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Аннотация. В работе представлены данные, отражающие характеристику лекарственных пре
паратов - производных ксантина. Установлена широта фармакологической активности ксантиновых 
соединений наряду с их безопасностью. Показаны основные направления применения данных препа
ратов в лечении различных заболеваний. Установлены основные направления в области синтеза но
вых производных ксантина, которые могут быть использованы в качестве основы для разработки эф
фективных лекарственных препаратов с различным фармакологическим действием.

Ключевые слова: производные ксантина, фармакологическая активность.
Для цитирования: Цибизова А.А., Умарова Г.Н. Фармакологическая характеристика произ

водных ксантина // Прикаспийский вестник медицины и фармации. 2021. Т. 2, № 4. С. 29-36.

PHARMACOLOGICAL CHARACTERISTICS OF XANTHINE DERIVATIVES

Alexandra A. Tsybizova1, Gulzhanna N. Umarova2
1 2 Astrakhan State Medical University, 
'sasha3633@yandex.ru 
2ugn0995@mail.ru

Abstract. The paper presents data reflecting the characteristics of drugs - xanthine derivatives. The 
breadth of pharmacological activity of xanthine compounds along with their safety has been established. The 
main directions of application of these drugs in the treatment of various diseases are shown. The main direc
tions in the field of synthesis of new xanthine derivatives have been established, which can be used as effec
tive drugs with various pharmacological effects.
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В настоящее время на фармацевтическом рынке присутствует большое количество лекарствен
ных препаратов, являющихся производными какого-либо гетероциклического органического соеди
нения [5]. Особый интерес вызывают соединения, содержащие в своей структуре пиримидиновое 
кольцо. Данные соединения характеризуются широкой фармакологической активностью и относи
тельной безопасностью, одним из них является ксантин, относящийся в группе пуринов, в структуре 
которых наряду с пиримидиновым кольцом содержится и кольцо анимидазола [7].
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Анализируя основные лекарственные препараты данной группы можно сделать вывод, что 
производные ксантина оказывают разностороннее фармакологическое действие. Установлено, что 
они обеспечивают психостимулирующую, бронхорасширяющую, вазодилятирующую, кардиотони
ческую и другие виды активности [5]. В связи с вышеописанным цель настоящего обзора заключает
ся в рассмотрении основных направлений фармакологической направленности соединений указанной 
химической группы.

Наиболее известным представителем ксантиновых производных является кофеин, оказываю
щий психостимулирующее действие, что приводит к усилению процессов возбуждения в коре голов
ного мозга с последующим повышением умственной и физической работоспособности [3].

Кофеин
(1,3,7-Триметилксантин)

Кофеин стимулирует сосудодвигательный и дыхательный центры, в результате чего отмечается 
учащение и углубление дыхания, увеличение частоты сердечных сокращений и повышение артери
ального давления. К основным эффектам кофеина также относится снижение агрегации тромбоцитов, 
усиление диуреза и гликогенолиза с развитием гипергликемии [8].

Теобромин
(3,7-Диметил-2,3,6,7-тетрагиДро-1Н-пурин-2,6-Дион)

Достаточно изученным препаратом с бронхолитическим действием является теобромин. Дан
ный препарат наряду с основным действием оказывает вазодилатирующий эффект, повышает возбу
димость ЦНС, а также увеличивает частоту сердечных сокращений и повышает артериальное давле
ние. Еще одно фармакологическое действие теобромина заключается в способности стабилизировать 
мембраны тучных клеток, в результате чего наблюдается снижение аллергической реакции [14].

Темисал оказывает выраженное мочегонное и сосудорасширяющее действие в основном на со
суды сердца и почек.

Темисал
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Еще одним бронхолитическим средством ряда ксантинов является теофиллин. Эффект препа
рата развивается за счет блокады аденозиновых рецепторов и ингибирования фосфодиэстеразы.

