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Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ âåùåñòâ íà îñíîâå îëèãî- è ïîëèñàõàðèäîâ â
êà÷åñòâå ïðîòèâîèíôåêöèîííîãî ñðåäñòâà, òàêîãî êàê àíòèáàêòåðèàëüíîå è àíòèâèðóñíîå
ñðåäñòâî. Ýòî ïðîòèâîèíôåêöèîííîå ñðåäñòâî ìîæåò áûòü ïðèìåíåíî, íàïðèìåð, â
êîñìåòè÷åñêèõ è ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ðåöåïòóðàõ â êà÷åñòâå êîíñåðâàíòîâ, â ëåêàðñòâåííûõ
ñîñòàâàõ - â êà÷åñòâå áèîëîãè÷åñêè àêòèâíîãî ñîåäèíåíè , äë  áèîöèäíîé îáðàáîòêè
ïîâåðõíîñòåé, òêàíåé è óïàêîâî÷íûõ ìàòåðèàëîâ, íàïðèìåð, äë  ïèùåâûõ ïðîäóêòîâ èëè
ïðîäóêòîâ, èñïîëüçóåìûõ â ìåäèöèíå, áèîëîãèè, ôàðìàöèè, è äë  çàùèòíîãî ïîêðûòè  ðàí
äë  èñïîëüçîâàíè  â êîñìåòè÷åñêîé è ôàðìàöåâòè÷åñêîé ïðîìûøëåííîñòè, â ñåëüñêîì
õîç éñòâå, â ïèùåâîé ïðîìûøëåííîñòè è â ïðîèçâîäñòâå êîìáèêîðìîâ.

Èçâåñòíî, ÷òî ãëîáàëüíî âîçðîñëî èíôèöèðîâàíèå áàêòåðèàëüíûìè âîçáóäèòåë ìè
áîëåçíåé, è ïðè ýòîì àíòèáàêòåðèàëüíà  íåâîñïðèèì÷èâîñòü  âë åòñ  ãëàâíîé ïðîáëåìîé
çäðàâîîõðàíåíè . Âñåìèðíîå óâåëè÷åíèå òóáåðêóëåçíûõ èíôåêöèé ìèêîáàêòåðèàëüíûìè
øòàììàìè, ïðèîáðåòàþùèìè ñ òå÷åíèåì âðåìåíè óñòîé÷èâîñòü ê îáû÷íûì
òåðàïåâòè÷åñêèì ñðåäñòâàì (ñìîòðè Â.Ê.Bloom, J.L.Murray, Science 257, 1992, 1055), à
òàêæå òåðàïè  èíôåêöèé ïîëèðåçèñòåíòíûìè ñòàôèëîêîêêàìè (Ì.Kresken,
Bundesgesundheitsblatt 38, 1996, 170), òðåáóåò ðàçðàáîòêè íîâûõ áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ
âåùåñòâ. Êðàéíå íåîáõîäèìû àëüòåðíàòèâíûå áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûå âåùåñòâà ñ íîâûìè
ìåõàíèçìàìè äåéñòâè , îñîáåííî â îòíîøåíèè íåâîñïðèèì÷èâîñòè ê àíòèáèîòèêàì è
ëå÷åíè  áàêòåðèàëüíûõ èíôåêöèé ïðè íåïåðåíîñèìîñòè â îòíîøåíèè ñóùåñòâóþùèõ
áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ âåùåñòâ.

