, например, запутаться: «Ой, а 
этот механизм действия к какому препарату относится?».

Фармакология – это наука о том, как действуют препараты. Фармакология 
происходит от греческих слов «лекарство» и «учение», то есть в этой дисципли-
не исследуют или изучают механизмы того, как лекарства проявляют свои 
эффекты. 

Лекарства применяются для того, чтобы лечить болезни. Это значит, что для 
изучения фармакологии важно понимать, например, механизмы возникновения 
болезней и свойства препаратов как химических веществ, а также механизмы 
того, как действуют эти препараты. Кроме того, в лечебных учреждениях, 
проводящих медикаментозное лечение, важность изучения основ фармаколо-
гии, наверное, чувствуют все, так как важно ведь знать и то, какой препарат и в 
каком количестве лучше использовать.

Секрет успеха при изучении дисциплин, подобных фармакологии – которые, 
хотя и систематизированы, но в них много того, что необходимо усвоить в каче-
стве знаний – заключается в том, что сначала нужно изучить общую структуру, 
а после этого шаг за шагом переходить к подробностям. В этом смысле, навер-
ное, полезно было бы читать такие учебные материалы, которые (как данная 
книга) вмещают, насколько это позволяет объём страниц, разнообразную 
информацию: начиная от знаний для начинающих и заканчивая профессиональ-
ными знаниями.

В данной книге я объясню некоторое количество моментов, которые важны 
для фармакологии, с помощью истории, оформленной в мангу. Действующие 
лица манги – студенты факультета фармакологии, в особенности – деятельные 
студентки, которые находятся на этапе углубления знаний путём аптечной 
практики. Структура книги такова, вы, наблюдая за тем, как они, используя на 
практике знания, полученные в университете , прилагают усилия, чтобы в 
действительности стать способными выполнять аптекарскую работу, и растут 
все вместе, тоже сможете учиться вместе с ними.

Так как эта история разворачивается, включая в том числе, и типичные 
подробности повседневной жизни практикантов, я надеюсь, что получить 
удовольствие смогут и те читатели, которые ещё не проходили аптекарскую 
практику (в качестве предварительных знаний о том, чем занимаются во время 
этой практики), и те, которые сейчас как раз находятся в процессе аптечной 
практики (в качестве дневника коллеги, который прилагает усилия одновремен-
но с читателями), и те читатели, которые уже закончили аптечную практику и 
наконец-то готовятся к выпуску из университета (в качестве учебного пособия, 
позволяющего оглянуться на то, что было изучено).

ВСТУПЛЕНИЕ

VÂñòóïëåíèå
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Кстати, не всплывут ли у вас в памяти названия препаратов, когда вы хорошо 
посмотрите на имена персонажей, которые появятся в этой книге? Например, 
героиня – Асахина Рин. Попробуйте произнести это имя несколько раз.

Заметите ли вы, что:
Асахина Рин, Асахина Рин, Асахина Рин. Аспирин!
(хотя, может быть, это немного «притянуто»?..).
Также, например, и имена других персонажей, и название университета я 

назвал соответствующим образом. Попробуйте поразмышлять, какие ассоциа-
ции они вызывают.

Эта книга была создана благодаря сотрудничеству с художниками манги и 
фармацевтами, администрирующими аптеки, благодаря усилиям, которые все 
прилагали в областях, в которых каждый из нас силён. В наши дни, когда воспе-
вается лечение в команде (?), это стало для меня хорошим шансом поразмыш-
лять о важности работы в команде. Пользуясь случаем, выражаю благодарность 
всем, кто внёс вклад в создание этой манги.

Я искренне желаю, чтобы вы, уважаемые читатели, которые соблаговолили 
взять в руки эту книгу, она стала бы хорошим шансом, например, углубить 
понимание фармацевтики или представить ситуацию в аптеке.

Итак, давайте теперь пойдём на площадку проведения медикаментозного 
лечения вместе с героиней Рин.

Ноябрь 2017 года. В кампусе, где деревья гинкго приобретают золотой цвет.

Эдагава Ёсикуни
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Значит, со следую-
щей недели нако-
нец-то начинается 
аптечная 
практика.

Ах, Это 
как-то 
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Старший товарищ, 
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аптечной сети, го-
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 было очень много 
     и было тяжело.

А ты, Рин, 
пойдёшь в аптеку 
рядом с домом?

Да!

Университет 
Мэдэсин

Пятый курс 
фармацевтический 

факультет
Асахина Рин

1Ïðîëîã



Это на окраине 
города, и там, 
наверное, работы 
немного и можно 
расслабиться.

Хотя я там 
ещё ни разу 
не была.

Сёрб

Но ведь там, 
в окрестностях, 
много больниц, 
клиник, и, может 
быть, рецептов 
много приходит?

К тому же 
говорят, что 
в некоторых 
аптеках бывают 
очень строгие 
инструкторы...

Сёрб, 
сёрб

Бам

Ничего страшного! 
Ведь я такая 
женщина, которая 
когда надо 
делать – делает!

Бам

Когда надо 
делать – делает...
Что-то я не видела 
этого, кроме как 
во время еды.

Это 
оскорбление!
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На следующей 
неделе

Аптека

«Камфора» 

Приём 
рецептов

Я пройду сзади.
Хорошо.

(Беготня)

3Ïðîëîã



Извините.

Зырк

А-а-а!
Из... 

извините.
Топ, 
топ

Сейчас 
я буду 
готовить 
смесь мазей, 
поэтому 
немного…

Ой! 
Извините!

Дёрг

Adalat-CR (20) 1T
Micardis (20) 1T
часть 1 После еды 
на 28 дней
Adalat-CR (20) 1T
Micardis (20) 1T

Б
о

р
м

о
т

а
н

и
е

Ой... Страшно!..
Совсем тут не 
расслабляются!

А-а-а-а...

Что же делать!..

4 Ïðîëîã



БАЗОВЫЕ ЗНАНИЯ
О ЛЕКАРСТВЕННЫХ

ПРЕПАРАТАХ

1

Цитохром.

Хлоп

Ага! Т
очно, 

цитохром!

Какая 

досада!

Никакой 

досады .



Так.

Хорошо 
работаешь!

Зырк А-а-а!

Спасибо 
за труд!

Директор 
аптеки 

«Камфора»
Фуэки Сэна

Как все загружены 
работой. Я удивлена.

На верхнем этаже здесь 
клиника, поэтому в период 
до и после выходных дней, 
а также, например, во время 
эпидемий гриппа или аллергии 
на пыльцу у нас всегда так.
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Эй, Сэнно.
Скажи 
что-нибудь 
Асахине-сан.

Фармацевт-
инструктор 

аптеки 
«Камфора»
Сэнно Сиро

Тык Вопрос.

Что?

Каково основное 
и побочное действие 
антигистаминных 
препаратов?

Что? Что?
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Итак, ответ?

Это повторение 
изученного вами, 
необходимое для того, 
чтобы иметь возможность 
объяснить пациентам 
понятным языком.

Началось.

Так, та-ак... Значит, 
антигистаминные...

Хи, хи

Так... Основное 
действие – 
облегчение 
симптомов 
аллергии 
на пыльцу.

Побочное 
действие – 
сонливость.

Да, 
обычно 

так.
Обычно?

Основное 
действие – 
это полезные 
эффекты. 
Побочное 
действие – 
это действие, 
которое 
приносит 
вред, да?

Ну, 
не совсем 

так.

Побочное действие – 
это не только вред.
Есть и пациенты, которые 
используют антигистаминные 
препараты первого 
поколения в качестве 
средства для 
улучшения сна.

В действитель-
ности основное 
действие – 
это действие, 
которого ожи-
дают, а побочное 
действие – это 
эффект, который 
не ожидается.

Даже один и тот же препарат от аллергии 
на пыльцу воспринимается по-азному.

С точки зрения человека, который 
страдает аллергией на пыльцу:

Основное 
действие

Основное 
действие

Облегчение симптомов 
аллергии на пыльцу

Облегчение симптомов 
аллергии на пыльцу

Побочное 
действие

Побочное 
действие

Сонливость

Сонливость

Чих

С точки зрения человека, 
который не может заснуть:

н
а

п
р

я
ж

е
н

и
е
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Другими словами, 
это зависит 
от того, чего 
хочет пациент.

Ага. Вроде бы 
в университете 
это тоже 
изучали...

LEVOTOMIN

«Изучали» –  
этого мало. 
Надо запоминать!

Фармацевт 
аптеки 

«Камфора»
Курита Каянэ 

Зырк А-а-а!

Кроме того, 
нужно 
ещё уметь 
рассказать так, 
чтобы пациентам 
было понятно.

Хотя вы, 
наверное, 
изучали это 
в университете.

но для 
того, чтобы 
спящие знания 
сразу могли 
пробудиться, 
давайте займёмся 
повторением, 
начиная с основ.

Да, у нас 
инструктор 
строгий!!!

Хм

А-а-а!
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Таблетки 75

Ранитидин Takepron OD  
таблетки 30

Takepron OD  
таблетки 30

Ганатон 
таблетки 50

Acinon 
таблетки 150

Acinon 
таблетки 150

Acinon 
таблетки 75

Нексиум 
капсулы 20

Нексиум 
капсулы 10

Лансопразол 
OD таблетки

Лансопразол 
OD таблетки

Значит, все названия, 
написанные 
на коробках, – 
это торговые 
наименования.

Поначалу это 
всех приводит 
в замеша-
тельство.

В университете препараты 
изучают в основном 
по общепринятым 
наименованиям.

Например, 
если речь идёт 
об аспирине...

*Ìåæäóíàðîäíûé ñîþç 
òåîðåòè÷åñêîé è 
ïðèêëàäíîé õèìèè. 
Ïðåäñòàâèòåëüñêèé 
îðãàí õèìèêîâ âñåõ 
ñòðàí.

Химическое 
наименование 
(основное наимено-
вание, присвоенное 
в соответствии 
с номенклатурой 
IUPAC*)

2-ацетокси-
бензойная 
кислота

Общепринятое 
наименование 
(название, 
полученное 
упрощением 
химического 
наименования) 

Ацетил-
салициловая 

кислота

Торговое 
наименование 
(название, 
присвоенное 
фармацевтической 
компанией)

Аспирин

Это всё 
усложняет!

Скрип

Было бы 
гораздо проще 
сразу изучать 
по торговым 
наименованиям*!

Понимаю ваше огор-
чение, но изучение 
только по торговым 
наименованиям 
создало бы много
    неудобств.

Вот, таким образом, 
имеется три 
наименования.

 1-1   
Íàçâàíèÿ
ïðåïàðàòîâ

* Под торговым наименованием понимается международное непатентованное название.

10 Ãëàâà 1. Áàçîâûå çíàíèÿ î ëåêàðñòâåííûõ ïðåïàðàòàõ



Например, торговое 
наименование ничего 
не скажет нам о том, 
что представляет 
собой данный 
препарат.

Структурная 
формула аспирина

Химическое 
наименование

Общепринятое 
наименование

Торговое 
наименование

2-ацетоксибензойная кислота

Бензойная 
кислота Ацетоксигруппа

Ацетилсалициловая кислота

Салициловая 
кислота

Ацетильная 
группа

Аспирин

? ?

А
с
п
и
р
и
н
?

 Ïðèìå÷àíèå. Áûâàþò ñëó÷àè, êîãäà, 
óñëûøàâ äàæå îáùåïðèíÿòîå 
íàèìåíîâàíèå, âñ¸ ðàâíî íå çíàþò, î 
êàêîì ïðåïàðàòå èä¸ò ðå÷ü.

Ох!.. Значит, 
одних торговых 
наименований 
недостаточно...

Врачи выписывают рецепт, 
используя одно из трёх 
следующих названий:
1. Наименование 
оригинального препарата*;
2. Наименование 
генерического препарата**;
3. Общепринятое 
наименование.
Врачи и фармацевты 
должны знать как 
торговое, так и 
общепринятое 
наименование.

** Íîâûé ëåêàðñòâåííûé ïðåïàðàò äî îêîí÷àíèÿ 
ñðîêà äåéñòâèÿ ïàòåíòà.

** Äåø¸âûé ëåêàðñòâåííûé ïðåïàðàò òàêîãî æå 
äåéñòâóþùåãî âåùåñòâà è äåéñòâèÿ, âûïóñêàåìûé 
â ïðîäàæó ïîñëå îêîí÷àíèÿ äåéñòâèÿ ïàòåíòà 
íà îðèãèíàëüíûé ëåêàðñòâåííûé ïðåïàðàò.

111.1. Íàçâàíèÿ ïðåïàðàòîâ



Таблетки OD (разрушающиеся в ротовой полости)

Растворяется 
слюной

Ого! 
Значит, для 
этого препарата 
существуют 
и таблетки OD.

В этом месяце 
были впервые 
выпущены в продажу 
и таблетки OD. 
Взятие не той 
лекарственной формы – 
это распространённая 
ошибка, поэтому 
будь внимательна.

Например:

Торговое 
наименование

Арисепт

Арисепт

Лекарственная
форма

Таблетки 3 мг, 5 мг, 10 мг

3 мг, 5 мг, 10 мгТаблетки D

Стандарты

Мне стало как-то 
беспокойно - ведь 
всего, вплоть до 
лекарственных форм, 
я не знаю.

Придётся привыкать. 
Кстати, количество 
лекарственных форм 
препаратов, 
содержащихся 
в фармакопее Японии, 
достигает 30 видов.

Целых 30...

*Ñì. ñòð. 35.

Ах

 1-2   Ëåêàðñòâåííûå ôîðìû 
         è ñïîñîáû ââåäåíèÿ
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Хотя иногда в продажу 
выпускается такой же 
препарат в изменённой 
лекарственной форме, 
это происходит не потому, 
что хотят произвести как 
можно больше товаров, 
используя один и тот же 
состав. 

Причины производства товаров 
разных лекарственных форм

1) с целью повышения эффективности 
всасывания;

2) с целью обеспечения оптимального 
времени действия;

3) с целью уменьшения побочных 
эффектов.

Чувствуются плоды 
усилий, прилагаемых 
фармацевтическими 

компаниями.

з
а
ч
а
р
о
в
а
н
н
о

Когда изменяется 
лекарственная форма, 
путь введения тоже 
иногда изменяется.

Основные 
пути введения 
можно предста-
вить вот так.

Пути введения препаратов общего 
и местного применения

Препараты 
системного 
введения

После введения 
в кровоток, 

циркулирующий 
по всему 

организму, 
достигают тканей, 
которые служат 

для них мишенями

Препараты 
местного 
введения

Вводятся 
непосредственно 
в ткани, которые 
служат для них 

мишенями

Глазные 
капли

Ушные 
капли

Назальные 
капли

Сублинг-
вальные 
таблетки

Вводятся 
под язык

Пероральные 
препараты Вводятся через 

ротовую полость

Ректальные 
препараты

Внутрисосудистое, 
подкожное или 
внутримышечное 

введение

Препараты 
для инъекций

Препараты 
для 

ингаляции

Вводятся 
в прямую 

кишку

Некоторые 
ректальные 
препараты

Препараты 
для наружного 

применения 

Некоторые 
пластыри

131.2. Ëåêàðñòâåííûå ôîðìû è ñïîñîáû ââåäåíèÿ



Аракава-сан, 
у препаратов есть 
оптимальные дозы, 
требуемые для 
проявления эффекта.

Это не так, 
что чем больше 
примешь, тем лучше.

Да, 
распространённое 
заблуждение.

Да, это 
проблема?

Вопрос. Что?!

Почему 
лекарства 
действуют?

Мм...
Та-ак...

 1-3   Ïî÷åìó äåéñòâóþò 
          ëåêàðñòâà?
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Механизмы, с помощью которых 
проявляется действие лекарств

Механизмы, 
с помощью которых 

проявляется действие 
лекарств, можно 
разделить на две 
большие категории.

1. Препарат непосредственно доставляется 
в ту часть, где возникло нарушение, 
и улучшает функционирование 

Боль, боль, 
улетай!

Нарушение

Нарушение

Нарушение

Восстановление 
функции

Восстановление 
функции

Восстановление 
функции

2. Косвенно улучшает функционирование, воздействуя 
на часть, которая является причиной нарушения

Дзынь -
дзынь -

дзынь

Вставай!

Эй,  
принимайся 
за работу, 

как 
следует!

А-а

Ох

Щёл к

Или

Работай! 
Работай!

Хоп, 
хоп

Хоп, 
хоп

А -а

Если 
не соблюдать 
меру, то он 
сломается!

Всё, 
начиная с сегод-

няшнего дня, 
буду соблюдать 
закон о защите 

труда.
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Пять, четыре, 
три, два...

Итак, назовите мне пять 
частей, которые делают 
мишенями препаратов, 
для того чтобы вылечить 
нарушение.

Ой! 
Так сразу – 
и обратный 

отсчёт!

Думаю, что это... 
вот эти пять!

Та-дам

Основные мишени 
препаратов

1) Рецепторы
2) Ферменты
3) Ионные каналы
4) Транспортёры
5) Нуклеиновые кислоты

Итак, почему же 
лекарства не будут 
действовать лучше, 
даже если принять 
их больше?

Да потому, что 
возможности 
функциони-
рования мишеней, 
например 
рецепторов, 
не безграничны.

А-а А-а

Да. Если говорить 
о рецепторах, так как 
происходит насыщение 
количества рецепторов, 
воспринимающих 
молекулу препарата, 
насыщение  
чувствительности 
этих рецепторов...

. . .и, кроме того, 
например, насыщение   
функциональности 
ферментов и тому подобных 
молекул, относящихся 
к внутриклеточной системе 
передачи информации, 
которая передаёт 
воспринятую информацию 
внутрь клетки.
Не так ли?
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Так сразу много 
сказали, что всего 
не ухватить...

Постой, ведь она 
только первый 
день у нас.

Да... 
Я немного 
погорячился.

Круть, 
круть

Круть, 
круть

Возникло на рушение!

Вот, 
пожалуйста. Ну что, 

немного 
успокоились?

Да. 
Простите.

Спасибо.

Тогда, 
продолжая 
начатый 
разговор...

Что! Прямо 
по-спартански.

Опять?!

Вы помните кривую, 
описывающую 
отношения дозы 
препарата и его 
эффекта?

S-образная кривая
(кривая доза–эффект)

Эф
фе

кт
 п

ре
па

ра
та

Вводимая доза препарата 
(логарифмическая шкала)

Эффективная доза 
50 % (ED50)

Та-ак... 
Вот эта?
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Да. До того, 
как препарат проявит 
своё действие, 
потребуется его 
определённое 
количество.

Однако это 
не означает, 
что чем больше 
примешь, 
тем лучше.

Минимальная 
эффективная доза

Максимальная 
эффективная доза

Минимальная 
смертельная доза

Неэффективные 
дозы

Эффективные  дозы 
(терапевтические дозы)

Токсические 
дозы

Смертельные 
дозы

Малые Дозы Большие

Как раз 
наоборот – это 
может привести 
к отравлению, 
смерти и т. п.

Да, лекарства 
могут быть 
опасными.

Дайфуку - 
пирожки из 

рисовой муки 
со сладкой 

бобовой пастой

Это вкусно.

Это от кондитера, 
очень популярного 

в этих местах.

Угощайтесь, 
Асахина-сан.

Спасибо!
Мне как раз 
хотелось 

чего-нибудь 
сладкого!

Ах!
Дайфуку!

 1-4   
Ôàðìàêîêèíåòèêà
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Вопрос. Что?!

Дёрг

Тык

Аналогично этому 
пирожку препарат 
после введения 
в организм 
претерпевает 
разнообразные 
изменения. 
Каков процесс 
этих изменений?

Та-ак...
Вы имеете

в виду ADME?

Процесс обработки 
препарата в организме

(фармакокинетика)

1. Всасывание

2. Распределение

3. Метаболизм

4. Экскреция

Да. Тогда 
попробуй 
рассказать 
мне про 
фармако-
кинетику.

Та-ак…

Да... да...

Мой
дайфуку...

Порх
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1. Всасывание

В случае орального 
препарата он 
попадает в желудок 
из ротовой полости, 
пройдя по пищеводу.

У многих препаратов 
действующее вещество 
высвобождается 
из препарата, и тем самым 
производится подготовка 
к всасыванию.

Говоря языком 
физиологии, 
желудок находится 
«внутри» или «снаружи» 
организма?

«Снаружи».

В человеческом организме 
рот соединён с анусом 
посредством 
желудочно-кишечного 
тракта.

Так как желудочно-
кишечный тракт является 
продолжением внешней 
поверхности, его считают 
находящимся «снаружи 
организма» .   Окей.

Поэтому «внутри организма» 
препарат оказывается лишь 
тогда, когда он «всосётся» 
и попадёт в кровоток.

Тогда скажите мне, 
в чём заключается
  причина того, 
что  всасывание 
так важно 
с точки зрения 
лекарственного 
эффекта?

Снаружи

Снаружи
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Причина заключается в том, 
что место введения (или 
место всасывания) и место 
действия препарата 
отличаются друг от друга, 
поэтому для того, чтобы 
лекарство было достав-
лено по назначению, 
оно должно попасть 
в кровоток. 

С этой точки зрения 
тоже важно, чтобы 
как можно больше 
лекарства всосалось 
в кровоток.

Финиш

Кровь

СТАРТ!

ЦЕЛЬ!

Бульк

Это то, над 
чем мучаются 

фармацевтические 
компании при раз-
работке препаратов.

2. Распределение Молекулы всосавшегося 
препарата затем разносятся 
по всему организму 
с кровотоком.

Это называется 
«распределением».

Вшш

А? 
Что?

Вы закончили? 
Ничего 

не забыли?

Что?

...первое...

по
д
ск

аз
ка

Ага!

Ах

Лекарство 
после всасывания 
распределяется 
по всему организму.
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Однако!
Перед распределением его 
ожидает строгая застава!

Это печень!

Так как 
с точки зрения 

организма молекулы пре-
парата являются инород-

ными веществами, перед тем 
как быть разосланными 
по всему организму, они 
подвергаются строгой 

проверке. 

Фармакологическая 

застава

Печень

Ведь это, 
возможно, 

яд.

Та-дам

Часть препарата разлагается 
главным образом в печени* 
и при этом может утратить 
эффект, она выводится 
в двенадцатиперстную 
кишку с желчью.

Потери, которые возникают 
вышеописанным образом, 
перед тем как всосавшийся 
препарат будет разослан 
по всему организму, 
называются «эффектом 
первого прохождения» 
(пресистемным метаболизмом). 

* Так как в тонком кишечнике тоже присутствуют метаболические ферменты,
  там  также может происходить пресистемный метаболизм.
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Пропустите, 
пожалуйста.

Значит, 
с этого момента 
мне придётся 

путешествовать 
в одиночестве.

Грустно

Какой 
молодец.

Пройти можно 
только тебе!

Фармакологическая 

застава

Печень

Механизм эффекта 
первого прохож-
дения является 
очень строгим, 

поэтому почти 
все всосавшиеся 
молекулы препарата 
не проходят этот 
отбор и выводятся 
из организма.

Другими словами, 
попасть в кровоток 
и циркулировать 
по всему организму 
может только 
небольшая часть 
препарата.

Эффект первого 
прохождения

Ладно, ладно.
Можно и я тоже 
вопросик задам?!

В последнее время 
разрабатываются также 
и такие препараты, 
которые, используя 
эффект первого 
прохождения «в свою 
пользу», способны 
проявлять лекарственный 
эффект только после 
того, как подвергнутся 
метаболизму в печени.
 

Тиск

Итак, 
как называются 
такие препараты?
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Это Пролекарства!

Пролекарство

Не обладает эффектом 
до того, как подвергнется 

метаболизму

Эффект проявляется лишь 
после того, как препарат 

подвергнется метаболизму

Печень

Метаболизм

Примеры: тегафур, индометацин, 
фарнезил, локсопрофен и др.

Ïðèìå÷àíèå. Ïðèñòàâêà «ïðî-» (ëàò. pro-) îçíà÷àåò «ïðåäøåñòâóþùèé». 
Äðóãèìè ñëîâàìè, ïðîïðåïàðàòû – ýòî ïðåäøåñòâåííèêè ïðåïàðàòîâ.

Это превосходные препараты 
в том смысле, что их 
действующее вещество 
практически полностью 
попадает в кровоток.

Верно!

Подобным 
образом моле-
кулы препарата 
прошмыгнут 
мимо строгого 
эффекта... 

.. .первого 
прохождения 
(пресистемного 
метаболизма),
попадут в кровоток 
и будут циркулировать 
по всему организму.
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3. Метаболизм

«Метаболизм» – это, 
говоря простыми 
словами, реакция, 
предназначенная 
для того, чтобы 

подготовить препарат 
к более легкой 

экскреции.

Так как они 
экскретируются 
в основном с мочой, 
то лучше выводятся, 
например легко раство- 
римые в воде препараты 
или такие препараты, которые 
легко распознаются 
в качестве инородных 
веществ.

Очень хорошо.

Так как существует 
много и жиро-
растворимых 
препаратов, 
их необходимо 
превратить 
в водорастворимые.

И ещё, очень 
важно понимать, 
что для организма 
лекарство является 
«инородным 
веществом».

Другими словами, 
«метаболизм»  – это 
реакция, предназна-
ченная для изменения 
структуры молекул 
препарата, который 
является «инородным 
веществом»...

. . .производимая 
таким образом, 

чтобы этот препарат 
был удачно принят 

механизмом экскреции, 
который будет работать 

после метаболизма.
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Две реакции, происходящие 
при метаболизме

Первый этап
Окисление-восстановление, 
гидролиз

Модификация молекулярной структуры, 
производимая таким образом, чтобы повысить 
водорастворимость (то есть чтобы препарат 
легко растворялся в воде)

Второй этап Конъюгация

Благодаря присоединению 
функциональных групп ещё более 
повышается водорастворимость 
и инородность

Растворяюсь

Чувство 
инород-
ности

На каждом 
из этих этапов 
активно работают 
разнообразные 
ферменты.

Вопрос.

Какой типичный 
фермент выходит 
на сцену на первом 
этапе?

Не могу 
вспомнить!

Та-ак... Как же 
он называется?!

А-а-а~~

Та-ак, 
какой-то 

там ...крим!

Цитохром.

Хлоп

Ага! Точно, 
цитохром!

Какая 
досада!

Никакой 
досады.
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Цитохром P450 (CYP) - 
это очень важное 
вещество, поэтому 
давайте постараемся 
сразу вспоминать 
это название.

О нём мы 
ещё поговорим 
в другой раз, 
когда у нас будет 
побольше времени.

Уфф А-а!

4. Экскреция Итак, переходим 
к последнему. 
Пожалуйста, 
расскажите нам 
про экскрецию.

Так... Экскреция - 
это выведение 
молекул препарата 
из организма.

Молекулы препарата 
из кровотока 

экскретируются 
главным образом 

в мочу и выводятся 
из организма.
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Если говорить 
более конкретно...

Кровь, отфильтрованная 
в почечных клубочках, 

превращается в «первичную 
мочу», которая по почечным 

канальцам поступает 
в мочевой пузырь 

и после накопления в нём 
выводится из организма.

Мочевой 
пузырь

Объём составляет 
около 600 мл.

При заполнении мочой 
примерно наполовину 

возникают позывы 
к мочеиспусканию

Я за.. 
закончила!..

Уфф

А вы знаете, 
сколько примерно 
первичной мочи 

образуется 
за один день?

Что?!

Похоже, 
это продол- 

жается.

Так... 
Около

5 литров?

Наобум...

Клубочек

Почечный
каналец

Кровь

Первичная 
моча

Обратное
всасывание

150 л/день

1,5 л/день
Экскреция

Считается, что её 
образуется около 
150 литров. Это 
примерно равно 
количеству воды, 
которое мы 
наливаем в ванну.

Однако в 
действительности 
из этих 150 литров 

из организма 
выводится только 
примерно 1,5 литра.

То есть около 
одной сотой - 

благодаря 
обратному 

всасыванию 
из почечных 
канальцев.
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Итак, 
попробуйте 
подытожить.

Как я уже 
говорила, 
препарат, 

введённый 
в организм 
через рот...

. . .пройдя процессы 
«всасывания», 

«распределения», 
«метаболизма» и 

«экскреции», 
завершает своё 
предназначение.

Ну, теперь уже 
точно всё!..

Уфф

Асахина-сан.

А-а!

Благодарю 
Вас за труды.
Пожалуйста, 
отведайте этот 
дайфуку, кото-
рый Вы с таким 
нетерпением 
ждали.

Шурх

Прекрасно, 
наконец-то 
пришла толко-
вая студентка, 
из которой 
может что-то 
выйти.

Прошу любить 
и жаловать.

А -а 

Хм...
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П р и л о ж е н и е

Здесь, вместе с повторением важных моментов, познаком-
лю вас с дополнительными моментами, о которых не удалось 
рассказать в манге. В первой главе я собрал темы, о которых 
хотели бы знать как те, кто выписывает рецепты, так и те, для 
кого их выписывают. Прежде всего в качестве пробного шара 
попробуйте  проверить здесь свои знания. 

Ну как ваши впечатления от первого дня практики?

Ох, устала! Я осознала, как это сложно - выражать 
собственные знания своими словами.

Для фармацевта доходчиво объяснять пациентам про, например, 
способы приёма препаратов, их действия - это тоже важная часть 
работы. В качестве подготовки к тому дню, когда вам придётся 
проводить инструктаж по приёму лекарственных препаратов, 
давайте повторим основные сведения о приёме препаратов. 

Ïðèìå÷àíèå. Îá óñèëèÿõ Ðèí â îáëàñòè èíñòðóêòàæà ïî ïðè¸ìó ïðåïàðàòîâ 
áóäåò ðàññêàçàíî â ãëàâå 4 (ñòð. 98).

Для того чтобы препарат в достаточной мере проявил свой эффект, необходимо  
учитывать моменты, касающиеся времени приёма препарата, чтобы его всасыва-
ние было эффективным (табл. 1).

Для всех случаев время 
приёма рассчитывается 
с учётом состояния 

желудочно-кишечного тракта, 
например желудка, которое 
изменяется при приёме пищи.

Таблица 1. Время приёма препаратов

1-5   Óêàçàíèå âðåìåíè ïðèåìà ïðåïàðàòà

Перед 
приёмом пищи

Непосредственно 
перед приёмом пищи

Сразу после 
приёма пищи

После приёма 

Между 
приёмами пищи

Примерно за 30 минут 
до приёма пищи

Непосредственно перед 
приёмом пищи

Сразу после приёма пищи

В течение примерно 30 минут 
после окончания приёма пищи

Примерно через 2 часа 
после окончания приёма пищи
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♦   Перед приёмом пищи
Время, при котором голод достигает максимальной степени, когда после оконча-

ния предыдущего приёма пищи ничего не было съедено. Так как желудок пуст, то 
препарат всасывается быстро, не испытывая влияния, например, желудочной 
кислоты. Можно, наверное, сказать, что это время приёма оптимально для препара-
тов, всасывание которых, например, ингибируется пищей, желудочной кислотой и 
др. Правда, у этого времени приёма есть такой недостаток, как раздражение слизистой  
желудка. Так принимаются препараты, заставляющие желудок активно двигаться, 
например стимуляторы аппетита, а также, например, противорвотные средства, 
проявляющие эффект при попадании пищи в желудок.

♦   Непосредственно перед приёмом пищи
Как и следует из указания, препараты принимаются непосредственно перед 

приёмом пищи. Представим это как приём прямо за обеденным столом. Можно 
сказать, что это время приёма очевидно отличается от приёма препарата «перед 
приёмом пищи», так как сразу же после приёма препарата в желудок попадает 
пища. В качестве примеров препаратов, для которых указывают такое время 
приёма, можно привести препараты против сахарного диабета, среди которых есть 
препараты, которые, например, замедляют всасывание сахара, стимулируют секре-
цию инсулина или замедляют повышение уровня сахара в крови после приёма 
пищи. Так как эти препараты должны действовать во время всасывания сахара, 
содержащегося в принятой пище, в идеале принимать их непосредственно перед 
приёмом пищи.

♦   Сразу после приёма пищи
Препараты, требующие для всасывания наличия желчи, например некоторые 

витамины, желательно принимать в это время. Желчь, панкреатический сок и т. п. 
выделяются для того, чтобы переваривать и всасывать пищу, и их количество 
достигает максимума сразу же после приёма пищи. Так как на пустой желудок они 
почти не секретируются, в случае приёма этих препаратов, например перед 
приёмом пищи или между приёмами пищи, ожидать эффекта нельзя.

Также и такие препараты, которые проявляют свой эффект, испытав влияние 
желудочной кислоты, например некоторые препараты от эпидермофитии, жела-
тельно принимать сразу после еды, когда активно выделяется желудочная кислота. 

♦   После приёма пищи
Многие препараты принимают в это время. Предполагается, что принятая пища 

ещё находится в желудке. Поскольку пища и препарат вместе перемешиваются в 
желудке, можно ожидать, что будет уменьшено раздражение стенок желудка 
препаратом, поэтому можно назвать это время приёма «щадящим желудок».

Так как препарат проходит желудок одновременно с приёмом пищи, перемеще-
ние препарата тоже происходит медленно. Поскольку это позволяет также увели-
чить время, требуемое для всасывания, можно сказать, что при приёме в это время 
концентрация препарата в крови повышается постепенно, замедляется также и 
скорость элиминации из крови.

В некоторых случаях при несоблюдении времени приёма после еды могут, 
например, возникать побочные эффекты или препарат, почти не всосавшись, будет 
выведен из организма, и его приём не приведёт к появлению ожидаемого эффекта. 
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Приём препаратов в промежутке 
между приёмами пищи (плохой пример)

Ой, совсем забыл, 
что нужно 

лекарство выпить

«Между приёмами пищи» не означает, 
что препарат можно принимать «во время приёма пищи»

♦   Между приёмами пищи
Выражение «между приёмами пищи»  указывает на то, что препарат принимает-

ся в промежутке между приёмами пищи. Иногда можно услышать, что эту фразу 
понимают неправильно –  как «во время приёма пищи» и принимают препарат 
вместе с пищей. Однако так как предполагается, что эти препараты будут прини-
маться на пустой желудок, принимать их во время приёма пищи нельзя. Нужно 
быть внимательным к этому.

На пустой желудок принимаются препараты, легко подверженные влиянию пищи, 
например препараты от язвы желудка, которые защищают слизистую желудка, или 
препараты, применяемые при почечной недостаточности для адсорбции токсинов.  

Но есть также и препараты, для которых в качестве времени приёма 
указывают «перед сном» или «при необходимости» (on an as-needed 
basis).

Время приёма «перед сном» часто указывают для препаратов, 
после приёма которых ожидается сон, например для снотворных. 
После приёма таких препаратов опасные для жизни работы, например 
вождение автомобиля, строго запрещены. «При необходимости» 
означает, что препарат принимается в любое время при появлении 
симптомов, и этот способ приёма часто указывают для препаратов, 
дающих немедленный эффект и используемых, например, 
для временного купирования боли или снижения температуры тела. 
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Даже если принимать препарат, соблюдая указанное время приёма, по 
прошествии некоторого времени он будет элиминирован из кровотока.

После приёма препарат всасывается, попадает в кровоток и циркулирует по 
организму, но после этого он метаболизируется и выводится из организма, поэтому 
количество препарата, присутствующего в крови, будет постепенно уменьшаться. 
Количество препарата, присутствующего в крови, рассматривают как «концентра-
цию в крови». Известны диапазоны концентраций в крови, в которых хорошо 
проявляется лечебный эффект препаратов. Их называют «эффективными концент-
рациями в крови». Когда концентрация достигает уровня эффективной концентра-
ции в крови, начинает проявляться эффект препарата, и препарат действует на 
протяжении того времени, пока его концентрация в крови находится в диапазоне 
эффективных концентраций. Однако после этого, по мере элиминации молекул 
препарата из кровотока, его концентрация в крови тоже снижается и далее выходит 
за нижнюю границу диапазона эффективных концентраций и достигает уровня так 
называемой «неэффективной дозы», эффект препарата тоже перестаёт наблюдаться.

Концентрация в крови любого препарата с течением временем 
снижается и достигает уровня «неэффективной дозы». Итак, 
если говорить о том, что можно сделать для поддержания 
концентрации в диапазоне эффективных концентраций в крови, 
другими словами, для того, чтобы эффект препарата не исчез. 

Вы хотите сказать, что нужно ещё раз принять препарат 
до того, как он перестанет действовать? (см. рисунок)

Верно. Благодаря продвижению исследований в последнее время 
появились также и препараты с уменьшенным числом приёмов 
в сутки. Кроме того, в случае госпитализации препараты непрерывно 
вводятся с помощью, например, капельниц, что обеспечивает 
надёжный контроль концентрации в крови. 

Вводят препарат 
в тот момент, 

когда его действие 
прекращается.

