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Проведены исследования антигельминтного, ларвицидного и антикоагулянтного дей-

ствия 2-гидрокси-4-оксо-4-(гет)арил-2-бутеноатов гетариламмония. Проведена оценка выра-
женности и частоты встречаемости фармакологической активности. Предложены перспектив-
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Одним из негативных последствий ан-

тропогенного воздействия человека на при-
родные экосистемы считается сложная ситу-
ация с паразитарными инвазиями и заболе-
ваниями, связанными с насекомыми-
переносчиками. Отмечается ухудшение ситу-
ации в странах Европы в связи с увеличиваю-
щимся завозом паразитарных заболеваний из 
эпидемически неблагополучных регионов. Не 
снижается частота атак, а также появляются 
патогенные организмы, устойчивые к тради-
ционным методам лечения, которые могут 
эффективно размножаться, и наносить значи-
тельный ущерб здоровью людей и животных. 
Данные заболевания являются основным 
ограничивающим фактором сельскохозяй-
ственного производства, приводящим к эко-
номическим потерям, связанным со снижени-

ем плодовитости, сокращением производства 
молочной и мясной продукции [7, 10]. Повы-
шается интерес к увеличению продолжитель-
ности жизни домашних питомцев, одной и 
причин гибели которых являются кардиовас-
кулярные заболевания и серьезные тром-
боэмболические осложнения, связанные с 
ними. Ассортимент антикоагулянтов, разре-
шенных к применению в ветеринарии, огра-
ничен. Сегодня активно ведутся исследования 
по вариантам лечения и возможной фармако-
логической поддержке животных с данными 
патологиями [8]. 

Нами ранее показан высокий потенциал 
биологически активных производных 4-R-2-
гидрокси-4-оксо-2-бутеновых кислот для 
внедрения в народное хозяйство с целью со-
здания мягких лекарственных форм [4–6]. Од-
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ним из вариантов повышения биологической 
доступности соединений является получение 
водорастворимых производных на основе ис-
ходной биологически активной матрицы. Та-
ким образом, 2-гидрокси-4-оксо-4-(гет)арил-2-
бутеноаты гетариламмония, обладающие хо-
рошей растворимостью и выраженным фарма-
кологическим действием, могут быть перспек-
тивными для дальнейшего изучения, в том 
числе с целью внедрения в ветеринарную 
практику. 

Методика исследования. Антигель-
минтное действие 2-гидрокси-4-оксо-4-
(гет)арил-2-бутеноатов гетариламмония изу-
чено на земляных червях Lumbricus terrestris, 
по in vitro методике М. П. Николаева. Препара-
ты сравнения: пирантела эмбонат и левами-
зол. Ларвицидная активность исследовалось 
на личинках комаров Chironomidae II-IV воз-
растов, методика согласно МУ 3.5.2.1759-03 
«Методы определения эффективности инсек-
тицидов, акарицидов, регуляторов развития и 

репеллентов, используемых в медицинской 
дезинсекции». Референтными препаратами 
послужили диазинон и имидаклоприд. Анти-
коагулянтный эффект изучен на цитратной 
(3,8 %) крови кроликов «шиншилла» в соот-
ношении 9:1 с помощью коагулометра «АПГ4-
02-П» (ООО «ЭМКО», Россия). Выраженность 
действия сравнивалась с гепарином. Подроб-
ные методики проведения фармакологическо-
го скрининга описаны в работах [1-3,9]. Стати-
стическая обработка данных проводилась с 
использованием MS Excel 2016. Статистически 
достоверными считались результаты при p < 
0,5. 

Результаты исследования были обоб-
щены с расчетом частоты встречаемости каж-
дого вида фармакологической активности. В 
работе применена классификация выражен-
ности активности соединений, использован-
ная нами ранее [5]. Результаты представлены 
в таблице 1. 

 

Таблица 1 – Выраженность и частота встречаемости биологического действия 2-гидрокси-4-
оксо-4-(гет)арил-2-бутеноатов гетариламмония 

Вид биологического  
действия 

Не оказали 
действия, % 

Ниже уровня 
препаратов 
сравнения, % 

На уровне 
препаратов 
сравнения, % 

Выше уровня 
препаратов 
сравнения, % 

Антигельминтная  
активность 

61 6 19 15 

Ларвицидная активность 5 11 8 51 
Антикоагулянтная  

активность 
45 49 6 – 

Результаты исследования и обсужде-
ние. Нами установлено, что антигельминт-
ный эффект проявляется у 2-гидрокси-4-оксо-
4-(гет)арил-2-бутеноатов гетариламмония 
менее чем в 50 % проведенных опытов. Одна-
ко в 34 % случаев выраженность фармаколо-
гического действия сопоставима или выше 
референтных препаратов. Установлено, что 
наиболее активны производные замещенного 
бензо[d]тиазола, содержащие в своей струк-
туре электроноакцепторные заместители в 
арильном радикале. 

Большинство исследованных соедине-
ний оказали ларвицидный эффект. В 8 % 
опытов он сопоставим по силе выраженности 
действияя, 50 % изученных бутеноатов, пре-
вышают показатели препаратов сравнения. 
Производные бензимидазола проявили 

наименее выраженный эффект, сопостави-
мый с имидаклопридом. Показано, что роль 
фармакофора проявляют фрагменты пири-
мидина и бензотиазола, которые увеличива-
ют выраженность ларвицидного действия 
выше показателей диазинона. Отмечена низ-
кая острая токсичность соединений-лидеров, 
что делает их перспективными для ветери-
нарного применения. 

Полученные данные антикоагулянтной 
активности 2-гидрокси-4-оксо-4-(гет)арил-2-
бутеноатов гетариламмония показывают 
перспективность поисков в данном направле-
нии. Более чем у 50 % исследованных соеди-
нений обнаруженный искомый фармакологи-
ческий эффект. Однако большинство бутено-
атов оказывают действие ниже препарата 
сравнения, при этом обнаружены вещества с 
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выраженным антикоагулянтным действием 
сопоставимым с гепарином. Установлено, что 
наибольший вклад в проявление антикоагу-
лянтного действия оказывает фрагмент тиа-
золина. 

По совокупности данных исследования, 
нами обнаружено соединение с сочетанным 
антигельминтным и ларвицидным действием 
[3], а также перспективный бутеноат с выра-
женным антикоагулянтным эффектом [2]. 
Водорастворимость данных соединений от-
крывает большие перспективы в плане со-
здания экспериментальных ветеринарных 
лекарственных форм для перорального и 
наружного применения. Возможно разреше-
ние проблемы распределения и доставки ан-
тигельминтиков и ларвицидов. Исследования 
в данном направлении будут нами продолже-
ны. 

Выводы. 
1. Изучено антигельминтное, ларвицид-

ное и антикоагулянтное действие 2-гидрокси-
4-оксо-4-(гет)арил-2-бутеноатов гетарилам-
мония. 

2. Произведена оценка частоты встреча-
емости и выраженности биологического дей-
ствия в ряду изученных бутеноатов. 

3.Устанавливаются некоторые законо-
мерности биологического действия от хими-
ческого строения соединений.  
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