Ñ ðàçâèòèåì âûñîêîñåëåêòèâíûõ íóêëåîçèäíûõ è íóêëåîòèäíûõ âèðóñîñòàòèêîâ, òàêèõ
êàê, íàïðèìåð, àöèêëîâèð, ïåíöèêëîâèð, ãàíöèêëîâèð, çîðèâèäèí è öèäîôîâèð, äë  âèðóñà
ãåðïåñà, õîò  è áûë äîñòèãíóò ïðîãðåññ â áîðüáå ñ óãðîæàþùåé æèçíè èíôåêöèåé, îäíàêî
íàçâàííûå òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà èìåþò îäèí è òîò æå ïðèíöèï äåéñòâè . Îíè
èíãèáèðóþò âèðóñíóþ ÄÍÊ-ïîëèìåðàçó. Äðóãîé íåäîñòàòîê ýòèõ ñîåäèíåíèé ñîñòîèò â òîì,
÷òî îíè ó÷àñòâóþò òàêæå â îáìåíå âåùåñòâ ÄÍÊ èíôèöèðîâàííîé êëåòêè è ïîýòîìó òà ò â
ñåáå îïàñíîñòü âûçâàòü ìóòàãåííîå, òåðàòîãåííîå è îíêîãåííîå äåéñòâèå (Wutzler,
P.Thust, R.Antiv. Res. 49, 2001, 55). Êðîìå òîãî, ïðè äëèòåëüíîì ïðèìåíåíèè
íóêëåîçèäíûõ è íóêëåîòèäíûõ âèðóñîñòàòèêîâ êàê â èíôèöèðîâàííûõ êëåòî÷íûõ êóëüòóðàõ,
òàê è ó ïàöèåíòîâ ñ ïîíèæåííûì èììóíèòåòîì äîêàçàíî ðàçâèòèå íåâîñïðèèì÷èâîñòè ê
ýòèì ìåäèêàìåíòàì (Andrei, G. et al., Antimicrob. Agents Chemother., 1995, 39 1632;
Pavic, J. et al., Antimicrob. Agents Chemother., 1997, 39 2686). Ñëåäîâàòåëüíî,
äîëæíû áûòü äîïîëíèòåëüíî ðàçðàáîòàíû íîâûå âûñîêîàêòèâíûå àíòèâèðóñíûå
ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà ñ äðóãèì ìåõàíèçìîì äåéñòâè .