(1,3-Диметилксантин)

Применение теофиллина усиливает вентиляцию легких в условиях гипокалиемии. Наряду с 
бронхолитической активностью препарат снижает давление в малом круге кровообращения и увели
чивает почечный кровоток, оказывая умеренный диуретический эффект [6].

Аминофиллин
(3,7-Дигидро-1,3-Диметил-1Н-пурин-2,6-Дион 1,2-этандиамин)

Производным ксантина является и аминофиллин, состоящий из теофиллина и этилендиамина в 
соотношении 8:2. Основным фармакологическим действием данного препарата является бронходила
тация, обеспечивающаяся прямым воздействием на гладкую мускулатуру бронхов и кровеносных 
сосудов легких. Механизм указанного действия заключается в подавлении активности фосфодиэсте
разы, что способствует повышению внутриклеточной концентрации цАМФ. Установлено, что ами
нофиллин обладает иммунотропным действием, которое заключается в увеличении числа и активно
сти Т-супрессоров [11]. Данное производное ксантина способно оказывать влияние на свертываю
щую систему путем снижения агрегации тромбоцитов.

СН3
Эуфиллин

(1,3 - Диметил - 1Н-пурин-2,6 (3Н, 7Н) - Дион в смеси с этиленДиамином)

Бронхолитическое действие эуфиллина развивается за счет угнетения фосфодиэстеразы, в ре
зультате чего наблюдается накопление в тканях циклического аденозинмонофосфата, блокада адено
зиновых рецепторов и снижение поступления Ca2+ через каналы клеточных мембран [15]. Вместе с 
бронхолитическим действием наблюдается увеличение мукоцилиарного клиренса, стимуляция со
кращения диафрагмы. Также отмечается стимулирование дыхательного центра и повышение его чув
ствительности к углекислому газу, что сопровождается снижением тяжести и частоты эпизодов ап
ноэ.
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(1,9-ДигиДро-9-бета-О-рибофуранозил-6Н-пурин-6-он)

Производное ксантина инозин относится к группе метаболических препаратов, оказывает ан- 
тигипоксическое и антиаритмическое действие, за счет повышения энергетического баланса миокар
да и улучшения коронарного кровообращения [12]. Инозин активирует метаболизм пировиноградной 
кислоты, что и обеспечивает нормализацию тканевого дыхания. Наряду с вышеупомянутым инозин 
снижает агрегацию тромбоцитов и активирует регенерацию.

Инозин пранобекс
(соединение инозина с 1-(диметиламино)-2-пропанол-4-(ацетиламино)бензоатом)

Инозин пранобекс - синтетическое производное ксантина представляющее собой комплекс 
инозина и №№диметиламино-2-пропанола, оказывающее иммуностимулирующую активность и не
специфическое противовирусное действие. Иммунотропное действие данного препарата заключается 
в восстановлении функциональной активности лимфоцитов и стимуляции экспрессии мембранных 
рецепторов на поверхности Т-хелперов. Отмечено также, что инозин пранобекс стимулирует актив
ность Т-лимфоцитов, что приводит к повышению продукции IgG, INT-y, IL-1 и IL-2 и снижению IL-4 
и IL-10 [10]. Установлена противовирусная активность препарата, механизм которой связан с инги
бированием вирусной РНК.

(3,7-ДигиДро-3,7-Диметил-1-(5-оксогексил)-1Н-пурин-2,6-Дион)

Применение производного ксантина пентоксифиллина способствует улучшению микроцирку
ляции, уменьшению вязкости крови, а также вызывает дезагрегацию тромбоцитов, повышает эла
стичность эритроцитов и увеличивает концентрацию кислорода в тканях [9]. К эффектам данного 
препарата относятся и то, что расширяя коронарные артерии и сосуды легких, увеличивает доставку 
кислорода к миокарду и улучшает оксигенацию крови [9].
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Ксантинола никотинат
(3,7-ДигиДро-7-[2-гидрокси-3-[(2-гидроксиэтил)метиламино]пропил]-1,3-Ди метил-1Н-пурин-2,6-Дион с 

никотиновой кислотой)

Основным фармакологическим эффектом ксантинола никотината является вазодилатирующее 
действие за счет ингибирования фосфодиэстеразы и увеличения уровня цАМФ в клетке, а также ни- 
котинадениндинуклеотида. Показано, что данный препарат улучшает микроциркуляцию путем сни
жения агрегации тромбоцитов и уменьшения вязкости крови [13]. Длительное применение ксантино
ла способствует задержке развития атеросклероза за счет снижения уровня холестерина и атероген
ных липидов.