Слишком сильное действие (опасная зона)

Введение 
препарата

Введение 
препарата

Введение 
препарата

Ко
нц
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та
 в

 к
ро

ви

Эффект отсутствует

Эффективные 
концентрации 
в крови

Время приёма препарата рассчитывается на основе его концентрации в крови
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Хотя препараты в общем случае применяются в диапазоне эффективных доз 
(терапевтических доз), изредка бывает и так, что для лечения используются дозы, 
превышающие максимальную эффективную дозу. Так как «клинические дозы», 
используемые в клинической практике, всё-таки должны находиться в диапазоне 
эффективных доз, в отношении препаратов повышенной степени опасности иногда 
проводят мониторинг концентрации в крови, который носит  название TDM (англ. 
сокращение Therapeutic Drug Monitoring  – лекарственный мониторинг).

Высокие дозы называют «токсическими дозами», и их применение приводит к 
повышению вероятности появления симптомов лекарственного отравления. В том 
же случае, если доза становится ещё выше, то есть превышает токсическую дозу, 
будут возникать летальные случаи. Такие дозы называют «смертельными дозами», 
и граница, отделяющая их от токсических доз, является также и границей, опреде-
ляющей возможность выживания.

Хотя лекарственные средства используются для лечения заболеваний, в некото-
рых случаях в отношении организма они обладают токсичностью. Это обоюдо-
острое качество выражается фразой «лекарства – это риск», и при проведении 
медикаментозного лечения требуется умело избегать этого риска.

Для того чтобы искусно использовать в клинической практике лекарственные 
препараты, обладающие подобным обоюдоострым свойством, прежде всего стара-
ются использовать лекарства, имеющие сравнительно широкую безопасную 
область эффективных доз. Препараты безрецептурного отпуска, которые можно 
использовать в домашних условиях, относятся к этому типу. Напротив, препараты, 
имеющие узкую безопасную область, требуют мониторинга концентрации в крови. 
В целях обеспечения безопасности основным правилом является использование 
таких препаратов в присутствии и под контролем медицинских работников. 

Приводя в пример крайний случай, если при применении какого-либо препарата 
в любых дозах недостатки, связанные с побочными эффектами, всё время будут 
проявляться сильнее, чем достоинства, связанные с лечением, то такой препарат не 
может быть использован в качестве лекарственного средства. Вещество, проявляю-
щее главным образом токсичность, представляет собой, так сказать, яд. Хотя существу-
ют и препараты, использующие токсичность, они применяются именно потому, что 
известно о возможности излечения заболевания путём использования этих препа-
ратов.    

   Ïðèìå÷àíèå. Íå çàáûâàéòå î òîì, ÷òî ââåäåíèå (ïðè¸ì) ïðåïàðàòà ñîïðîâîæäàåòñÿ ðèñêîì. (Ñì. ñòð. 18.)

1-7    Ëåêàðñòâî – ýòî ðèñê

Минимальная 
эффективная доза

Максимальная 
эффективная доза

Минимальная 
смертельная доза

Неэффективные 
дозы

Эффективные  дозы 
(терапевтические 

дозы)
Токсические 

дозы
Смертельные 

дозы

Малые Дозы Большие

Как раз 
наоборот – это 
может привести 
к отравлению, 
смерти и т. п.

Да, лекарства 
могут быть 
опасными...
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Здесь я обобщил 30 лекарственных форм, о которых рассказывал 
в манге (табл. 2).

Ого. Как много (холодный пот). Я должна все их запомнить...

Если обращать внимание на особенности каждой из них, 
то запомнить будет проще.

Таблица 2. Лекарственные формы, помещённые в фармакопею Японии (30 видов)
Грубая клас-
сификация

Подробная 
классификация

Особенности

Препараты для орального введения

Таблетки – препараты, полученные сжатием и отверждением действующих веществ

Таблетки, растворя- 
ющиеся во рту (OD)

Для растворения достаточно слюны или небольшого количества 
воды
После разжёвывания растворяются слюной и проглатываются

Шипучие таблетки  

Жевательные 
таблетки

Небольшое количество воды вызывает образование пены 
(углекислого газа) и разрушение таблетки
При погружении в воду ингредиенты диспергируются. 
Назначаются, например, детям, которым трудно выпить 
таблетку

Диспергируемые 
таблетки

Растворяются в стакане воды  и выпиваютсяРастворимые 
таблетки

Ингредиенты окружены капсулой. Достоинством является то, 
что можно не беспокоиться, например, о вкусе или запахе

Капсулы

Гранулы – препараты, оформленные в крупные гранулы путём отверждения порошка

Гранулообразные препараты. В воде растворяются или 
диспергируются, быстро вспениваясь

Пенящиеся 
гранулы

Порошкообразные препараты. Достоинством является 
возможность точной регулировки вводимой дозы

Порошки

Перорально вводимые растворы – жидкие препараты для перорального введения

Прозрачные жидкости, содержащие этиловый спирт, обладаю-
щие сладковатым вкусом и ароматом. Растворяя основной 
ингредиент, облегчают проглатывание 

Эликсиры 

Эмульсии Жидкие препараты, полученные тонким и однородным 
растворением (эмульгированием) жидкого препарата 

Жидкие препараты, полученные тонким и однородным 
растворением твёрдого препарата

Суспензии

Лимонады Прозрачные жидкости, обладающие кисло-сладким привкусом
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Сиропы – препараты для орального введения, содержащие сахар или подсластители

Гранулообразные или порошкообразные препараты, которые 
при добавлении воды превращаются в сиропы

Препараты для при- 
готовления сиропов

Гелеобразные препараты для перорального введения, не 
обладающие текучестью и сохраняющие форму 

Перорально вводимые желе

Лекарственные формы для применения внутри ротовой полости

Таблетки для ротовой полости – таблетки, применяемые внутри ротовой полости

Троше Таблетки, постепенно растворяющиеся во рту, от которых 
ожидается местное действие, например на рот и глотку

Растворяясь под языком, всасываются через слизистую 
оболочку ротовой полости. Нельзя, например, заглатывать, 
разжёвывать

Сублингвальные 
таблетки

Действующее вещество зажимается между большими 
коренными зубами и щекой, постепенно растворяется и 
всасывается через слизистую оболочку рта

Трансбуккальные 
таблетки

Наклеиваются на больное место, возникшее в ротовой полостиАдгезивные 
таблетки

Таблетки, из которых при жевании – таком же, как обычных 
жевательных резинок – высвобождается действующее вещество

Жевательные 
резинки

Жидкие препараты для полости рта – жидкие и гелеобразные препараты, применяемые в 
полости рта

Препараты, используемые для полоскания рта и горлаРастворы для полос-
кания рта и горла

Препарат, при использовании которого действующее вещество 
распыляется в полости рта. Спрей может иметь консистенцию 
аэрозоля, порошка, пены, пасты и т. д. 

Спреи для ротовой полости 

Кремы, гели, мази, наносимые на слизистую оболочку рта

Препараты, вводимые с помощью инъекций

Мягкие лекарственные формы 
для ротовой полости

Инфузионные 
растворы

Парентеральные препараты – жидкие препараты, вводимые непосредственно под кожу или 
внутрь кровеносных сосудов

Парентеральные препараты, обычно имеющие объём не менее 
100 мл, вводимые внутривенно. В основном используются, 
например, для восполнения потери жидкости, электролитиче-
ской коррекции, парентерального питания
Препараты для инъекций, используемые с применением приспо- 
собления, имплантируемого, например, под кожу или внутримы-
шечно и предназначенные для длительного высвобождения дей- 
ствующего вещества. Форма может быть твёрдой или гелеобразной 

Имплантируемые 
препараты 
для инъекций
Препараты 
для пролонгиро-
ванных инъекций

Парентеральные препараты, применяемые, например, 
внутримышечно с целью обеспечения длительного высвобож-
дения действующего вещества

Препараты 
для диализа

Препараты для пери- 
тонеального диализа

Препараты, применяемые для диализа

Специальные препараты для диализа, используемые для 
гемодиализа

Специальные препараты для диализа, используемые для 
перитонеального диализа или гемодиализа

Препараты 
для гемодиализа
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Лекарственные средства для бронхов и лёгких

Препараты, ингалируемые в виде аэрозоля, состоящего из 
твёрдых частиц, приготовленные так, чтобы обеспечить 
постоянство количества ингалируемого препарата. Достоин-
ством является неиспользование фреонов для распыления

Средства 
для 
ингаляции

Порошки 
для ингаляции

Жидкие препараты, ингалируемые с помощью специального 
приспособления, которое называют небулайзером

Жидкости 
для ингаляции

Препараты для ингаляции, при использовании которых 
постоянное количество действующего вещества распыляется 
вместе с газом, которым наполнена ёмкость

Аэрозоли 
для ингаляции

Лекарственные средства, вводимые в глаза

Глазные мази Мягкие стерильные лекарственные формы, используемые для 
глазных тканей,  например конъюнктивального мешка. 
Позволяют сократить количество применений по сравнению с 
глазными каплями

Глазные капли Препараты, используемые для глазных тканей

Ушные капли

Назальные 
средства

Препараты, используемые для улучшения симптомов, 
появляющихся внутри уха: противовоспалительные препара-
ты, бактерицидные препараты, препараты для размягчения 
ушной серы и т. д.

Лекарственные средства, вводимые в уши

Лекарственные средства, применяемые назально
Препараты, имеющие консистенцию тонкого порошка, 
применяемые назально

Назальные 
порошки
Назальные 
жидкости

Жидкие препараты, применяемые назально. Существуют 
также твёрдые препараты, которые перед употреблением 
необходимо растворить или суспендировать

Мягкие лекарственные формы для наружного применения, ис- 
пользуемые путём введения в задний проход. При их расплав-
лении под действием, например, температуры тела или продук- 
тов секреции происходит всасывание действующего вещества

Суппозитории

Лекарственные средства ректального применения

Клизмы Жидкие или гелеобразные препараты, вводимые через задний 
проход

Мягкие лекарственные формы 
для прямой кишки

Кремы, гели, мази, применяемые путём нанесения на окрест-
ности ануса либо на его внутреннюю часть

Таблетки, применяемые путём введения в вагину. Достоин-
ством является непосредственное воздействие на очаг 
поражения, находящийся внутри вагины. Применяются, 
например, при кандидозном вагините

Лекарственные средства вагинального применения
Вагинальные таблетки

Мягкие лекарственные формы наружного применения, 
применяемые путём введения в вагину. Всасывание действую-
щего вещества происходит благодаря плавлению под действи-
ем температуры тела, продуктов секреции и т. п.

Вагинальные суппозитории

Твёрдые лекарственные формы для наружного применения – твёрдые средства, применяемые 
путём намазывания или распыления на кожу, ногти и т. п.

Лекарственные средства, применяемые для кожи

Порошкообразные твёрдые лекарственные формы для 
наружного применения

Порошки для наруж-
ного применения
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Жидкие лекарственные формы для наружного применения – наружные жидкие средства, 
применяемые для кожи, ногтей и т. п.

Средства для наружного применения, имеющие жидкую или гря- 
зеобразную  консистенцию и применяемые путём втирания в кожу

Линименты

Средства для наружного применения, полученные растворени-
ем действующего вещества в воде, эмульгированием действу-
ющего вещества или тонким и однородным диспергированием 
действующего вещества. Используются путём нанесения на кожу

Лосьоны

Спреи, в которых действующее вещество распыляется вместе 
со сжиженным или сжатым газом, находящимся в ёмкости

Аэрозоли 
для наружного 
применения

Спреи

Спреи с насосом Спреи, в которых действующее вещество, находящееся внутри 
ёмкости, распыляется с помощью насоса (например, пульвери-
затора)

Мази Мягкие лекарственные формы, наносимые на кожу

Кремы Мягкие лекарственные формы. Растираются  легче, чем мази

Гели Гелеобразные средства, наносимые на кожу. Растираются ещё 
легче, чем кремы, хорошо ложатся на кожу

Средства для наклеивания. Обладают толщиной, при наклеи-
вании вызывают ощущение прохлады 

Компрессы

Средства для наклеивания. Тонкие и эластичные. Подходят 
даже для подвижных частей тела: локтей и т. п.

Тейпы (меди- 
цинские ленты)

Пластыри

Давайте повторим также и про взаимодействие.

Вы имеете в виду сочетание препаратов? Например, полипрагмазию?

Да, полипрагмазию (одновременное назначение нескольких 
лекарственных средств). Сейчас, когда происходит стремительное 
старение населения, увеличивается количество пациентов, 
одновременно применяющих большое количество препаратов, 
поэтому этот вопрос будет становиться всё важнее. 

Взаимодействие лекарственных средств – это когда в случае применения множества 
препаратов эффекты препаратов, например, усиливаются, ослабляются, или 
происходят токсические реакции. Взаимодействие лекарственных средств может 
быть двух типов: фармакокинетическим или фармакодинамическим, которые 
описываются ниже. 
1. Фармакокинетическое взаимодействие лекарственных препаратов
Взаимодействие, возникающее в процессах ADME (всасывание, распределение, 
метаболизм, экскреция). В том случае, если один препарат влияет на кинетику 
другого препарата внутри организма, говорят, что «возникло фармакокинетическое 
взаимодействие». 
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2. Фармакодинамическое взаимодействие
Усиление или, например, ослабление действий препаратов, происходящее в резуль-
тате одновременного введения препаратов, имеющих одинаковое фармакологиче-
ское или, например, взаимно противоположное фармакологическое действие.

Если рассматривать препараты как «химические вещества, 
оказывающие лечебный эффект», то их можно также 
классифицировать так, как показано в табл. 3.

.. .Ой, что-то сложновато (холодный пот).

А-а... Тогда понятно!

Пролекарства – это лекарства, разработанные так, 
чтобы использовать биологическое взаимодействие (изменения, 
происходящие в результате метаболизма) «в свою пользу». (стр. 24.)

Самый важный момент заключается здесь в том, что химическое 
взаимодействие можно обнаружить до введения препарата 
в организм, но что касается биологического взаимодействия, 
то возможны и случаи, когда оно впервые обнаруживается только 
после введения препарата, поэтому нужно быть внимательными.

Таблица 3. Три типа взаимодействия
Физическое 
взаимодействие

Биологическое 
взаимодействие

Химическое 
взаимодействие

Взаимодействие, возникающее в результате взаимного сближения молекул 
разных препаратов. Так как это взаимодействие описывается физико- химиче-
скими показателями, молекулы испытывают действие: (1) сил, основанных на 
межмолекулярном взаимодействии и химической структуре (форме молеку-
лы); (2) сил, основанных на легкорастворимости или труднорастворимости в 
воде. В результате действия этих сил препараты могут, например, плохо 
растворяться в желудочном соке или в жидкостях организма, может происхо-
дить изменение свойств их всасывания и т. п., поэтому часто оказывается 
влияние на концентрацию в крови до того, как препараты начнут действовать
Взаимодействие, возникающее в результате того, что молекулы разных препаратов 
вступают в химические реакции друг с другом. В тех случаях, когда множество 
препаратов одновременно присутствует в организме, что может произойти, напри-
мер, при одновременном приёме множества препаратов – даже если пути введения 
этих препаратов и отличались друг от друга, могут происходить химические 
реакции между молекулами препаратов, в результате которых они превратятся в 
другие молекулы. Во многих случаях это происходит до появления ожидаемого 
лекарственного эффекта, поэтому это взаимодействие является также одной из 
точек наблюдения (viewpoint), в связи с этим необходимо проявлять внимание к 
«совместному приёму препаратов». Так как практически во всех случаях можно 
проверить этот тип взаимодействия также и в лабораторной пробирке, во многих 
случаях его можно предотвратить до введения препаратов в организм 
Реакции между молекулами препарата и молекулами организма. Препарат 
является «инородным веществом», которое в норме не присутствует в организ-
ме, и молекулы препарата в результате изменений, которые они претерпевают 
внутри организма, могут проявлять лекарственный эффект или, наоборот, 
терять его. Кроме того, в организме существуют механизмы, которые с 
помощью метаболизма производят экскрецию молекул препаратов разнообраз-
ных видов. Если препарат претерпит химическое превращение до того, как 
проявится его лечебный эффект, то для многих препаратов это будет означать, 
что они будут экскретированы и не смогут проявить ожидаемый эффект 
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Какие из нижеприведённых комбинаций утверждений о влиянии пищи 
на всасывание препарата при пероральном введении и о механизме этого 
влияния являются правильными?
Выберите два пункта. 

Индометацин, 
фарнезил 

1

Механизм изменений всасыва-
ния, вызванных пищейПрепараты Изменения 

всасывания препаратов

Цефаклор

Этидронат 
динатрия

Хелация с компонентами пищиУвеличение всасываемого 
количества

Увеличение всасываемого 
количества

Солюбилизация желчью

Уменьшение всасываемого 
количества

Деградация под действием 
компонентов пищи 

Менатетренон 

Замедление всасывания Уменьшение скорости выведения 
содержимого желудка

Уменьшение всасываемого 
количества

(Выдержка из вопроса № 165 общих вопросов (вопросов по теории аптечного дела) 
102-го государственного экзамена по специальности фармацевт.)

Насыщение транспортёровРибофлавин

3

2

4

5

Объяснение
1. Индометацин фарнезил – препарат, обладающий высокой жирорастворимостью. 
Под действием желчи, которая секретируется при приёме пищи, происходит 
солюбилизация (улучшение растворимости в воде), благодаря чему количество 
всасываемого препарата увеличивается. Желательно принимать после еды. 
2. Etidronate disodium является препаратом, отличающимся низкой всасываемо-
стью. Так как в результате приёма пищи всасываемость ещё более снизится, 
при назначении проводится инструктаж о том, чтобы не принимать пищу после 
приёма препарата. Желательно принимать препарат между приёмами пищи. 
3. При принятии пищи скорость выведения цефаклора из желудка снижается, 
в результате чего его всасывание тоже замедляется.
4. Всасываемость менатетренона после приёма пищи увеличивается, а натощак – 
снижается. Желательно принимать после еды.
5. Рибофлавин – это витамин B2,  и он является веществом, всасываемым с 
помощью транспортёров. В результате приёма пищи замедлится прибытие 
препарата к транспортёрам участков всасывания, что позволит избежать насы-
щения транспортёров и приведёт к увеличению всасываемого количества 
препарата. Желательно принимать после еды. 

Ответы 1 и 3

Ãîòîâèìñÿ ê  ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 1

 *Ìåíàòåòðåíîí – ôîðìà âèòàìèíà K2.
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ДЕЙСТВИЕ
ПРЕПАРАТОВ

2

Однако 

рецеп
торный контроль 

очень 
строгий -

 

незва
ных гостей 

ни за
 что 

не пр
опусти

т.

Отказ 
во въезде!

Да, 

насто
ящие 

профессио
- 

налы.



Аптека 
«Камфора»

Берегите себя! 

Уфф! 
Наконец-то 
можно 
расслабиться.

Ìàññè- 
ðóåò 
ïëå÷î

Однако почему 
начало практики 
назначают 
на периоды 
такой большой 
загруженности? 
И студентов 
тоже жалко.

Топ, 
топ, 

топ

Ну как, 
с полкой 
освоилась?

Хлоп

Бормочет

Бормочет

 2-1   Ìèøåíè ïðåïàðàòîâ
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Значительное событие, 
ожидающее студентов 

факультетов фармакологии, 
перешедших на пятый курс, – 

это практика

Практика бывает 
двух видов: 
«аптечная практика» 
и «больничная 
практика». 
Тем, кто не прошёл 
обе эти практики, 
свидетельство 
о сдаче 
государственного 
экзамена 
на фармацевта 
не выдаётся.

До того, как стать 
фармацевтом

5 лет 

1 год

4 года 

6 лет 

Общий экзамен 
по фармацевтике 

(Pharmaceutical Common 
Achievement Tests)

Государственный экзамен на фармацевта

Перед началом практики 
проверяется наличие 
необходимых знаний и способностей.
Не сдавшие экзамен к практике 
не допускаются

- объективно структури- 
рованный клинический 
экзамен (ОСКЭ)

- тестирование знаний и 
способности к работе 
с помощью компьютера 
(CBT – Computer-based test)

Практика

- Аптечная практика (11 недель)

- Больничная практика (11 недель)

Каждая из практик продолжается по 11 недель (2,5 месяца)
Сроки разделяются на эти три периода (согласно текущей информации на 2017 год)

Первый 
период май–июль Второй 

период сентябрь–ноябрь Третий 
период январь–март

В 2019 г. в Японии 
планируют ввести 
в действие новую 
редакцию учебной 
программы.

Её девизом 
будет «опыт 

участия».

По мере роста 
потребности в «меди- 
цинской помощи 
на дому», «район-
ной медицине/
медикаментозном 
самолечении» 
от фармацевта будет 
требоваться стать 
намного ближе 
к своему району 
и исполнять роль 
«связующего звена». 
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Ðîëè, êîòîðûå äîëæåí 
èñïîëíÿòü ôàðìàöåâò

– Медицинская помощь на дому*.
Роль «краеугольного камня»,  
соединяющего всех участников  
медико-социального обслуживания: 
врачей, социальных работников, 
менеджеров медико-социального 
обслуживания и др.

– Районная медицина/медикаментозное 
самолечение – роль консультанта 
жителей района.

В новой редакции учебной программы 
и содержание практики тоже 
собираются ещё более приблизить 
к реальным условиям, сделав упор 
на «получение практического опыта 
в реальных условиях*».

Это в прошлом 
было достаточно лишь 
практики по подготовке 
препаратов к отпуску 
и контролю.

Похоже, 
требования к наличию 
коммуникативных 
способностей 
ещё более возрастут.

Да, кстати, 
Асахина-сан.

Вы перепутали 
количество таблеток 
для Танака-сан.

Как! 
Не может 
быть?!

Наверное, 
вы перепутали 
пластину, 
не так ли?

Ах...

Количество таблеток 
в одной пластине 
разное у разных 
препаратов.

Это часто бывает 

у фармацевтов

1.

Путают количество 

таблеток, вообразив, 

что знают количество 

в одной пластине.

* Â Ðîññèè ýòó ðîëü âûïîëíÿåò íå ôàðìàöåâò,
   à âðà÷ – ó÷àñòêîâûé òåðàïåâò.

* Àíàëîãè÷íûå òðåáîâàíèÿ ê ó÷åáíûì ïðîãðàììàì
   äëÿ âðà÷åé è ôàðìàöåâòîâ íåäàâíî ââåäåíû è â Ðîññèè.
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Давайте 
попробуем 
подготовить 
препарат 
к отпуску 
ещё разок.

Та-ак...
По три 
таблетки в день 
три недели, 
значит...

Четыре пластины 
по 14 таблеток 
и ещё 7 таблеток!

Ух.

Кла ц , 
кла цКла ц , 

кла ц
Верно!

Вот это да!

Это часто бывает у фармацевтов
2.Очень быстро считают, особенно когда есть умножение на 7.

Итак! 
Сегодня 
мы попробуем 
самостоятельно 
принимать 
рецепты!

Ты
к Да... 

Хорошо!
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Пациентам, которые приходят в эту аптеку, кажется, 
что здесь все только отдыхают, однако оказалось, 

что «за сценой» все очень загружены работой

Здравствуйте!

Здравствуйте!

1. Приём рецепта

Приняв рецепт и дневник 
лекарственного анамнеза, 
вводят содержание рецепта 
в рецептурный компьютер*.
* Компьютер, используемый для составления 
подробного баланса медицинских расходов. 
Существуют рецептурные компьютеры, 
оснащённые системой лекарственного 
анамнеза или, например, 
взаимодействующие с электронным 
лекарственным анамнезом. 

ВшшРецепт
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2. Рецептурный контроль 
    (запрос о подозрениях)*

На основе данных лекарственного анамнеза 
пациента (возраста, конституции, 
аллергического анамнеза, совместно 
принимаемых препаратов и т. п.) проверяют 
содержание рецепта на отсутствие проблем. 
При возникновении вопросов запрашивают 
врача (запрос о подозрениях). 

Два года 
назад

Один год 
назад

Три месяца 
назад

3. Проверка правильности ввода
   данных и подготовка 
   препаратов к отпуску

Сверив введённое содержание 
с рецептом, подготавливают 
препараты к отпуску.

…Бормотание…

4. Контроль

Пожалуйста, 
проверьте.

Рец
епт

Рецепт

Всё верно!

Препараты 
подготовлены

Сэнно
Сиро

Сэнно

Пум

 
5. Введение препарата 
   (инструктаж по приёму) 

Объясняют про 
терапевтическую 
эффективность и 
лекарственный 
эффект, способ 
применения и 
дозировку, меры 
предосторожности 
при приёме 
препарата и т. п.

* Â Ðîññèè çà àëëåðãè÷åñêèå ðåàêöèè, íåïåðåíîñèìîñòè 
è âçàèìîäåéñòâèÿ îòâå÷àåò èñêëþ÷èòåëüíî âðà÷, âûïèñàâøèé ðåöåïò.
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Уже скоро 
обеденный 
перерыв.

Уфф

Та-ак..., 
24 таблетки, 
24 таблетки...

Так, 
а сколько 
граммов?

А-а!

!?

Круть

Бам

А-я-яй! 

Стук
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Ой.

Бам

Бах

Коц

Вшш

А-
а-
а!

Ах... 
ах...

Изви... извините, 
пожалуйста...

Я слишком задумалась 
над одним рецептом... 
И потеряла 
внимательность...

уныло
Ничего страшного! 
Важно работать 
шаг за шагом 
и без спешки.

Если готовить препараты, 
держа в голове 
лекарственные формы 
вместе с соответст-
вующими стандартами, 
то ошибиться будет сложно.
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Если я не понимаю 
хотя бы одну вещь, 
то у меня в голове 
короткое замыкание 
происходит.

Кстати, болезни ведь 
тоже начинаются 
с нарушения функцио- 
нирования одной- 
единственной клетки.

Лекарства и нужны 
для того, чтобы 
эти нарушения ис-
правлять, не так ли?
Если делать всё 
шаг за шагом, 
то проблем 
не будет.

Итак...

. . .вот 
препарат.

Эсо
ка

Перед этим 
я рассказал 
о мишенях 
препаратов, 
но знаешь ли ты, 
где в клетке 
находятся 
эти мишени?

Дд... да.
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Рецептор Ионный 
канал

Нуклеиновая 
кислота

Фермент

Внутри-
клеточный 
рецептор

Транспортёр

Мембрана 
клетки

Вроде было 
вот так?

Да, да. Во многих 
случаях благодаря 
функционированию 
мишеней, находящихся 
на поверхности клетки, 
происходит регуляция 
функционирования 
клетки.

За
па

сн
ые

 о
чк

и

Как ты думаешь, 
что из этого 
наиболее часто 
предполагается 
в качестве мишени 
для препаратов?

..... . . . . . .
Что? 
Так сразу...
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Рецепторы...
Считается, 
что около половины 
всех препаратов 
разрабатывается так, 
чтобы мишенями 
им служили 
рецепторы.

Так много?!

Когда клетка функционирует 
нормально, с рецепторами 
связывается сообразное 
количество биологически 
активного вещества, 
и происходит передача 
информации.

В норме

Связывается 
сообразное 
количество

Биологически 
активное вещество

Рецептор

Рец
епт

ор Рецептор

Сообразная 
информация

А биологически 
активные 
вещества 
- это...

. . .Например, 
гормоны, 
нейромедиаторы 
(нейротранс- 
миттеры).

А также 
аутокоиды, 
которые представ- 
ляют собой нечто 
среднее между 
этими двумя.
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При
нарушении

Слишком мало! Слишком много!

Биологически 
активное 
вещество

Рецептор Рецептор РецепторРец
епт

ор Рецептор Рец
епт

ор

Информация 
отсутствует

Избыточная 
информация

При нарушениях 
количество биологически 
активного вещества 
может уменьшаться или, 
наоборот, слишком 
сильно увеличиваться 
по сравнению с нормой, 
приводя к отклонениям 
количества связей. 

Итак, как же нам 
исправить это нарушение? 
В этом и заключается идея 
этих препаратов. Может, 
перейдём к конкретному 
обсуждению препаратов? 
Ведь пациентов сегодня 
мало. Ну что, начнём 

понемногу?
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Внешняя сторона 
клеточной мембраны 
непрерывно контактирует 
с разнообразными 
веществами.

Но это не означает, 
что рецепторы передают 
внутрь клетки любую 
информацию без разбора.

Они выбирают только 
ту информацию, 
которая имеет 
отношение 
к функциони- 
рованию клетки.

Рецепторы исполняют 
главным образом 
вот эти две функции.

Да, это 
что-то вроде 
иммиграционного 
контроля на входе 

в клетку.

Приём 
информации

Отбор и приём информации, 
находящейся на внешней 

стороне клетки.

Добро 
пожаловать 

в мир клетки!

ЗыркЗырк

Паспорт

Перевод

Переписывание принятой 
информации так, чтобы её можно 
было использовать внутри клетки.

Ясно, 
ясно

Уважаемые 
господа! 
Работайте 

в соответствии 
с этой инструкцией, 

чтобы изменить 
функционирование 

клетки.
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Другими словами, 
благодаря приёму 
сообщения, 
пришедшего извне, 
начинают работать 
вещества внутри 
клетки?

Да, 
именно так.

Однако 
рецепторный контроль 
очень строгий - 
незваных гостей 
ни за что 
не пропустит.

Отказ 
во въезде!

Да, настоящие 
профессионалы.

Ну, в общем, 
рецепторы, 
выполняя эти 
две функции, 
передают 
информацию 
в клетку.

Отношения между 
рецепторами 
и препаратами можно 
уподобить ключу 
и замку, не так ли?

Рецепторы – 
это скважины 
замков, 
а препараты – 
ключи.

 2-2   Ìåõàíèçìû âîçäåéñòâèÿ íà ìèøåíè
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Так как настоящие ключи - 
это биологически 
активные вещества, 
препараты  можно 
назвать отмычками.

А, вот 
оно что?

Только определённые 
виды ключей могут 
войти в скважину 
замка. Говорят, что 
подобные вещества 
обладают 
специфичностью.

А такие ключи, которые 
плотно прилегают 
(идеально соответст-
вуют) к рецепторам, 
называются...

Лигандами!

Бам

Лиганд

Дёрг

Рецептор

Рецептор Рецептор

Это же 
karinto. 

Знаете ли вы, что 
лиганды делятся на две 

большие категории? 1. Лиганды, которые 
связываются с рецепто- 
рами и сами передают 

информацию

2. Лиганды, которые 
связываются с рецепторами, 

но сами информацию 
не передают

Агонисты 
(стимуляторы)

Антагонисты* 
(блокаторы)

Агонист Антагонист

Информация

* Àíòàãîíèñòû ïðåïÿòñòâóþò 
ñâÿçûâàíèþ àãîíèñòîâ èëè 
áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ 
âåùåñòâ ñ ðåöåïòîðàìè 
(áëîêèðóþò ðåöåïòîðû).

Отсутствие 
информации

Тиск

Хорошо 
входит 

вовнутрь.
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Итак, вернёмся 
к этой схеме.

Представим случай, 
когда состояние клетки 
нормализуется тогда, 
когда информация 
передаётся только 
одному из этих трёх 
рецепторов. Как в этом 
случае будут 
использоваться агонисты 
и антагонисты? 

Та-ак...

Использование 
препаратов

Случай агонистов.
Присоединяем агонист 
вместо биологически 
активного вещества.

Биологически 
активное 
вещество

Агонист

Реце
птор

Реце
птор

Рецептор
Рецептор

Рецептор Рецептор

Сообразная 
информация

Сообразная 
информация

Случай антагонистов.
Путём присоединения 

антагонистов уменьшаем 
количество соединений 

с биологически активным 
веществом.

Вот так.

Правильно. 
Основами 
агонистов 

и антагонистов 
вы владеете.

Антагонист

Антагон
ист

Антаг
они

ст

Антаг
они

ст

АнтагонистАнтагонист

Антагонист

Биологически 
активное 
вещество

Реце
птор

Рецептор

Рецептор

Реце
птор

Рецептор

Сообразная 
информация

Сообразная 
информация
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В зависимости от доли 
передаваемой информации 
агонисты и антагонисты 
можно также 
классифицировать 
вот таким образом:

Полные 
агонисты

Полный 
агонист

Рецептор

Рецептор

Рецептор

Максимальная реакция 
(передаётся 100 %)

Частичные 
агонисты

Частичный 
агонист

Слабая реакция 
(передаётся только часть)

Полные 
антагонисты

Антагонист

Реакция отсутствует 
(ничего не передаётся)

Можно также 
сказать, что 

частичные агонисты 
частично действуют 

как антагонисты.

Подождите...
Действие частичных 
агонистов слабо, 
не так ли?

А какая тогда 
польза от таких 

препаратов?
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Действительно, 
их действие слабо. 
Но именно поэтому 
в некоторых случаях 
они и помогают.

В тех случаях, когда 
блокировка информации 

на 100 % вызовет нарушения, 
более мягкое действие может 
быть полезно для терапии.

Как вы думаете, что будет, 
если одновременно ввести 

агонист и антагонист?

Ну, тогда... 
Они будут отбирать 
рецепторы 
друг у друга.

Рецептор

Аго
нис

т Антаго- 

нист

Верно!..

Начнётся 
ожесточённая 
борьба препаратов 
за рецепторы!

Что?!
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Рецептор
Рецептор

Рецептор

Рецептор

Рецептор

Рецептор

Рецептор

Рецептор

Рецептор
Рецептор

Что? Что?

Что, 
что, что 
всё это 
значит?!

Командная игра 
«музыкальные стулья»!

Команда 
агонистов
Асахина

Команда 
антагонистов

Сэнно
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Борьба 
между агонистами 
и антагонистами 
подобна игре 
«музыкальные стулья».

Давайте посмотрим 
на практике, какая 
между ними 
происходит борьба.

Это какой-то... 
сюрреализм...

Команда 
антагонистов

Команда 
антагонистов

Сэнно

Включайте музыку!

Топ

Топ
Топ

Топ

стоп

Команда 
агонистов
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Раз... два...

Первый тайм.
В команде агонистов 
осталось 3 игрока, 
а в команде антагонистов -
7 игроков.

Как?!
Кстати, 

мне кажется, что 
в команде соперника 
с самого начала было 

больше игроков.

Та -дам

Та -дам

Второй 
тайм

Топ, топ
Топ, топ стоп

Команда 
антагонистов
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Ком
анд

а 

аго
нис

тов

Асах
ина

А-а!

Команда 
антагонистов

Это самый 
лучший игрок 
нашей команды.

Команда 
антагонистов
Сэнно

Хнык...

Команда
агонистов
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Третий тайм

Как? 
А эта женщина 
вообще не вставала 
со стула.

Команда 
агонистов

Команда агонистов
Команда 
агонистов

Команда 
антагонистов

Сэнно

Вот поэтому-то 
она – наш 
лучший игрок.

Команда антагонистов

Команда 
антагонистов

Команда антагонистов

Рецептор

Рецептор

Рецептор

Ву-у

Теперь я 
не сдвинусь 

ни на миллиметр.

Тётенька, 
уступи, 
пожалуйста, 
место.

Мы ведь тоже 
хотим посидеть.

Извините, 
но попробуйте 
поискать 
другой стул.

Мне отсюда 
уходить 
никак нельзя.

Ведь продолжать 
сидеть на этом 
стуле – это моя 
обязанность.
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Как так. 
Говорит таким 
высокопарным 
языком, а на 
самом деле 
это же просто 
нечестная игра?!

В мире
лекарств это - 
не проблема!

Не вставать 
со стула 
вообще.

В этом 
и заключается 
секретный метод 
победы в игре 
«музыкальные 
стулья».

Та-
дам

Как же
так?

Команда 
агонистов
 Асахина

Победу одержала 
команда 
антагонистов!

Команда антагонистов

Итак, теперь вы поняли, 
как нужно поступать, 
чтобы одержать 
победу в игре 
«музыкальные стулья»?

Преимущество 
за той командой, 
в которой больше 
игроков.

Да, это так. 
Количество игроков 
соответствует 
концентрации 
препарата. Чем 
выше концентрация, 
тем более высока 
вероятность 
связывания 
с рецепторами.

Сесть некуда.Агонист

Антаго-
нист

Антаго-
нист

Антаго-
нист

Антаго-
нист

Антаго-
нист

Ага!
Значит, при использо-
вании антагонистов 
их вводят в больших 
дозах, не так ли?

Рецептор
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А ещё 
что-нибудь 

есть?

Что?
Та-а-а-к...

Ах

Не вставать 
со стула – 
это самый 
сильный ход.

Команда 
антагонистов

Да, верно. Силу связи 
с рецепторами в мире 
лекарств называют 
аффинитетом.

Эта тётенька - лучший игрок 
команды антагонистов. 
У неё такой сильный аффинитет, 
что она никак не может 
освободить стул.

Агонист
Агонист

Агонист

Ничего не 
поделаешь.

Поищите 
другой стул.

Если 
эта тётенька 

один раз сядет, 
то будет длиться 

состояние, 
в котором 

агонисты сесть 
не смогут.

Анта-
гонист

Рецептор

Обладает сильным 
аффинитетом = Долго 

занимает место

Итак, вопрос:
Пусть это - сигмоидная 
кривая, показывающая 
действие агонистов 
в обычной ситуации.