Áîëüøóþ ãðóïïó áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ âåùåñòâ ñîñòàâë þò ÷åòâåðòè÷íûå àììîíèåâûå
ñîåäèíåíè . Îíè ìîãóò óíè÷òîæàòü ìèêðîîðãàíèçìû, òàêèå êàê áàêòåðèè è ãðèáêîâûå
ìèêðîîðãàíèçìû. Íèçêîìîëåêóë ðíûå ÷åòâåðòè÷íûå àììîíèåâûå ñîåäèíåíè  èñïîëüçóþò â
êà÷åñòâå äåçèíôèöèðóþùèõ ñðåäñòâ èëè áèîöèäíûõ ìàòåðèàëîâ äë  ïîêðûòèé (J.Controlled
Release 50, 1998, 145). Òèïè÷íîé ïðîáëåìîé íèçêîìîëåêóë ðíûõ ñîåäèíåíèé  âë åòñ 
íåäîñòàòî÷íîå ïðî âëåíèå áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòè, íàïðèìåð, â ðåçóëüòàòå ðàçëè÷íûõ
ïðîöåññîâ ìèãðàöèè è ðàñùåïëåíè . Ïîëèìåðíûå ÷åòâåðòè÷íûå àìèíîôóíêöèîíàëüíûå
âåùåñòâà ìîãóò áûòü ñèíòåçèðîâàíû èç êîììåð÷åñêèõ ÷åòâåðòè÷íûõ èîíîîáìåííûõ ñìîë
ãðàôòïîëèìåðèçàöèåé ïîëèóðåòàíîâ ñ ãèäðîêñèòåëåõåëàòàìè ïîëèáóòàäèåíà èëè èç
ïîëèñèëîêñàíîâ ñ ïåðâè÷íûìè ñïèðòîâûìè ôóíêöèîíàëüíûìè ãðóïïàìè â áîêîâîé öåïè.
Ýòè áèîöèäíûå ïîëèìåðû èìåþò ÷àùå âñåãî âûñîêóþ ñòîèìîñòü ïðîèçâîäñòâà è ÷àñòî
òîêñè÷íû, òàê êàê ñîäåðæàò îñòàòêè òîêñè÷íûõ ìîíîìåðîâ (Trends in Polymer Science 4,
1996, 364). Êðîìå òîãî, ìîæåò ïðîèñõîäèòü íåæåëàòåëüíîå è îïàñíîå íàêîïëåíèå
ïîëèìåðîâ â îðãàíèçìå, òàê êàê îíè áèîëîãè÷åñêè íå ðàçëàãàþòñ . Ïîìèìî ýòîãî
ñèíòåòè÷åñêèå ïîëèìåðû, ñîäåðæàùèå êàòèîííûå ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, èñïîëüçóþò â
âèäå äèñïåðñèé äë  çàùèòû äðåâåñèíû (ïàòåíò ÑØÀ US 5049383). Íåäîñòàòêîì
ñèíòåòè÷åñêèõ ïîëèìåðîâ, ñîäåðæàùèõ êàòèîííûå ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû,  âë åòñ 
âûñîêîçàòðàòíîå ïðîèçâîäñòâî, òîêñè÷íîñòü (çàãð çíåíèå îñòàòî÷íûì ñîäåðæàíèåì
ìîíîìåðîâ) è óñòîé÷èâîñòü ê áèîëîãè÷åñêîìó ðàñùåïëåíèþ.
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Ïðîèçâîäíûå ïîëèñàõàðèäîâ ñ ÷åòâåðòè÷íûìè àììîíèåâûìè ôóíêöèîíàëüíûìè
ãðóïïàìè èçâåñòíû è äî ñèõ ïîð èñïîëüçóþòñ  ïðåæäå âñåãî â êà÷åñòâå äîáàâîê äë 
óëó÷øåíè  ñâîéñòâ ïîâåðõíîñòè â áóìàæíîé è òåêñòèëüíîé ïðîìûøëåííîñòè, à òàêæå â
êîñìåòèêå â êà÷åñòâå ðåãóë òîðà êîíñèñòåíöèè, ïðè÷åì îíè èìåþò ëèøü íèçêóþ ñòåïåíü
çàìåùåíè  (DS), ìåíåå 0,2. Îá èõ áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòè äî ñèõ ïîð íè÷åãî íå
èçâåñòíî. Ñ äðóãîé ñòîðîíû, îïèñûâàåòñ  ïðîòèâîèíôåêöèîííîå äåéñòâèå, îñîáåííî
àíòèáàêòåðèàëüíîå äåéñòâèå, ïðîñòûõ ýôèðîâ êðàõìàëà, êîòîðûå ñîäåðæàò äëèííûå
àëêèëüíûå öåïî÷êè ñ 8-22 àòîìàìè óãëåðîäà è ñîåäèíåíû ñ êðàõìàëîì ÷åðåç ñèëèëüíûå
ïðîñòûå ýôèðíûå ãðóïïû (çà âêà íà ïàòåíò ßïîíèè JP 05295002). Íèçêà  õèìè÷åñêà 
ñòàáèëüíîñòü àëêèëñèëèëüíîãî ïðîñòîãî ýôèðà ïîëèñàõàðèäîâ ïðèâîäèò ê
íåêîíòðîëèðóåìîìó âûñâîáîæäåíèþ ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï äàæå óæå ïðè âîçäåéñòâèè
âëàãè âîçäóõà è â ðåçóëüòàòå ê ñíèæåíèþ èëè ïîòåðå áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòè (D.Klemm
et al., Comprehensive Cellulose Chemistry, Wiley-VCH, 1998). Êðîìå òîãî,
íèçêîìîëåêóë ðíûå ñèëèëüíûå ñîåäèíåíè  òîêñè÷íû. Ïîìèìî ýòîãî ññûëàþòñ  íà
ïóáëèêàöèè îá àíòèáàêòåðèàëüíûõ öåëëþëîçíûõ âîëîêíàõ è ïðîèçâîäíûõ õèòîçàíà
(W.H.Daly, M.M.Guerrini, Polym. Mat. Sci. Eng. 79, 1998, 220). Õèòîçàí ÷àùå âñåãî
îïèñûâàåòñ  êàê ïðèðîäíûé êàòèîííûé ïîëèñàõàðèä è èñïîëüçóåòñ  â êà÷åñòâå
ôóíãèöèäíîãî ñðåäñòâà â êîñìåòèêå (Ò.Tashiro, Macromol. Mater. Eng. 286, 2001, 63,
Ê.Ñ.Gupta, M.N.V.R. Kumar, J.M.S.-Rev. Macromol. Chem. Phys. C40, 2000, 273).
Íåäîñòàòêàìè ýòîãî ïîëèñàõàðèäà  âë þòñ  ÷àñòîå çàãð çíåíèå äðóãèìè áèîãåííûìè
âåùåñòâàìè, âûñîêà  ñòîèìîñòü âñëåäñòâèå çàòðàòíûõ ìåòîäîâ âûäåëåíè  è î÷èñòêè è
ïðèðîäíà  ñòðóêòóðà, ëîêàëèçèðóþùà  àììîíèåâûå ãðóïïû èñêëþ÷èòåëüíî íà îñíîâíîé
öåïè ïîëèìåðà. Êðîìå òîãî, èõ ðàñïðåäåëåíèå  âë åòñ  íåðåãóëèðóåìûì, à ñîäåðæàíèå
îãðàíè÷åíî ñòåïåíüþ çàìåùåíè  1. Îïèñàí òàêæå ñóïåðàáñîðáåð èç êàòèîííî
ìîäèôèöèðîâàííûõ è ñøèòûõ ïîëèñàõàðèäîâ, òàêèõ êàê öåëëþëîçà (åâðîïåéñêà  çà âêà íà
ïàòåíò ÅÐ 0582624 Â1).