Кислота аденозинтрифосфорная 
(трифосфорный эфир 9-Ь-О-рибофуранозиДа)

Основными фармакологическими эффектами АТФ являются метаболический, антиаритмиче- 
ский, а также улучшение мозгового и коронарного кровообращения. Данное соединение синтезиру
ется в организме в процессе окислительных реакций и гликолитического расщепления углеводов. 
Действие АТФ развивается за счет того, что он являясь медиатором в аденозиновых структурах, при
нимает участие в передаче нервного импульса в вегетативных волокнах и ганглиях [5].

Производные ксантина оказывают и противоаллергическое действие. Таким препаратом явля
ется теоритин, оказывающий выраженную противоаллергическую активность за счет длительной и 
избирательной блокады Н1-гистаминовых рецепторов.

Теоритин
(3-метил-7-[4-(4-бензгидрилпиперазинил-1)бутил] ксантина сукцинат)

Прием данного препарата способствует развитию выраженного противозудного и противоэкс- 
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судативного эффекта. Теоритин не оказывает седативное действие, так как обладает слабой м- 
холиноблокирующей и антисеротониновой активностью [4].

Производные ксантина применяются и в качестве противоастматических средств.

(7-(1,3-Диоксолан-2-илметил)-3,7-Дигидро-1,3-диметил-1Н-п^урин-2,6-Дион

Применение доксофиллина вызывает бронходилатацию, оказывая влияние только на гладкие 
мышцы легочных сосудов и бронхов, что сопряжено с ингибированием фосфодиэстеразы, в результа
те чего наблюдается накопление в клетках цАМФ и торможение соединения миозина с актином, что 
способствует устранению бронхоспазма. Такими же свойствами обладают проксифиллин, этамифил- 
лин и др.

В настоящее время продолжаются поиск и детальные исследования фармакологической актив
ности новых производных ксантина. Установлено, что новое соединений с общей формулой 8- 
замещенных1-алкил-3-метил-7-(1-оксотиетанил-3) ксантинов оказывает выраженное антиагрегантное 
и дезагрегационное действие, а эти же производные ксантина, содержащие тиетановый цикл обеспе
чивают антидепрессивную активность [2]. Исследованиями показано, что тиетансодержащие ксанти
ны могут применяться как корректоры системы гемостаза крови. Антиоксидантная активность уста
новлена у солей 2-[(1-изо-бутил-3-метил-7-(тиетанил-3) ксантин-8-ил)тио]-уксусной кислоты. Дока
зано, что соединение b,g-диоксипропил3-метил-7-алкил-8-морфолиноксантин обладает выраженным 
антиэкссудативным, анальгетическим и противовоспалительным действием. Производное 1,3- 
диметил-8-(2-гидроксипропил-1)тиоксантина обладает миотропной, спазмолитической и бронхоли
тической активностью [1]. Новое производное 1- и 7-[ш-(бензгидрил-4-пиперазинил-1)алкил]-3- 
алкилксантинов оказывает антигистаминное и антиаллергическое действие.

Таким образом, производные ксантина оказывают разностороннюю фармакологическую актив
ность наряду с их безопасностью и применяются в лечении широкого круга заболеваний дыхатель
ной, сердечно-сосудистой, нервной и других систем. Принимая во внимание результаты научных ис
следований в области синтеза новых соединений, производные ксантина могут быть использованы в 
качестве основы для создания эффективных лекарственных препаратов с различной фармакологиче
ской направленностью действия.
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