Как она изменится, 
если применить 
неконкурентный 
антагонист*?

* Ïðåïàðàò, êîòîðûé íå äà¸ò ïðîÿâèòüñÿ ýôôåêòó äàæå òîãäà, êîãäà àãîíèñò 
ñâÿçûâàåòñÿ ñ ðåöåïòîðîì. Åñëè èñïîëüçîâàòü àíàëîãèþ ñ èãðîé «Ìóçû-
êàëüíûå ñòóëüÿ», òî ýòî òàêîé èãðîê, êîòîðûé ñïîñîáåí «îáíóëÿòü» î÷êè 
àãîíèñòîâ, êîòîðûì óäàëîñü çàíÿòü ñòóë.

 

Эффект препарата

Вводимая доза препарата (логарифмическая шкала)
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Скрип, 
скрип

Так как агонист 
не сможет 
подействовать, 
даже связавшись 
с рецепторами, 
максимальное 
значение эффекта 
соответствующим 
образом снизится.

Будет 
вот так!

Вводимая доза препарата 
(логарифмическая шкала)

Вводимая доза препарата (логарифмическая шкала)

Эффект препарата

Эффект 
препарата

Но наши соперники в игре 
не были неконкурентными 
антагонистами - 
мы с ними ведь 
боролись за стулья 
(их тётенька, правда, 
правила нарушала).

Команда антагонистов

Рецептор

Рецептор

РецепторРецептор

Рецептор

Рецептор
Рецептор

Да. Существует два 
типа антагонистов.

Те, которые борются 
за стулья, - это препа- 
раты, конкурирующие 
с агонистами, поэтому их 
называют «конкурентными 
антагонистами».

Теперь, 
как изменится 

сигмоидная кривая 
агониста в том случае, 
если он будет действовать 
совместно с конкурентным 

антагонистом?

Так как количество стульев 
не уменьшится, максимальная 
реакция не снизится, но для её 
достижения потребуется 
увеличить вводимую дозу, 
         поэтому кривая 
        сдвинется вправо.
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Верно. Как-то 
на меня...

…усталость разом 
навалилась.

Уф

А, чуть 
не забыла! 

Очки!

Ах

Они сломались 
по моей вине.
Я вам ком- 
пенсирую.

Ничего 
страшного.

Я уже давно 
собирался 

новые купить.

Ах. Круть

Какой ты добрый. 
А ведь на самом 
деле совсем 
недавно их купил.

шёпотом

Тсс. На 
следующий 

день
Аптека 

«Камфора»

Приём 
рецептов
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Прошу!

Рецепт

Рецепт

Ого! 
У тебя стало 
быстро 
получаться!

Рада стараться!

Кажется,  
я наконец-то 
стала полно-
правным 
членом 
команды.

Что?

С сегодняш-
него дня 
я пойду вперёд 
семимильными 
шагами.

Кто-то положил в коробку 
для препарата Transamin 
генерический препарат 
транексамовой кислоты!

А-а!

Пр... простите!
Перепутала, когда 
клала на место*.

Это часто бывает 
у фармацевтов3.Излишняя 

уверенность 
сразу же приводит 

к ошибке.

* Ýòî î÷åíü 
ñåðü¸çíàÿ 
îøèáêà, êîòîðàÿ 
ìîæåò ñòàòü 
ïðåñòóïíîé 
íåáðåæíîñòüþ, 
ïîýòîìó 
íåîáõîäèìî 
óñòàíîâèòü 
ïðàâèëà 
áåçîïàñíîñòè: 
íàïðèìåð, 
âîçâðàùàòü 
ïðåïàðàò îáðàòíî 
íà ïîëêó òîëüêî 
â ïðèñóòñòâèè 
íàáëþäàòåëÿ. 

А-я-яй.
Стоит только 
похвалить.

Ничего, 
это пойдёт 
ей на пользу.
 А-ха-ха.

692.3. Èãðà «Ìóçûêàëüíûå ñòóëüÿ» ìåæäó àãîíèñòàìè è àíòàãîíèñòàìè



П р и л о ж е н и е

Хотя существуют разные подходы к изучению фармакологии, 
очень полезно обращать внимание на мишени непосредственно-
го воздействия препаратов. В особенности знания о мишенях 
незаменимы при изучении механизма, объясняющего причину 
действия препарата. Хотя этот способ может показаться 
каким-то окольным путём, в действительности иногда он, 
наоборот, становится самой прямой дорогой. 

Мы знаем, что лекарства исправляют нарушения в организме, но спросим 
более конкретно: на что именно в организме они воздействуют? Если 
смотреть в корень, то это – клетки, которые являются структурными едини-
цами организма. Другими словами, цель препарата – изменить функциони-
рование клеток.
«Детали» клеток, на которые воздействует препарат для изменения функцио- 
нирования, называются мишенями (или молекулярными мишенями). Все 
лекарства разрабатываются с прицелом на эти мишени, которыми в основ-
ном становятся молекулы белков – рецепторы, ионные каналы, транспортё-
ры, ферменты и т. п., однако существуют также препараты, мишенью кото-
рых являются нуклеиновые кислоты.
Фармакологическое действие препарата заключается в том, что при воздей-
ствии молекул препарата на мишени происходят изменения в клетках – их 
свойствах, функционировании и т. п., и эти клеточные влияния распростра-
няются, например, на ткани или на весь организм в целом. 

Ìèøåíè, ðåãóëèðóþùèå ôóíêöèîíèðîâàíèå êëåòêè, ìîæíî ðàçäåëèòü íà ïÿòü âèäîâ (ñì. ñòð. 51)

2-4   Äëÿ òîãî ÷òîáû ïîíÿòü ôàðìàêîëîãèþ, óçíàéòå ìèøåíü

70 Ãëàâà 2. Äåéñòâèå ïðåïàðàòîâ



Рецепторы, существование которых в настоящее время ни у кого не вызыва-
ет сомнений, в стародавние времена считались умозрительной субстанцией. 
Их долго считали тем, что невозможно увидеть, но «что обязательно 
должно существовать внутри организма» как необходимое звено передачи 
информации. Эта история началась в начале XX века, когда английский 
физиолог Джон Ньюпорт Ленгли (John Newport Langley) (1852–1925) предпо-
ложил существование умозрительных устройств, которые он назвал приём-
ной субстанцией (receptive substance). 
В действительности белки рецепторов были обнаружены в 1970 году. 
В итоге споры вокруг реальности существования рецепторов продолжались 
около 70 лет. Хотя, конечно, и в те времена молекулы препаратов в качестве 
лекарственных средств помогали многим людям освободиться от болезней, 
однако рецепторы, поддерживающие механизм действия этих молекул, 
долгое время считались умозрительными пунктами передачи информации 
внутри организма и точками действия препаратов. 

Ого! Вот как?

История лекарственных средств разворачивалась благодаря 
работе воображения, основанного на твёрдых доказательствах.

Они не могут находиться в таких местах...
Должно сущест-

вовать нечто 
подобное этому!

Больше 
искать 
негде.

Но существуют ли 
они в действи-

тельности?

Около 70 лет потребовалось для того, чтобы 
доказать верность теории Ленгли.

2-5   Áîëüøèíñòâî ðåöåïòîðîâ îêàçàëèñü áåëêàìè

712.5. Ðåöåïòîðû îêàçàëèñü ÷èñòî óìîçðèòåëüíûìè îáúåêòàìè
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В результате добавления конкурентного антагониста кривая 
«доза–эффект» изменилась в соответствии со стрелкой на рисунке. 
Какой вариант правилен? Выберите один ответ.

Скорость
 реакции

(%)

Скорость
 реакции

(%)

Скорость
 реакции

(%)

Скорость
 реакции

(%)

Скорость
 реакции

(%)

Агонист (логарифм. шкала)

Агонист (логарифм. шкала)

Агонист (логарифм. шкала)

Агонист (логарифм. шкала)

Агонист (логарифм. шкала)

(Èç âîïðîñà ¹ 27 
îáÿçàòåëüíûõ âîïðîñîâ 
97-ãî ãîñóäàðñòâåííîãî 

ýêçàìåíà íà ôàðìàöåâòà)

В присутствии конкурентного антагониста из-за борьбы за обладание рецеп-
торами до получения ожидаемой реакции потребуется время, поэтому, хотя 
максимальная реакция не изменится, произойдёт параллельный перенос 
кривой «доза–эффект» агониста вправо (в сторону высших концентраций).
В присутствии неконкурентного антагониста физически уменьшится коли-
чество пустующих рецепторов, с которыми молекулы препарата могут 
связаться, поэтому произойдёт снижение максимальной реакции агониста. 
Кроме того, в присутствии препарата, проявляющего синергическое 
действие, максимальная реакция не изменится, однако благодаря наличию 
«союзника» ожидаемая реакция будет получена быстрее, поэтому кривая 
«доза–эффект» сместится влево (в сторону низших концентраций). 

Ответ: 1

Îáúÿñíåíèå

Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 2

72 Ãëàâà 2. Äåéñòâèå ïðåïàðàòîâ



ВОЗДЕЙСТВИЕ
ПРЕПАРАТОВ, 
ДЕЙСТВУЮЩИХ
НА РЕЦЕПТОРЫ

3

Сближ
ающиеся 

рецеп
торы...

Как э
то 

романтич
но.

Ах

Да... 

Правд
а?



Берегите себя!

Приём 
рецептов

Что?!

Ах

Что это такое?!

Ну... ну-у-у.

Профессор 
факультета 

фармакологии 
университета 

Мэдэсин
Амуро Цугукадзу

Ах

Хе-хе. Я пришёл 
посмотреть 
обстановку 
здесь.

Ах, сенсей!
Я совсем 
забыла, что 
вы собирались 
прийти 
сегодня.

Обычно через 
2–3 недели после 
начала практики 
ответственный 
преподаватель 
приходит, 
чтобы посмотреть, 
как идёт практика

3-1   Òèïû ðåöåïòîðîâ

74 Ãëàâà 3. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà ðåöåïòîðû



Беседа один на один 
с ответственным 
преподавателем

Итак... 
Как здоровье? 
Привыкла 
к аптеке?

Да. Сначала 
очень уставала 
и было тяжело, 
но теперь 
привыкла.

Беседа с ответственным преподавателем 
в присутствии фармацевта

В беседе один на один с ответственным преподавателем последний 
спрашивает про психологическое состояние подопечного студента, 
нет ли у него проблем, корректирует ли учреждение по просьбе 
практиканта расписание практики в случае практики в ночное время 
и т. п.

Она 
как следует 
влилась 
в работу?

Да, уже 
совершенно 
пообвыклась.

В беседе с ответственным преподавателем в присутствии фармацевта 
ответственный преподаватель спрашивает инструктора-фармацевта 
про состояние подопечного студента, желательность для практиканта 
заблаговременных дополнительных занятий в университете перед 
поручением ему какого-либо вида работ и т. п.

753.1. Òèïû ðåöåïòîðîâ



Тогда прошу любить 
и жаловать на 
протяжении 
оставшихся девяти 
недель.

Аптека
Асахина-сан, 
старайся 
как следует.

Хорошо!

Уфф... 
Что-то я 
переволно- 
валась.

Асахина-сан.

Да?!

Дёрг

Скоро у нас 
обеденный перерыв. 

Может, сходим 
на обед вместе?

76 Ãëàâà 3. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà ðåöåïòîðû



Сенсей, 
как вы думаете, 
смогу ли я стать 
фармацевтом?

Если будете 
как следует 
заниматься, 
то всё будет 
в порядке.

А вы, сенсей, 
когда стали 
фармацевтом, 
о чём вы думали, 
когда готовили 
препараты 
к отпуску?

Да, как вам сказать... 
Когда я был новичком, 
я изучал рецепты 
и пытался представить 
себе состояние пациента, 
размышлял над тем, 
как действует лекарство 
в организме.

А я только и делаю, 
что пытаюсь 
вызубрить названия 
препаратов.

Запоминание названий 
препаратов - это 
основа основ. Кроме 
того, вы должны знать 
также фармакологию 
однотипных препаратов 
с аналогичным действием. 
И наконец, давайте 
постараемся приобрести 
способность делать 
вывод о приемлемости 
содержания рецепта, 
основываясь на знании, 
с точки зрения 
химической науки, 
состояния пациента, 
проводимого лечения. 

773.1. Òèïû ðåöåïòîðîâ



Эй! Гоу, гоу! 

Национальная университетская эстаф
ета 

на марафонской дистанции.

Район № 1 - 2.

Это похоже 
на отношения 
лиганда 
и вторичного 
передатчика.

Что?

Речь идёт о 
рецепторах.

Скрип, 
скрип

Первичный передатчик 
и вторичный передатчик

Лиганд = Первичный передатчик

Информация

Вторичный 
передатчик

Вещество, 
играющее роль 

триггера передачи 
информации 

внутри клетки

Эй, 
эй

Инфор- 
мация

Эстафетная лента 
передаётся от внешней 

стороны клетки 
к её внутренней 

стороне

Смотрите-ка, 
правда, напоминает 

эстафету?

78 Ãëàâà 3. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà ðåöåïòîðû



Существуют 
две большие 
категории 
рецепторов, 
но помните ли вы, 
в какой из них 
присутствуют 
вторичные 
передатчики?

Рецепторы мембраны 
(клетки)

Внутриклеточные 
рецепторы

Находятся на 
мембранах клеток

Находятся внутри 
клеток

Та-ак... В рецепторах 
мембраны

Знаете ли вы, 
что рецепторы 
мембраны на основе 
их функционирования 
можно разделить 
на два типа, 
а на основе 
структуры - 
на три типа?

Типы белков мембраны
Классификация 

на основе 
функционирования

Классификация, 
основанная на 

структуре
1. Исполняют роль 
устройств перевода

a) рецепторы, 
сопряжённые 
с G-белком;

b) рецепторы с 
внутренней активацией 
фермента;

c) ионопроницаемые 
рецепторы 
(ионотропные 
рецепторы, содержащие 
ионный канал, 
лигандзависимые 
ионные каналы) 

2. Пропускают ионы 
внутрь клетки

* Ïðî ïóíêò 2 áóäåò ðàññêàçàíî â ãëàâå 5 (ñòð. 127).

Мм... Что-то 
не помню, 
изучала ли я 
это... Давайте 

повторим.

Давайте начнём 
с рецепторов, 
сопряжённых 
с G-белком.

3-2   Ðåöåïòîðû, ñîïðÿæёííûå ñ G-áåëêîì

793.2. Ðåöåïòîðû, ñîïðÿæ¸ííûå ñ G-áåëêîì



Они имеют 
следующую 
структуру. Рецепторы, сопряжённые с G-белком.

Вид сбоку Вид сверху 
по диагонали

Проходят через 
мембрану 

клетки 7 раз
Расположены 

по окружности

Примерно половина 
препаратов, применяемых 
в терапии, используют 
в качестве не- 
посредственной или 
косвенной мишени 
эти рецепторы.

Вот такие?
Они ведь так 
не выглядят.

Так как подробная 
структура является 
объектом изучения 
молекулярной 
биологии, 
в рамках 
фармакологии 
вполне можно 
рассматривать 
их в таком 
упрощённом 
виде.

А что означает 
буква G этого 
G-белка?

Это первая буква 
названия «guanine 
nucleotide-binding 
proteins» (гуанин- 
нуклеотид-связы- 
вающие белки).

Гуаниновые 
нуклеотиды?

Понимать механизм 
действия препаратов 
важнее, чем знать 
это наименование.

Согласна!

Но это не значит, 
что запоминать его 
не нужно вообще.

Согласна.

80 Ãëàâà 3. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà ðåöåïòîðû



Лиганд G-белок - это 
вот три α-, β- и 
γ-субъединицы*.

Они станут 
опорным пунктом, 
который вызовет 
реакцию внутри 
клетки.

G-белок

* Ñóáúåäèíèöà – ýòî îäèí èç íåñêîëüêèõ áåëêîâ, 
êîòîðûå ñáëèæàþòñÿ äðóã ñ äðóãîì è âûïîëíÿ-
þò êàêèå-ëèáî ôóíêöèè.

G-белок 
имеет три 
функции.

1. Приём 
информации
2. Перевод 

информации
3. Завязывание 

отношений

Итак, давайте 
теперь посмотрим, 
как функционирует 
этот G-белок,
начиная 
с момента 
связывания 
с лигандом.

Когда лиганд связы- 
вается с рецептором, 
α-, β- и γ-субъединицы, 
которые до этого 
находились в отдалении 
от рецептора, 
приближаются к нему.

Опять ты!

Чёрт!

α - 
ответственный 

за приём

А ты чего 
пришёл?

γ -
ответственный 

за перевод

Вечно вы так. 
Сначала сделайте 
работу, а потом 
ссорьтесь 
сколько душе 
угодно!

Итак, 
работаем, 
работаем!

β - 
ответственный 
за завязывание 

отношений

трц

трц

трц

813.2. Ðåöåïòîðû, ñîïðÿæ¸ííûå ñ G-áåëêîì



Ну, ладно. Раз уж β просит.

Эти трое 
всегда так 
общаются.

Да? 
Правда?

Глянь. Глянь.

Глянь.

Можно 
поразборчивее, 
ведь эта 
записка содер- 
жит важную 
информацию!

Ðàçâå 
ýòî ìîæíî 
ïðî÷åñòü!

Не пиши больше 
на обороте 

чека!

Ты же сейчас им 
нос высморкал!

Ребята, 
довольно.

Дружнее 
надо быть.

А когда перевод закончен, появляется ключевая фигура.

Это ГТФ (GTP)!

Горячий,

Энергичный,

Дающий 
энергию всем 

вокруг,

Очень 
деятельный.

ГТФ - это одна 
из молекул, 
запасающих 
большую энергию 
внутри клетки, 
и информация 
внутри клетки 
хорошо пере- 
даётся именно 
благодаря ей.

82 Ãëàâà 3. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà ðåöåïòîðû



Здорово, ученички, 
давно не виделись! 
Как жизнь?

ГТФ-сенсей!

Да как 
всегда, 
работы 
по горло.

Ха-ха-ха, 
это 
хорошо, 
хорошо.

Послушай, β, 
это нужно 
на этой 
неделе 
сдать?

Д...да.

Сдать туда же, 
куда мы 
всегда сдаём?! 

Пошли!

Та
-д

ам
Как?! 
Прямо 

сейчас?

Пп... подождите...
Может, мы 
потом сами 
потихоньку 
сходим...

Как всё-таки 
напрягает 
этот сенсей.

Потом... 
говоришь?!

Потом - это когда?!

833.2. Ðåöåïòîðû, ñîïðÿæ¸ííûå ñ G-áåëêîì



Слушай, α! 
Один за всех!

Да!..

И все за одного!

Не жалей 
себя! Действуй 

изо всех 
сил!

Сейчас 
или никогда!

Старайся!

ты сможешь!

у тебя всё 
получится!

Ну, пошли! .. . . . . . . . . . . . . . . . . . .

Да!

Óñòàëî...

Кстати,  α 
занимался 

в секции регби. 
Такая вот 
история.

Таким образом, 
G-белок активизируется 
благодаря ГТФ и на- 
правляется к эффектору*, 
который является 
пунктом назначения.

* Áåëîê, êîòîðûé áóäåò òî÷êîé 
íà÷àëà ïåðåäà÷è èíôîðìà-
öèè âíóòðü êëåòêè.

Соревнуемся 
в беге навстречу 
вечернему солнцу!

Да!

Эф-
фек- 
тор

Эф-
фек- 
тор

Слёзы - 
пот души!

Не 
подведи!

Когда к эффектору 
доставляется пере- 
ведённая информация, 
рождается вторичный 
передатчик. Таким 
образом начинается 
передача информации 
внутрь клетки и 
развивается реакция.

Ну, я пошёл.

Внутри – 
сообщение

Вторичный 
передатчик

Топ, 
топ, 

топ

Прыжок 
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Подводя итоги, 
получим 

следующую 
картину.

1. Обнаружив связывание с лигандом, 
α-, β- и γ-субъединицы 

связываются с рецептором.

2. ГТФ связывается 
с α-субъединицей

3. G-белок перемещается 
в направлении эффектора

Эф
фе

кт
ор

Эф
фе

кт
ор

4. Связывается с эффектором,  
образуя вторичный передатчик

Вторичный передатчик

Реакция
А без ГТФ  
реакция 

не пойдёт?
Нет, не пойдёт. 
Реакция начинается 
только после того, 
как отсоединяется 
ГДФ (GDP) и при- 
соединяется ГТФ.

И так как рецеп- 
тор и G-белок 
функционируют 
вместе,  говорят, 
что рецептор 
«сопряжён» 
  с G-белком.

α-субъединиц, 
ответственных 
за приём, сущест- 
вует не менее 
20 типов.

Благодаря этому 
G-белки отличаются 
разнообразием 
и способны реаги- 
ровать на разные 
препараты.

* Îêîëî 40 % 
ñîâðåìåííûõ
ïðåïàðàòîâ
èñïîëüçóþò 
â êà÷åñòâå
ìèøåíè
G-áåëêè.

Вот, например, 
этот препарат 
от аллергии 
на цветочную 
пыльцу.

Преп
арат

 про
тив 

алл
ерги

ческ
ого 

рин
ита

Преп
арат

 про
тив 

алл
ерги

ческ
ого 

рин
ита

Он тоже использует 
в качестве мишени 
гистаминовые 
рецепторы, которые 
являются одним 
из видов рецепторов, 
сопряжённых 
с G-белками.
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Если 
представлять всё так, 

то получается 
весело.

Это хорошо.

Теперь мы перейдём 
к обсуждению рецепторов 
с внутренней активацией 
фермента. Они имеют 
следующее строение.

Рецептор с внутренней 
активацией фермента

Мембрана 
клетки

Как просто 
он устроен.

По причине простоты 
(из-за нехватки рабочих рук) 
рецептор с внутренней 
активацией фермента один 
исполняет две роли:
1) Приём информации;
2) Перевод информации.

Фермент

Активация
В рецепторах этого типа 
при соединении рецептора 
и лиганда активируется 
фермент, находящийся 
внутри клетки, и в клетке 
происходят изменения.

Инсулиновые рецепторы, 
которые являются 
мишенью препаратов 
инсулина, относятся 
к этому типу. 
Итак, давайте 
рассмотрим это 
на примере 
препарата инсулина.

Конечная цель 
препаратов инсулина - 
снизить сахар крови.

А для достижения 
этой цели нужно... 
размышляя так 
в обратном порядке, 
находим другие цели.

Цели препаратов инсулина

Текущая цель Промежуточная 
цель

Активировав 
инсулиновый рецептор, 

фосфорилировать 
внутриклеточный 

тирозин

Функционализировать белок*, 
работающий для достижения 

конечной цели

Снижается сахар крови

Конечная цель
Ясно, 
ясно.

* Ðå÷ü èä¸ò î òðàíñïîðò¸ðå ãëþêîçû. 
Î òðàíñïîðò¸ðàõ ñì. ãëàâó 6.

То есть 
сначала нужно 

фосфорилировать 
внутриклеточный 

тирозин.

3-3   Ðåöåïòîðû ñ âíóòðåííåé
         àêòèâàöèåé ôåðìåíòà
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В случае инсулинового 
рецептора, так как 
тирозин содержится 
в самом рецепторе, 
для достижения цели 
ему достаточно 
фосфорилировать 
самого себя.

Однако только лишь 
связыванием рецептора 
с лигандом фосфори- 
лирование вызвать 
не получается.

Инсулиновый 
рецептор

Фосфо-
рилируйся!Тирозин

нет, не 
выходит!

Своими 
силами у него 
не получится.

Для выхода 
из этой ситуации 
инсулиновый ре- 
цептор придумал 
«димеризацию».

Димеризация

Димеризация - это 
когда рецепторы, 
желающие 
фосфорилироваться, 
собираются вместе.

Благодаря этому 
они способны 
фосфорилировать 
друг друга.

Ого! 
Какой 
хитрый 
способ.

Когда благодаря 
димеризации тирозин 
фосфорилируется, 
к нему присоединяется 
белок, и происходит 
активация фермента.

Димеризация

Фермент активируется

Теперь понятно, 
почему они 
называются 
«рецепторы 

с внутренней 
активацией 
фермента»!

В результате 
этого внутри 
клетки «щёлкает 
переключатель».

Ак
тив

аци
я 

фе
рм

ент
а
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А потом реакции 
происходят 
одна за другой.

Стук-стук-стук-стук-стук-стук-стук

Ре
гу

ля
ци

я 
са

ха
ра

 к
ро

ви

Это помогает достигнуть 
цели препарата инсулина - 
регуляции сахара крови.

Активация фермента

По
зд

ра
вл

яе
м!

 
Це

ль
 д

ос
ти

гн
ут

а!

Ну, в общем...
Вот такие реакции 
происходят в случае 
рецепторов с внутренней 
активацией фермента.

Сближающиеся 
рецепторы...

Как это 
романтично.

Ах Да... 
Правда?

Теперь я хотел бы 
перейти к ионопрони-
цаемым рецепторам... 
Но нам уже пора 
возвращаться.

Как? Мы 
беседовали 
так долго?!
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Продолжим 
в другой раз.

Ñì. ñòð. 127.

Хорошо! 
Непременно 
продолжим.

Аптека 

«Камфора»

Приём 
рецеп- 

тов

Раскладыва- 
ешь по упаковкам 
однократных доз? 

Ах

Посмотрите, 
как я выросла!

Хи-
хи-

хи

Как?

Та-дам

Ох! 
В одной из упаковок - 

две таблетки!

Это часто бывает 

у фармацевтов

4. 

Во время раскладки по 

упаковкам однократных доз 

таблетки часто попадают 

в соседние упаковки.

А-а-а!
Придётся 
начинать 

всё сначала!

Да, до 
профессионалов 
мне ещё далеко.

О-
хо-

хо
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П р и л о ж е н и е

В манге я рассказал о рецепторах, затронув также и 
довольно специальные сведения. Если есть понимание, то 
чем сложнее изучаемый предмет, тем интереснее, однако 
когда что-то не совсем понятно, может даже возникнуть 
отвращение к учёбе. Чтобы этого не случилось, здесь мы 
сначала повторим основы основ. 

Давайте  подытожим информацию о свойствах рецепторов, 
затронутых нами в главах 2 и 3.

Буду очень признательна, ведь у меня в голове 
пока не всё уложилось.

Что касается свойств рецепторов, давайте запомним, по крайней 
мере, три базовых свойства, показанных на рис. 1.

(Глядя на рис. 1) Ясно, ясно... Да, это просто.

Вам всё понятно, не так ли?

Да, теперь в голове всё уложилось.

давайте также упорядочим 
часто употребляемые термины 
(см. ниже).

– Лиганды – вещества, плотно связывающиеся 
с рецепторами (форма участка связывания 
которых идеально подходит к форме рецептора) 

– Агонисты – стимуляторы
– Антагонисты – блокаторы

×àñòî èñïîëüçóåìûå òåðìèíû ---------

Ñî ñòð. 56.
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Лигандами!
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1. Когда с рецептором связывается биологически активное вещество, внутрь клетки 
передаётся информация.

Информация

Информация

Клетка

Биологически 
активное 
вещество

Биологически 
активное 
вещество

Как вы помните, внешняя 
информация переводится 
на язык, используемый 
внутри клетки (стр. 54).

2. С рецептором могут связываться только такие биологически активные вещества, 
препараты и т. п., которые идеально совпадают с ним по форме (плотно 
соединяются с ним).

Дёрг
Дёрг

В случае 
биологически 

активного 
вещества

В случае 
препарата

Как мы говорили, происходит строгий отбор только 
такой информации, которая нужна для клетки (стр. 54).

3. Препарат, связавшийся с рецептором, проявляет эффект таким образом, чтобы 
отрегулировать действие биологически активного вещества.

Агонист Агонист АнтагонистАнта-гонист

Информация 
отсутствует

Помните ли вы, что агонисты используются в том случае, 
если присоединяется мало биологически активного вещества, 
а антагонисты - если присоединяется много (стр. 57)? 

Рис. 1. Основные правила функционирования рецептора

913.4. Îñíîâíûå ñâåäåíèÿ î ðåöåïòîðàõ



Итак, давайте попробуем изобразить функционирование 
рецептора, сопряжённого с G-белком, о котором мы 
говорили в манге, в виде упрощённой схемы (рис. 2).

Биологически 
активное 
вещество

Рецептор, 
сопряжённый 
с G-белком

Акти- 
вация

G-белок

Эффектор

Вторичный 
передатчик

Изме- 
нения

Рис. 2. Реакция, возникающая при связывании биологически 
активного вещества с рецептором, сопряжённым с G-белком

Так (вспоминает), G-белок, состоящий из трёх сотрудников (α, β и γ), 
перемещается, ведомый энергичным физруком. Да, вот так.

Давайте также запомним всего три имени основных 
вторичных передатчиков:

Таблица 1. Основные вторичные передатчики
цАМФ (cAMP) 
(циклический АМФ)  

Синтезируется из АТФ (аденозинтрифосфат: ATP; 
основной источник энергии для жизнедеятельности) 
ферментом под названием аденилатциклаза

цГМФ (сGMP) 
(циклический ГМФ) 

IP3 (инозитолтрифосфат)

Синтезируется из ГТФ (гуанозинтрифосфат; GTP; химическое 
вещество, которое, как и АТФ, является высокоэнергетичной 
молекулой) ферментом под названием гуанилатциклаза
Синтезируется благодаря тому, что фосфатидилинози-
толдифосфат (PIP2), являющийся одним из компонентов 
клеточной оболочки, гидролизуется 
ферментом под названием фосфолипаза C
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Рецепторы с внутренней активацией фермента можно 
изобразить так, как показано на рис. 3.

Биологически 
активное 
вещество

Рецептор 
с внутренней 
активацией 
фермента

Активация

Фермент

Изме- 
нения

Рис. 3. Реакция, происходящая 
при связывании биологически активного вещества 
с рецептором с внутренней активацией фермента

Но не слишком ли это упрощённо?

Нет, проблем здесь нет, ведь процесс заключается в том, что в ре- 
зультате связывания лиганда с рецептором активируется фермент и 
изменяется функционирование клетки. Если описывать более подробно, 
там имеют место сложные действия, специфичные для каждого из 
препаратов, но кратчайшим путём к пониманию является усвоение 
механизмов действия для каждого из типов рецепторов. 

Да, это выручает.

Теперь мы продвинемся на один шаг дальше содержания манги 
и перейдём к более специфичному содержанию. Здесь тоже, 
пожалуйста,  стремясь для начала усвоить это содержание 
в общих чертах, следуйте за моим объяснением.
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Существует много видов рецепторов, 
сопряжённых с G-белком, и все они 
функционируют по-разному. Функционирование 
этих разнообразных рецепторов, другими 
словами - система передачи информации 
внутрь клетки, зависит от свойств G-белка. 
Здесь я познакомлю вас с тремя типами 
α-субъединиц, которые определяют свойства 
G-белка. 

Ñî ñòð. 85.

Но вы говорили, что существует 
целых 20 типов  α-субъединиц, 
создающих разнообразные вариации 
G-белков.

Да, но три типа, с которыми 
я познакомлю вас здесь, 
являются самыми типичными.

1. Gs
В случае этого типа при связывании лиганда с рецептором передаётся информа-
ция о том, что нужно активировать внутриклеточную передачу информации. 
В этом процессе Gs функционирует так, чтобы активировать фермент под назва-
нием аденилатциклаза, при помощи которой из АТФ синтезируется самый извест-
ный вторичный передатчик – цАМФ. Когда при помощи Gs активируется адени-
латциклаза, содержание цАМФ внутри клетки увеличивается. Возвращаясь к 
примеру из манги, это подобно тому, что увеличивается количество бегунов, несу-
щих марафонскую ленту информации, которая передаётся от одного бегуна к 
другому, что в конечном итоге приводит к появлению эффекта. 

Так, например, работают H2-рецепторы, активирующие секрецию 
желудочной кислоты, D1-рецепторы дофамина, 5-HT4-рецепторы 
серотонина и др.

2. Gi
В случае этого типа при связывании лиганда с рецептором деактивируется внутри-
клеточная передача информации. Активируясь, Gi-белок ингибирует внутрикле-
точную аденилатциклазу и функционирует в направлении торможения реакции. 

К этому типу относятся адреналиновые α2-рецепторы, 
мускариновые M2-рецепторы ацетилхолина, D2-рецепторы дофамина,  
ГАМКB-рецепторы (GABAB-рецепторы), опиоидные рецепторы и др.

3-7   Òèïû α-ñóáúåäèíèö

α-субъединиц, 
ответственных 
за приём, сущест- 
вует не менее 
20 типов.

Благодаря этому 
G-белки отличаются 
разнообразием 
и способны реаги- 
ровать на разные 
препараты.

94 Ãëàâà 3. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà ðåöåïòîðû



3. Gq/11
Механизм функционирования Gq/11 отличается от Gs и Gi. Gq/11 активирует 
внутриклеточную фосфолипазу C (фермент, расщепляющий фосфолипиды, 
являющиеся основными компонентами клеточной мембраны), что приводит к 
расщеплению фосфатидилинозитол-4,5-дифосфата (PIP2), образующего клеточ-
ную мембрану, на вещество под названием диацилглицерол (DAG) и инозитол-
трифос фат (IP3). Эта реакция является триггером, вызывающим реакции по 
принципу домино и проявлению эффекта. 

Да, термины сложные.

Ну что?

Когда вы усвоите принципы работы механизма, переходите, 
пожалуйста, к запоминанию названий каждого из веществ.

Из всех α-субъединиц, отличающихся яркой индивидуальностью, 
эти три типа являются самыми представительными.

Защитник Gi

Нападающий Gs

Стратег Gq/11

Три  брата α – в то время, когда они занимались в секции регби 
под началом сенсея ГТФ.
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Îáúÿñíåíèå

Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 3

Какие из следующих утверждений, касающихся рецепторов, управляющих 
передачей информации внутри организма, являются правильными? Выбери-
те два.
1. К рецепторам клеточной мембраны относятся рецепторы, сопряжённые с 
G-белком, рецепторами – ионные каналы и рецепторами с внутренней акти-
вацией фермента.
2. Никотиновые ацетилхолиновые рецепторы, расположенные в нервно-мы- 
шечных синапсах, являются рецепторами, сопряжёнными с G-белком.
3. Рецепторы фактора роста эндотелия сосудов (VEGF) являются рецептора-
ми, проходящими через клеточную мембрану один раз.
4. Рецепторы предсердного натрийуретического пептида (ANP) являются 
ионопроницаемыми рецепторами.
5. Рецепторы цитокинов находятся внутри ядра клетки.
(из вопроса № 151 общих вопросов (вопросов по теории фармацевтики) 99-го 
государственного экзамена на фармацевта).

1. Выражение «рецепторы, проходящие клеточную мембрану один раз» 
обычно указывает на рецепторы, содержащие тирозинкиназу.
2. Никотиновые ацетилхолиновые рецепторы, также называемые N-рецепто- 
рами (от слова Nicotinic), являются лиганд-управляемыми ионными канала-
ми (ионотропными рецепторами), а не рецепторами, связанными с G-белком.
4. Рецепторы предсердного натрийуретического пептида являются рецепто-
рами c внутренней активацией фермента, а не ионопроницаемыми рецепто-
рами.
5. Рецепторы цитокинов относятся к рецепторам мембраны (клетки) и нахо-
дятся на поверхности клеточной мембраны.

Ответы: 1 и 3
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ВОЗДЕЙСТВИЕ
ПРЕПАРАТОВ,

ДЕЙСТВУЮЩИХ
НА ФЕРМЕНТЫ

4

Тром-
боксан 

A2

Тром-
боксан 

A2

Агрегация тромбоцитов

Для то
го 

чтобы боль 

не во
зника

ла, 

достато
чно 

прерв
ать э

ту 

цепь 
реакц

ий.
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и 
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о том, где 

находится 

мишень 

аспир
ина...

Арахи-
доновая 
кислота
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оксиге-

наза

Цикло-
оксиге-

наза Проста-
гландин

Проста-
гландин
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е 
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Аптека 

«Камфора»

Приём 
рецептов

Асахина-сан,
в следующий раз 
попробуем-ка мы 
провести инструктаж 
Маруяма-сан.

Маруяма-сан
Частый гость 

аптеки – добрая 
старушка

Дд... да...
Я ещё раз 

посмотрю её 
лекарственный 

анамнез.

Объяснять правильный способ применения выписанных лекарств – 
важная часть работы фармацевта. В общении с пациентом нужно 
выяснить, регулярно ли он принимает препарат, а также, например, 
об изменениях самочувствия после приёма препарата и т. д.
 

Две недели назад 
(первый инструктаж 

по приёму препарата)

А почему 
это лекарство 
мне помогает?

Что?!

Дело в том, 
что этот 
препарат... .

Зырк

Три правила инструктажа 

по приёму препаратов

Правило первое

Сообщать верную информацию

Также важно давать правильные 

ответы, подходящие советы 

по вопросам 

консультации 

. . .оказывает 
такое действие, 

как...