Â ëèòåðàòóðå èìåþòñ  äàííûå, ÷òî áèîëîãè÷åñêà  àêòèâíîñòü îïðåäåë åòñ  íàëè÷èåì
÷åòâåðòè÷íûõ àììîíèåâûõ ãðóïï, ïðè÷åì, ñ äðóãîé ñòîðîíû, îïèñûâàåòñ , ÷òî òèïè÷íûå
ñîåäèíåíè  ñ êàòèîííûìè ÷åòâåðòè÷íûìè àëêèëçàìåùåííûìè àìèíîãðóïïàìè, òàêèå êàê
Ïîëèêâàòåðíèóì 10, êàê äîêàçàíî, íå îáëàäàþò áèîàêòèâíîñòüþ (W.A.Daly, M.M.Guerrini,
D.Culberson, J.Macossay, Science and Technology of Polymers and Advanced Materials,
Plenum Press, 1998, 493). Èç èìåþùèõñ  ëèòåðàòóðíûõ ñâåäåíèé íèêîèì îáðàçîì íåëüç 
ïðèéòè ê âûâîäó,  âë þòñ  ëè è òàêèå ñòðóêòóðû íà ñàìîì äåëå áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûìè.

Â îñíîâó èçîáðåòåíè  ïîëîæåíà çàäà÷à íàéòè ïîëèìåðû ñ íîâûì âèäîì
ïðîòèâîèíôåêöèîííîãî äåéñòâè , ïðè÷åì âåùåñòâà äîëæíû îáëàäàòü ýôôåêòèâíûì
ïðîòèâîèíôåêöèîííûì äåéñòâèåì øèðîêîãî ñïåêòðà, ïîçâîë òü ýôôåêòèâíóþ áîðüáó ñ
íåâîñïðèèì÷èâîñòüþ ê àíòèáèîòèêàì ïðè áàêòåðèàëüíûõ èíôåêöè õ, ïðåäîñòàâë òü íîâûå
âîçìîæíîñòè äë  òåðàïèè âèðóñíûõ èíôåêöèé, à òàêæå  âë òüñ  õîðîøî ïåðåíîñèìûìè,
áèîëîãè÷åñêè ðàçëàãàåìûìè, íåòîêñè÷íûìè è ïîëó÷àåìûìè ïðîñòûì ñïîñîáîì.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ çàäà÷à ðåøàåòñ  ïîëó÷åíèåì ïðîèçâîäíûõ ïîëèñàõàðèäîâ, ó
êîòîðûõ ïîñðåäñòâîì ðåàêöèè ýòåðèôèêàöèè ñ îáðàçîâàíèåì ïðîñòûõ ýôèðîâ ââåäåíû
êàòèîííûå ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû ñî ñòåïåíüþ çàìåùåíè  (DS) â ïðåäåëàõ îò 0,4 äî 3,0,
â îñîáåííîñòè àëêèëàììîíèåâûå ãðóïïû ñî ñòåïåíüþ çàìåùåíè  â ïðåäåëàõ îò 0,6 äî 1,8
÷åðåç ñïåéñåðíûå ãðóïïû. Ïîëèñàõàðèäû îñîáåííî ïðèãîäíû áëàãîäàð  èõ áèîëîãè÷åñêîé
ðàçëàãàåìîñòè è íåòîêñè÷íîñòè.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ ïîëèñàõàðèäîâ,
çàìåùåííûõ íà ñâ çàííûå ïîñðåäñòâîì ëèíêåðà ÷åòâåðòè÷íûå àììîíèåâûå ãðóïïû ñî
ñòåïåíüþ çàìåùåíè  îò 0,4 äî 3,0, â êà÷åñòâå ïðîòèâîèíôåêöèîííîãî ñðåäñòâà èëè äë 
ëå÷åíè  èíôåêöèîííûõ çàáîëåâàíèé.

Èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ñîåäèíåíè  îáëàäàþò âûñîêîé áèîëîãè÷åñêîé
àêòèâíîñòüþ è íåîæèäàííûì îáðàçîì èíãèáèðóþò ðîñò ïàòîãåííûõ áàêòåðèé, òàêèõ,
íàïðèìåð, êàê ñòàôèëîêîêêè è ìèêîáàêòåðèè, ïðè ìèíèìàëüíîé èíãèáèðóþùåé
êîíöåíòðàöèè â ïðåäåëàõ 5-60 ìã/ë, à òàêæå èíãèáèðóþò ðàçìíîæåíèå âèðóñîâ ãåðïåñà è
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ãðèïïà ïðè êîíöåíòðàöèè â ïðåäåëàõ 3-50 ìã/ë. Áëàãîäàð  ñâîèì ñâîéñòâàì ñîåäèíåíè 
ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  äë  èçãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, ïðåäíàçíà÷åííûõ äë 
ïðåäîòâðàùåíè  è ëå÷åíè  áàêòåðèàëüíûõ è âèðóñíûõ èíôåêöèé. Îíè ìîãóò ïðèìåí òüñ 
êàê ñàìîñòî òåëüíî, òàê è â êîìáèíàöèè ñ èçâåñòíûìè òåðàïåâòè÷åñêèìè ñðåäñòâàìè èëè
ôèçèîëîãè÷åñêè ñîâìåñòèìûìè âñïîìîãàòåëüíûìè âåùåñòâàìè è âåùåñòâàìè-íîñèòåë ìè.

Ïðîòèâîèíôåêöèîííûå ñîåäèíåíè  ìîãóò ïðèãîòàâëèâàòüñ  äë  èñïîëüçîâàíè  â
êà÷åñòâå ðàñòâîðà èëè ñóñïåíçèè â ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñðåäàõ äë  ëîêàëüíîãî
èëè ïàðåíòåðàëüíîãî íàíåñåíè  ïîñðåäñòâîì âíóòðèâåííîé, ïîäêîæíîé èëè
âíóòðèìûøå÷íîé èíúåêöèé, äë  âíóòðèíàçàëüíîãî íàíåñåíè ; â êà÷åñòâå òàáëåòîê, êàïñóë
èëè ñóïïîçèòîðèåâ. Ñîåäèíåíè  ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  â äîçàõ 0,1-1000 ìã/êã ìàññû òåëà.

Äë  ïîëó÷åíè  áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ èñïîëüçóþò
ïîëèñàõàðèäû, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïîëèãëþêàíû, òàêèå êàê öåëëþëîçà, ëèõåíèí, ïóëëóëàí,
äåêñòðàí è, îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíî êðàõìàëû, òàêèå êàê ïðèðîäíûå êðàõìàëû
ðàçëè÷íîãî ïðîèñõîæäåíè , íàïðèìåð êàðòîôåëüíûé, ïøåíè÷íûé, ìàèñîâûé è ðèñîâûé
êðàõìàë, è õèìè÷åñêè èëè ýíçèìàòè÷åñêè ÷àñòè÷íî ãèäðîëèçîâàííûå êðàõìàëû, òàêèå êàê
ñîëàìèë (Solamy), àìèëîçà, àìèëîïåêòèí è êðàõìàë âîñêîâèäíîé êóêóðóçû, à òàêæå
êðàõìàëû, ïîëó÷àåìûå èç ãåíåòè÷åñêè èçìåíåííûõ ðàñòåíèé, òàêèå êàê êðàõìàë ìàðêè
Hylon. Ñîäåðæàíèå àìèëîçû, òàê æå êàê è àìèëîïåêòèíà, â êðàõìàëå ñîñòàâë åò
ñîîòâåòñòâåííî îò 0 äî 100%, ïðåäïî÷òèòåëüíî 30-70%. Ìîëåêóë ðíà  ìàññà ïðèãîäíûõ
ïîëèñàõàðèäîâ íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ 103-107 ã/ìîëü (ñìîòðè Òàáëèöó 1).
Àíãèäðîãëþêîçíîå çâåíî - ïîâòîð åìîñòü çâåíüåâ (AGU) ìîæåò áûòü ñõåìàòè÷åñêè
èçîáðàæåíà ÷åðåç ñâ çè: α(1-4), α(1-6), α(1-3), β(1-4) è β(1-3) èëè òàêæå ÷åðåç èõ
êîìáèíàöèþ, êàê, íàïðèìåð, α(1-4) è α(1-6) (ñìîòðè ñòðóêòóðó ôîðìóëû (À)), ëèáî α(1-
6), α(1-3) è α(1-4) ìîãóò áûòü ñâ çàíû äðóã ñ äðóãîì è ñîäåðæàòü ðàçëè÷íîé äëèíû è
ñâ çàííûå áîêîâûå çâåíü . Êðîìå òîãî, ìîãóò ñîäåðæàòüñ  òàêæå äðóãèå ôóíêöèîíàëüíûå
ãðóïïû, òàêèå êàê ñëîæíî ýôèðíûå ôîñôàòíûå ãðóïïû, íàïðèìåð, ó ïðèðîäíîãî
êàðòîôåëüíîãî êðàõìàëà.