Да, правда?

4 -1 ×òî òàêîå 
ôåðìåíòû?
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Как... какое 
у Вас было 
самочувствие?!

Что?

Аппетит?

Сон?

Как дела 
с приёмом 
лекарств?

Ах... Ну...

Асахина-сан, 
остановитесь!

Ой

У вас прямо 
какой-то допрос 

получается.

Три правила инструктажа по приёму препаратовПравило второеСтараться наладить психологический контакт с пациентомИнструктаж не должен превращаться в парад самодовольства

А, совсем забыла!
Каков цвет вашей мочи 

и её количество?

Три правила инструктажа по приёму препаратовПравило третьеСтавить себя на место пациента. Учитывать его физическое состояние, уважать его время, охранять его личную информацию и т. п. 

Мм....

Сегодня 
сможете?

Аптека 
«Камфора»

Конечно!
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Хе
хе

Теперь-то 
я основательно 
подготовилась.

Шурх

На этот раз 
смотреть 
в шпаргалку 
запрещается.

Как?!

Бам

Если не общаться 
с каждым пациентом, 
думая о нём, то вы 
никогда ничего 
не узнаете.

Ох.

Та-ак... 
та-ак...

М~м...

Разыгрывает сцену 
инструктажа в воображении

Во-первых, 
надо извиниться 
за свою невос- 

питанность 
в прошлый раз... 

А затем...

Маруяма-сан 
пожаловала.

Да!

Здравствуйте! 
Меня зовут Асахина, 
я практикантка и, 
с Вашего позволения, 
проведу сегодня 
инструктаж 
по приёму 
препаратов.

Во время 
прошлого инструктажа 
я допустила много 
промахов, простите 
меня, пожалуйста.

Нет, нет, 
ничего 

страшного.
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Дата 
выдачи

1) аспирин в таблетках (100) 

по 1 таблетке, 1 раз в день, 

после завтрака, на 14 дней

2) парацетамол в таблетках (300) 

по 1 таблетке при головной боли 

1 таблетка за 1 приём, 
на 5 приёмовВам прописали 

препарат 
для разжижения 
крови аспирин, 
который вы 
принимаете обычно, 
а также жаро-
понижающий 
анальгетик под на- 
званием парацетамол, 
которого раньше 
не было. 
Что произошло?

Что-то голова 
стала болеть... Выпила 
буфферин внука - 
и он хорошо подейст-
вовал, поэтому 
я сходила к врачу.

На обсле-
довании пато-
логических изме-
нений в головном 
мозге обнаружено 
не было, поэтому 
врач сказал 
пока подождать 
и посмотреть, как 
будет изменяться 
состояние.

Вы сказали 
«внука» – значит, 
это детский 
буфферин?

Детский 

Да. Вот он.

Ясно... Основной 
компонент препарата 
парацетамол такой же, 
как у детского буфферина, 
который отпускается 
без рецепта. Они помогают 
при головной боли 
благодаря ацетаминофену.

Кстати, аспирин, 
который является 
основным компо-
нентом взрослого 
буфферина, 
который 
тоже отпускается 
без рецепта, про-
писан Вам в виде 
препарата аспирин.

Да, про аспирин 
мне слышать 
приходилось.

В зависимости 
от вводимой дозы 
действие препарата 
изменяется 
следующим 
образом.

Действие
аспирина

- Малые (низкие) дозы – 
антикоагулянтное действие 
(разжижение крови)

- Обычные (средние) дозы – 
жаропонижающее и 
болеутоляющее действие

Так как в Вашем случае 
выписана малая доза, 
действие препарата 
будет заключаться 
в разжижении крови.
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Аспирин – это 
препарат, имеющий 
долгую историю,

Ведь он 
был выпущен 

в продажу в 1897 
году немецкой 
компанией Bayer.

Ах, так давно? 
Это эпоха 

моего дедушки.

Тридцатый год 
эпохи Мейдзи!

В то время 
обезболивающих 
было мало - только, 
например, морфий.

Однако морфий – 
это препарат 
с сильными 
побочными 
эффектами, 
вызывающий 
сильную 
зависимость.

Вот в такой ситуации 
появился аспирин.

Он не только обладает 
лечебным свойством, 
 но и имеет мало 
побочных эффектов 
и почти не  вызывает 
зависимость, поэтому 
он вызвал настоящий 
бум - его называли 
«лекарством века».

Однако 
долгое время 

не знали, 
как действует 

аспирин.

Как? 
Но когда 
не знаешь, 

как действует, 
принимать 

как-то 
страшно.

Ñîãëàñíà 
ñ ýòèì.

Английский учёный 
по имени Джон Вейн 
(John Robert Vane) 
получил Нобелев-
скую премию 
за раскрытие 
механизма 
действия 
аспирина.
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Ого, значит, 
всё-таки 
открыли.

Тогда 
расскажите мне, 
пожалуйста, 
как действует 
аспирин.

Ну... 
Та-ак...

Как же 
там было? 
Вроде бы...

Знаете ли Вы, 
что такое 
ферменты?

Да, 
это слово 
я слышала, 
но не очень 

хорошо 
понимаю.

Та-ак...
Я – 

фермент!

Внутри организма 
есть вот такие 
существа, которые 
обеспечивают 
быстрое 
протекание реакций 
внутри организма.

Можно даже сказать, 
что там, где есть 
реакция, там 
обязательно есть 
и ферменты.

Пищевари-
тельные 
ферменты:
- амилаза
- мальтаза
- сукраза 
и др.

В пищеварительной 
системе организма 
происходят реакции, 
направленные на то, 
чтобы сделать пищу 
легко всасываемой, 
например  максимально 
измельчив её 
или повысив её 
водорастворимость, 
и на каждом из этапов этих 
многоступенчатых реакций 
функционируют 
пищеварительные ферменты. 

Благодаря 
ферментам 
удаётся 
осуществить 
реакцию, 
сэкономив 
при этом 
вот столько 
энергии.

Эн
ер

ги
я,

 н
ео

бх
од

им
ая

 
дл

я 
пр

от
ек

ан
ия

 р
еа

кц
ии

Время

В присутствии 
фермента

Без фермента

Ещё одним достоинством 
ферментов является то, 
что они вот таким 
образом помогают 
вызвать реакцию, 
затратив при этом меньше 
энергии, чем обычно 
потребовалось бы.
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Да, ферменты – 
это здорово.

Это правда. 
Однако у них 

есть свои привычки.

Они обладают 
таким принципиаль-
ным свойством, 
что обращают 
внимание только 
на определённые 
вещества.

Приводя в качестве 
примера любовь, 
можно сказать, 
что они относятся 
к тому типу, 
которому нужно, 
чтобы партнёр был 
«молодым, краси- 
вым, добрым...».

Только 
ты

Амилаза Амилоза 
(крахмал) Мальтаза

Мальтоза 
(солодовый 

сахар)

Сукраза
Сукроза (сахароза, 

тростниковый 
сахар)

Чёрт

Свойство 
функционировать 
только в отношении 
определённого 
партнёра называют 
субстратной 
специфичностью.

Только ферменты, 
задействованные в реакциях, 
оказывающих влияние 
на лекарственные препараты, 
немного не такие

Они с широкой душой 
принимают 
самые разнообразные 
вещества!

Популярная 
музыкальная группа
   цитохром P450

Сокращённо– 
CYP

Мы любим всех!

Ах!

Ах!

Ах!
Ах!Ибупрофен Триазолам   

Диазепам

Циклоспорин   

Пропа-
фенон    

Фенитоин   

Варфарин        
Диклофенак   

Амиодарон

Карба-
мазепин     

Нифедипин    Дилтиазем    

Пропра-
нолол    

Декстро-
меторфан

Имипра-
мин

Мы будем, будем реагировать! Их
представителем 
является группа 
под названием 
цитохром P450, 

которая образует 
большую 

группировку! 

Их 
«страйковая зона» - 
широкий диапазон 
партнёров (препа- 

ратов)!
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Асахина-сан, 
а у тебя есть 
бойфренд?

Ой

Ну.

Нет.
А... 

вот как...

Увы

Хлоп

Итак.

Наш разговор 
до этого момента 
был предисловием, 

а сейчас 
мы переходим 
к главному

...Асахина-сан.

Да, да!

Та-ак, 
аспирин - 
это препарат, 
который 
проявляет 
эффект, 
действуя на 
ферменты.

Он проявляет 
эффект только 
благодаря тому, 
что «мешает» 
ферментам!

Говоря 
простым языком, 
он мешает ферментам, 
задействованным 
в процессе 
возникновения боли.

Итак, давайте 
рассмотрим механизм 
возникновения боли 
в организме.

4 -2 Ìåõàíèçì ïðîÿâëåíèÿ ýôôåêòà 
ïðè äåéñòâèè íà ðåöåïòîðû
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Прежде всего 
триггером 
становится 
арахидоновая 
кислота.

Арахи-
доновая 
кислота

Арахи-
доновая 
кислота

"Жировая составляющая, 
входящая в состав 
мембран клеток. 

Необходима 
для развития мозга 

в период младенчества.

Круть

Круть

Круть

Круть

Круть

Бах

Тр
ес

к

Прыг

Цикло-
оксигеназа

Цикло-
оксигеназа

Фермент, помогающий 
реакции превращения 
арахидоновой кислоты 
в простагландины

Простагландин

Простагландин

Вещество, 
способствующее 
возникновению 

боли

Бах

Бах

Бах

Вещества, 
имеющие  

отношение 
к гипертермии

Чпок

Nice putt! 
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Скрип, скрип
Бабах

Во
зн

ик
но

ве
ни

е 
бо

ли
!

Шурх

Ого.

Это ещё 
не всё!

Тром-
боксан

A2

Тром-
боксан

A2

Тром-
боксан

A2

Круть... Вещество, 
вызывающее 
свёртывание 

крови

Грох-грох

Круть -
круть -

круть

Как? 
Гольф 

превратился 
в боулинг?!

Это мелочи - 
не обращайте 

внимания.

1074.2. Ìåõàíèçì ïðîÿâëåíèÿ ýôôåêòà ïðè äåéñòâèè íà ðåöåïòîðû



Тромбоксан 
A2

Тром-
боксан 

A2

Тром-
боксан 

A2

Агрегация тромбоцитов

Агрегация тромбоцитов

Идеальная игра!

Бах

Эта цепь реакций 
называется каскадом 
арахидоновой кислоты.

Для того 
чтобы боль 
не возникала, 
достаточно 
прервать эту 
цепь реакций.

Тогда, если 
говорить 
о том, где 
находится 
мишень 
аспирина...

Арахи-
доновая 
кислота

Арахи-
доновая 
кислота

Цикло-
оксиге-

наза

Цикло-
оксиге-

наза

Цикло-
оксиге-

наза

Проста-
гландинПроста-

гландин

Во
зн

ик
но

ве
ни

е 
бо

ли

Вот здесь! 
Это цикло- 
оксигеназа!
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Итак, давайте 
посмотрим 
на реакцию, 
которая происходит 
при введении 
аспирина

Как было только что, 
арахидоновая кислота 
начинает «скатываться 

по склону»...

Круть

Круть
Круть

Круть

Арахи-
доновая 
кислота

Арахи-
доновая 
кислота

Бах

Аспирин

Не могу 
выйти.

Если остановить 
реакцию вот здесь, 
то не будут 
образовываться 
простагландины – 
вещества, отвечающие 
за возникновение боли, 
и это означает, 
что боль тоже 
не возникнет.

Циклооксигеназа

Таким же образом 
не будет образовываться 
и тромбоксан A2, 
свёртывающий кровь.

По этой причине у аспирина 
(в низких дозах) 
имеется также эффект 
предотвращения тромбов.

Кстати, кроме аспирина, 
существуют и другие 
препараты, мишенью 
которых являются 
ферменты.

Имеются также лекарства, 
которые, противоположно 
аспирину, активируют работу 
ферментов, тем самым 
стимулируя реакции, 
протекающие слишком вяло...

Механизм 
их действия...

Áóð÷àíèå

Асахина-сан, 
ваши фантазии 
полностью слетают 
с вашего языка.

Что?!
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При инструктаже по приёму 
препаратов не обязательно 
рассказывать всё, вплоть до ме-
ханизма действия, ведь для пони-
мания могут потребоваться слиш-
ком уж специальные знания, 
да и времени это может 
много отнять. 

Íóæíî îáúÿñíÿòü 
âñ¸ ïðîñòûìè ñëîâàìè 
è ïîíÿòíûì ÿçûêîì.

Ах... 
Поняла.

Маруяма-сан 
пожаловала.

Пора 
возвращаться 
в реальность...

А, Маруяма-сан, 
напоследок 
должна сказать Вам 
ещё кое-что.

Хотя в Вашем случае 
всё обошлось - благодаря 
тому, что это был детский  

буфферин, проблем не возникло, 
но существовала опасность 

повторяющегося введения аспирина, 
поэтому прошу Вас не добавлять 
самостоятельно препараты, 

продающиеся
без рецепта.

Это была 
единственная фраза, 

которая оказалась такой 
же, как я представляла 
во время воображае-
мого инструктажа.
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Всё понятно. 
Благодарю.

Берегите 
себя.

Приём 
рецептов

Приём 
рецептов

Ух!

После закрытия 
аптеки

Как прошёл 
её инструктаж 

по приёму 
препаратов?

Аптека 

«Камфора»

Да... Думаю, что 
в следующий раз 
ей можно поручить 
настоящий инструктаж 
в тот же день
без предупреж-
дения.

Правда?
И это говорит 
Сэнно-кун, 
обычно такой 
осторожный.
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П р и л о ж е н и е

Можно без преувеличения сказать, что ферменты задействова-
ны во всех реакциях, происходящих в организме. Их можно 
назвать прекрасными актёрами второго плана, поддерживаю-
щими функционирование организма, а препараты стремятся 
достичь проявления целевого лечебного эффекта, иногда 
поддерживая эту «работу на заднем плане», а иногда препят-
ствуя ей. В связи с этим особенностью препаратов, воздейству-
ющих на ферменты, является также уникальность мишеней.  

Благодарю вас за самоотверженный инструктаж.

Уф, как хорошо, что не было проблем.

Не могли бы вы продолжить тот воображаемый инструктаж, 
который я прервал перед этим? Вы ведь собирались сказать 
что-то ещё?

Мм...

. . .

. . .(холодный пот)

Ñî ñòð. 109.

Кстати, кроме аспирина, 
существуют и другие 
препараты, мишенью 
которых являются 
ферменты.

Имеются также лекарства, 
которые, противоположно 
аспирину, активируют работу 
ферментов, тем самым 
стимулируя реакции, 
протекающие слишком вяло...

Механизм 
их действия...

Áóð÷àíèå

Асахина-сан, 
ваши фантазии 
полностью слетают 
с вашего языка.

Что?!
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4 -3 Ìåõàíèçì ïðîÿâëåíèÿ ýôôåêòà àñïèðèíà
Итак, прежде всего хочу рассказать вам о механизме 
действия аспирина. В виде упрощённой схемы это можно 
изобразить вот так (рис. 1).

Арахи-
доновая 
кислота

Проста-
глан-
дины

Тром-
боксан 

A2

Создаёт 
простагландины 
из арахидоновой 

кислоты
Фермент

Циклооксигеназа

Аспирин

Вызывают боль (повышают 
болевую чувствительность)

Свёртывают кровь

Воздействуя на фермент 
под названием циклооксиге- 
наза, аспирин ингибирует её 
функционирование и, затор- 
маживая процесс создания 
простагландинов из арахи- 
доновой кислоты, предот- 
вращает возникновение боли. 

Рис. 1. Действие аспирина на возникновение боли

Кроме подавления боли, так как он также останавливает превращение 
простагландинов в тромбоксан  A2, его также можно использовать для 
профилактики образования тромбов. Действие аспирина изменяется в 
зависимости от дозировки: в случае малых (низких) доз он проявляет 
антикоагулятное действие, а в случае обычных (средних) доз – 
жаропонижающее и болеутоляющее действие. 

Да. Аспирин проявляет действие благодаря ингибированию 
функционирования фермента, но существуют также и препараты, эффект 
которых проявляется благодаря стимуляции ферментов. Нитратные 
препараты, используемые при стенокардии, улучшают симптоматику 
благодаря стимуляции функционирования фермента под названием 
гуанилатциклаза. 

Хорошо. Вышеописанные препараты действуют на внутриклеточные ферменты, 
но существуют также и средства, действующие на внеклеточные ферменты. 
Можете ли вы сказать, какие это препараты?

Давайте рассмотрим их в следующем параграфе.

Так, та-ак...

1134.3. Ìåõàíèçì ïðîÿâëåíèÿ ýôôåêòà àñïèðèíà



4 -4 Ïðåïàðàòû, äåéñòâóþùèå íà âíåêëåòî÷íûå ôåðìåíòû
Ингибиторы холинэстеразы, например донепезил, используемый в качестве 
препарата для лечения деменции Альцгеймера, проявляют эффект благодаря 
воздействию на внеклеточные ферменты. Внутри здорового мозга, благодаря 
связыванию биологически активного вещества под названием ацетилхолин с 
рецепторами, поддерживаются правильные когнитивные функции, но у пациен-
тов, страдающих болезнью Альцгеймера, эта передача может быть нарушена. 
Дело в том, что в результате снижения функции клеток, вырабатывающих и 
секретирующих ацетилхолин, или же гибели этих клеток снижается секреция 
ацетилхолина, передающего информацию. Донепезил является препаратом, инги-
бирующим функционирование холинэстеразы, которая является ферментом, 
гидролизирующим ацетилхолин (расщепляющим ферментом – гидролазой). 
Благодаря этому ацетилхолин, не снижаясь, может благополучно связываться 
с рецепторами в большом количестве, и когнитивные функции тоже приближают-
ся к нормальному состоянию.

Человек, который придумал использовать в качестве 
мишени гидролазу, – это просто гений.

Да, эта идея оказалась выигрышной. Любой препарат – 
это квинтэссенция мудрости его разработчиков.

Работа ингибиторов расщепляющих ферментов

Холинэстераза

Ингибиторы холинэстеразы

Идите быстрее, 
пока я её держу!

Быстрее, 
быстрее.

Торопитесь, 
пока он её 
держит.

Мы у тебя в долгу!

Ацетилхолин
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4 -5 Ëþáîâíèê ïðåïàðàòîâ – «CYP» (öèòîõðîì P450)
Если говорить о ферментах, имеющих отношения к лекарственным средствам, то 
это, конечно же, цитохром P450 (CYP), о котором говорилось и в манге (стр. 104). 
Считается, что в действительности около 80 % всех европейских препаратов, 
используемых в лечебных учреждениях, продающихся в аптеках, метаболизиру-
ются с участием этого фермента под действием этого фермента. CYP – это назва-
ние не одного фермента, а семейства, в которое сгруппированы ферменты похо-
жих разновидностей. Количество разновидностей ферментов, принадлежащих 
семейству CYP, достигает сотни, и, так как было бы трудно назначать каждой из 
них своё имя, после CYP добавляют последовательность «цифры–буквы–цифры» 
и называют их сокращёнными наименованиями вроде CYP3A4.
В качестве одной из особенностей ферментов можно назвать ограниченность 
веществ (партнёров), на которые они действуют, однако это базовое правило к 
CYP не применимо – их особенностью является «широкая страйковая зона». 
Когда организм производит метаболические ферменты, заранее определить их 
партнёра, наверное, довольно сложно, поэтому «широкая страйковая зона» в 
действительности является очень удобным свойством. 

(Глядя на табл. 1) Это всё нужно запомнить... не так ли? угх!

Нет, не обязательно запоминать все препараты, ведь это только 
часть, а если попытаться привести их все, то предела тогда 
не было бы. Здесь достаточно усвоить, что в CYP есть много 
разновидностей, как и разновидностей препаратов, 
метаболизируемых CYP, тоже существует огромное множество. 

Уфф!

Таблица 1. Основые препараты, метаболизируемые цитохромом P450 (CYP)

Теофиллин, кофеин, тизанидин, лидокаин, пропранолол, рамелтеон

Ацетаминофен

Варфарин, толбутамид, диклофенак, ибупрофен, фенитоин

Омепразол, лансопразол, диазепам

Декстрометорфан, кодеина фосфат, имипрамин, пропранолол, пропафенон

Триазолам, нифедипин, розувастатин, циклоспорин, амиодарон, карбамазепин, 
диазепам, дилтиазем

CYP1A2

CYP2A6

CYP2C9

CYP2C19

CYP2D6

CYP3A4

Ферменты Препараты, испытывающие их метаболизм
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Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 4

Ответы: 3 и 4

Îáúÿñíåíèå

Какие из нижеприведённых утверждений, касающихся нестероидных проти-
вовоспалительных препаратов, а также жаропонижающих анальгетиков, 
являются верными? Выберите два.
1. Так как целекоксиб избирательно ингибирует циклооксигеназу (COX)-2, 
риск развития тромбоэмболии является низким.
2. Мефенамовая кислота не может вызывать приступы бронхиальной астмы 
у взрослых пациентов.
3. Аспирин может вызывать синдром Рея (Reye) у детей, инфицированных, 
например, ветряной оспой или гриппом.
4. Локсопрофен является пропрепаратом, цель применения которого заклю-
чается в облегчении нарушений со стороны желудочно-кишечного тракта.
5. Так как ацетаминофен ингибирует COX-1 и COX-2, часто возникают нару-
шения желудочно-кишечного тракта.
(Из вопроса № 163 общих вопросов (вопросов по теории фармацевтики) 
государственного экзамена на фармацевта № 99.)

1. Хотя целекоксиб является избирательным ингибитором COX-2, известно, 
что при длительном применении существует вероятность повышения 
сердечно-сосудистых рисков, например тромбоэмболии.
2. Мефенамовая кислота является одним из нестероидных 
противовоспалительных препаратов группы фенаматов (NSAIDs) и может 
вызывать приступы бронхиальной астмы у взрослых пациентов.
3. Из-за того, что аспирин может вызывать синдром Рея (Reye)  у детей, 
инфицированных, например, ветряной оспой или гриппом, запрещено 
применять его в отношении детей (противопоказан детям).
5. Ацетаминофен является жаропонижающим анальгетиком, обладающим 
эффектом ингибирования COX. В качестве моментов, отличающих его от 
NSAIDs, можно привести отсутствие противовоспалительного эффекта и 
редкость возникновения нарушений со стороны желудочно-кишечного тракта.
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ВОЗДЕЙСТВИЕ
 ПРЕПАРАТОВ,
ДЕЙСТВУЮЩИХ

НА ИОННЫЕ КАНАЛЫ

5

Итак, 
наконец – 

последний в
опрос.

Победит то
т из 

игроков № 2 и № 3, 

кто прав
ильно

 

ответи
т на 

него!



Рецепт

Руководство

по лекарственным 

средствам 

Лекарственные средства 

завтрашнего дня

Ле
кар

ст-

вен
ны

е 

сре
дст

ва 

зав
тра

шн
его

 

дн
я

Топ
Топ

?

Рецепт

Рекомендации
по лекарственным 

средствам

Реком
ендации

по лекарс
твенным 

средствам

Что, что?
Что случилось?

Я так 
и думала! 

Как? 
Она всё время 
носит с собой 

эти книги? 
Хе-хе.

Плюх

А здесь 
написано 
«после приёма 
пищи»!

После 
приёма пищи

Глюкобай ведь 
принимают 
непосредственно 
перед приёмом 
пищи, не так ли?!

5-1 Ïîòåíöèàëçàâèñèìûå èîííûå êàíàëû
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Ах, и вправду. Хи-хи Итак! 
Выполним 
запрос 
о подо-
зрениях.

Ба
м

Подождите немного, 
пожалуйста.

Что такое запрос 
о подозрениях.
При наличии в рецепте 
сомнительных мест 
(подозрений) фармацевт 
обязан уточнить их у врача, 
подготовка препаратов 
к отпуску в состоянии, 
когда не все подозрения 
разрешены, не допускается. 

Конечно, обязанность есть обязанность, 
но запрос о подозрениях также может 
означать высказывание врачу своего 
несогласия и поэтому считается самым 
психологически трудным заданием 
для практикантов. 

У меня тоже с этим 
связаны неприятные 

воспоминания.

Ха-ха-ха

Можно ли 
побеспокоить Вас 
по поводу рецепта 
госпожи, которая 
была у Вас на приёме 
сегодня?

Дело в том, что в рецепте 
указано «глюкобай таблетки 
по 3 таблетки в день, 3 раза 
в день после приёма пищи», 
но наш препарат принимается 
непосредственно перед 
едой, потому что в случае 
приёма после еды он 
не сможет проявить свой 
лекарственный эффект.
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Клац

Уфф!
Как хорошо, 
что врач 
оказался 
добрым!

Ладно, тогда в сле- 
дующий раз попрошу 
тебя пообщаться 
с «трудным» 
врачом.

Что?!

Ведь 
«тяжело в учении - 

легко в бою».

Вот так, 
сегодня 
я немного 
подросла.

Да, 
это задание 
напрягает.

Кстати, про «напрягает», 
меня вот недавно 
заставили понервничать, 
неожиданно спросив 
про механизм действия 
амлодипина.

Подруга Рин из той 
же лаборатории.

Проходит практику 
в другой аптеке

Фусэ Карин 
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Да, 
такое 
случается. 
Со мной тоже 
недавно так 
было.

Итак, 
вопрос!

Ну ты, конечно, 
про это 

не знаешь?

Про амлодипин, 
что ли? Ведь это 
препарат, действу- 
ющий на ионные 
каналы.

Как? 
Откуда ты 
знаешь?

Хо-хо-хо. 
Я теперь уже 
не такая, какой 
ты меня знала.

Ого-о.
Ну, тогда 
попробуй 
объяснить.

Хорошо.
Хи-хи-хи.

Да. Амлодипин отно-
сится к типу препаратов, 
которые называются 
антагонистами кальция, 
и его эффект прояв-
ляется благодаря тому, 
что он воздействует 
на клеточные элементы 
под названием кальцие-
вые каналы, которые 
расположены 
на мембране клетки. 

Это ионный канал!

Мембрана 
клетки

Клетка

Ионные каналы:
- проходят через мембрану клетки,
- образованы белками.

Ясно, ясно.
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Существуют 
два типа 
ионных каналов.

Амлодипин 
действует 
на потенциал-
зависимые.

Типы ионных каналов

Потенциалзависимые 
ионные каналы

Лигандзависимые 
ионные каналы

Ворота открываются или 
закрываются в зависимости 
от разности потенциалов 
между потенциалами внутри 
и снаружи мембраны клетки

Ворота открываются или закры- 
ваются тогда, когда с ионным 
каналом связывается, например, 
биологически активное 
вещество (другое название – 
ионотропные рецепторы)

Когда клетка 
не функционирует, 
среда снаружи 
от её мембраны 
электрически 
заряжена 
положительно, 
а внутри – 
отрицательно.

В случае 
потенциалзависимых 
ионных каналов 
ворота открываются 
или закрываются 
благодаря разности 
потенциалов (разности 
между плюсами 
и минусами) между 
потенциалами внутри 
и снаружи, и когда 
канал открыт, 
ионы могут 
перемещаться. 

Мембранный 
потенциал покоя

Состояние, в котором плюсы и 
минусы разведены по разным 
сторонам мембраны клетки

Разность 
потен- 
циалов
около 
70 мВ

Снаружи клетки

Внутри клетки

Мембрана клетки

За- 
крыт

При изменении 
потенциалов 
мембраны 
в результате депо-
ляризации ионный 
канал открывается 
или закрывается, 
что делает 
возможным 
перемещение 
ионов 

Состояние, в котором разность 
потенциалов между потенциалами 

снаружи и внутри клетки стала меньше

Деполяризация*

В результате пере-
мещения ионов из 
клетки наружу или 
снаружи в клетку 
изменяется функцио-
нирование клетки. 

Изменение

От- 
крыт

Ион

* Äåïîëÿðèçàöèÿ îòðàæàåò ñîñòîÿíèå 
âîçáóæäåíèÿ íåðâíîé èëè ìûøå÷íîé 
êëåòêè. Îíà ÿâëÿåòñÿ îñíîâîé ïåðåäà÷è 
íåðâíîãî ñèãíàëà è ñîêðàùåíèÿ ìûøö.

122 Ãëàâà 5. Âîçäåéñòâèå ïðåïàðàòîâ, äåéñòâóþùèõ íà èîííûå êàíàëû



Ого! Пока твоё 
объяснение 
абсолютно 
правильно!

Хи-хи-хи.

Итак, а теперь я объясню 
механизм действия 
амлодипина на высокое 
артериальное давление.

Да!

Амлодипин 
проявляет эффект 
путём блокирования 
кальциевых каналов.

При поступлении 
ионов кальция 
внутрь клетки 
кровеносные сосуды 
сжимаются...

При поступлении 
ионов кальция внутрь 

кровяное давление 
повышается

. . .а амлодипин, препятствуя 
этому поступлению, 
делает так, что кровяное 
давление не повышается.

Сжатие = 
Кровяное 
давление

Кровеносный 
сосуд

Стук

Антагонист кальция 
(амлодипин)

Ясно, ясно.
Тогда скажите, 
к какой группе 
антагонистов 
кальция 
амлодипин 
относится?
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Динь-дон

К группе 
дигидропиридина! Типы антагонистов кальция

Группа 
дигидропиридина

Общепринятое 
наименование всегда 
оканчивается 
на «-дипин»:
- амлодипин
-нифедипин

Воздействуя 
на периферические 
кровеносные сосуды, 
расширяют их.
Влияния на сердце 
почти не оказывают

Недигидропиридиновые антагонисты кальция 
(бензотиазепины и др.)

Сильно воздействуют на сердце

Верно! 
Асахина-сан 
поднимается 
на одну 
ступень.

Викторина 
по фарма-
кологии

У-и-и-ин

Тогда 
на какой тип 
кальциевых каналов 
они воздействуют?

L-тип!

Верно! 
Ещё на одну 
ступень вверх.

Кальциевые каналы L-типа:
название происходит 
от заглавных букв L 
английских словосочетаний
– Long Lasting
   (продолжительная 
   активация)
– Large conductance
   (легко пропускают 
   большие токи)
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Тогда назовите 
три участка 
связывания 
кальциевых 
каналов L-типа.

Участок N, 
участок D 
и… Та-ак...

Цк, цк, цк, цк... Цк, цк, цк

Ву-у-у 
Как жаль! 

Время истекло.

Правильным 
ответом был 
«участок V».

А-а!
Буй-буй?!! – Участок N: Nifedipin (нифедипин)

– Участок D: Dilitiazem (дилтиазем)

– Участок V: Verapamil (верапамил)

Все участки названы по общепринятым 
наименованиям препаратов, обладающих 
большой силой связывания

Итак, наконец – 
последний вопрос.
Победит тот из 
игроков № 2 и № 3, 
кто правильно 
ответит на него!
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Кроме L-типа, 
существует 
ещё два типа 
кальциевых каналов. 
Какие это типы?

Динь-дон

T-тип и N-тип!

Различие типов 
даёт разнообразие 
и разницу в эффектах 
антагонистов кальция!

Кальциевые каналы T-типа

- Transient (преходящие, активация 
  непродолжительна)
- Tiny conductance (плохо пропускают ток)

Кальциевые каналы N-типа

- Non-L (кальциевые каналы, 
  не относящиеся к L-типу)
- Neuronal (экспрессируют в нервных клетках)

Правильно!!!
Вы выиграли поездку 
на горячие источники!

Ура!!!
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Ах!
Хочу поехать 
на горячие источники.
Хочу отдохнуть. Денег нет.

Времени нет.

Да...
Немого грустно 
становится...

Ах

Однако, Рин, 
ты действительно 
сильна. Отвечаешь 
без сучка 
и задоринки.

Правда?!

Правда, 
правда!

Ч
т
о
?
!

Твоё объяснение, Рин, 
было понятнее, 
чем у Амуро-сенсея. 
Можешь объяснить и 
про лигандзависимые?

Лигандзависимые - 
это Ионные каналы, 
совмещающие функцию 
рецепторов, не так ли?

* Ïî ïîâîäó êëàññèôèêàöèè,
   â êîòîðîé èõ îòíîñÿò ê îäíîìó
   èç òèïîâ ðåöåïòîðîâ,
   ñì. íà ñòð. 79.

Иногда на них смотрят 
как на рецепторы, 

называя 
Ионотропными 
рецепторами*.

Ясно, ясно.

5-2 Ëèãàíäçàâèñèìûå 
èîííûå êàíàëû
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Обладание функцией 
рецепторов означает, 
другими словами, 
что эти ионные каналы 
снабжены 
«замочной 
скважиной», 
при связывании 
с которой 
лиганда (медиатора) 
открываются ворота. 
Вот так!

Механизм действия 
лигандзависимых ионных каналов

Закрыто
Замочная 
скважина

Открыто

Лиганд 
(медиатор)

Лигандзависимый 
ионный канал

Ну что, 
так понятно, 
Фусэ-сан?

А-ха-ха. 
Ты говоришь, 
прямо как 

Амуро-сенсей!

Типичными рецепторами 
этого типа, существующими 
внутри головного мозга, 
являются рецепторы 
глутаминовой кислоты.
Что касается болезней, 
особенно важны 
NMDA-рецепторы - 
ведь мемантин, являющийся 
их антагонистом, используется 
в качестве препарата 
для лечения болезни 
Альцгеймера.
 

Сенсей, 
я поняла!
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один из механизмов 
возникновения деменции 
Альцгеймера следующий:

При присоединении 
глутаминовой кислоты, 
когда выполняются все 
условия для открывания 
ворот, ионы кальция 
входят вовнутрь, 
и нервные клетки мозга 
переходят в состояние 
возбуждения.

Но если это возбуждение 
становится чрезмерным, 
то происходит отмирание 
нервных клеток мозга 
и развитие симптомов 
болезни Альцгеймера, 
например нарушений 
памяти.

Механизм развития 
болезни Альцгеймера

Глутаминовая 
кислота

Клетка

NMDA- 
рецептор

Это - одна 
из важных причин 

болезни 
Альцгеймера.

Отмирание нервных 
клеток мозга

Чрезмерное 
возбуждение 

нервных клеток 

Мозг при деменции 
Альцгеймера

Атрофия, снижение 
массы и объема 
мозга в целом

Çäåñü â ìàíãå ïðåäñòàâëåíû ëèøü êîíå÷íûå ñòàäèè ïàòîãåíåçà áîëåçíè 
Àëüöãåéìåðà, íåïîñðåäñòâåííî âåäóùèå ê ãèáåëè íåéðîíîâ. ×òî çàïóñêàåò 
ýòîò ìåõàíèçì – ïîêà äî êîíöà íå ÿñíî. Ñàìàÿ ïîääåðæèâàåìàÿ â íàó÷íîì 
ìèðå ãèïîòåçà ñâÿçûâàåò áîëåçíü Àëüöãåéìåðà ñ ôîðìèðîâàíèåì àíîìàëü-
íûõ ñêîïëåíèé (áóêâàëüíî "çàâàëîâ") èç áåëêîâ âíóòðè ìîçãîâûõ êëåòîê.

Итак, 
теперь поговорим о том, 
как действуют антагонисты 

NMDA-рецепторов.
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Таким образом, путём 
уменьшения количества 
ионов кальция, 
поступающих в клетку, 
уменьшают чрезмерное 
возбуждение 
головного мозга 
и замедляют 
прогрессирование 
болезни. Вот так! 

Действие мемантина – 
ангатониста NMDA-рецепторов

Мемантин

Снижение поступления 
ионов кальция в клетку

Анта-
гонист

Ну что, Фусэ-сан, 
всё поняла?

Да-а.

Но, как бы это 
сказать, Рин.
Не слишком ли 
ты сильна?
Ты ведь никуда 
не смотришь сейчас?

Никуда 
я не смотрю.

Ох, страшно. 
Что-то я 

разволновалась.
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Ну тогда извини. 
На самом деле 
мне об этом недавно 
мой инструктор 
по аптечной практике 
рассказал.

Ñìóù¸ííî

Ах, вот оно что! 
Я подумала, 
что ты как-то 
необычно сильна. 
Однако, Рин, ты 
и в самом деле 
растёшь. 
Я не должна 
тебе проиграть.

Да, кстати, 
к вам, Карин, 
сенсей 
приходил?

Приходил, 
приходил! 

Он был таким же, 
как всегда.

Понедельник

Аптека 

«Камфора»

Приём 
рецептов

Итак, 
вопрос.

Хорошо!

Когда я слышу 
это, то понимаю, 
что началась новая 
неделя.

Хи-хи-хи.
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П р и л о ж е н и е

5-3 Îñíîâíûå ñâåäåíèÿ îá èîííûõ êàíàëàõ

Когда речь заходит о рецепторах, многие сразу воспринимают это 
как более сложный материал, требующий специальных знаний, и 
испытывают ощущение, что им это не по плечу. А как вы, уважае-
мые читатели? Наверное, есть и такие, кто жалеет о том, что 
недостаточно усердно учился на занятиях по химии, но, как бы там 
ни было, продолжайте чтение, держа в голове то, что «при входе и 
выходе ионов изменяются свойства клетки». 

Вчера я немного поговорила с подругой об ионных каналах.

Подруга - сокурсница по университету?

Да, она занимается в той же лаборатории, что и я, и тоже сейчас 
проходит аптечную практику, но когда я объяснила ей то, о чём вы 
рассказывали мне на днях, она была очень удивлена.

Это хорошо. Здесь мы ещё раз повторим пройденное, для того 
чтобы создать надёжный фундамент для знаний.

Да! (Ах, хорошо, что он не сказал: «Ну, тогда объясни мне»…)

Важной предпосылкой изучения ионных каналов является знание о том, что при 
входе или выходе ионов изменяются свойства клетки. Например, о сужении 
кровеносных сосудов и повышении кровяного давления в том случае, когда 
внутри клеток увеличивается количество ионов кальция, говорилось и в манге 
(стр. 123).
При разработке препаратов, мишенью которых являются ионные каналы, думают 
о том, как заставить ворота открываться или закрываться – для того, чтобы отре-
гулировать вход и выход ионов. В том случае, когда требуется воспрепятствовать 
повышению кровяного давления, используют антагонисты кальция, закрываю-
щие ворота, – чтобы ионы кальция не поступали в клетку. 
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В зависимости от того, что нужно для открытия ворот, 
ионные каналы делятся на два типа. Какие это типы?

Это (1) потенциалзависимые ионные каналы и (2) лигандзависимые 
ионные каналы (рис. 1). В случае типа (1), ворота открываются, 
реагируя на разность потенциалов внутри и снаружи клетки, 
а в случае типа (2) ворота открываются, когда с ионным каналом 
связывается, например, биологически активное вещество или 
препарат - как и в случае рецепторов. 

Очень хорошо. Кстати, лигандзависимые ионные каналы являются 
также и одним из типов рецепторов (стр. 79). Итак, давайте сделаем 
здесь шаг вперёд, изучив ещё более продвинутую информацию, 
чем в манге. 

1. Потенциалзависимые ионные каналы

Ворота открываются или закрываются благодаря разности потенциа-
лов между потенциалами внутри и снаружи клетки (см. стр. 122).

2. Лигандзависимые ионные каналы

Ворота открываются или закрываются благодаря присоединению 
лиганда (см. стр. 128).

Рис. 1. Механизмы открывания ворот 
потенциалзависимых/лигандзависимых ионных каналов

При изменении 
потенциалов 
мембраны 
в результате депо-
ляризации ионный 
канал открывается 
или закрывается, 
что делает 
возможным 
перемещение 
ионов 

Состояние, в котором разность 
потенциалов между потенциалами 

снаружи и внутри клетки стала меньше

Деполяризация

В результате пере-
мещения ионов из 
клетки наружу или 
снаружи в клетку 
изменяется функцио-
нирование клетки. 

Изменение

От- 
крыт

Ион

Механизм действия 
лигандзависимых ионных каналов

Закрыто
Замочная 
скважина

Открыто

Лиганд 
(медиатор)

Лигандзависимый 
ионный канал

Наличие функции 
рецептора означает, 
что эти ионные 
каналы снабжены 
«замочной 
скважиной», 
при связывании 
с которой лиганда 
(медиатора) откры-
ваются ворота. 
Вот так!
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5-4 Òèïû ëèãàíäçàâèñèìûõ èîííûõ êàíàëîâ

5-5 Ìåõàíèçì äåéñòâèÿ ïðåïàðàòîâ – àíòàãîíèñòîâ êàëüöèÿ

Ионные каналы, имеющие функцию рецепторов, называют также 
лигандзависимыми ионными каналами (рецепторами, содержащими 
ионный канал; ионотропными рецепторами). К рецепторам глутаминовой 
кислоты, передающим информацию по сети возбуждающих нервов 
(нейронов) внутри головного мозга, относятся, например, 
AMPA-рецепторы и NMDA-рецепторы, но все они функционируют 
благодаря связыванию с лигандом под названием глутаминовая кислота. 

1. AMPA-рецепторы
Путём пропускания внутрь клетки в основном ионов натрия проявляют такие эффекты, 
как повышение потенциала мембраны клетки, изменение функционирования клетки.
2. NMDA-рецепторы
Как говорилось в манге (стр. 129), они пропускают ионы кальция. При одновременном выпол-
нении двух условий – «связывание с глутаминовой кислотой» и «повышение потенциала 
мембраны клетки» – появляется возможность прохождения ионов кальция. NMDA-рецепторы 
действуют только тогда, когда одновременно происходит связывание с лигандом 
(глутаминовой кислотой), передача информации и повышение потенциала мембраны. Это 
означает, что в синапсах – участках передачи информации между нервными клетками – 
NMDA-рецепторы выполняют функцию логической ячейки «И», контролируя синхронное 
выполнение двух условий. Считается, что такая логическая функция, подобная работе 
компьютерных процессоров, является ключом к формированию памяти.

Понятно! Так как NMDA-рецепторы имеют отношение к формированию 
памяти, препараты, воздействующие на них, имеют также действие 
и на симптомы болезни Альцгеймера.

Антагонисты кальция оказывают эффект снижения кровяного давления, и благо-
даря тому, что этот эффект сильно выражен, а также тому, что они имеют сравни-
тельно мало побочных эффектов, их применяют в качестве препаратов первого 
выбора в широком диапазоне клинических случаев. Они являются препаратами, 
которые легко использовать совместно с другими антигипертензивными 
средствами – вне зависимости от наличия или отсутствия осложнений и сопут-
ствующих заболеваний.
Механизм действия заключается в том, что благодаря ингибированию кальцие-
вых каналов гладких мышц кровеносных сосудов последние расслабляются, что 
снижает сопротивление периферических сосудов и приводит к снижению кровя-
ного давления. Основные факторы, связанные с кровяным давлением, – это пери-
ферическое сосудистое сопротивление и сердечная функция, и их связь может 
быть выражена в виде нижеприведённой формулы:

       Кровяное давление = 
Периферическое сосудистое сопротивление × Сердечная функция.

Периферическое сопротивление сосудов оказывает очень большое влияние на 
кровяное давление – когда происходит сужение просвета (утончение) сосудов в 
результате сокращения гладких мышц, образующих сосуды, кровяное давление 
повышается. Здесь, если подавить сокращение гладких мышц путём ингибирова-
ния активации кальциевых каналов, контролирующих сокращение гладкой 
мускулатуры сосудов, то повышенное кровяное давление снизится, и препарата-
ми, служащими для этой цели, и являются антагонисты кальция. 
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Препараты этого типа благодаря сосудорасширя-
ющему действию подходят и для пожилых паци-
ентов. Далее, так как они не оказывают отрица-
тельного влияния на углеводный, жировой и 
электролитный обмен, их можно применять, если 
гипертония сопровождается сахарным диабетом 
или дислипидемией. Благодаря эффекту улучше-
ния органного кровотока в головном мозге и 
почках они применимы также для пациентов с 
мозговым инсультом или заболеванием почек. 
Кроме того, так как антагонисты кальция перво-
начально разрабатывались для лечения стенокар-
дии, они подходят для пациентов, испытавших в 
прошлом (имеющих в анамнезе) стенокардию 
(особенно стенокардию Принцметала). 

Антагонисты кальция 
останавливают повышение 
артериального давления.

(см. стр. 123).

Классифицируя антагонисты кальция по основным типам, можно выделить «дигидро-
пиридиновую группу» и «бензотиазепиновую группу» (табл. 1). Препараты, не 
принадлежащие к первой группе, также называют недигидропиридиновыми антаго-
нистами кальция. 
1. Дигидропиридины.
Препараты дигидропиридиновой группы воздействуют на периферические кровенос-
ные сосуды и вызывают их расширение, но на сердце почти не воздействуют. (Эту 
особенность называют сосудистой избирательностью.) Хотя имеются как  препараты 
продолжительного действия (их вводят 1–2 раза в сутки), так и препараты короткого 
действия (их вводят 3 раза в сутки), однако в целях, например, облегчения побочных 
эффектов или обеспечения надлежащего приёма (что называют «приверженностью 
лечению», medication adherence) часто используют препараты продолжительного 
действия. 
2. Бензотиазепины. 
Самым типичным препаратом группы бензотиазепина является дилтиазем, который, 
подавляя проводимость сердца, может вызвать, например, брадикардию или вентри-
кулярную (желудочковую) блокаду, поэтому их совместного применения с  
β-блокаторами (антагонистами β-адренорецепторов) лучше избегать. 

Вам что-то не ясно?

Но ведь кроме кальция существуют и другие ионы, не так ли? Вот 
я и забеспокоилась, достаточно ли только антагонистов кальция?

Очень хорошее замечание. Здесь мы в качестве самого типичного 
примера рассматривали кальциевые каналы, однако в клетках, 
разумеется, имеются каналы и для других ионов. Итак, 
хотя это немножко повысит сложность материала, давайте 
немного затронем также и ионные каналы натрия и калия. 

При поступлении 
ионов кальция внутрь 
кровяное давление 

повышается.

Сжатие = 
Кровяное 
давление

Кровеносный 
сосуд

Стук

Антагонист кальция 
(амлодипин)
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Общеупотребительные названия 
препаратов группы дигидропиридина 
всегда заканчиваются на «-дипин», 
поэтому их просто отличить, 
не так ли? 

Натриевые каналы выполняют важную роль при функционировании нервных 
клеток. Активность этих каналов обеспечивает возникновение потенциала 
действия, передающего сигнал вдоль мембраны нервной клетки.
Потенциалзависимые натриевые каналы управляются потенциалом мембраны 
клетки: когда потенциал мембраны достигает порогового значения, они широко 
открываются и впускают ионы натрия внутрь клетки, благодаря чему в нервных 
волокнах (аксонах), идущих от тела клетки, возникает потенциал действия.
В клинической практике блокаторы натриевых каналов применяются в качестве 
антиаритмических средств и местных анестетиков. Блокируя активацию натрие-
вых каналов, местные анестетики блокируют передачу болевых ощущений. Эта 
блокада происходит внутри клетки, а механизм их действия обеспечивается хими-
ческим строением их молекул, содержащих бензольное кольцо, обладающее высо-
кой жирорастворимостью, и водорастворимые третичные амины. Благодаря этому 
местные анестетики в качестве оснований в недиссоциированном состоянии 
проходят через мембрану внутрь клетки, где ионизируются и, блокируя потенци-
алзависимые натриевые каналы со стороны цитоплазмы, проявляют свой эффект. 

Действительно, ионов натрия много снаружи клетки (см. стр. 152), 
не так ли? 

Да. Можно даже сказать – очень много, поэтому при открытии 
каналов ионы натрия энергично устремляются внутрь клетки.

Таблица 1. Основные антагонисты кальция
Азелнидипин*, амлодипин, аранидипин*, эфонидипин*, цилнидипин*, 
нифедипин, никардипин, нисолдипин*, нитрендипин, 
нилвадипин*, барнидипин*, фелодипин*, бенидипин*, манидипин*

Дилтиазем

Группа 
дигидропиридина

Группа 
бензотиазепина

*Íå çàðåãèñòðèðîâàíû â Ðîññèè.
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Ионы калия представляют собой единственный вид положительных ионов, в большом 
количестве присутствующих внутри клетки (внутри клетки – 150 мМ, вне клетки – 
5 мМ), и когда открываются их ионные каналы, они углубляют мембранный потенци-
ал покоя или, сразу после возникновения потенциала действия, вызывают реполяри-
зацию.
Считается, что калиевые каналы отличаются разнообразием. Дело в том, что обнару-
жено множество генов, и несколько типов субъединиц разных типов соединяются в 
комбинации, образуя поры (pore) канала. На основании этого считается, что с точки 
зрения структуры возможное количество комбинаций превышает несколько сотен.
Что касается препаратов, используемых в клинической практике, самыми типичными 
являются препараты, принадлежащие классу III по классификации антиаритмиче-
ских средств по Vaughan-Williams. К  этому классу относятся такие препараты, как 
амиодарон, нифекалант. Они помогают регулировать возникновение потенциала 
действия. Самым известным их эффектом является воздействие на сердечные функ-
ции. 

Да, это сложновато.

Возможно, вам это кажется сложным потому, что встречаются 
непривычные термины. Попробуйте перечитать это после того, 
как ваше понимание углубится.

Работа блокаторов натриевых каналов

Ворота только 
для господина Натрия

Пропустите!

Антиаритми-
ческие 

средства
Местные 

анестетики

1375.8. Ïîòåíöèàëçàâèñèìûå êàëèåâûå êàíàëû



Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 5

Ответы: 3 и 4

Îáúÿñíåíèå

Какие из нижеприведённых утверждений, касающихся блокаторов 
Ca2+-каналов, являются верными? Выберите два.
1. Амлодипин блокирует Ca2+-каналы L-типа миокарда, но не блокирует 
Ca2+-каналы L-типа гладкой мускулатуры сосудов.
2. Верапамил блокирует Ca2+-каналы L-типа гладкой мускулатуры сосудов, 
но не блокирует  Ca2+-каналы L-типа  миокарда.
3. Цилнидипин блокирует Ca2+-каналы L-типа гладкой мускулатуры сосудов 
и Ca2+-каналы N-типа симпатических нервных окончаний.
4. Дилтиазем  блокирует Ca2+-каналы L-типа атриовентрикулярного узла.
5. Бепридил, вдобавок к эффекту блокады Ca2+-каналов, обладает также 
эффектом активации K+-каналов.

* Èç âîïðîñà ¹ 157 îáùèõ âîïðîñîâ (âîïðîñîâ ïî òåîðèè ôàðìàöåâòèêè) 
101-ãî ãîñóäàðñòâåííîãî ýêçàìåíà íà ôàðìàöåâòà).

1. Амлодипин является самым типичным антагонистом кальция группы 
дигидропиридинов, и про него известно, что он обладает высокой сосудистой 
избирательностью. Хотя периферические сосуды расширяются, влияния на 
сердце он почти не оказывает, поэтому ни о какой избирательной блокаде 
кальциевых  (Ca2+-)каналов миокарда здесь речи быть не может.
2. Верапамил является антагонистом кальция из группы фенилалкиламинов, его 
особенностью является как блокада кальциевых каналов миокарда, так и гладкой 
мускулатуры сосудов, поэтому он показан, например, при аритмиях, сопровож- 
дающихся повышенным кровяным давлением, и ни в коем случае не может 
избирательно блокировать кальциевые каналы гладкой мускулатуры сосудов.
5. Бепридил относится к классу IV противоаритмических препаратов и обла-
дает неспецифическим блокирующим действием в отношении разнообразных 
каналов, а не только кальциевых каналов, поэтому не может быть верным 
утверждение о том, что он обладает эффектом активации калиевых каналов.
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ПРЕПАРАТОВ,
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НА ТРАНСПОРТЁРЫ
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Понятно
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е 
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Динь-дон

Добрый 
день.

Добрый день. 
Нисимура-сан пра-
вильно принимает 
препараты, но мне 
показалось, что она 
выглядит не очень 

бодро.

Соцработник 
пришёл.

В наши дни одной 
из обязанностей 
фармацевта становится 
«медицинская помощь 
на дому». Посещая дома 
пациентов, которые 
по какой-либо причине 
не могут посещать 
медицинские 
учреждения, 
предоставляют им 
медицинскую помощь*. 

Здравствуйте! 
Как Ваше 

самочувствие?

Концептуальная схема 
районной системы всесто- 
роннего медико-бытового 
обслуживания на дому

Соцра- 
ботники 

- Предоставление 
услуг по бытовому 
уходу на дому

- Периодическое 
посещение па- 
циентов для 
предоставления 
услуг по сестрин- 
скому обслужива-
нию и бытовому 
уходу на дому

- Бытовое обслужи- 
вание на дому в 
рамках маломас- 
штабной системы 
гибкого планиро- 
вания и др.

Диагностика
Лечение
Рецепты

Ответственный 
медицинский персонал 

(больницы или 
диагностического 

центра)

Рецепты

Аптека 
(Ответственная 

аптека)

Врачи

Младший
медицинский 

персонал

Районный центр 
всесторонней поддержки

Прохождение 
медицинского 
обследования

Бытовое 
обслуживание 

Посещение на дому
Медицинские 
консультации
Лекарственные 
препараты

В целях 
решения 

проблемы 
«кризиса 2025 г.*» 

внедрение системы 
проводится 
быстрыми 
темпами. 

Пациент
Менеджер 

по планированию 
медико-бытового 

обслуживания

Фармацевты

* Êîìïëåêñ ðàçíîîáðàçíûõ ïðîáëåì, 
âîçíèêíîâåíèå êîòîðûõ ïðîãíî- 
çèðóåòñÿ â ñâÿçè ñ òåì, ÷òî â 2025 
ãîäó äîëÿ íàñåëåíèÿ â âîçðàñòå 
ñòàðøå 74 ëåò ïðåâûñèò 25 % îò 
îáùåé ÷èñëåííîñòè íàñåëåíèÿ 
ßïîíèè, – ïðîèçîéä¸ò ïåðåõîä 
ê îáùåñòâó ñî ñâåðõâûñîêèì 
óðîâíåì äåìîãðàôè÷åñêîãî 
ñòàðåíèÿ. 

* Â Ðîññèè ôàðìàöåâòû íå âû- 
ïîëíÿþò òàêîé ôóíêöèè, ýòèì 
çàíèìàþòñÿ ó÷àñòêîâûå òåðà- 
ïåâòû. Â öåëîì èíòåðåñíîå 
ñðàâíåíèå: â Ðîññèè ïåðâè÷íûé 
êîíòàêò ñ àìáóëàòîðíûìè 
ïàöèåíòàìè âîçëîæåí íà 
âðà÷åé, â òî âðåìÿ êàê â ßïîíèè 
åãî ÷àñòè÷íî áåðóò íà ñåáÿ 
ôàðìàöåâòû.

Районная система всестороннего медико-бытового обслуживания на дому  – это система поддержки, построенная 
на основе идеи о том, что «общество района будет оказывать поддержку пациентам, которым стал необходим 
бытовой уход – таким образом, чтобы они имели возможность продолжать вести такой образ жизни, который они 
желают, в привычном для них районе (или у себя дома)». Медицинская помощь на дому является ядром этой 
системы, и ожидается, что фармацевты тоже будут играть в ней большую роль.
 

6-1 ×òî òàêîå òðàíñïîð¸ðû
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В рамках системы 
медицинского обслу-
живания на дому 
фармацевты должны 
исполнять три 
основные роли.

1. Подготовка препаратов к отпуску 
   в соответствии с рецептом врача и 
   раскладка подготовленных препаратов, 
   например по календарям лекарств 
   или таблеточным пеналам 

Так как клиентами в основном 
являются пациенты пожилого 

возраста, во многих случаях про-
изводится, например, раскладка 
по упаковкам одноразовых доз, 
приготовление порошкообразных 

лекарственных форм и т. п.

Нужно проверить 
состояние календаря 
лекарств или табле-

точного пенала.

В случае введения, например, 
через гастростомическую 
трубку или через зонд 
необходимо провести 
инструктаж по упро- 
щённой подготовке 
суспензий.

2. Проверка состояния приёма препаратов 
    и состояния здоровья пациента

Возможно, 
что пациент забыл 
рассказать врачу о 
подробностях, за 
которыми могут 

скрываться серьёз-
ные симптомы.

На основе того, 
как ведётся приём 
препаратов, можно 
судить о бытовом 

состоянии.

3. Получение необходимой информации 
   путём общения

Результаты визита на дом к пациенту оформляются в виде отчёта и направляются - 
в целях обмена информацией - специалистам других направлений, с которыми 
поддерживается сотрудничество в рамках обслуживания данного пациента. 
Постепенно распространяются также системы, позволяющие в реальном времени 
обмениваться новейшей информацией по каналам сети интернет.

21. Отчёт о лекарственном 
контроле/инструктаже 

в рамках визита к пациенту

Опыт и знания, касающиеся 
медицинского обслуживания, 
постепенно становятся 
необходимым условием сдачи 
государственного экзамена 
на фармацевта.

ОтчётОтчётОтчётОтчёт

Отчёт

На этот раз доза микардиса (20) 
была увеличена с 1Т/день за один 

приём до 2Т/день за 2 приёма.
Согласно дневнику артериаль-

ного давления, артериальное 
давление было стабильным, 

составляя  120/60–80, однако 
время от времени диастоличе-

ское артериальное давление 
было повышенным. 

Понедельник

Вторник

Среда

Четверг

Пятница

Суббота 

Воскресенье

Утром Днем Вечером На ночь

Понедельник

Вторник

Среда

Четверг

Пятница

Суббота 

Воскресенье

Утром Днем Вечером На ночь
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Ну, как прошло ваше 
первое посещение 
пациента на дому?

Да...

. . . . . . . . . . . . . . . . . . . . .

. . . . . . . . . . . . . . . . . . . . .

Пятница
Суббота 
Воскресенье

Четверг
Пятница
Суббота 
Воскресенье

Аптека 

«Камфора»

Приём 
рецептов
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Сенсей, не могли бы 
вы уделить мне 
немного времени, 
когда закончите 
работу?

Мне кое-что 
непонятно.

Да, 
с удовольствием.

.. . . . . . . . . . . . . . .

Почему 
вы вместе 
с директором 
аптеки и 
Курата-сан?

Она сказала, что 
будет лекция 

по транспортёрам, 
поэтому я тоже 

решила послушать.

Я и сам 
не помню, 
что изучал 

транспортёры.

Асахина-сан, 
а что именно вы 
не понимаете?

Ага, наверное, 
хочешь, чтобы 
мы поскорее 
отвязались?

Нет.

Я не очень хорошо 
представляю себе 
разницу между 
ионными каналами 
и транспортёрами.

Понятно. 
Тогда давайте 
об основах.
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Так, 
прежде всего 
«транспортёры» 
означает 
«переносчики».

Ну, 
это-то 
я знаю.

Да это просто 
дословный 
перевод.

Хр
ум

Ну, тогда 
поехали 
дальше.

Про 
пассивный 
и активный 
переносы 
вы знаете?

Наверное, пассивный 
перенос идёт в на-
правлении градиента 
концентрации, а актив-
ный - против градиента 
концентрации?

Пассивный 
перенос

Моле- 
кулы

Высокая 
концентрация

Высокая 
концентрация

Мембрана 
клетки

Низкая 
концентрация

Молекулы 
перемещаются 
в направлении 

градиента 
концентрации

Активный 
перенос*

Транспортёр 
(ионный насос)

Переносит молекулы 
против  градиента 

концентрации, 
используя АТФ 

(энергию)

* Åñòü åù¸ ñèìïîðò è àíòèïîðò. Â ýòèõ ñëó÷àÿõ òðàíñïîðò¸ð ïåðåíîñèò îäíî âåùåñòâî ïî ãðàäèåíòó êîíöåíòðà-
öèè, à "çàîäíî" ñ íèì – äðóãîå âåùåñòâî ïðîòèâ ãðàäèåíòà. ÀÒÔ ïðè ýòîì íå ðàñõîäóåòñÿ. Åñëè äâà âåùåñòâà 
ïåðåíîñÿòñÿ â îäíîì íàïðàâëåíèè, ýòî ñèìïîðò. Åñëè â ðàçíûõ – àíòèïîðò. Òàêîé âèä ïåðåíîñà òàêæå íàçûâàåò-
ñÿ âòîðè÷íî-àêòèâíûì òðàíñïîðòîì.

АТР

Окей. Итак, 
существует два 
типа пассивного 
переноса.

Знаете ли 
вы их?

Мм...

Как же 
там было?
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Простая 
диффузия 
и облегчённая 
диффузия.

Типы пассивного переноса

Простая 
диффузия

Моле-
кулы Высокая 

концент- 
рация

Высокая 
концент- 
рация

Мембрана 
клетки

Мембрана 
клетки

Низкая 
концент- 
рация

Низкая 
концент- 

рация

Просто перемещаются 
из области высокой 

концентрации в область 
низкой концентрации

Облегчённая 
диффузия

Транс- 
портёр

Транспортёр 
стимулирует перенос 
молекул, благодаря 
чему переносится 
больше молекул

Ага.
Точно, точно.
Вот что значит – 
молодые мозги!

Ñìóù¸ííî

Итак, теперь мы пого-
ворим о различиях 
между ионными кана-
лами и транспортёрами, 
о которые споткнулась 
Асахина-сан.

Чтобы выяснить 
эти различия, 
мы зайдём с противо- 
положной стороны.

Можете ли вы 
сказать, что 
есть общего 
между ними?

Ионный канал Транспортёр

Вот эти два 
момента общие, 
не так ли?

* Áåëîê, èìåþùèé îáà ñâîéñòâà (1) è (2), 
íàçûâàåòñÿ «òðàíñïîðòíûì áåëêîì». 

1. Проходят через 
   мембрану клетки
2. Являются коридо-
   ром для обмена 
   молекулами 
   между средами 
   снаружи и внутри 
   от мембраны 
   клетки
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Да, всё верно. 
Они действительно 
похожи, но есть 
и два различия.

Первое заключается 
в том, «используется 
или нет АТФ», о котором 
я только что упоминал.

Транспортёры 
используют АТФ 
для переноса молекул, 
а ионные каналы - нет.

Ещё одно отли- 
чие заключается 
в скорости 
переноса.

В отличие от ионного 
канала, коридор 
которого открывается 
широко, вход и выход 
транспортного белка 
открываются 
попеременно, поэтому 
скорость переноса 
медленная.

Скорость переноса 
ионного канала составляет 
1.. .100 млн молекул в секунду, 
а транспортного белка – 
100...10 000 молекул в секунду

Различие 
в десять 
тысяч раз!

АТР

Чпок

Транспортёры 
можно разделить 
на два больших 

семейства.
- Транспортёры
  семейства ABC
  (P-гликопротеин)
- Транспортёры
  семейства SLC 
  (SGLT1, PEPT1)

* ABC (ATP Binding Cassette) – ÀÒÔ-ñâÿçûâàþùàÿ êàññåòà, ÷òî îçíà÷àåò èñïî- 
ëüçîâàíèå ÀÒÔ äëÿ ñâîåé ðàáîòû; SLC (SoLute Carrier) – ïåðåíîñ÷èê ðàñòâîð¸í-
íûõ âåùåñòâ; SGLT1 – ïåðåíîñ÷èê ãëþêîçû; PEPT1 – ïåðåíîñ÷èê ïåïòèäîâ.

Понимаете ли вы 
разницу между 
этими двумя 
семействами?

6-2 Ñåìåéñòâà òðàíñïîðòåðîâ 
è ñïîñîáû âîçäåéñòâèÿ ïðåïàðàòîâ
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Транспортёры 
семейства ABC 
осуществляют 
активный перенос 
(насосный транспорт), 
используя АТФ.

В противоположность 
этому транспортёры 
семейства SLC 
переносят молекулы, 
используя градиент 
концентрации, 
возникший благодаря 
активному переносу, 
производимому 
ABC-транспортёрами*. 

Транспортёры 
семейства ABC

Транспортёры 
семейства SLC

Высокая 
концентрация

Низкая 
концентрация Не используют ТФ.

Переносят 
молекулы 
в направлении 
градиента 
концентрации, 
созданного 
транспортёрами 
семейства ABC

Постойте.
Ведь SLC 
не используют АТФ. 
не являются ли они 
тоже ионными 
каналами?

* Êàê ðàç â äàííîì ñëó÷àå 
ðå÷ü è èä¸ò ïðî âòîðè÷íî-àêòèâíûé 
òðàíñïîðò, èëè ñèìïîðò-àíòèïîðò.

Это момент, 
который я хуже 
всего понимаю.

Ясно. SLC хотя и 
используют градиент 
концентрации, но на 
предшествующем этапе 
транспортёры семейства 
ABC используют АТФ, 
поэтому SLC классифици- 
руются как транспортёры.

Кроме того, отличие 
заключается в том, 
что ионные каналы 
пропускают через себя 
только ионы, а SLC может 
пропускать также мелкие 
нейтральные молекулы, 
например сахаров.

Как всё 
запутано.

Ðàç
äðà

æ¸
ííî

А, вот 
оно что. 
Значит, 
есть такое 
различие.

Я поняла.

АТР
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Если обобщить 
классификацию, 
которую мы рассматри-
вали до этого момента, 
то получится 
следующее.

Ионный канал Транспортёры

Транспортёры 
семейства SLC

Транспортёры 
семейства ABC

Высокая 
концентрация Высокая 

концентрация

Низкая 
концентрация

Низкая 
концентрация

Переносят молекулы 
в направлении градиента 
концентрации, возникшего 

благодаря насосному 
транспорту ABC

Простая 
диффузия

Облегчённая 
диффузия

Пассивный 
перенос

Переносят в направ- 
лении градиента 
концентрации

Используя АТФ, 
переносят в направле- 
нии, противоположном 
градиенту концентрации

Активный 
перенос

Итак, в завершение 
я познакомлю вас 

с примерами конкретных 
препаратов, мишенью 
которых являются 

транспортёры.

Если говорить 
о широко известных 
лекарствах...
Давайте рассмотрим 
действие селективных 
ингибиторов обратного 
захвата серотонина 
(SSRI - Selective 
Serotonin Reuptake 
Inhibitor), которые 
являются 
антидепрес- 
сантами.

АТР
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Считается, что причина 
депрессии заключается 
в дефиците веществ, 
необходимых для нерв- 
ной передачи внутри 
головного мозга: 
например, серотонина, 
адреналина, 
норадреналина 
(обобщённо 
их называют 
моноаминами). 

Дефицит 
моноаминов

SSRI 
ликвидируют 

дефицит 
серотонина.

На всякий случай 
спрошу, знаете ли вы 
механизм действия 
нейромедиаторов 
внутри головного 

мозга.

Вот так?

И
зм

ен
ен

ие
 

по
те

нц
иа

ла

Нейромедиатор Синапти- 
ческая 
щельРецептор

Рецептор

Информация

Нейрон

Это вызывает 
ностальгию!

Клетки, 
образующие ткани 

всех органов

Изменения
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Если изобразить 
действие SSRI в виде 
концептуальной схемы, 
то получится 
следующее.

Изучите 
по порядку –  
от [1] до [5].

Количество серото- 
нина в синаптичес- 
кой щели уменьшено 
(мало количества 
информации, 
получаемой 
рецептором)

Механизм действия SSRI

Так как серотонин 
подвергается 
обратному захвату 
через транспортёры, его 
количество продолжает 
уменьшаться.

SSRI, блокируя входные ворота 
транспортёра, ингибирует 
обратный захват серотонина.

Не пущу.

Благодаря [3] 
количество серотонина, 
плавающего 
в синаптической щели, 
увеличивается.

Благодаря [4] увеличива- 
ется количество молекул 
серотонина, связываю- 
щихся с рецепторами, – 
симптомы депрессии 
облегчаются.

Серотониновый нейрон

Транспортёр

Транспортёр

Серотонин

Об
ра

тн
ый

 
за

хв
ат

Серотониновый 
рецептор

1

2
3

4

5

Информация 
передаётся лучше

SSRI
SSRI
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Ну, в общем, Вот такой 
механизм действия у SSRI, 
однако, так как появляются 
также и научные статьи, 
в которых отрицается идея 
о том, что механизм 
возникновения депрессии 
имеет отношение только 
к серотонину...
 

.. .возможно, 
что в будущем 
будут найдены 
новые методы 
лечения, помогающие 
при депрессии.

Это означает, 
что фармацевт 
должен учиться 
всё время.

Итак, 
сегодня 
давайте 

остановимся 
на этом.

Хотя 
это были лишь 
общие сведения, 
я думаю, что 
многое из этого 
может пригодиться 

в работе.

Спасибо за труд.
А она такой 
энтузиазм 
проявляла.

.. . . . . . . . . .

И мне даже показа-
лось, что у неё вы-
ражение лица было 
несколько необычное.
Что-то случилось?

1516.2. Ñåìåéñòâà òðàíñïîðò¸ðîâ è ñïîñîáû âîçäåéñòâèÿ ïðåïàðàòîâ



П р и л о ж е н и е

Разница между ионными каналами и транспортёрами 
теперь ясна, не так ли?

Да, благодаря вам.

Итак, теперь я начну рассказ с того, что было 
недоговорено про ионный насос.

Между концентрацией ионов внутри и снаружи клеток нашего организма имеется 
неравномерность: внутри присутствует много ионов калия, а снаружи – ионов натрия. 
Существует знаменитая теория о том, что эта неравномерность возникла по причине 
зарождения жизни в океане. Другими словами, так как в морской воде в виде соли 
присутствует много ионов натрия, когда организмы, приспособленные к такой среде, 
поднялись на сушу, они окружили свои клетки внеклеточной жидкостью для того, 
чтобы предотвратить непосредственный контакт клеток с воздухом. Эта внеклеточ-
ная жидкость,  аналогично морской воде, которая была первоначальной средой обита-
ния, содержит много ионов натрия*. Натрий внеклеточной жидкости  проникает 
внутрь клетки, поэтому появилась необходимость в насосе, который выкачивал бы 
этот натрий из клетки наружу. Насос, выкачивающий ионы натрия, во время своей 
работы одновременно закачивает внутрь ионы калия: производя обмен ионов натрия 
и ионов калия между средами внутри и снаружи клетки, он пытается поддерживать 
нормальные концентрации этих ионов во внутриклеточном и внеклеточном простран-
ствах. Насосы, находящиеся на мембране клетки, называют «ионными насосами». Так 
как ионный насос, который мы рассматриваем здесь, выполняет функцию обмена 
ионов натрия и ионов кальция через мембрану клетки, его называют 
«натрий-калиевым насосом», а если говорить более научным языком, то эту функцию 
выполняет фермент под названием натрий-калиевая АТФаза (Na+/K+-АТФаза). 

* Ñóùåñòâóåò ãèïîòåçà, ÷òî íå òîëüêî âûñîêîå ñîäåðæàíèå èîíîâ íàòðèÿ âíå êëåòêè, íî è âûñîêîå ñîäåðæàíèå 
èîíîâ êàëèÿ âíóòðè êëåòêè îòðàæàåò ñðåäó, â êîòîðîé çàðîäèëàñü æèçíü. Äåëî â òîì, ÷òî ñîñòàâ âíóòðèêëåòî÷-
íîé æèäêîñòè áëèçîê ê âîäå â "ìèíåðàëüíûõ êëåòêàõ" ïîäâîäíûõ âóëêàíîâ – "÷¸ðíûõ êóðèëüùèêîâ", – â 
êîòîðûõ, ïî ñîâðåìåííûì ïðåäñòàâëåíèÿì, çàðîäèëèñü ïåðâûå êëåòêè. Òàêèì îáðàçîì, íàøà öèòîïëàçìà ïî 
èîííîìó ñîñòàâó îòðàæàåò "÷¸ðíûå êóðèëüùèêè", ãäå êëåòêè çàðîæäàëèñü, à âíåêëåòî÷íàÿ æèäêîñòü è êðîâü – 
ìîðñêóþ âîäó, êîòîðàÿ áûëà ïåðâîé ñðåäîé èõ ñàìîñòîÿòåëüíîé æèçíè. Ïîäðîáíåå ñì. â êíèãå: Íèêèòèí Ì. 
Ïðîèñõîæäåíèå æèçíè. Îò òóìàííîñòè äî êëåòêè. Ì.: Àëüïèíà íîí-ôèêøí, 2020 (ñåð.: PRIMUS).
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Транспортёры легко спутать с ионными каналами, так как 
основа механизма их функционирования – изменение функцио-
нирования клетки благодаря пропусканию ионов – является 
общей, но если выяснить их сходства и различия, то отличать их 
друг от друга не будет казаться такой уж сложной задачей. После 
того как мы победили представление об этом как о чем-то недо-
ступном пониманию, давайте изучим этот вопрос ещё глубже. 
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Волшебный насос, полученный живыми организмами от предков

И так целых 
5 млрд лет

Мембрана 
клетки

Клетк
а

Функция натрий-калиевого насоса глубоко связана с патологическими состояния- 
ми, и если в этом насосе возникает неисправность, то появляются такие наруше-
ния, как повышение кровяного давления или нарушение правильного функцио-
нирования мышц. 

Типичными ингибиторами  натрий-калиевой АТФазы являются сердечные гликозиды 
(стероидные гликозиды, повышающие работоспособность миокарда). Их 
примерами являются дигоксин, дигитоксин, уабаин. Это мощные, но чрезвычайно 
токсичные средства. В современной кардиологии они применяются не так часто, 
но в своё время послужили прорывом в лечении сердечной недостаточности. 

Использование АТФ для переноса 
является общей особенностью 
ионного насоса и транспортёра, не так 
ли? Однако если уточнить, есть ведь и 
такой транспортёр, который переносит 
молекулы в направлении градиента 
концентрации. Вроде бы это был 
транспортёр семейства SLC (нет, 
всё-таки всё слишком запутано). 

Да, правильно. Теперь давайте 
немного поглубже рассмотрим 
два семейства транспортёров, 
о которых мы говорили в манге.