Ñòðóêòóðû èñïîëüçóåìûõ ïîëèñàõàðèäîâ ìîãóò áûòü ïðåäñòàâëåíû, íàïðèìåð,
ôîðìóëîé (À).

Òàáëèöà 1

Êðàõìàëû Ñîäåðæàíèå àìèëîçû, (%) Ìîëåêóë ðíà  ìàññà (ÃÏÕ1), (ã⋅ìîëü-1)

Êðàõìàë ìàðêè Hylon VII (Í) 70 9⋅106

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë (Ð, Emsland) 28 40⋅106

Ìàèñîâûé êðàõìàë (Ì) 28 76⋅106

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë (W) 26 65⋅106
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êðàõìàë âîñêîâèäíîé êóêóðóçû (WM) 1 51⋅106

Solamyl (S) 28 9700

ÃÏÕ1 - ãåëü-ïðèíèêàþùèå õðîìàòîãðàôè ; îïðåäåëåíà â äèìåòèëñóëüôîêñèäå..

Ñòåïåíü âçàèìîäåéñòâè  ãèäðîêñèëüíûõ ãðóïï õàðàêòåðèçóåòñ  ñðåäíåé ñòåïåíüþ
çàìåùåíè  (DS). Ýòîò ñðåäíèé ïîêàçàòåëü îïðåäåë åò áåç êàêîãî-ëèáî
äèôôåðåíöèðîâàíè  ÷èñëî ôóíêöèîíàëüíûõ ãèäðîêñèëüíûõ ãðóïï è, ñëåäîâàòåëüíî, îí
íàõîäèòñ  ó íàçâàííûõ ïîëèñàõàðèäîâ ñîãëàñíî îïðåäåëåíèþ â ïðåäåëàõ îò 0 äî 3.
Ñòåïåíü çàìåùåíè  (DS) êàòèîííûìè ãðóïïàìè ïðîèçâîäíûõ ïîëèñàõàðèäîâ ñ
ïðîòèâîèíôåêöèîííîé àêòèâíîñòüþ ïî èçîáðåòåíèþ íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ ìåæäó 0,4 è 3,0,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåæäó 0,6 è 1,8. Â ñëó÷àå ââåäåíè  â ïðîöåññå ïîëó÷åíè  ïðîèçâîäíûõ
ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï, êîòîðûå ñàìè ñîäåðæàò ðåàêöèîííîñïîñîáíûå ãðóïïû, íàïðèìåð,
ãèäðîêñèëüíûõ ãðóïï â ðåçóëüòàòå îáðàçîâàíè  ïðîñòûõ ýôèðîâ ïîëèñàõàðèäîâ ñ
ýïîêñèäàìè, òàêèå ãðóïïû ìîãóò òàêæå ðåàãèðîâàòü ñ îáðàçîâàíèåì áîëåå äëèííûõ áîêîâûõ
öåïåé.

Èñïîëüçóåìûå ïî èçîáðåòåíèþ ïðîèçâîäíûå ïîëèñàõàðèäîâ èçâåñòíû èëè ìîãóò áûòü
ïîëó÷åíû èçâåñòíûì ñïîñîáîì, â îñîáåííîñòè ïîñðåäñòâîì îáðàçîâàíè  ïðîñòûõ ýôèðîâ
ïîëèñàõàðèäîâ ñ ðåàêöèîííîñïîñîáíûìè ñîåäèíåíè ìè, â ðåçóëüòàòå ÷åãî ëèáî
îáðàçóþòñ  íåïîñðåäñòâåííî ÷åòâåðòè÷íûå àììîíèåâûå ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû (I)
(PS: ðàäèêàë ïîëèñàõàðèäà, îáíàðóæåí ëèøü îäèí çàìåñòèòåëü), ëèáî êâàòåðíèçàöèþ
îñóùåñòâë þò íåïîñðåäñòâåííî ïîñëå ðåàêöèè îáðàçîâàíè  ïðîñòîãî ýôèðà. Â ôîðìóëå (I)
R1, R2 è R3 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà ìîãóò  âë òüñ  ïðåäïî÷òèòåëüíî àëêèëîì ñ 1-4
àòîìàìè óãëåðîäà èëè áåíçèëîì ëèáî çàìåùåííûì áåíçèëîì (çàìåñòèòåëè, íàïðèìåð,
ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â êîëè÷åñòâå îò 1 äî 3-õ è ïðåäñòàâë þò ñîáîé àëêèë, ãàëîãåí,
àëêîêñè, êàðáàìîèë, àëêîêñèêàðáîíèë, öèàíî, äèàëêèëàìèíî). R1 ìîæåò áûòü òàêæå
âîäîðîäîì, à Õ  âë åòñ  àíèîíîì (íàïðèìåð, ãàëîãåíèäîì, ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïîé,
ñóëüôàòîì, ãèäðîñóëüôàòîì è äðóãèì àíèîíîì ìèíåðàëüíûõ êàðáîíîâûõ êèñëîò), n ìîæåò
îçíà÷àòü 2-4.

Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçóåìûìè ðåàãåíòàìè, ïðèâîä ùèìè ê îáðàçîâàíèþ
÷åòâåðòè÷íûõ êàòèîííûõ ãðóïï,  âë þòñ  2,3-ýïîêñèïðîïèëòðèìåòèëàììîíèéõëîðèä
(QUAB® 151, Degussa AG, ôîðìóëà II) èëè 3-õëîð-2-
ãèäðîêñèïðîïèëòðèìåòèëàììîíèéõëîðèä (QUAB® 188, Degussa AG, ôîðìóëà III). Äë 
îáðàçîâàíè  ïðîñòûõ ýôèðîâ ïîëèñàõàðèäîâ ìîæíî èñïîëüçîâàòü òàêæå ðåàãåíòû îáùåé
ôîðìóëû IV, ãäå Y îçíà÷àåò õëîð, áðîì è n ðàâíî 1-3.
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Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì ðå÷ü èäåò î ëèíêåðå, ïîñðåäñòâîì êîòîðîãî ÷åòâåðòè÷íûå
àììîíèåâûå ãðóïïû ñâ çûâàþòñ  ñ ïîëèñàõàðèäîì, î ïðè íåîáõîäèìîñòè çàìåùåííûõ
ãèäðîêñèëîì àëêèëåíàõ ñ 2-4 àòîìàìè óãëåðîäà.