Похоже, будет 
сложно... Транспортёры можно разделить 

на два семейства (см. стр. 146).

Транспортёры 
можно разделить 
на два больших 

семейства.

- Транспортёры
  семейства ABC
  (P-гликопротеин)
- Транспортёры
  семейства SLC 
  (SGLT1, PEPT1)
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Функционирование P-гликопротеина
Транспортёры семейства ABC имеют отношение ко множеству переносов: экскреции 
препаратов, секреции пептидов (соединения, состоящие из нескольких молекул 
аминокислот), поглощению, например, аминокислот. Типичным представителем 
ABC-транспортёров является P-гликопротеин, который расположен на мембране 
клетки и основной функцией которого является экскреция из клетки соединений, 
обладающих цитотоксичностью (т. е. веществ, наносящих вред клетке).
P-гликопротеин, который иногда также называют MDR1 (multidrug resistance protein 1: 
белок множественной лекарственной резистентности-1). Он имеет отношение  к 
лекарственной толерантности (прекращению действия препаратов). Например, 
хорошо известно, что P-гликопротеин является причиной того, что противораковые 
препараты перестают действовать из-за множественной лекарственной толерантно-
сти раковых клеток. 

Значит, их роль заключается в выведении из клетки наружу того, 
что  является ядом для клетки...

Они выполняют функцию «удаления инородных субстанций», которая 
изначально присуща всем живым организмам. Широко известны 
P-гликопротеины, присутствующие в тонком кишечнике, печени, почках. 
Теперь давайте посмотрим, как функционируют P-гликопротеины 
в каждом из этих органов. 

♦ P-гликопротеин тонкого кишечника
В тонком кишечнике, который является местом всасывания пищи или лекарствен-
ных препаратов, принятых перорально, P-гликопротеины экскретируют препара-
ты в полость желудочно-кишечного тракта, ограничивая их всасывание. Другими 
словами, в случае угнетения функционирования P-гликопротеинов тонкого 
кишечника увеличится количество всасываемого препарата, и существует вероят-
ность повышения концентрации  препарата в крови.
♦ P-гликопротеины печени
P-гликопротеины печени выполняют функцию экскреции препаратов в желчь. 
В случае угнетения их функционирования уменьшится количество препарата, 
экскретируемого в желчь, и появится вероятность повышения концентрации 
препарата в крови.
♦ P-гликопротеины почек 
P-гликопротеины почек выполняют функцию экскреции препаратов в просвет 
почечных канальцев. В случае угнетения их функционирования уменьшится коли-
чество препарата, экскретируемого в почечные канальцы, что может стать причи-
ной повышения концентрации  препарата в крови.

        Препараты, воздействующие на P-гликопротеин

В качестве препарата, воздействующего на P-гликопротеин, широко известен кларит- 
ромицин. P-гликопротеин по причине своей функции часто становится «местом» 
взаимодействия лекарственных средств. Например, в случае дигоксина – сердечного 
гликозида, и кларитромицина – макролидного антибиотика.

6-4 Òèïè÷íûé òðàíñïîðòåð ñåìåéñòâà ABC: P-ãëèêîïðîòåèí
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Кларитромицин угнетает экскрецию дигоксина посредством P-гликопротеина, в 
результате чего повышается всасывание дигоксина и, так как секреция тоже угне-
тается, это приводит к повышению концентрации препарата в крови. Кроме  
кларитромицина, существует и множество других препаратов, угнетающих функ-
ционирование P-гликопротеинов (табл. 1).
Напротив, в качестве препаратов, усиливающих функционирование P-гликопротеи- 
нов, известны рифампицин, карбамазепин, пищевые продукты, содержащие 
зверобой продырявленный. Так как подобные препараты оказывают влияние на 
действие препаратов, подобных приведённым в табл. 1, которые станут субстратом 
(партнёром по реакции) P-гликопротеина, в клинической практике их необходимо 
использовать, обращая внимание на взаимодействие лекарственных средств. 

* Помимо лекарственных препаратов, широко известно также и то, что пищевые 
продукты, в которых содержится зверобой продырявленный, тоже усиливают 
функционирование P-гликопротеина.

       SGLT1
SGLT1 является транспортёром, обеспечивающим всасывание глюкозы клетками 
слизистой оболочки эпителия тонкого кишечника. Он всасывает глюкозу путём 
вторичного активного переноса (переноса молекул в направлении градиента 
концентрации, созданного транспортёрами семейства ABC (стр. 147)), для которо-
го используется градиент концентрации ионов натрия.

       PEPT1

PEPT1, как и SGLT1, имеет отношение к всасыванию в тонком кишечнике. Он 
всасывает, например, дипептиды (соединения, состоящие из двух молекул амино-
кислот), трипептиды  (соединения, состоящие из трёх молекул аминокислот), 
используя градиент концентрации H+ (протонов), присутствующих в эпителиаль-
ных клетках тонкого кишечника. PEPT1 – это не то же самое, что аминокислотные 
транспортёры, переносящие по одной молекуле аминокислоты. Известно, что  
PEPT1 обладает сравнительно широкой «страйковой зоной» распознавания 
субстратов и может переносить также и, например, β-лактамные антибиотики. 

6-5 Òèïè÷íûå òðàíñïîðòåðû ñåìåéñòâà SLC: SGLT1, PEPT1

Таблица 1. Основные препараты, воздействующие на P-гликопротеин

Эритромицин, кларитромицин, циклоспорин, 
верапамил, флувоксамин, лапатиниб

Рифампицин, карбамазепин

Препараты, угнетающие 
функционирование 
P-гликопротеина
Препараты*, усиливаю-
щие функционирование 
P-гликопротеина

Циклоспорин, такролимус, лоперамид, целипролол, 
фексофенадин, верапамил, саквинавир, дабигатран

Препараты, становящие-
ся субстратом 
P-гликопротеина

1

2
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Îáúÿñíåíèå

Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 6

Ответ: 3

Какая из приведённых ниже комбинаций утверждений 
об антидепрессантах верна?

a) Тразодон обладает эффектом ингибирования обратного захвата серотонина и 
эффектом стимулирования 5-HT1-рецепторов серотонина.
b) Миансерин обладает эффектом ингибирования обратного захвата норадрена-
лина и эффектом стимулирования 5-HT2A-рецепторов серотонина.
c) Мапротилин обладает эффектом ингибирования обратного захвата норадрена-
лина, однако эффектом ингибирования обратного захвата серотонина практиче-
ски не обладает.
d) Милнаципран избирательно ингибирует обратный захват серотонина и 
норадреналина.
e) Блокируя ауторецепторы нервных окончаний норадреналина, пароксетин 
стимулирует высвобождение норадреналина.
1 (a, b, c).        2 (a, b, e).        3 (a, c, d).        4 (b, d, e).        5 (c, d, e).
* Èç âîïðîñà ¹ 126 Êëèíè÷åñêîé ôàðìàöåâòèêè I  
   96-ãî ãîñóäàðñòâåííîãî ýêçàìåíà íà ôàðìàöåâòà.

a) Тразодон является препаратом, который проявляет антидепрессивный эффект, 
ингибируя обратный захват серотонина. Активный метаболит тразодона 
действует как частичный агонист на 5-HT1B-рецепторы и как антагонист на 
5-HT2A-рецепторы.
b) Миансерин является тетрациклическим антидепрессантом, антидепрессивное 
действие которого возникает благодаря стимулированию секреции норадрена-
лина и блокаде α2-рецепторов пресинаптической мембраны.
c) Мапротилин является тетрациклическим антидепрессантом, антидепрессив-
ное действие которого возникает благодаря ингибированию обратного захвата 
норадреналина нервными окончаниями. Эффектом ингибирования обратного 
захвата серотонина практически не обладает.
d) Милнаципран является ингибитором обратного захвата серотонина и нора- 
дреналина (SNRI), и его антидепрессивное действие возникает благодаря повы-
шению концентраций серотонина и норадреналина в синаптической щели.
e) Пароксетин является селективным ингибитором обратного захвата серотони-
на (SSRI), и его антидепрессивное действие возникает благодаря повышению 
концентрации серотонина в синаптической щели. Кроме того, при многократном 
введении он понижающе регулирует ауторецепторы серотонина (говоря 
простым языком, уменьшает количество и понижает чувствительность ауторе-
цепторов серотонина), которые находятся на окончаниях нейронов, секретирую-
щих серотонин (серотонинергических нейронов), благодаря чему он продолжи-
тельно стимулирует секрецию серотонина и является также препаратом, облада-
ющим, например, антидепрессивным и анксиолитическим действиями.
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ВОЗДЕЙСТВИЕ
ПРЕПАРАТОВ,

ДЕЙСТВУЮЩИХ
НА НУКЛЕИНОВЫЕ

КИСЛОТЫ

7
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.



Через 
2 недели

Нисимура-сан, 
добрый день!

Да. 
Заходите.

Утром   Днём

Понедельник 

Вторник

Среда

Четверг

Пятница

Суббота 

Воскресенье

Нисимура-сан, 
добрый день.

Та-ак, 
препараты.

Итак, теперь я, 
с Вашего позволения, 
объясню про препараты, 
которые Вам назначили 
на этот раз.

Да. 
Благодарю.

7-1 Ïðåïàðàòû, äåéñòâóþùèå 
íà íóêëåèíîâûå êèñëîòû
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До свидания.
Сенсей.

Позвольте мне 
написать отчёт 
о сегодняшнем 
визите!

Та-ак.
Нуклеиновые кислоты, 
нуклеиновые кислоты.

действую
щие на 

нуклеиновые кислоты.

Нуклеиновые кислоты – это в
ещества

, 

управляющие передачей 
генетическо

й 

информации, например ДНК, РНК и т. 
п.

ДНК (дезокс
ирибонуклеиновая 

кислота)

Чертёж
 клетки

РНК (рибонуклеиновая 
кислота)

Копия че
ртеж

а
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Препараты, имеющие 
отношение к нуклеиновым 
кислотам, можно разделить 
на две большие группы.

Хлоп

Препараты, действующие 
на нуклеиновые кислоты

Антираковые препараты, обычные 
противомикробные препараты и др.

Препараты нуклеиновых кислот 
(лекарственные средства нового поколения)

Препараты, действующими веществами 
которых являются нуклеиновые кислоты

Одни действуют на нуклеи- 
новые кислоты, а другие, 
действующими веществами 
которых являются сами 
нуклеиновые кислоты. 

Ïðåäñòàâëÿåò 
ó ñåáÿ â ãîëîâå, ÷òî 

Ñýííî-ñåíñåé ÷èòàåò 
åé ëåêöèþ

Типичный пример 
препаратов, действую-
щих на нуклеиновые 
кислоты, - противо-
раковые препараты.

Итак, вопрос.
Какие типы противо-
раковых препаратов 
относятся 
к этой группе?

Например, 
антиметаболиты 
и препараты 
платины!

Верно. 
Тогда знаете ли вы, 

как действуют 
антиметаболиты?

Конечно!
Присоединяя инородные 
вещества к молекулам, 
составляющим 
нуклеиновые кислоты, 
ингибируют синтез ДНК 
и останавливают 
размножение.

Нуклеиновые 
кислоты состоят 
из четырех 
азотистых 
оснований.  
Можете 
их назвать?
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Вот эти четыре!

A    Аденин
G    Гуанин
T    Тимин
C    Цитозин

«A» связы-

вается C «T», A 
«G» - C «C».

Пример связей между азотистыми 
основаниями в ДНК

Правильно? Пуриновые 
антиметаболиты 

Пиримидиновые 
антиметаболиты

Вот две типичные группы 
антиметаболитов.

Мехнизмы 
их действия 
выглядят 
вот так?

Не так ли?

Пуриновые 
антиметаболиты

Ингибируют 
пуриновые 
основания 
A и G

Пиримидиновые 
антиметаболиты

Ингибируют 
пиримидиновые 
основания T и C

Ого

Итак, если говорить 
о том, каким образом 
они их ингибируют.
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Фабрика 
репликации ДНК

Пиридиновые 
антиметаболиты

Шварк

Ворота кон
троля 

качест
ва

Инородные 
включения! 
Опять брак.

Из одних 
только «A» и «G» 
не построить 

ДНК!

Скорее 
дайте нам 
«T» и «C»!

Как образно показано 
здесь, присоединение 
к каждому из азотистых 
оснований лишних 
молекул делает 
репликацию ДНК 
невозможной.

Превосходно! 
Впервые вижу 
такого способного 
практиканта!

Хи-хи-хи... 
Уж про это 

нельзя не знать.

Кстати, препараты 
платины ингибируют 
репликацию ДНК, 
вот таким образом 
связываясь 
с двухспиральной 
молекулой.

Не 
по

зво
лим

 

теб
е р

асп
лес

тис
ь

До 

по
бе

дно
го

 

ко
нц

а

Препараты 
платины

Сверхупрощённая 
схема репликации 

ДНК

Двойная 
спираль Расплетается

Репликация!
* Ðåïëèêàöèÿ = Êîïèðîâàíèå ÄÍÊ.

Зафиксированные 
«два G» или «G и A» 
не дают двойной 
спирали расплетаться
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Аналогичным образом, 
например, ингибиторы 
синтеза нуклеиновых кис-
лот или ингибиторы син-
теза фолиевой кислоты, 
являющиеся противо-
микробными препаратами, 
тоже оказывают дейст-
вие на ДНК, предотвращая 
размножение бактерий. 

Топ

Ингибиторы синтеза 
нуклеиновых кислот

Ингибируя репликацию и транскрипцию ДНК, 
подавляют размножение, например хинолоновые 
антибиотики 

Ингибиторы синтеза 
фолиевой кислоты

Препятствуют размножению бактерий, 
ингибируя синтез фолиевой кислоты, 
незаменимой для синтеза нуклеиновых 
кислот (витамина B9)

Транскрипция = синтез РНК 
на матрице ДНК 

Препараты, действующими 
веществами которых являются 

нуклеиновые кислоты, 
называются «препаратами 

нуклеиновых кислот», 
и считается, что в недалё-
ком будущем они изменят 
медикаментозное лечение. 

Если обобщить 
историю эволюции 
лекарственных средств, 
то получится 
вот так.

Препараты быстро эволюционируют

Низкомолекулярные 
фармацевтические 

препараты

Механизм 
их действия 
совсем другой, 
чем у обычных 
препаратов.

Биофармацевтические 
препараты

Первое поколение: гормональные 
препараты и др.

Второе поколение: препараты 
на основе антител 

Третье поколение: препараты 
нуклеиновых кислот

7-2 Ïðåïàðàòû, 
â êîòîðûõ 
äåéñòâóþò 
íóêëåèíîâûå 
êèñëîòû
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Низкомолекулярные 
фармацевтические препараты – 
это, как и следует 
из названия, лекарственные 
средства с малой 
молекулярной массой. Они 
образованы комбинациями 
максимум нескольких 
десятков атомов. 

Так как 
они имеют простое 

химическое строение, 
их легко производить 
в больших объёмах.

А «гормональные препараты», 
относящиеся к первому 
поколению, - это сте-
роидные препараты?

Да. 
Это препараты, 

которые оказывают 
сильный эффект, но и 
побочные действия 

у них большие.

Основной компонент 
«антительных препаратов», 
относящихся ко второму 
поколению, - это антитела. 
Например, молекулярно-
таргетные препараты, 
избирательно дейст-
вующие на специфические 
антигены раковых клеток, 
относятся к этому типу. 

Помимо высокой 
терапевтической 
эффективности, 
их отличает также 
и малое количество 
побочных эффектов.

Вот это 
изобретение!

«Препараты 
нуклеиновых 
кислот» - это 

следующий этап 
эволюции.

Это препараты, 
полученные 

комбинированием 
четырёх 

составляющих 
молекулы ДНК 

(A, G, T, C).
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Мишени препаратов 
нуклеиновых кислот

Клеточные 
белки

Препараты 
нуклеиновых 

кислот

Низкомоле-
кулярные 
препараты.

  Антительные 
препараты

* ìÐÍÊ – ÐÍÊ-"êîïèÿ" ãåíà, ñ êîòîðîé ñèíòåçèðóåòñÿ áåëîê; ìèêðîÐÍÊ – êîðîòêèå 
ÐÍÊ, êîòîðûå ñàìè íå êîäèðóþò áåëêîâ, íî ðåãóëèðóþò ýêñïðåññèþ äðóãèõ ãåíîâ.

Мишенями 
низкомолекулярных 

препаратов, 
о которых мы 

говорили до этого, 
а также антительных 
препаратов являются 

белки.

однако 
мишенями препаратов 
нуклеиновых кислот 
являются, например, 
мРНК либо микроРНК*, 
что позволяет им 
останавливать 
синтез белков.

Угу.
Но я не очень хорошо 
понимаю разницу 
между антиметаболи-
тами и препаратами 
нуклеиновых кислот.

Если говорить 
простым языком, 
то антиметаболиты 
представляют собой 
суррогаты ДНК, 
так сказать, 
«подделки»,

а препараты 
нуклеиновых кислот 
представляют 
собой настоящие 
ДНК или РНК.
Так понятнее? Конечно!

Одни действуют 
на нуклеиновые кислоты, 
а  другие сами содержат 
нуклеиновые кислоты, 
которые действуют! 

Разработка препаратов 
нуклеиновых кислот 
в настоящее время 
интенсивно проводится 
во всём мире.

Однако так как в этих 
препаратах используются 
вещества, присутствующие 
в организме, они легко 
расщепляются под дейст-
вием ферментов организма, 
поэтому проблемой их 
разработки является 
трудность доставки 
препарата в ткани, где 
находятся их мишени.
 

DNA mRNA

miRNA
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Ну как, 
до этого 
момента всё 
было понятно? 
Идём дальше.

Èçîáðàæåíèå 
òåðÿåò 

÷¸òêîñòü

Это ещё не всё?
Но я буду 
стараться.

  Êëþ¸ò íîñîì

Хрр

Нисимура-сан, 
здравствуйте!

Нисимура-сан, 
как у Вас 

с питанием?

Ну, зубы 
расшатались.
В последнее 
время стало 

трудно жевать.
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А, вот оно что.
Тогда, наверное, 
лучше изменить 
состав порций, 
доставляемых 
Вам на дом.

И ещё неплохо было бы 
обратиться к стоматологу.
Ведь хорошее питание 
прибавит Вам сил!

О составе порций 
и об осмотре стомато-
логом на дому мы по-
советуемся с лечащим 
врачом и менеджером 
по планированию 
медико-бытового 
обслуживания. 

Простите меня, 
что я доставляю 
Вам столько хлопот. 
Видеть Ваше лицо 
для меня - самое 
лучшее лекарство.

Асахина-сан.
Ваше искреннее 
желание быть полезной 
пациенту - очень важное 
для фармацевта качество.

Вы, Асахина-сан, 
обязательно станете 
прекрасным фарма- 
цевтом. Прилагайте, 
пожалуйста, усилия.

Хорошо!
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П р и л о ж е н и е

Все мишени, с которыми мы познакомили вас до настоящего момента, 
были задействованы в механизмах изменения функционирования 
клетки путём внутриклеточного и внеклеточного обмена информаци-
ей, но препараты, воздействующие на нуклеиновые кислоты, имеют 
механизмы воздействия, отличные от этого. Так как они имеют 
отношение к генетической информации, на них возлагают большие 
надежды, касающиеся, например,  усиления терапевтического эффек-
та или нахождения новых подходов к лечению заболеваний, которые 
были трудноизлечимы обычными препаратами. 

В этой главе мы закончим разговор, 
основной темой которого были мишени.

Да, Я даже не заметила, как прошло время. Так же незаметно, 
наверное, и моя практика закончится.

Âçãëÿíóâ íà êàëåíäàðü. 
Ещё есть три недели, поэтому давайте будем прилагать усилия 
до конца.

Хорошо! Натренируйте меня как следует!

В манге мы дошли даже до некоторых вопросов, 
для усвоения которых нужны специальные знания, 
но здесь давайте основательно повторим основы.

Да, это не помешает.

Нуклеиновые кислоты – это основной компонент генов, описывающих конструкцию 
клеток, организма и т. п. Гены содержатся, например, в ДНК (дезоксирибонуклеи- 
новые кислоты) или в РНК (рибонуклеиновые кислоты), которые можно назвать 
проектными чертежами клетки, без которых она не смогла бы ни существовать, ни 
функционировать. Как вам, наверное, известно, клетки размножаются благодаря 
цитокинезу (клеточному делению), проходя этап репликации, на котором клетка 
заново создаёт ещё одну ДНК. Препараты, действующие на нуклеиновые кислоты, 
разрабатываются с той целью, чтобы, воздействуя на какой-либо из этапов процесса 
цитокинеза, остановить размножение клеток. 

7-3 Îñíîâíûå ñâåäåíèÿ î ïðåïàðàòàõ, 
äåéñòâóþùèõ íà íóêëåèíîâûå êèñëîòû
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Антимикротубулиновые средства (ингибиторы образования микротрубочек) и др.

Фаза M
(период, в 
который 

происходит 
деление 
клетки)

Фаза G1
(период, когда 
клетка растёт)

Фаза S
(период, 

в который 
происходит 
репликация 

ДНК)

Фаза G2
(период, в 

который клетка 
растёт и 

подготавливает 
условия, 

необходимые 
для следующего 

цитокинеза) 

Так как без ДНК новые клетки не 
могут образовываться, 
в качестве механизмов действия 
противораковых препаратов мож-
но предложить прежде всего 
1) ингибирование репликации ДНК, 
а также 2) ингибирование 
цитокинеза самого по себе. 

Антиметаболиты
Алкилирующие препараты
Препараты платины 
и др.

Рис. 1. Клеточный цикл (процессы, происходящие до цитокинеза) и этапы, 
на которых действуют противораковые средства

Типичный пример препаратов, воздействующих на нуклеиновые кислоты, – это 
противораковые средства. Клетки организма должны непрерывно заменяться и не 
могут существовать без размножения, основанного на цитокинезе. В этом смысле 
деление клетки – событие, которое можно только приветствовать, однако как насчёт 
случая, если эти клетки – раковые? Не хотелось бы, чтобы они размножались, не так 
ли? Поэтому противораковые препараты, используя приёмы, направленные на 1) 
ингибирование репликации ДНК либо на 2) препятствование делению клетки путём 
создания каких-либо помех для этого на этапе цитокинеза, останавливают размноже-
ние раковых клеток (см. рис. 1). 

Например, препараты, применяемые в отношении клеток, которым 
мы не хотели бы позволять размножаться (ингибиторы синтеза 
нуклеиновых кислот, ингибиторы синтеза фолиевой кислоты и др.), 
предназначены для оказания воздействия на нуклеиновые кислоты. 

Да, да (вчера воображаемый Сэнно-сенсей тоже говорил мне 
об этом).

Итак, давайте подробно рассмотрим антиметаболиты, 
которые являются типичными противораковыми препаратами.
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Раковые клетки для своего размножения активно синтезируют ДНК, а для синтеза 
ДНК, разумеется, необходимы материалы. Этими материалами, требуемыми 
раковым клеткам, являются такие вещества, как нуклеиновые кислоты (пуриновые 
основания, пиримидиновые основания) и фолиевая кислота. Антиметаболиты – это 
препараты, действующие в качестве противораковых средств путём искусного 
использования  потребности раковых клеток в материалах. Антиметаболиты, исполь-
зуя такие стратегии, как, например, «подсовывание» раковым клеткам веществ, 
похожих на нуклеиновые кислоты, ингибирование метаболизма фолиевой кислоты, 
которая является одним из материалов для ДНК, ингибируют синтез ДНК и подавля-
ют размножение раковых клеток. 

Итак, теперь я расскажу о препаратах, которые представляют 
собой как бы «подделки» каждого из этих материалов.

♦ Препараты, действующие в качестве «подделок» пуриновых оснований.
В качестве типичного примера можно привести ингибиторы инозинмонофосфат- 
дегидрогеназы. Аденин и гуанин, являющиеся «кирпичиками» ДНК, производятся из 
инозин-монофосфата (ИМФ), имеющего структуру нуклеотидов, но для этого необхо-
димо функционирование такого фермента, как ИМФ-дегидрогеназа (ИМФДГ). Если 
ингибировать ИМФДГ, прекратится синтез аденина и гуанина, что приведёт к 
подавлению размножения клеток. Типичным примером препаратов этого типа 
является 6-меркаптопурин, применяемый в качестве противоракового средства. 

Хотя азатиоприн тоже является сходным препаратом, 
он чаще используется в качестве иммуносупрессора, 
чем в качестве противоракового средства.

♦ Препараты, действующие в качестве «подделок» пиримидиновых оснований.
В качестве типичного примера можно назвать ингибиторы тимидилатсинтазы, 
которые, ингибируя тимидилатсинтазу – один из ферментов, использующихся для 
синтеза тимина (являющегося «кирпичиком» ДНК), делают синтез тимина невозмож-
ным. Типичным примером препаратов этого типа является 5-фторурацил, структура 
которого получается заменой атома водорода в пятой позиции урацила (продукт 
окисления цитозина, являющегося «кирпичиком» ДНК) на атом фтора. Механизм 
действия 5-фторурацила заключается в том, что так как атом фтора имеет примерно 
такой же размер, что и атом водорода, тимидилатсинтаза по ошибке захватывает 
5-фторурацил  – её функционирование ингибируется.

Такие препараты, как тегафур, капецитабин, являются пролекарствами 
5-фторурацила (стр. 24).
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♦ Препараты, действующие на фолиевую кислоту.
Подавляют синтез ДНК путём угнетения метаболизма фолиевой кислоты. В качестве 
типичного примера таких препаратов можно назвать метотрексат. Так как фолиевая 
кислота не синтезируется в организме, она должна попадать в организм с пищей: 
всасываясь в кишечнике, она метаболизируется и превращается в вещество под назва-
нием тетрагидрофолиевая кислота, которая принимает участие в синтезе ДНК. Мето-
трексат проявляет эффект путём угнетения функционирования дигидрофолатредук-
тазы – фермента, необходимого для синтеза тетрагидрофолиевой кислоты. 

При использовании метотрексата в качестве противоракового 
средства его вводят в больших дозах, а в малых дозах он подаёт 
надежды в качестве противоревматического препарата.

Препараты, действующими веществами которых являются нуклеиновые кислоты, 
называют препаратами нуклеиновых кислот, и благодаря тому, что они оказывают 
терапевтический эффект, воздействуя непосредственно на гены, имеющие отношение 
к заболеванию, считается, что они отличаются от обычных низкомолекулярных 
препаратов меньшим количеством побочных эффектов и более высокой эффективно-
стью. Говоря конкретно, они имеют структуру цепочек, состоящих из нуклеиновых 
кислот: от десяти с лишним до нескольких десятков, однако, в отличие от генов, 
изначально присутствующих в организме, они не кодируют (или, говоря простыми 
словами, не создают) белки, но являются фармацевтическими препаратами, действую-
щими веществами которых являются нуклеиновые кислоты сами по себе. Их исполь-
зуют в качестве молекулярно-таргетных препаратов, которые, распознавая определён-
ные последовательности азотистых оснований, определённые белки и т. п., подавляют 
экспрессию генов, или, например, угнетают функции белков. В настоящее время 
ведутся разработки лекарственных средств для лечения разнообразных заболеваний: 
аутоимунных заболеваний, заболеваний центральной нервной системы, глазных 
заболеваний, гиперлипидемии и др. 

Препараты третьего поколения включают лекарственные средства, 
подобные приведённым в табл. 1. О некоторых из них вы уже знаете 
из манги, но приводим их здесь ещё раз.

7-5 Ïðåïàðàòû òðåòüåãî ïîêîëåíèÿ

Таблица 1. Лекарственные средства третьего поколения

Препараты, получаемые устранением или ослаблением токсичности 
возбудителя заболевания. При попадании в организм вызывают 
выработку антител, благодаря чему затрудняют возникновение 
инфекционного заболевания, против которого они предназначены
Основным компонентов являются «антитела», которые образуются в 
иммунной системе, изначально присущей организму. Специфически 
связываясь только с определённым инородным веществом (антигеном), 
играющим роль мишени, они удаляют это вещество из организма

Вакцины

Антительные 
препараты

Непосредственно воздействуют на вызывающие заболевания гены 
или, например, белки и т. п.

Препараты 
нуклеиновых 
кислот

Препараты, изготовленные путём культивирования стволовых клеток, 
которые являются клетками, изначально присутствующими в организ- 
ме человека. Их целью является лечение с использованием «эффекта 
возвращения»  (эффект, когда они собираются в очаге поражения, в 
котором происходит воспаление, и пытаются его восстановить)

Клеточные 
препараты

1717.5. Ïðåïàðàòû òðåòüåãî ïîêîëåíèÿ



Îáúÿñíåíèå

Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 7

Какая комбинация из следующих утверждений, касающихся противо- 
опухолевых препаратов, является верной?

a) Доксорубицин гидрохлорид,  алкилируя ДНК, угнетает действие ДНК- поли- 
меразы.
b) Цисплатин, в структуре которого содержится платина, соединяется с ДНК и, 
подавляя синтез ДНК, угнетает фазу G1.
c) Метотрексат, ингибируя  дигидрофолатредуктазу, снижает выработку тетра-
гидрофолиевой кислоты и угнетает синтез ДНК.
d) Тегафур в организме превращается в хлорурацил, который фосфорилируется, 
связывается тимидилатсинтазой и угнетает синтез ДНК.
e) Этопозид, показывая восприимчивость к клеткам во второй половине фазы S и 
в фазе G2, вызывает разрыв цепочек ДНК путём ингибирования топоизомеразы I.

1 (a, b).        2 (a, e).        3 (b, c).        4 (c, d).        5 (d, e).
* Èç âîïðîñà ¹ 147 Êëèíè÷åñêîé ôàðìàöåâòèêè I 
   85-ãî ãîñóäàðñòâåííîãî ýêçàìåíà íà ôàðìàöåâòà.

a) Доксорубицин, не являясь алкилирующим препаратом, проявляет противоопу-
холевое действие, подавляя синтез ДНК путём ингибирования топоизомеразы II.
b) Цисплатин, содержащий платину в своей молекулярной структуре, проявляет 
противоопухолевое действие путём поперечной сшивки спиралей ДНК. Хотя он 
воздействует на процессы  всего клеточного цикла, считается, что особенно 
сильно он оказвает воздействие на клетки, начиная с фазы G2 и по фазу M.
c) Метотрексат, ингибируя  дигидрофолатредуктазу, подавляет процесс выработ-
ки тетрагидрофолиевой кислоты, необходимой для синтеза ДНК, тем самым 
угнетая размножение клеток.
d) Хлорурацил, образующийся в результате превращения тегафура в организме, 
является препаратом, оказывающим противоопухолевое действие.
e) Противоопухолевое действие этопозида связано с ингибированием топоизоме-
разы II, необходимой для синтеза ДНК.

Ответ: 4
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Начиная с этого 
момента мы 
будем изучать 
действия препаратов 
на каждое 
из заболеваний.

Наконец-то 
мы переходим 
к практической 

части.

КЛАССИФИКАЦИЯ
ПО ЗАБОЛЕВАНИЯМ:

ДЕЙСТВИЕ
ПРЕПАРАТОВ

8



При разработке любых лекарственных средств, опираясь на знания 
о причинах заболеваний и процессах их возникновения, размышляют 
о том, где можно пресечь развитие этих процессов. Основные 
препараты, применяемые при гипертензии, показаны на рис. 1. 

И это означает, что фундаментом знаний о лекарствах являются 
знания о механизмах возникновения заболеваний, не так ли?

Кровеносные 

сосуды Сердце

β-блокаторы
Угнетают 

сокращения миокарда

Антагонисты кальция

ARB (блокаторы рецепторов
           ангиотензина II)

Ингибиторы АПФ

Расширяют кровеносные сосуды

Диуретики 
(мочегонные средства)

Уменьшают количество 
жидкости в организме

Почки

Рис. 1.  Мишени антигипертензивных препаратов
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1.  Препараты для лечения артериальной гипертензии
2. Препараты для лечения сердечной недостаточности
3. Препараты для лечения стенокардии
4. Препараты для лечения аритмии
5. Препараты для лечения анемии
6. Препараты для лечения тромбоэмболии

Препараты для лечения артериальной гипертензии1

174 Ãëàâà 8. Êëàññèôèêàöèÿ ïî çàáîëåâàíèÿì: äåéñòâèå ïðåïàðàòîâ



О них шла речь на стр. 123, не так ли? Они блокируют ионные 
каналы так, чтобы ионы кальция не могли войти.

К следующим группам (2) и (3)  относятся препараты, которые 
снижают артериальное давление, препятствуя связыванию 
с рецепторами ангиотензина II – вещества, обладающего 
сосудосуживающим эффектом.

Фермент, превращающий 
ангиотензин I в ангиотензин II

Фермент

ARB

Миссия:

Ингибиторы
АПФ

Ангио- 
тензин I 

Ангио- 
тензин II

Когда он 
связывается с 
рецепторами, 
повышается 

артериальное 
давление

Ре
це

пт
ор Повышение 

артериального 
давления

Помешать связыванию ангиотензина II с рецепторами!

Рис. 2. Механизмы действия ингибиторов ангиотензинпревращающего 
фермента (АПФ) и блокаторов рецепторов ангиотензина II (ARB)

1. Антагонисты кальция (рис. 1) (стр. 123)
Блокируя кальциевые каналы гладкой мускулатуры кровеносных сосудов, 
предотвращают вхождение ионов кальция внутрь клеток, что приводит к 
расширению кровеносных сосудов и снижению артериального давления.
Основные препараты: нифедипин (адалат), амлодипин (Amlodin, Норваск), 
дилтиазем (гербессер, алтиазем, кардил).

2. Ингибиторы ангиотензинпревращающего фермента (АПФ) (рис. 1 и 2)
Ингибируя функционирование ангиотензинпревращающего фермента (АПФ), 
угнетают выработку ангиотензина II, что приводит к снижению артериально-
го давления.
Основные препараты: эналаприл (Renivace, энап, энам), имидаприл* (Tanatril), 
Temocapril (Acecol).

* Íå çàðåãèñòðèðîâàí â Ðîññèè.
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Вопрос: Какое состояние называют сердечной недостаточностью?

Это состояние, в котором в результате снижения деятельности 
сердца кровоснабжение перестаёт происходить в достаточном 
количестве.

Окей. Поэтому при сердечной недостаточности используют: 
1) препараты, помогающие функционированию сердца; 
2) препараты, снижающие нагрузку на сердце.

3. Блокаторы рецепторов ангиотензина II (ARB) (рис. 1 и 2)
Препятствуя связыванию ангиотезниза II с рецепторами, расширяют 
кровеносные сосуды, что приводит к снижению артериального давления
Основные препараты: кандесартан (Blopress, атаканд, гипосарт), 
лозартан (Nulotan, лозап, лориста), валсартан (диован), телмисартан 
(микардис), олмесартан (Olmetec, кардосал, олиместра), ирбесартан 
(Avapro, ирбетан, апровель), азилсартан (Azilva, эдарби).
4. β-блокаторы (рис. 1)
Блокируя β-адренорецепторы миокарда, снижают его сократительную 
способность, что приводит к уменьшению количества крови, отправля-
емой из сердца, и снижению артериального давления.
Основные препараты: атенолол (тенормин), бисопролол (Maintate, 
бипрол, конкор), карведилол (Artist), аротинолол (Arotinolol).
5. Мочегонные препараты (диуретики) (рис. 1)
Выводя жидкость из организма, уменьшают количество крови, цирку-
лирующей по организму, что приводит к снижению артериального 
давления.
Основные препараты: трихлорметиазид (Fluitran), индапамид (Natrix), 
фуросемид (лазикс), спиронолактон (Aldactone-A).

1. β-адреномиметики (аналоги катехоламинов) (рис. 3)
Стимулируя β-адренорецепторы, находящиеся в клетках миокарда, 
раскрывают кальциевые каналы и стимулируют вхождение ионов каль-
ция, что приводит к увеличению сократительной способности. Исполь-
зуются при острой сердечной недостаточности.
Основные препараты: дофамин (Inovan, дофамин), добутамин 
(добутрекс), адреналин (Bosmin, адреналин, эпипен*).
* Ýòî ôîðìà àäðåíàëèíà â ñïåöèàëüíîé ðó÷êå, ñ ïîìîùüþ êîòîðîé ïàöèåíò ìîæåò ââåñòè åãî 

ñåáå ñàì â ýêñòðåííîé ñèòóàöèè. Ýòîò ïðåïàðàò íåîáõîäèì ëèöàì ñ òÿæ¸ëîé àëëåðãèåé 
(íàïðèìåð, íà óêóñû íàñåêîìûõ). Â ñëó÷àå óêóñà è íà÷àëà àíàôèëàêòè÷åñêîãî øîêà ÷åëîâåê 
ìîæåò óñïåòü ââåñòè ñåáå ýòîò ïðåïàðàò, ÷òî ñòàáèëèçèðóåò åãî ñîñòîÿíèå.

Препараты для лечения сердечной недостаточности2
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На стр. 153 я объяснил это немного подробнее.

Агонист

Кальциевый 
канал

Открывание
Фермент

Киназа

Активация
cAMP

Ca2+

Ca2+

Ca2+

β-адреномиметик

β-адренорецептор

Клетка 
миокарда

Благодаря увеличению 
содержания цАМФ, 
который является 
вторичным передат-
чиком, активизируются 
киназы, и открываются 
кальциевые каналы.

Ясно. И в результате 
ионы кальция входят 
внутрь клетки, что 
приводит к увели-
чению сократитель-
ной способности, 
не так ли?

Обеспечив вхождение ионов кальция, 
повысить сократительную способность сердца!

Рис. 3. Механизм действия β-адреномиметиков (препаратов катехоламина)

2. Препараты наперстянки (дигиталиса) (стр. 153)
Блокируя  Na+/K+-АТФазу, проявляет кардиостимулирующее ( кардиотони-
ческое) действие.
Основные препараты: дигоксин (Digosin), метилдигоксин (Lanirapid).

3. Ингибиторы ангиотензинпревращающего фермента (АПФ) (рис. 2)
Основные препараты: эналаприл (Renivace, энап), лизиноприл (Longes, 
ирумед).

Миссия:
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С группами (3) и (4) мы уже встречались, когда говорили 
об антигипертензивных препаратах, не так ли?

И механизмы действия тоже одинаковы – расширяя 
кровеносные сосуды, они снижают нагрузку на сердце.

Стенокардия – это состояние, в котором в груди возникает боль, 
ощущение сдавливания и т. п. из-за снижения количества получаемого 
сердцем кислорода в результате сужения  коронарной артерии по 
причине закупорки тромбом или атеросклеротической бляшкой 
(реже - спазма). Поэтому целями препаратов будут: 
1) увеличение количества снабжения кислородом; 
2) ограничение потребления кислорода. 

Почему Вы сами начали рассказывать?

Я думала, что Вы зададите этот вопрос, 
и решила ответить заранее.

Нитратные препараты в организме расщепляются, образуя оксид 
азота, который расслабляет гладкую мускулатуру кровеносных 
сосудов. Кстати, оксид азота непосредственно воздействует 
на фермент под названием гуанилатциклаза. 

Другими словами, это препараты, которые, активизируя 
функционирование фермента, стимулируют протекание реакций.

1. Нитратные препараты (стр. 113)
Расширяя вены, уменьшают количество крови, возвращающейся в сердце. Одно-
временно с этим, расширяя артерии, улучшают снабжение сердца кислородом.
Основные препараты: нитроглицерин (Nitropen, нитроспрей, нитродерм 
ТТС), изосорбида динитрат (Frandol, изокет, кардикет), изосорбида моно-
нитрат (Itorol, моночинкве).

4. Блокаторы рецепторов ангиотензина II (ARB) (рис. 2) 
Основной препарат: кандесартан (Blopress, атаканд).

Препараты для лечения стенокардии3
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Агонисты называют «β-адреномиметиками», а антагонисты - 
«β-блокаторами».

Особых причин для этого нет, просто обычно их называют так.

Потенциал действия 
(возбуждение) мио- 
карда изменяется в 
зависимости от входа 
ионов в клетки и выхода 
ионов из клеток (рис. 4).

Можно считать, что «по- 
вышение потенциала» = 
«возбуждению сердца»?

Окей. Так как при 
аритмии миокард 
ненормально 
возбуждается.

Достаточно сделать так, 
чтобы склоны горы 
на рис. 4 стали более 
пологими, не так ли? Рис. 4. Изменение потенциала миокарда, 

сопровождающее вход и выход ионов
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2. Антагонисты кальция (стр. 123)
Блокируя кальциевые каналы, расслабляют гладкую мускулатуру кровеносных 
сосудов и расширяют сосуды, что приводит к увеличению количества снабже-
ния кислородом. Кроме того, они снижают постнагрузку (нагрузку на сердце, 
возникающую после момента начала сокращения). Эта нагрузка обусловлена 
сопротивлением сосудов, в которые сердце выталкивает кровь. Ещё существует 
преднагрузка – нагрузка, существующая до момента начала сокращения. Она 
обусловлена наполнением камер сердца в предшествующую диастолу.
Основные препараты: нифедипин (адалат), амлодипин (Amlodin, Норваск), 
верапамил (Vasolan, финоптин), дилтиазем (гербессер, алтиазем, кардил).
3. β-блокаторы
Блокируя β-адренорецепторы, находящиеся на мембранах клеток миокарда, 
снижают частоту сердечных сокращений, что позволяет снизить нагрузку на 
сердце (другими словами, они уменьшают количество потребляемого кислорода).
Основные препараты: атенолол (тенормин), бисопролол (Maintate, конкор), 
карведилол (Artist, карвидил), аротинолол (гидрохлорид аротинолола).

Препараты для лечения аритмии4
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Рефракторный период

Рис. 5. Изменения потенциала миокар-
да при введении блокаторов натриевых 
каналов. Градиент подъёма потенциа-
ла становится более плавным, и пульс 
замедляется

Рис. 6. Изменения  потенциала миокарда 
при введении блокаторов калиевых каналов. 
Удлиняется рефракторный период (период, 
на протяжении которого возбуждённые 
клетки миокарда не могут реагировать 
на новые стимулы), и пульс замедляется 

Если в процессе выработки эритроцитов происходят нарушения, 
то возникает анемия.

Это станет понятнее, если примерно представлять себе процесс 
образования эритроцитов (рис. 7).

1. Блокаторы натриевых каналов (рис. 5)
Блокируя вхождение ионов натрия в клетки миокарда, делают изменение 
потенциала действия (возбуждение) миокарда более плавным.
Основные препараты: цибензолин (Cibenol), мексилетин (мекситил), 
пилсикаинид (Sunrythm).
2. Блокаторы калиевых каналов (рис. 6)
Блокируя вхождение ионов калия в клетки миокарда, увеличивают продолжи-
тельность потенциала действия, что увеличивает длительность рефракторно-
го периода и предотвращает возникновение ненормального возбуждения.
Основной препарат: амиодарон (Ancaron).
3. Антагонисты кальция (рис. 123)
Блокируя вхождение ионов кальция в клетки миокарда, предотвращают 
ненормальное возбуждение миокарда.
Основные препараты: верапамил (Vasolan), бепридил (беприкор).

Препараты для лечения анемии5
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Железо Гем Гемоглобин Эритроцит

Рис. 7. Если упрощённо представить процесс образования эритроцита

Вопрос: А знаете, почему при нехватке железа возникает анемия?

Причина основных симптомов анемии заключается в недостаточном 
снабжении кислородом, который циркулирует по организму 
в соединении с гемоглобином. Другими словами, если не хватает 
железа и гемоглобин не вырабатывается в достаточном количестве, 
то уменьшится также и количество кислорода, которым снабжается 
организм, что приведёт к анемии. 

Окей. Кстати, среди различных типов анемий железодефицитная 
анемия встречается наиболее часто.

Кофермент - это вещество, помогающее 
функционированию фермента.

В общем, это как соцработник, помогающий 
соцработнику, который ухаживает на больным.

2. Препараты витамина B6
Пополняя организм витамином B6, функционирующим в качестве кофер-
мента при синтезе гема, который является компонентом гемоглобина, 
стимулируют синтез гемоглобина.
Основной препарат: пиридоксаль (Pydoxal).

1. Препараты железа
Пополняя организм железом, используемым для синтеза гемоглобина, 
лечат анемию, возникшую в результате дефицита железа.
Основные препараты: железа сульфат (фероградумет), железистый 
цитрат натрия (Ferromia).

1818.1. Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ çàáîëåâàíèé ñèñòåìû êðîâîîáðàùåíèÿ



А знаете ли вы, в чём заключается разница 
между тромбозом и эмболией?

Тромбоз - это патологическое состояние, в котором тромбоциты 
агрегируют в места кровотечения, закупоривая кровеносный 
сосуд, а эмболия - это патологическое состояние, в котором 
кровеносный сосуд закупоривается сгустком крови, принесённым 
туда кровотоком из места, в котором нет кровотечения (рис. 8). 

Окей. Поэтому в качестве стратегии при разработке препаратов 
от тромбоэмболии можно либо (1) с самого начала воспре- 
пятствовать свёртыванию крови, либо (2) растворить сгусток 
свернувшейся крови.

Тромб Эмбол

Вскок Сгусток 
крови

Сгусток 
крови

Скрип

Место 
кровотечения

Тромб, образовавшийся 
в другом месте

Рис. 8. Тромб и эмбол

3. Препараты витамина B12
Пополняет организм витамином  B12, который необходим для выработки 
эритроцитов.
Основной препарат: мекобаламин (Methycobal).
4. Препараты эритропоэтина (EPO)
Пополняют организм эритропоэтином, который является гормоном, 
стимулирующим выработку эритроцитов. Благодаря этому стимулируется 
дифференциация гемопоэтических (гематопоэтических) стволовых клеток 
в эритроциты, и количество эритроцитов увеличивается.
Основные препараты: эпоэтин альфа (Espo), эпоэтин бета (Epogin).

Препараты для лечения тромбоэмболии6
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Аспирин в малых (низких) дозах обладает антикоагулянтным 
действием, в обычных (средних) дозах - жаропонижающим 
и болеутоляющим действием, но в больших дозах он стимулирует 
свёртывание крови. Это называют «дилеммой аспирина». 

Арахи- 
доновая 
кислота

Проста- 
гландин

Тромбос- 
ксан A2

Создаёт простагландин 
из арахидоновой кислоты

Фермент

Циклооксигеназа

Аспирин

Вызывает боль

Вызывает свёртывание крови

Рис. 9. Механизм действия аспирина

2. Антикоагулянтные средства
Угнетая эффект свёртывания крови, предотвращают образование тромбов.
Основные препараты: дабигатран (Prazaxa), эдоксабан (ликсиана), рива-
роксабан (ксарелто), апиксабан (эликвис), варфарин.
3. Тромболитические препараты
Растворяют тромбы, стимулируя выработку плазмина, который является 
ферментом, растворяющим тромбы.
Основной препарат: урокиназа (Uronase).

1. Антитромбоцитарные (Антиагрегантные) препараты (рис. 9) (стр. 113)
Угнетая агрегацию тромбоцитов (факторов, свёртывающих кровь), предот-
вращают образование тромбов.
Основные препараты: аспирин (Bayaspirin), клопидогрел (плавикс), цило-
стазол (плетал), прасугрел (эффиент).

1838.2. Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ çàáîëåâàíèé ñèñòåìû ïèùåâàðåíèÿ
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1.  Препараты для лечения пептической язвы
2. Препараты для лечения диареи
3. Препараты для лечения запоров

Причина пептической язвы заключается в ненормальном 
выделении желудочной кислоты, не так ли?

В основном – верно, однако если говорить точнее, то причина за- 
ключается в том, что «нарушается баланс агрессивных и защитных 
факторов, в результате чего агрессивные факторы становятся 
относительно  сильнее». Агрессивные факторы – это, например, 
желудочная кислота или пищеварительные ферменты, поврежда- 
ющие слизистую оболочку желудочно-кишечного тракта. 

Та-ак...

Изучите рис. 10, на котором я показал это в обобщённом виде.

Агрессивные 
факторы

Хеликобактер 
пилори

- Желудочная кислота
- Пищеварительные 
  ферменты (пепсин)
- Стресс и др.

Защитные 
факторы

- Слизь
- Гидрокарбонат-ионы
- Кровообращение сли-
  зистых оболочек и др.

Рис. 10. Агрессивные факторы и защитные факторы, 
имеющие отношение к пептической язве

Препараты для лечения пептической язвы1
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(Изучая рис. 10 на предыдущей странице) Ясно. Это означает, 
что можно предположить две цели лекарственных средств: (1) 
ослабление агрессивных факторов, (2) усиление защитных 
факторов, не так ли? 

Хотя лучше всего воздействовать и на те, и на другие факторы, 
особенно важной является цель (1), особенно важным является 
уменьшение количества секреции желудочной кислоты. 

«Источник всех зол» – желудочная кислота, так?

Да. Будет хорошо, если вы запомните два типа препаратов, выклю- 
чающих секрецию желудочной кислоты: гистаминные (пункт 1 ниже) 
и ацетилхолиновые (пункт 2 ниже). Кстати, вероятность язвы желудка 
повышается при ослаблении защитных факторов, а причиной язвы 
двенадцатиперстной кишки является воздействие желудочной 
кислоты, просочившейся из желудка, на неё, поэтому в обоих случаях 
ограничение секреции желудочной кислоты поможет в лечении. 

Антагонисты гистаминовых рецепторов

Гистаминовый 
рецептор

Антагонист Антагонист

Антихолинергические средства

Пар
ие

та
ль

на
я 

кл
етк

а ж
елу

дк
а

Протонный насос

Секретирует желудочную кислоту Ингибитор

Остановить секрецию желудочной кислоты из протонного насоса!

Рис. 11. Мишени препаратов от пептической язвы

Желудочная кислота

Ингибиторы протонного насоса

1. Антагонисты гистаминовых рецепторов (H2-блокаторы) (рис. 11)
Блокируя  H2-рецепторы гистамина, находящиеся в париетальных клетках 
желудка, угнетают секрецию желудочной кислоты.
Основные препараты: циметидин (Тагамет), ранитидин (зантак), фамо-
тидин (Gaster).
2. Антихолинергические средства (рис. 11)
Блокируя мускариновые рецепторы, находящиеся в стенках желудка, 
предотвращают связывание ацетилхолина с ними, благодаря чему угнета-
ется секреция желудочной кислоты.
Основной препарат: комбинированное лекарственное средство Kolantyl.

Миссия:
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К лекарствам от диареи относятся препараты для нормализации 
функции кишечника и противодиарейные средства. Понимаете ли 
вы разницу между ними?

Препараты для нормализации функции кишечника, пополняя 
кишечник энтеробактериями, регулируют его работу, а 
противодиарейные средства снижают  излишнюю перистальтику - 
чревообразные движения кишечника, или уменьшают стимуляцию 
кишечника. Кстати, перистальтику схематически можно изобразить, 
как показано на рис. 12. Эти движения называют «чревообразными», 
так как они похожи на движения червей, например дождевых. 

Превосходно.

Содержимое

Рис. 12. Механизм перемещения содержимого в процессе перистальтики

3. Ингибиторы протонного насоса (рис. 11)
Ингибируя функционирование  протонного насоса, который участвует в 
завершающей стадии процесса секреции желудочной кислоты, угнетают 
секрецию желудочной кислоты.
Основные препараты: эзомепразол (нексиум), лансопразол (Takepron), рабе-
празол (париет), вонопразан (Takecab).
4. Препараты для эрадикации Хеликобактер пилори
Уничтожая бактерию Хеликобактер пилори, которая ослабляет барьер 
слизистой оболочки, устраняет причину возникновения пептической язвы.
Основные препараты: вонопразан (Takecab) + амоксициллин (Sawacillin) + 
+ кларитромицин (Clarith). * Комбинированная терапия тремя препаратами.

Препараты для лечения диареи2
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4. Адсорбенты (рис. 13)
Поглощая бактерии, продукты гниения, излишки воды и другие субстан-
ции, стимулирующие кишечник, устраняют воспаление.
Основной препарат: натуральные алюмосиликаты (адсорбин*).
* Â Ðîññèè èñïîëüçóþòñÿ òàêèå ïðåïàðàòû àëþìîñèëèêàòîâ, êàê ñìåêòèò äèîêòàýäðè÷åñêèé 

(ñìåíòà, íåîñìåêòèí) è ìåíåå ïîïóëÿðíûé àòòàïóëãèò ãèäðàò àëþìîñèëèêàòà ìàãíèÿ. Ïîìèìî 
àëþìîñèëèêàòîâ, â Ðîññèè ïðèìåíÿþòñÿ àäñîðáåíòû íà îñíîâå àêòèâèðîâàííîãî óãëÿ (óãîëü 
àêòèâèðîâàííûé), êðåìíèéîðãàíè÷åñêîãî ñîåäèíåíèÿ ñèëîêñàíà (ýíòåðîñãåëü) è ãèäðîëèçíî-
ãî ëèãíèíà (ïîëèôåïàí). Ìåõàíèçì èõ äåéñòâèÿ àíàëîãè÷åí òàêîâîìó ó àëþìîñèëèêàòîâ.

1. Препараты для нормализации функции кишечника
Пополняя кишечник энтеробактериями: молочнокислыми бактериями, 
маслянокислыми бактериями, бифидобактериями и т. п., – восстанавлива-
ют баланс (бактериальной флоры) кишечника.
Основные препараты: бифидобактерии (Lac-B, биофермин), маслянокис-
лые бактерии (Miya-BM), молочнокислые бактерии, устойчивые к 
действию антибиотиков (Biofermin-R), комбинированное лекарственное 
средство (Bio-Three).
2. Ингибиторы моторики кишечника
Лечат диарею, угнетая функционирование парасимпатической нервной 
системы, которая стимулирует моторику кишечника.
Основной препарат: лоперамид (Lopemin, имодиум).
3. Вяжущие средства
Связывась с белками слизистой оболочки кишечника, образуют нераствори-
мую плёнку, которая обволакивает кишечник и уменьшает его стимуляцию.
Основной препарат: таннальбин* (albumin tannate).
* Â Ðåãèñòðå ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ Ðîññèè ñåé÷àñ íåò ïðåïàðàòà àëüáóìèíñâÿçàííîãî òàíèíà. 

Â Ðîññèè ÷àñòî äëÿ àíàëîãè÷íîé öåëè èñïîëüçóþò ôèòîòåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâ íà îñíîâå 
ðîìàøêè, òîæå ñîäåðæàùåé âÿæóùèå âåùåñòâà. Âïðî÷åì, ó íèõ, êàê ó ìíîãèõ ñðåäñòâ ðàñòè-
òåëüíîãî ïðîèñõîæäåíèÿ, ýôôåêòèâíîñòü äî êîíöà íåÿñíà, è â êëèíè÷åñêèõ ðåêîìåíäàöèÿõ èõ íåò.

Рис. 13. Механизм действия адсорбирующих препаратов

Предотвратить контакт стимулирующих субстанций с кишечником!Миссия:

То есть они создают ещё один защитный барьер 
поверх слизистой оболочки кишечника.

В качестве адсорбентов 
используются, например, 
активированный уголь, 

алюмосиликаты.

Кишечник

Адсорбент

Бактерии

Продукты 
гниения

Вода

Газы
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1. Солевые слабительные
Поддерживая концентрацию соли в толстой кишке на высоком уровне, 
повышают осмотическое давление в кишечнике, втягивая туда воду, благо-
даря чему размягчается стул и активизируется перистальтика.
Основные препараты: оксид магния (оксид магния, тяжёлый оксид магния).
2. Слабительные, увеличивающие объём кишечного содержимого
Стимулируя адсорбцию стула, например водой, вызывают его увеличение 
в объёме. Увеличение количества стула стимулирует толстую кишку, 
вызывая дефекацию.
Основной препарат: кармеллоза (Bulkose*).
* Ïðåïàðàòû êàðìåëëîçû êàê ñëàáèòåëüíûå â Ðîññèè íå çàðåãèñòðèðîâàíû. Â êà÷åñòâå ñëàáè-

òåëüíûõ, óâåëè÷èâàþùèõ îáú¸ì êèøå÷íîãî ñîäåðæèìîãî, èñïîëüçóþòñÿ ïðåïàðàòû íà îñíîâå 
îáîëî÷êè ñåìÿí ïîäîðîæíèêà, ñïîñîáíîé ïîãëîùàòü áîëüøîé îáú¸ì âîäû (ìóêîôàëüê). 
Ê ýòîé æå ãðóïïå ìîæíî îòíåñòè ìàêðîãîë (ôîðòðàíñ, ôîðëàêñ) – ñëàáèòåëüíîå ñ âûðàæåííûì 
ýôôåêòîì, èñïîëüçóåìîå, íàïðèìåð, ïðè ïîäãîòîâêå ïàöèåíòà ê êîëîíîñêîïèè.

3. Слабительные, стимулирующие толстую кишку
Воздействуя непосредственно на слизистую оболочку толстой кишки, акти-
визируют перистальтику, благодаря чему возникают позывы к дефекации.
Основные препараты: пикосульфат (Laxoberon, гутталакс), сенна / струч-
ки сенны (Alosenn, сенаде), сеннозид (пурсеннид*).
* Âåðíåå, ñåííîçèäû – èõ äâà, ñåííîçèä À è ñåííîçèä B. Ýòî î÷èùåííîå äåéñòâóþùåå âåùåñòâî 

ñåííû. Â Ðîññèè ïðèìåðîì òàêîãî ïðåïàðàòà ÿâëÿåòñÿ ãëàêñåííà.

4. Слабительные, стимулирующие тонкую кишку
Воздействуя на тонкую кишку, активизируют перистальтику.
Основной препарат: касторовое масло (касторовое масло).

Препараты для лечения запоров3

Одним из типов препаратов от запора являются осмотические 
слабительные. Можете ли вы объяснить механизм их действия?

Используя осмотическое давление в кишечнике, они втягивают 
воду, благодаря чему размягчается стул. Одновременно с этим 
при притоке воды кишечник расширяется, что активизирует 
перистальтику и вызывает позывы к дефекации. Что-то вроде 
этого? 

Прекрасно.

Моя мама и старшая сестра часто использовали кишечные 
препараты, поэтому я в них разбираюсь хорошо.

Препараты групп (1) и (2) являются осмотическими слабительными, 
а (3) и (4) – стимулирующими слабительными.
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8-3 Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ îðãàíîâ äûõàíèÿ

1.  Препараты для лечения бронхиальной астмы
2. Препараты для лечения кашля и мокроты

1. Стероидные препараты (рис. 14)
Подавляют воспаление, угнетая функционирование фосфолипазы A2 – 
фермента, стимулирующего высвобождение арахидоновой кислоты из 
мембран клеток. Обладают сильным действием.
Основные препараты: флутиказон (Flutide Diskus), будесонид ( пульми-
корт), циклесонид (альвеско), преднизолон (Predonine).

* Çäåñü ìåõàíèçì äåéñòâèÿ ïðåïàðàòîâ ïîêàçàí íå ñîâñåì ïðàâèëüíî. Ñòåðîèäíûå ïðåïàðàòû íå áëîêèðóþò 
ôîñôîëèïàçó íàïðÿìóþ. Ïðîíèêàÿ âíóòðü êëåòêè, îíè, êàê è îáû÷íûå ñòåðîèäíûå ãîðìîíû, ñâÿçûâàþòñÿ ñ 
áåëêàìè-ðåöåïòîðàìè ãëþêîêîðòèêîèäîâ â ÿäðå è öèòîïëàçìå. Àêòèâèðîâàííûé ðåöåïòîð "ñàäèòñÿ" íà ÄÍÊ è 
ðåãóëèðóåò ýêñïðåññèþ ìíîãèõ ãåíîâ. Ïîìèìî ãåíîìà, àêòèâèðîâàííûé ðåöåïòîð ðåãóëèðóåò ôóíêöèþ âíóòðè-
êëåòî÷íûõ êèíàç – ôåðìåíòîâ, ðàáîòàþùèõ êàê âòîðè÷íûå ïåðåäàò÷èêè. Áëîêèðîâàíèå ôîñôîëèïàçû À2 – ýòî 
ëèøü îäíî èç êîíå÷íûõ çâåíüåâ â ýòîé öåïî÷êå. Âìåñòå ñ íåé áëîêèðóåòñÿ ìíîãî çâåíüåâ âîñïàëèòåëüíîé 
ðåàêöèè – â òîì ÷èñëå è õîðîøî èçâåñòíûå öèêëîîêñèãåíàçû, êîòîðûå ìû îáû÷íî áëîêèðóåì àñïèðèíîì. 
Ïðåïàðàòû, íàïðàâëåííûå èìåííî íà ôåðìåíò ôîñôîëèïàçó êàê íà ìèøåíü, â êëèíèêå íà ñåãîäíÿøíèé äåíü íå 
èñïîëüçóþòñÿ.

Препараты для лечения бронхиальной астмы1

Не позволить простогландину вырабатываться!Миссия:

Стратегия терапии заключается в (1) подавлении воспаления 
и в (2) расширении бронхов.

Клетка

Арахи- 
доновая 
кислота

Проста- 
гландин

Мембрана 
клетки

Фермент
Фосфолипаза A2 

Фермент, необходимый для 
выработки арахидоновой кислоты

Стероидные 
препараты*

Биологически активное вещество, 
вызывающее воспаление

Не позволять выра-
батываться самой 
по себе арахидоновой 
кислоте, которая была 
«стартовым» веществом 
на стр. 113, - это значит...

Рис. 14. Механизм действия стероидных препаратов
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4. Препараты ксантина
Расслабляет бронхи, ингибируя расщепление фосфодиэстеразой – расщепляю-
щим ферментом – вторичных передатчиков, например цАМФ.
Основной препарат: теофиллин (Theodur*, Uniphyl).
* Â Ðîññèè èñïîëüçóåòñÿ êîìïëåêñ òåîôèëëèíà ñ ÝÄÒÀ (ýòèëåíäèàìèíòåòðàóêñóñíîé êèñëîòîé), 

ìåæäóíàðîäíîå íàçâàíèå êîòîðîãî "àìèíîôèëëèí". Òîðãîâîå íàçâàíèå ýòîãî ïðåïàðàòà – 
ýóôèëëèí.

2. β-адреномиметики
Расширяют бронхи, стимулируя  β-адренорецепторы гладкой мускулатуры 
бронхов.
Основные препараты: тулобутерол (Hokunalin), прокатерол (Meptin), 
сальметерол (серевент), индакатерол (онбрез).
3. Антагонисты рецепторов лейкотриена
Расширяют бронхи, предотвращая связывание с рецепторами лейкотриена – 
биологически активного вещества, вызывающего сокращения бронхов 
(другими словами, ингибируя его функционирование).
Основные препараты: пранлукаст (Onon), монтелукаст (Kipres, сингуляр).

Лейкотриен - это один из трёх знаменитых химических 
медиаторов. А можете ли вы назвать два других?

Гистамин и … Та-ак, что же там ещё было...

Тромбоксан A2.

Ах... (почему вы немножко не подождали?). Я просто 
никак не могла выбрать между ним и простогландином.

То есть он мешает ей мешать... Если так размышлять, то кажется, 
что ум за разум может зайти, но в общем благодаря этому цАМФ 
может проявить свои способности в полную силу.

Окей. О действии препаратов, ингибирующих функционирование рас- 
щепляющих ферментов, немного подробнее объясняется на стр. 114.

Ах... точно!
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1. Противокашлевые препараты центрального действия
Угнетая функционирование центра кашля, находящегося в продолговатом 
мозге, препятствуют посылке кашлевых сигналов.
Основные препараты: комбинированное лекарственное средство 
(Huscode), кодеина фосфат, димеморфан (Astomin), типепидин (Asverin), 
декстрометорфан (Medicon).

2. Муколитические препараты (препараты, растворяющие слизь в 
дыхательных путях)
Расщепляя связи мукопротеина – белка, являющегося компонентом слизи 
мокроты, снижает вязкость слизи в дыхательных путях и способствует её 
отделению в виде мокроты.
Основной препарат: бромгексин (бизолвон).
3. Препараты, нормализующие состав слизи в дыхательных путях и 
улучшающие её реологические свойства
Нормализуя состав слизи – соотношение муцина, который придаёт слизи 
вязкость, и серозного экссудата, улучшают текучесть слизи.
Основные препараты: L-carbocisteine (мукодин), амброксол (Mucosolvan, 
Mucosal).

Препараты для лечения кашля и мокроты2

Назовите, пожалуйста, один момент, на который необходимо 
обращать внимание, при использовании препаратов от кашля 
и мокроты?

Та-ак... Необходимо тщательно соблюдать способы 
применения и дозировки?

И это тоже верно, но главное – избегать чрезмерного 
использования. Кашель, мокрота – это естественные защитные 
реакции, необходимые для того, чтобы выводить из организма 
инородные тела, поэтому их лучше слишком сильно не подавлять. 

Имеются два типа препаратов - опиоидные и неопиоидные. Если 
говорить о вышеприведённых лекарственных средствах, то кодеина 
фосфат – это опиоидный препарат, а все остальные - неопиодиные.

Опиоидные препараты могут являться также и «наркотическими».
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8-4 Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ ýíäîêðèííîé è ìåòàáîëè÷åñêîé ñèñòåì

1.  Препараты для лечения дислипидемии
2. Препараты для лечения сахарного диабета
3. Препараты для лечения подагры

1. Ингибиторы ГМГ-КоА-редуктазы* (HGM-KoA) (рис. 15)
Ингибируют ГМГ-КоА-редуктазу, которая функционирует в процессе вы- 
работки холестерина. В результате того, что при уменьшении количества 
холестерина, вырабатываемого в печени, холестерин печени будет воспол-
няться холестерином из крови, произойдёт снижение его уровня  в крови.
Основные препараты: правастатин (Mevalotin), аторвастатин ( липитор), 
питавастатин (Livalo), розувастатин (крестор).
* Äðóãîå íàçâàíèå, âîøåäøåå â ìåäèöèíñêóþ òåðìèíîëîãèþ, – ñòàòèíû.

Препараты для лечения дислипидемии1

Раньше это заболевание называли «гиперлипидемией». холестерин 
липопротеинов низкой плотности (ЛПНП, LDL), который является 
одним из показателей, называют также «вредным холестерином». 

Так как липопротеины высокой плотности (ЛПВП, HDL) выполняют 
функцию «уборщиков», возвращающих в печень избыточный 
холестерин периферических тканей, холестерин ЛПВП называют 
«полезным холестерином». 
В противоположность этому, так как липопротеины низкой 
плотности (ЛПНП) переносят холестерол из печени, чрезмерное 
увеличение их количества приведёт не только к повышению уровня 
холестерина в крови, но и к сгущению крови, и за это холестерин 
ЛПНП и называют «вредным».

Правильно. Правда, слишком сильное снижение холестерина ЛПНП 
приведёт к невозможности поддержания функций организма, 
поэтому лучше не представлять себе это как «чем меньше, 
тем лучше». Недавно были изменены нормальные показатели, 
используемые при медицинском обследовании, и постепенно 
начинают полагать, что «в зависимости от возраста в некоторых 
случаях его лучше не снижать наобум». 

Да, я где-то слышала, как кто-то просил не использовать 
выражение «вредный холестерин».

Настоящим «вредным холестерином» является «окисленный 
холестерин ЛПНП», который откладывает холестерин в кровеносных 
сосудах и становится причиной, например, артериосклероза или 
инфаркта миокарда. 

Смысл в том, что важно отличать просто холестерин ЛПНП 
от окисленного холестерина ЛПНП, не так ли?
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Препараты для лечения сахарного диабета2

Не дать холестерину вырабатываться!Миссия:

Фермент Редуктаза ГМГ-КоА

ГМГ-
КоА

Ингибиторы редуктазы ГМГ-КоА

Ацетил-
КоА

Мева- 
лоновая 
кислота

Холес- 
терин

Рис. 15. Механизм действия ингибиторов редуктазы ГМГ-КоА

Вопрос: Как известно, гормоном, снижающим сахар крови, 
является инсулин. А как называется гормон, действие 
которого обратно инсулину, при низком сахаре крови 
расщепляющий гликоген, превращая его в глюкозу? 

Это глюкагон – гормон, секретируемый α-клетками 
поджелудочной железы. Кстати, инсулин тоже секретируется 
клетками поджелудочной железы –  β-клетками.

Ах... (застать его врасплох не удалось!)

2. Ингибиторы абсорбции холестерина
Препятствуют всасыванию холестерина из желудочно-кишечного тракта.
Основной препарат: эзетимиб (зетия, эзетрол, отрио).
3. Препараты фибратов
Снижает холестерин, действуя на метаболизм клеток через внутриклеточ-
ные рецепторы, называемые PPARα.
Основной  препарат: фенофибрат (Lipidil, трайкор).
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1. Препараты сульфонилмочевины (препараты SU (Sulfonylurea)) (рис. 16)
Связываясь с рецепторами сульфонилмочевины, находящимися в 
β-клетках поджелудочной железы, увеличивают приток ионов кальция 
внутрь клетки, благодаря чему увеличивается секреция инсулина.
Основные препараты: глибенкламид (эуглюкон, манинил), глимепирид (амарил).
2. Ингибиторы дипептидилпептидазы IV (DPP-4) (рис. 17)
Подавляя функционирование дипептидилпептидазы IV, которая является 
ферментом, расщепляющим инкретины (гормоны, стимулирующие секре-
цию инсулина), косвенно стимулирует секрецию инсулина.
Основные препараты: ситаглиптин (Glactiv, янувия), билдаглиптин 
(Equa), линаглиптин (тражента).

Миссия:

Механизм заключается в том, 
что происходят реакции 
в порядке (1) → (5), и в конечном 
итоге секретируется инсулин

Препараты суль- 
фонилмочевины

Рецептор 
сульфонил- 
мочевины

Калиевый 
канал Кальциевый 

канал

Секреторные 
гранулы 
инсулина

Стимуляция

Инсулин

Ca2

Закрывание

Открывание

Стимулятор

①

② ③

④

⑤

Какая 
слаженная 

кооперация…

Стимулировать секрецию инсулина!

Рис. 16. Механизм действия препаратов сульфонилмочевины (SU)
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3. Ингибиторы α-глюкозидазы (рис. 18)
Подавляя функционирование α-глюкозидазы, которая является фермен-
том, расщепляющим дисахариды (соединения, образуемые связыванием 
двух моносахаридов) на моносахариды, делает всасывание углеводов более 
плавным, тем самым предотвращая резкое повышение сахара крови.
Основные препараты: воглибоза (Basen), миглитол (Seibule, диастабол).

* Ïðîñèì ÷èòàòåëÿ èìåòü â âèäó, ÷òî èíêðåòèíîâ íåñêîëüêî, îí íå îäèí. Çäåñü îí îáîçíà÷åí â 
åäèíñòâåííîì ÷èñëå äëÿ óïðîùåíèÿ ïîíèìàíèÿ.

Предотвратить расщепление инкретина!Миссия:

Не дать расщепить дисахариды!Миссия:

Ингибиторы 
дипептидил- 
пептитазы IV 
(ингибиторы 

DPP-4)

Инкретин*

Гормон, 
стимулирующий 

секрецию инсулина

Расщепляя инкретин, подав- 
ляет его функционирование

Фермент
DPP-4

Фермент

Расщепление

Расщепление

Инкретин проявляет 
свои изначальные 
способности, и 

секреция инсулина 
восстанавливается.

Рис. 17. Механизм действия ингибиторов дипептидилпептитазы IV 
(ингибиторов DPP-4)

Продолжает 
дрейфовать, 

не всасываясь

Дисахарид

Ингибиторы 
α-глюкозидазы

Кишечник
α-глюкозидаза

Препарат, использующий 
следующую особенность: 
«углеводы не могут всо- 
саться, пока не расщеплют- 
ся до моносахаридов».

Рис. 18. Механизм действия ингибиторов  α-глюкозидазы

1958.4. Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ ýíäîêðèííîé è ìåòàáîëè÷åñêîé ñèñòåì



4. Ингибиторы натрийзависимого транспортёра глюкозы 2-го типа
    (ингибиторы SGLT-2)
Препараты, разработанные назло представлению о том, что «сахар в моче – 
это плохо!». Активно выводя сахар с мочой, снижают сахар крови.
Основные препараты: ипраглифлозин (суглат), дапаглифлозин (форсига).

1. Ингибиторы выработки мочевой кислоты
Как и следует из названия, угнетают выработку мочевой кислоты.
Основные препараты: аллопуринол (зилорик, милурит), фебуксостат 
(фебурик, азурикс).
2. Стимуляторы выведения мочевой кислоты
Угнетая функционирование URAT1 – белка, отвечающего за обратное 
всасывание мочевой кислоты в проксимальных извитых канальцах почек, 
стимулируют выведение мочевой кислоты (другими словами, уменьшают 
содержание мочевой кислоты в организме).
Основной препарат: бензбромарон (уринорм, дезурик).
3. Препараты для лечения приступов подагры
Утоляют боль, возникающую при подагре. В основном используются, 
например, нестероидные противовоспалительные препараты (НПВП 
(NSAIDs)), колхицин. Колхицин особенно эффективен в начальный период 
приступа.
Основной препарат: колхицин (колхицин).

Препараты для лечения подагры3

Это новые препараты, появившиеся в апреле 2014 года.

Да, настоящие «яйца Колумба».

Подагра возникает потому, что содержание мочевой кислоты в кро- 
ви увеличивается, и из-за своей относительно низкой растворимости 
она начинается "выпадать в осадок" в суставах в виде кристаллов.

Мой папа одно время страдал от подагры. (Похоже, что это 
действительно такое состояние, в котором «больно так, как будто 
нога попала в капкан».) Он плакал, когда ходил. 
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8-5 Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ çàáîëåâàíèé ïî÷åê è ìî÷åâûäåëèòåëüíîé ñèñòåìû

1.  Препараты для лечения почечной недостаточности
2. Препараты для лечения доброкачественной
    гипертрофии предстательной железы

Препараты (1) и (2) появляются уже в третий раз: они уже были 
у нас сначала при гипертензии, потом – при сердечной 
недостаточности.

Механизмы действия у них здесь такие же: снижая кровяное 
давление и уменьшая осмотическое давление* в почечных 
клубочках, они снижают нагрузку на почки во время фильтрации.

Да, это настоящие асы (ACE), помогающие при разнообразных 
заболеваниях.

1. Ингибиторы ангиотензинпревращающего фермента (АПФ) (рис. 2)
Основные препараты: эналаприл (Renivace, энап), Imidapril (Tanatril), 
Temocapril (Acecol).
2. Блокаторы рецепторов ангиотензина II (ARB) (рис. 2) 
Основные препараты: кандесартан (Blopress, атаканд), лозартан 
(Nulotan, лориста).

3. Мочегонные препараты (диуретики) (рис. 19)
Угнетая обратное всасывание воды и натрия в почечных канальцах, увели-
чивают количество выводимой мочи. Благодаря уменьшению количества 
жидкости в кровеносных сосудах снижается кровяное давление и умень-
шается нагрузка на почки.
Основные препараты: трихлорметиазид (Fluitran), гидрохлортиазид 
(гидрохлортиазид), фуросемид (лазикс), азосемид (Diart), торасемид 
(Luprac, тригрим), спиронолактон (Aldactone-A, верошпирон, альдактон), 
толваптан (самска).
* Ýòî äèóðåòèê èç êëàññà èíãèáèòîðîâ âàçîïðåññèíîâûõ ðåöåïòîðîâ. Âàçîïðåññèí, îí æå 

àíòèäèóðåòè÷åñêèé ãîðìîí, êàê ñëåäóåò èç íàçâàíèÿ, ñíèæàåò âûäåëåíèå ìî÷è. Áëîêèðóÿ åãî 
ðåöåïòîðû, ìîæíî äîáèòüñÿ ìî÷åãîííîãî ýôôåêòà. Íî íè îäèí ïðåïàðàò èç ýòîãî êëàññà â 
Ðîññèè íå çàðåãèñòðèðîâàí.    

* Ñíèæåíèå âíóòðèêëóáî÷êîâîãî äàâëåíèÿ – äåéñòâèòåëüíî îäèí èç îñíîâíûõ ìåõàíèçìîâ 
çàùèòíîãî äåéñòâèÿ ýòîé ãðóïïû ïðåïàðàòîâ íà ïî÷êè. Íî âñ¸-òàêè ãëàâíóþ ðîëü çäåñü èãðàåò 
íå îñìîòè÷åñêîå äàâëåíèå, à îáû÷íîå êðîâÿíîå äàâëåíèå – òîëüêî âíóòðè àðòåðèîë è êàïèë-
ëÿðîâ êëóáî÷êîâ.

Препараты для лечения почечной недостаточности1
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1. Антиандрогенные препараты
В развитии гиперплазии предстательной железы участвует много факто-
ров, однако необходимым (но не достаточным!) условием является влияние 
андрогенов. Поэтому блокаторы выработки андрогенов или гормоны- 
антагонисты могут предотвратить развитие гиперплазии.
Основные препараты: хлормадинон (Prostal), дутастерид (Avolve, аводарт, 
гардиум).
2. α-адреноблокаторы (рис. 20)
При связывании норадреналина с α-адренорецепторами, которые в боль-
шом количестве присутствуют в гладкой мускулатуре мочевыводящих 
путей происходит её сокращение. α-адреноблокаторы, препятствуя этому 
связыванию, расширяют мочевыводящие пути и облегчают мочеиспускание.
Основные препараты: тамсулозин (Harnal, тамсулон, фокусин), силодозин 
(Urief, урорек), нафтопидил (Flivas).
* Ýòî ïðåïàðàò èç êëàññà ïðîãåñòèíîâ – æåíñêèõ "ãîðìîíîâ áåðåìåííîñòè". Â Ðîññèè îí íå 

èñïîëüçóåòñÿ äëÿ ëå÷åíèÿ äîáðîêà÷åñòâåííîé ãèïåðïëàçèè ïðåäñòàòåëüíîé æåëåçû. Â Ðîññèè 
èñïîëüçóþòñÿ èíãèáèòîðû 5-àëüôà-ðåäóêòàçû, ïðåäñòàâèòåëåì êîòîðûõ ÿâëÿåòñÿ òîò æå 
äóòàñòåðèä. Òàêæå â Ðîññèè èñïîëüçóåòñÿ ôèíàñòåðèä.

Препараты для лечения доброкачественной
гипертрофии предстательной железы2

Увеличить количество мочи!Миссия:

Почечный 
каналец

Вода

Выведение 
из организма 
в виде мочи

Обратное 
всасывание

Мочегон- 
ные средства 
(диуретики)

Кровеносный 
сосуд

Опять 
возвращаются 

в организм

Вода и натрий 
действуют 

вместе.

Рис. 19. Механизм действия мочегонных средств (диуретиков)

Как и следует из названия, это патологическое состояние, при 
котором в результате гипертрофии (гиперплазии) предстательной 
железы возникают такие симптомы, как учащённое мочеиспускание 
или затруднённое мочеиспускание.

Это означает, что при гиперплазии (гипертрофии) предстательной 
железы можно предположить следующие методы лечения: (1) 
радикальное лечение, направленное на устранение гиперплазии 
предстательной железы (простаты). и (2) симптоматическое лечение, 
направленное на устранение нарушений мочеиспускания. 

Отлично. Похоже, вы хорошо понимаете суть.
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3. Антихолинергические средства (рис. 21)
При связывании ацетилхолина с мускариновыми рецепторами гладкой 
мускулатуры мочевого пузыря происходит сокращение последнего. Антихо-
линергические препараты, препятствуя этому связыванию, угнетают сокра-
щение мочевого пузыря и облегчают симптомы учащённого мочеиспускания.
Основные препараты: оксибутинин (Pollakisu, дриптан, новитропан), 
солифенацин (везикар), имидафенацин (Staybla).

Препятствовать связыванию норадреналина с α-адренорецепторами!Миссия:

Не позволить ацетилхолину связаться с рецепторами!Миссия:

Симпатический 
нерв

Норадреналин
α-адреноблокатор

α-адренорецептор
Блокатор

Клетка гладкой мускулатуры 
мочевыводящих путей

Рис. 20. Механизм действия α-адреноблокаторов

Парасимпатический 
нерв

Ацетилхолин

Антагонист
Антихолинергическое средство

Мускариновый 
рецептор

Клетка гладкой мускулатуры 
мочевого пузыря

Рис. 21. Механизм действия антихолинергических препаратов
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1. Препараты против ацидурии
Если количество мочевой кислоты в крови увеличивается, то повышается 
кислотность мочи, что может привести к возникновению мочекаменной 
болезни  (рис. 22). Препараты против ацидурии подщелачивают мочу, что 
служит как для растворения существующих мочевых камней, так и профи-
лактике образования новых.
Основные препараты: цитрат калия / цитрат натрия (уралит, блемарен).
2. Антихолинергические средства
Расширяя мочевыводящие пути, облегчают выведение камней.
Основные препараты: флопропион (коспанон), бутилскополамин ( буско-
пан), тимепидий (Sesden), тиквизий (Thiaton).

Препараты для лечения мочекаменной болезни3

Мой папа одно время страдал от мочекаменной болезни. 
Похоже, что он испытывал адские муки. На стену лез от боли.

Да, не везёт вашему папе...

В качестве стратегии лечений мочекаменной болезни можно 
предложить: 1) растворение  камня; 2) выведение камня.

Щелочные Свойства 
мочи Кислотные

Известковый камень Мочевой камень 

Кристалл, образовав- 
шийся в результате 

перенасыщения мочи 
компонентом мочи

Кристалл 
мочевой 
кислоты

Если кислотность 
мочи повышается 

и возникает 
гиперурикемия, 

то легко образуются 
мочевые камни.

Рис. 22. В зависимости от свойств мочи образуются разные камни

200 Ãëàâà 8. Êëàññèôèêàöèÿ ïî çàáîëåâàíèÿì: äåéñòâèå ïðåïàðàòîâ



8-6 Ïðåïàðàòû äëÿ ëå÷åíèÿ ìîçãà, íåðâíîé ñèñòåìû è ïñèõèêè

1.  Препараты для лечения депрессии
2. Препараты для лечения шизофрении
3. Препараты для лечения болезни Паркинсона
4. Препараты для лечения деменции Альцгеймера

1. Селективные ингибиторы обратного захвата серотонина (SSRI) 
(рис. 23) (стр. 150)
Препятствуя обратному захвату серотонина, увеличивают количество 
серотонина в синаптической щели, тем самым стимулируя связывание 
серотонина с рецепторами.
Основные препараты: пароксетин (паксил), сертралин (золофт), эсцита-
лопрам (лексапро, элицея).
2. Ингибиторы обратного захвата серотонина и норадреналина (SNRI)
Препятствуя обратному захвату серотонина и норадреналина, облегчают 
связывание обоих веществ с рецепторами.
Основные препараты: дулоксетин (симбалта), венлафаксин (Effexor SR, 
велафакс), милнаципран (Toledomin, иксел).

* Ìîíîàìèíîâàÿ ãèïîòåçà äåéñòâèòåëüíî ñóùåñòâóåò, íî îíà ÿâëÿåòñÿ î÷åíü óïðîù¸ííûì 
âçãëÿäîì íà ïðèðîäó äåïðåññèè. Äîêàçàòåëüñòâ å¸ èñòèííîñòè íå òàê ìíîãî. Ïðè÷èíû äåïðåñ-
ñèè ñ÷èòàþòñÿ îêîí÷àòåëüíî íå âûÿñíåííûìè.

** Ñêîðåå íàîáîðîò. Ïðàêòè÷åñêè åäèíñòâåííûì ñâèäåòåëüñòâîì â ïîëüçó ýòîé ãèïîòåçû 
ÿâëÿåòñÿ ýôôåêòèâíîñòü èíãèáèòîðîâ îáðàòíîãî çàõâàòà ñåðîòîíèíà è íîðàäðåíàëèíà. Òàê 
÷òî ñêîðåå íå ðàçðàáîòêà ïðåïàðàòîâ ñîîáðàçóåòñÿ ñ ýòîé ãèïîòåçîé, à ãèïîòåçà áàçèðóåòñÿ 
íà ýìïèðè÷åñêîì ôàêòå, ÷òî ïðè¸ì ïðåïàðàòîâ ýòèõ ãðóïï ýôôåêòèâåí ïðè äåïðåññèè.

Препараты для лечения депрессии1

Считается, что причина депрессии заключается в том, что в нервах 
(нейронах головного мозга) затрудняется передача информации 
серотонином и норадреналином между нейронами.

Вы имеете в виду гипотезу о дефиците моноаминов*, не так ли?

Современные препараты от депрессии, сообразуясь с этой 
гипотезой**, нацелены на улучшение передачи, зависящей от 
соответствующих биологически активных веществ.

Аналогично SSRI, они ингибируют транспортёры, служащие 
для обратного захвата норадреналина.
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3. Ингибиторы обратного захвата моноаминов (трициклические и че- 
тырёхциклические антидепрессанты)
Препятствуя обратному захвату моноаминов (серотонина, норадреналина 
и др.), стимулируют связывание.
Основные препараты: нортриптилин (Noritren), амоксапин (Amoxan), мапротилин 
(людиомил), амитриптилин (триптанол, триптизол), кломипрамин (анафранил).

4. Норадренергические и специфические серотонинергические антиде-
прессанты (NaSSA)
Увеличивая выделение норадреналина и серотонина, стимулируют связы-
вание с рецепторами.
Основной препарат: миртазапин (Ремерон, Reflex).

Механизм действия такой же, как у препаратов (1) и (2), – 
ингибирование обратного захвата. Особенностью является 
более высокая, по сравнению с SSRI, вероятность появления 
побочных эффектов. 

Основываясь на истории эволюции антидепрессантов, трициклические 
антидепрессанты иногда относят к первому, четырёхциклические - ко вто- 
рому, а SSRI, SNRI, NaSSA - к третьему поколению антидепрессантов. 

Значит, путь к современным антидепрессантам 
был нелёгким и состоял из проб и ошибок!

Рис. 23. Механизм действия селективных ингибиторов 
обратного захвата серотонина (SSRI) (см. стр. 150)

Количество серото- 
нина в синаптичес- 
кой щели уменьшено 
(мало количества 
информации, 
получаемой 
рецептором)

Так как серотонин 
подвергается 
обратному захвату 
через транспортёры, его 
количество продолжает 
уменьшаться.

SSRI, блокируя входные ворота 
транспортёра, ингибирует 
обратный захват серотонина.

Не пущу.

Благодаря [3] 
количество серотонина, 
плавающего 
в синаптической щели, 
увеличивается.

Благодаря [4] увеличива- 
ется количество молекул 
серотонина, связываю- 
щихся с рецепторами, – 
симптомы депрессии 
облегчаются.

Серотониновый нейрон

Транспортёр

Транспортёр

Серотонин

Об
ра

тн
ый

 
за

хв
ат

Серотониновый 
рецептор

Информация 
передаётся лучше

SSRI
SSRI
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1. Блокаторы дофаминовых рецепторов
Препятствуя связыванию дофамина с рецепторами, угнетают избыточное 
связывание, тем самым облегчая позитивные симптомы.
Основные препараты: хлорпромазин (Contomin, аминазин), левомепрома-
зин (Hirnamin, Levotomin, тизерцин).
2. Частичные агонисты дофамина (DSS)
Воздействуют на дофаминовые рецепторы. При негативных симптомах 
связываются с рецепторами вместо дофамина и действуют в качестве 
стимуляторов, а при негативных симптомах действуют в качестве блокато-
ров, препятствующих связыванию дофамина.
Основной препарат: арипипразол (абилифай).
3. Антагонисты серотонина и дофамина (SDA)
Ингибируя рецепторы серотонина и рецепторы дофамина, облегчают как 
позитивные, так и негативные симптомы.
Основные препараты: рисперидон (риспердал, рисполепт), блонансерин (Lonasen).

* Òàêîãî äåëåíèÿ íåò. Ïàòîãåíåç ïîçèòèâíûõ ñèìïòîìîâ ñëîæåí è âêëþ÷àåò íàðóøåíèÿ âî 
ìíîãèõ íåéðîìåäèàòîðíûõ ñèñòåìàõ – äåëî íå òîëüêî â äîôàìèíå. ×òî êàñàåòñÿ íåãàòèâíûõ 
ñèìïòîìîâ, òî ïðè÷èííàÿ ñâÿçü ñ ñåðîòîíèíîì âîîáùå ñïîðíà. Ñêîðåå âñåãî, îíè âîçíèêàþò â 
ðåçóëüòàòå èçáûòî÷íîé ïîòåðè àêñîíîâ â ãîëîâíîì ìîçãå (èçáûòî÷íîãî ïðóííèíãà), ÷òî 
îáåäíÿåò ñâÿçè ìåæäó íåéðîíàìè. Ïðîñòî ïîäìå÷åíî, ÷òî áëîêàòîðû äîôàìèíîâûõ ðåöåïòî-
ðîâ ëó÷øå ïîäàâëÿþò ïîçèòèâíûå ñèìïòîìû, à áëîêàòîðû ñåðîòîíèíîâûõ –  íåãàòèâíûå. Ýòî 
÷èñòî ýìïèðè÷åñêîå íàáëþäåíèå, êîòîðûì ïîëüçóþòñÿ â êëèíè÷åñêîé ïðàêòèêå, íî äëÿ 
ïîíèìàíèÿ ïàòîãåíåçà îíî ìàëîïîëåçíî.

Препараты для лечения шизофрении2

Симптомы шизофрении бывают позитивными и негативными.

Позитивные симптомы – это слуховые и зрительные псевдогаллюцинации, 
бред, нарушения аффекта и т. п., а негативные симптомы – это нарушения 
мышления, изменения со стороны эмоционально-волевой сферы. 

Считается, что позитивные симптомы возникают в результате 
избыточного связывания дофамина, а негативные - в результате 
избыточного связывания серотонина.

Значит, было бы желательно, чтобы препарат приводил в норму 
связывание и того, и другого.

Препараты (2) и (3) применяются как при негативных, 
так и при позитивных симптомах, не так ли?

Это как игроки-универсалы, которые могут играть 
и в нападении, и в защите.
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1. Стимуляторы (агонисты) дофаминовых рецепторов (рис. 24)
Облегчают симптомы, связываясь с рецепторами вместо дофамина и пере-
давая информацию дофаминовым нейронам.
Основные препараты: прамипексол (мирапекс), ропинирол (Requip, синдра-
нол), ротиготин (ньюпро).

Препараты для лечения болезни Паркинсона3

Сыграть роль дофамина!Миссия:

Это нарушение двигательных функций, возникающее по причине 
патологических изменений или выпадения дофаминовых нейронов.

При болезни Паркинсона в головном мозге 
возникает дефицит дофамина, не так ли?

Однако дофаминовые рецепторы остаются, поэтому есть 
возможность улучшить двигательные функции, стимулируя 
рецепторы дофамином или его аналогами.

Дофамин

Дофаминовый 
рецептор

Стимулятор
Мало дофамина

Стимуляторы 
дофаминовых 

рецепторов

Информация

Рис. 24. Механизм действия стимуляторов дофаминовых рецепторов
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2. Препараты леводопы (рис. 25)
В мозге имеется «контрольно-пропускной пункт» под названием гематоэн-
цефалический барьер, поэтому дофамин в неизменном виде внутрь голов-
ного мозга почти не попадает. Однако если это будут препараты леводопы 
(допы), то они могут попасть внутрь головного мозга. Допа, метабилизиру-
ясь ферментами, превращается в дофамин, благодаря чему увеличивается 
содержание дофамина в головном мозге, что позволяет облегчить симптомы.
Основные препараты: леводопа (Dopaston, леводопа), левадопа/карбидопа 
(Neodo-paston L, синемет, наком).

3. Антихолинергические средства
Препятствуя связыванию ацетилхолина с рецепторами, восстанавливают 
равновесие между дофамином и ацетилхолином, что приводит к улучше-
нию симптоматики.
Основные препараты: тригексифенидил (артане, циклодол), бипериден 
(акинетон, Tasmolin).

* Î÷åíü ìíîãèå ïðåïàðàòû ñîçäàþòñÿ ñ ðàñ÷¸òîì íà ìåòàáîëèçì. Ê íèì îòíîñÿòñÿ, íàïðèìåð, 
âñå ïðîëåêàðñòâà. Òàê ÷òî ïðîòèâîïàðêèíñîíè÷åñêèå ñðåäñòâà çäåñü íå èñêëþ÷åíèå. Äàííóþ 
ðåïëèêó Àñàõèíû ñëåäóåò òðàêòîâàòü êàê âîñòîðã ñòóäåíòà îò ïîíèìàíèÿ ìåõàíèçìà äåéñòâèÿ, 
êîòîðûé çäåñü âïîëíå ïîíÿòåí.

Это очень искусно созданные препараты, 
берущие в расчёт даже метаболизм.

В головном мозге страдающих болезнью Паркинсона из-за дефицита 
дофамина преобладает ацетилхолин. Так как этот дисбаланс тоже 
является одной из причин двигательных нарушений при болезни Пар- 
кинсона, стратегия лечения заключается в восстановлении баланса 
этих веществ путём уменьшения количества связываний ацетилхолина. 

Дофа- 
мин

Препараты леводопы (ДОФА)

Препараты леводопы (ДОФА)
Гематоэнцефали- 

ческий барьер

«Контрольно-пропускной 
пункт», контролирующий 
перемещение веществ между 
кровью и головным мозгом

Рис. 25. Препараты леводопы беспрепятственно 
           доставляют дофамин в головной мозг
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1. Ингибиторы холинэстеразы (рис. 26)
Угнетая функционирование холинэстеразы – фермента, расщепляющего 
ацетилхолин, увеличивают количество связываний ацетилхолина.
Основные препараты: донепезил (арисепт), галантамин (реминил), ривас- 
тигмин (экселон, Rivastach).

Препараты для лечения деменции Альцгеймера4

Не дать расщепить ацетилхолин!Миссия:

Деменцию (болезнь) Альцгеймера необходимо рассматривать, 
поделив все симптомы на две большие группы - главные симптомы 
(Core symptoms) и психиатрические и поведенческие симптомы 
деменции (BPSD: behavioral and psychological symptoms of 
dementia). Что касается причины главных симптомов, наблюдается 
такая особенность, как снижение содержания ацетилхолина 
в гиппокампе. Также можно рассматривать в качестве причины 
и чрезмерную активацию NMDA-рецепторов (глутаматных 
рецепторов), приводящую к гибели нейронов. 

И по этим причинам снижаются когнитивные способности, 
не так ли?

Да. Поэтому в качестве стратегии лечения можно предложить (1) 
увеличение количества связываний ацетилхолина и (2) уменьшение 
количества связываний глутаминовой кислоты.

Так как 
количество 

ацетилхолина 
не уменьшается, 
увеличивается 
количество 
связываний 

с рецепторами.

Ингибиторы 
холинэстеразы

Ацетилхолин

Ацетилхолин

Фермент, расщепля- 
ющий ацетилхолин

Расщепление

Фермент
Холинэстераза

Рис. 26. Механизм действия ингибиторов холинэстеразы
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Поняв этот механизм действия, хочется рассказать про него людям. 
(Я тоже рассказала про него подругам.)

Глутаминовая 
кислота

Открывание

Приток уменьшается

Антагонист

Антагонисты 
NMDA-рецепторов

Рис. 27. Механизм действия антагонистов NMDA-рецепторов

2. Ангатонисты NMDA-рецепторов (рис. 27) (стр. 130)
При связывании глутаминовой кислоты с NMDA-рецепторами открывают-
ся кальциевые каналы (рис. 27 (1)), но при болезни Альцгеймера 
NDMA-рецепторы чрезмерно активизируются, поэтому ионы кальция 
входят в клетку в избыточном количестве и оказывают цитотоксическое 
действие. Антагонисты NMDA-рецепторов умело входят в поры рецепто-
ров, находящихся в открытом состоянии, как бы «закрывая их сверху 
крышкой». Благодаря этому приток ионов кальция в клетку уменьшается, 
избыточное возбуждение снимается, что позволяет затормозить прогресси-
рование деменции (рис. 27 (2)).
Основой препарат: мемантин (memary, мемарель).

Уменьшить приток ионов кальция!Миссия:

①

②
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8-7 Äðóãèå ëåêàðñòâåííûå ïðåïàðàòû

1.  Противоаллергические препараты
2. Противомикробные препараты
3. Противовирусные препараты
4. Противораковые препараты

1. Антигистаминные препараты
Ингибируя связывание гистамина с рецепторами, облегчают симптомы 
аллергии на пыльцу, такие как ринорея.
Основные препараты: фексофенадин (аллегра), эпинастин (алезион, 
эпинепта), левоцетиризин (ксизал), олопатадин (Allelock, опатанол), хлор-
фенирамина малеат (Polaramine, входит в состав гриппостад C).

2. Антагонисты рецепторов лейкотриена
Ингибируя связывание лейкотриена с рецепторами, оказывают лечебные 
эффекты, например угнетают сокращение бронхов.
Основные препараты: пранлукаст (Onon), монтелукаст (Kipres, сингуляр).

Противоаллергические препараты1

Так как гистаминовые рецепторы имеются также и в головном 
мозге, при ингибировании рецепторов возникает сонливость.

Для угнетения секреции желудочной кислоты ингибируют 
H2-рецепторы гистамина, а для подавления аллергической реакции -  
H1-рецепторы гистамина, не так ли?

Да, это так. Когда говорят просто «антигистаминные препараты», 
то подразумевают ингибиторы H1-гистаминовых рецепторов.

Три главных химических медиатора - это лейкотриен, гистамин и... 
тромбоксан A2.

Áîðìî÷åò
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1. Ингибиторы синтеза клеточной стенки (рис. 28)
Подавляют выработку компонентов, необходимых для синтеза клеточной стенки.
Основные препараты: амоксициллин (Sawacillin, амоксициллин, флемок-
син, Pasetocin, Widecillin), комбинированное лекарственное средство  
(аугментин,  амоксиклав, флемоклав, клавамокс), цефаклор (Kefral, цефак- 
лор, альфацет), цефдиторен (Meiact, спектрацеф), цефкапен (Flomox), 
тебипенем* (Orapenem).
* Ýòî ïðåäñòàâèòåëü êàðáàïåíåìîâ – àíòèáèîòèêîâ ðåçåðâà. Â Ðîññèè îí íå çàðåãèñòðèðîâàí. 

Ó íàñ âìåñòî íåãî èñïîëüçóþòñÿ èìèïåíåì è ìåðîïåíåì.

2. Ингибиторы синтеза белков (рис. 28)
Воздействуя на рибосомы, ингибируют синтез белков и препятствуют 
размножению.
Основные препараты: рокситромицин (рулид), кларитромицин (кларицид, 
клацид, Clarith), азитромицин (Zithromac, сумамед).

Противомикробные препараты2

Миссия противомикробных препаратов - подавление размножения 
бактерий.

Есть много точек, на которые они воздействуют (рис. 28). 
Восхищает изобретательность  создателей препаратов, 
придумывающих самые разнообразные приёмы.

Ингибиторы 
синтеза 

нуклеиновых 
кислот

Ингибиторы 
синтеза 

нуклеиновых 
кислот

– антибиотики
   группы новые
   хинолоновые
   препараты

Мембрана 
клетки

Бактерия

Нуклеиновая 
кислота

Рибосома Фабрика, выраба- 
тывающая белки

Вещество, необходимое для 
синтеза нуклеиновых кислот

Фолиевая кислота

Ингибиторы синтеза клеточной стенки

– пенициллиновые
   антибиотики
– цефемы
– карбапенемы

Рис. 28. Мишени противомикробных препаратов

– аминогликозидные антибиотики
– макролидные антибиотики

Ингибиторы синтеза белков
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3. Ингибиторы синтеза нуклеиновых кислот (рис. 28) (стр. 163)
Воздействуя на нуклеиновые кислоты, препятствуют синтезу ДНК и оста-
навливают размножение.
Основные препараты: левофлоксацин (Cravit, таваник), гареноксацин 
(Geninax).
4. Ингибиторы синтеза фолиевой кислоты (рис. 28) (стр. 163)
Останавливают размножение, ингибируя синтез фолиевой кислоты – вещест- 
тва, необходимого для синтеза нуклеиновых кислот.
Основной препарат: сульфаметоксазол/триметоприм (Baktar, ко-тримоксазол).

1. Ингибиторы нейраминидазы
Угнетая функционирование нейраминидазы (рис. 29), препятствуют 
высвобождению из клетки-хозяина, благодаря чему останавливают 
распространение инфекции на другие клетки.
Основные препараты: занамивир (реленза), осельтамивир (тамифлю), 
ланинамивир (Inavir), перамивир (Rapiacta).
2. Противогриппозные вакцины
Создавая в организме антитела к вирусу гриппа, останавливают инфици-
рование гриппом.

Противовирусные препараты3

Миссия противовирусных препаратов – 
препятствовать размножению вирусов.

Подобно противомикробным, да?

Действительно. Правда, способы размножения бактерий и вирусов 
коренным образом отличаются друг от друга, поэтому необходимо 
помнить о том, что свойства препаратов тоже разные. 
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1. Антиметаболиты (рис. 30) (стр. 161)
Предотвращают размножение клеток, инги-
бируя синтез ДНК.
Основные препараты: метотрексат 
(метотрексат), фторурацил (5-FU), комби-
нированное лекарственное средство (УФТ, 
TS-1), гемцитабин (гемзар).

Противораковые препараты4

Нейрамидаза

Разрывает связи во время отделе- 
ния вируса от клетки-хозяина и 
перемещения в другую клетку

Ингибиторы 
нейрамидазы

Рис. 29. Строение вируса гриппа

Миссия противораковых препаратов - предотвращение 
деления и размножения раковых клеток.

Таким образом, препараты против бактерий, вирусов и рака 
разрабатываются на основе одной и той же идеи.

Существуют пуриновые антиметаболиты 
и пиримидиновые антиметаболиты, инги- 
бирующие азотистые основания, кото- 
рые являются материалами для ДНК: пури- 
новые ингибируют аденин и гуанин, а пи- 
римидиновые - тимин и цитозин - и, таким 
образом, препятствуют репликации ДНК. 

Замечательно.

Рис. 30. Действие антимета- 
болитов (см. стр. 161)

Мехнизмы 
их действия 
выглядят 
вот так?
Не так ли?

Пуриновые 
антиметаболиты

Ингибируют 
пуриновые 
основания 
A и G

Пиримидиновые 
антиметаболиты

Ингибируют 
пиримидиновые 
основания T и C

Ого
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2. Алкилирующие препараты
Присоединяя алкильную группу (CnH2n+1) к ДНК, препятствуют реплика-
ции ДНК.
Основные препараты: циклофосфамид (эндоксан), дакарбазин (дакарбазин).

3. Препараты платины (рис. 31) (стр. 162)
Препятствуют репликации, не давая двойной спирали ДНК расплестись.
Основные препараты: цисплатин (Randa, платинол, кемоплат), карбопла-
тин (параплатин), оксалиплатин (Elplat, элоксатин).

Эти препараты тоже препятствуют репликации ДНК.

Аналогично пиримидиновым антиметаболитам со стр. 162, 
они присоединяют лишние молекулы (группы), что мешает 
репликации ДНК.

Отлично.

О них тоже говорилось на стр. 162.

Кстати, необходимо помнить о том, что приём платины 
(металла) противоракового эффекта не даёт.

Рис. 31. Действие препаратов платины (см. стр. 162)

Не 
по

зво
лим

 

теб
е р

асп
лес

тис
ь

До 

по
бе

дно
го

 

ко
нц

а

Препараты 
платины

Зафиксированные 
«два G» или «G и A» 
не дают двойной 
спирали расплетаться.
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4. Антимикротубулиновые средства (ингибиторы образования микро-
трубочек)
Препятствуют размножению, ингибируя синтез микротрубочек, которые 
являются основным компонентом веретена – одной из форм, появляющих-
ся в процессе деления клетки (рис. 32).
Основные препараты: винкристин (онковин), доцетаксел (таксотер), 
кабазитаксел (джевтана), паклитаксел (таксол, абраксан).
5. Молекулярно-таргетные препараты
Воздействуют, например, на молекулы, связанные с размножением рако-
вых клеток, или на молекулы, специфичные для раковых клеток.
Основные препараты: гефитиниб (иресса), иматиниб (гливек), эрлотиниб 
(тарцева).

Высокоточное оружие... 
Как не прочувствовать здесь прогресс медицины?

Хромосома

Веретено Здесь собираются 
микротрубочки

Рис. 32. Процесс деления клетки

Действие терапевтических 
препаратов, если изучать его 
с помощью схематических 
изображений, оказывается 
неожиданно простым, 
не так ли?

Кажется, 
что я немного 
ухватила суть 
подхода.
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Îáúÿñíåíèå

Ãîòîâèìñÿ ê ãîñóäàðñòâåííîìó
ýêçàìåíó íà ôàðìàöåâòà 8

Женщина, 80 лет. После постановки диагноза «лёгкая степень болезни Альцгей-
мера» до настоящего времени принимала донепезила гидрохлорид (5 мг/день). 
После прогрессирования симптомов деменции увеличила дозу до 10 мг/день, 
однако эффекта от этого не наблюдалось. В связи с этим проконсультировалась с 
врачом по поводу препаратов, показанных при болезни Альцгеймера средней и 
тяжёлой степеней и допускающих  совместное применение.
Какой компонент должны содержать лекарственные средства, которые 
необходимо рекомендовать? Выберите один.
1. Галантамина гидробромид
2. Ривастигмин
3. Метилфенидата гидрохлорид
4. Мемантина гидрохлорид
5. Аденозинтрифосфата динатриевая соль гидрат 
Какой механизм действия компонента, рекомендованного в предыдущем 
вопросе, является правильным? Выберите один вариант.
1. Активизация энергетического обмена в головном мозге
2. Обратимое ингибирование ацетилхолинэстеразы
3. Стимулирование никотиновых ацетилхолиновых рецепторов
4. Неконкурентное блокирование глутаматных NMDA-рецеторов 
5. Обратимое ингибирование бутирилхолинэстеразы
Èç âîïðîñîâ ¹ 256, ¹ 257 îáùèõ âîïðîñîâ (âîïðîñîâ ïî ïðàêòè÷åñêîé ôàðìà-

öåâòèêå) 99-ãî ãîñóäàðñòâåííîãî ýêçàìåíà íà ôàðìàöåâòà.

В настоящее время существует четыре препарата для лечения болезни Альцгей-
мера – это донепезила гидрохлорид, присутствующий в вопросе, а также 
представленные в вариантах ответа галантамина гидробромид, ривастигмин и 
мемантина гидрохлорид. Однако из этих препаратов  только донепезила гидрох-
лорид и мемантина гидрохлорид признаны показанными при болезни Альцгей-
мера средней и тяжёлой степеней. Так как в вопросе выказывается желание 
перехода с донепезила гидрохлорида на другой препарат, то правильным ответом 
будет  мемантина гидрохлорид. Эффект его применения проявляется благодаря 
блокированию NMDA-рецепторов, которые являются рецепторами глутамино-
вой кислоты.
Кстати, метилфенидат является препаратом, применяемым при синдроме дефи-
цита внимания и гиперактивности (ADHD), нарколепсии (болезненном сне) и др., 
а  аденозинтрифосфата динатриевая соль гидрат – препаратом, применяемым 
при головокружении.

Ответ: 4, 4
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Ýïèëîã Август
Факультет фармацевтики 
университета Мэдэсин
Заслушивание отчётов 
о результатах практики

Закончилась 
11-недельная практика 
в аптеке «Камфора»

Я доложила о результатах, касающихся опыта оказания 
«медицинской помощи на дому». Удастся ли поддер-
жать пациента в физическом и моральном плане? Во 
время этого вида практики результаты собственных 
действий видны сразу, поэтому я чувствовала опреде-
лённое психологическое напряжение, однако это стои-
ло потраченных усилий. Во мне возникло искреннее 
желание: «Хочу стать фармацевтом!» 

Сэнно-сенсей, дорогие со- 
трудники аптеки «Кам-
фора», а также уважае-
мые пациенты! Большое 
вам спасибо! Я всем вам 
очень обязана. Я буду 
прилагать усилия, что-
бы стать таким фарма-
цевтом, который по- на-
стоящему близок паци-
ентам.
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Много
времени 
спустя... Аптека 

«Камфора»

Фуэки-сенсей!

Приём 
рецептов

Вот это 
завалилось 
под ящик 
с препаратами 
лекарственных 
трав.

Что?

Печать?

Пум

Асахина

Асахина!
Ах!

Ах!
Это вызывает 
ностальгию!

Это печать девочки, 
которая проходила 
у нас практику -  так 
же, как вы, Ито-сан.

Она была, конечно, 
немного неаккуратной, 
но зато честной 
и серьёзной.

Десять лет 
уже минуло 
с тех пор.
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Используя опыт 
практики здесь, 
она уже стала 
прекрасным 
фармацевтом.

И вы, Ито-сан, 
старайтесь, 
пожалуйста.

Хорошо.

Чих!

Что?

А я думала, 
что сегодня 
цветочная 
пыльца 
не летает.

Я закончила рас- 
кладку по упаков- 
кам однократных 
доз.

Да!

Хорошо. 
Окей.

Ура!
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Тогда не хотите ли 
вы вместе со мной 
совершить визит 
домой к 
пациенту?

Да...
Хорошо.

Ох.
Для меня это 
в первый раз, 

и я очень 
волнуюсь!

Ведь я тоже поначалу 
так же волновалась.

Êàê òàì ñåé÷àñ 
Ñýííî-ñåíñåé 
ïîæèâàåò?

Наверное, 
всё так же 
говорит 
практикантам: 
«А теперь 
вопрос!»

Хи- 
хи

Простите...

Ах!

Ага...
Та-а-ак...
Лекарства 
готовы?

Да!

Тогда 
пойдём!
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При написании 
этой книги 

мы использовали 
вот эту литературу.

Некоторые из 
этих книг у 

меня тоже есть.

■ Эдогава Ёсикуни. Механизмы действия лекарств, которые у нас под рукой. 
Gijutsu-Hyohron Co., Ltd., 2010.

■ Эффективность лекарственных средств / под ред. Некоммерческой органи-
зации «Институт исследований системной фармацевтики». Ohmsha, 2012.

■ Новая фармацевтика / под ред. Танака Тикако и др. 5-е изд., испр. и доп. 
Nankodo Co., Ltd., 2007.

■ Клиническая фармацевтика, основанная на патофизиологии /  под ред. 
David E. Golan и др. Medical Sciences International, 2006.
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Nankodo Co., Ltd. , 2017.
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