Îáðàçîâàíèå ïðîñòûõ ýôèðîâ äë  ïîëó÷åíè  áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ ïðîèçâîäíûõ
ïîëèñàõàðèäîâ ìîæåò ïðîâîäèòüñ  ðàçëè÷íûì îáðàçîì è îñóùåñòâë òüñ  èçâåñòíûì
ñïîñîáîì, ïðè÷åì äîñòèãàåòñ  âûñîêîå ñîäåðæàíèå êàòèîííûõ ãðóïï. Ïðèãîäíû êàê
ñóñïåíçèè ïîëèìåðîâ â ñïèðòå è åäêîì íàòðèè è âîäå (ãåòåðîãåííûé ñïîñîá), ïðè÷åì â
êà÷åñòâå ðåàêöèîííîé ñðåäû ïðèãîäíû ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, èçîïðîïàíîë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî ýòàíîë, èëè âîäíûå ùåëî÷íûå ðàñòâîðû, ïðåäïî÷òèòåëüíî åäêèé
íàòðèé/âîäà ñ ïåðåõîäîì îò ãîìîãåííîé ñèñòåìû ê ãåòåðîãåííîé, òàê è ãîìîãåííûå
ðàñòâîðû ïîëèìåðîâ â áèïîë ðíûõ àïðîòîííûõ ðàñòâîðèòåë õ, òàêèõ êàê
äèìåòèëñóëüôîêñèä èëè äèìåòèëàöåòàìèä, â ïðèñóòñòâèè õëîðèäà ëèòè  èëè äðóãèå
ðàñòâîðèòåëè. Âðåì  âçàèìîäåéñòâè  ñ êàòèîíèçèðóþùèì ðåàãåíòîì íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ
ìåæäó 1 è 48 ÷àñàìè, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 3 äî 24 ÷àñîâ, à òåìïåðàòóðà - ìåæäó 30 è
130°Ñ, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 40 äî 80°Ñ. Ïîñðåäñòâîì èñïîëüçîâàíè  ìîë ðíîãî
ýêâèâàëåíòà àãåíòà, èñïîëüçóåìîãî äë  îáðàçîâàíè  ïðîñòîãî ýôèðà, ìîæíî
äîïîëíèòåëüíî ðåãóëèðîâàòü ñòåïåíü çàìåùåíè  ïðîäóêòà è âàðüèðîâàòü åå â øèðîêèõ
ïðåäåëàõ. Äë  ïîëó÷åíè  ïðîèçâîäíûõ ïîëèñàõàðèäîâ ïðèãîäíû, êðîìå òîãî,
ìíîãîñòóïåí÷àòûå ðåàêöèè, êîãäà óæå êàíîíèçèðîâàííûé àìèíîôóíêöèîíàëèçèðîâàííûé
ïðîäóêò ñíîâà ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ â âûøåíàçâàííûõ óñëîâè õ. Îáðàáîòêó
ïðîäóêòà ðåàêöèè îñóùåñòâë þò îáû÷íûì ñïîñîáîì õèìèè ïîëèìåðîâ, ïðè÷åì
íèçêîìîëåêóë ðíûå ïîáî÷íûå ïðîäóêòû è îñòàòêè ðåàãåíòîâ îòäåë þò äèàëèçîì èëè
ïðîìûâêîé èëè ïåðåîñàæäåíèåì èç âîäû â îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîðèòåëü.

Ñòåïåíü çàìåùåíè  ðàññ÷èòûâàþò ïîñðåäñòâîì íàéäåííîãî ýëåìåíòíûì àíàëèçîì
ñðåäíåãî àçîòíîãî ïîêàçàòåë  ïî ñëåäóþùåé ôîðìóëå:

Êðîìå òîãî, äë  îïðåäåëåíè  ñòåïåíè çàìåùåíè  (DS) ïðèãîäíû ñîäåðæàùèåñ  â
ñîåäèíåíè õ ïðîòèâîèîíû, òàêèå êàê õëîðèä, è ßÌÐ-ñïåêòðû.

Íèæåñëåäóþùèå ïðèìåðû îñóùåñòâëåíè  ñëóæàò áîëåå ïîäðîáíîìó ïî ñíåíèþ
èçîáðåòåíè , îäíàêî îíè íå äîëæíû îãðàíè÷èâàòü èçîáðåòåíèå.

Ïðèìåðû îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
1. Ïîëó÷åíèå ñîåäèíåíèé ïî ãåòåðîãåííîé ðåàêöèè â ñðåäå ýòàíîë/åäêèé íàòð/âîäà
20 ã ïîëèñàõàðèäà (âèä ïîëèñàõàðèäà ñìîòðè â íèæåñëåäóþùåé Òàáëèöå 2)

ñóñïåíäèðóþò â 80 ìë ýòàíîëà. Ê ýòîé ñóñïåíçèè ïî êàïë ì ïðèáàâë þò ðàñòâîð 10,85 ã
åäêîãî íàòðè  â 28 ìë âîäû è 80 ìë ýòàíîëà, à òàêæå ðàñòâîð 0,246 ìîëü QUAB® 188 (69%-
íûé âîäíûé ðàñòâîð). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ.
Ïðîäóêò íåéòðàëèçóþò 0,1 í. HCl, ïîäâåðãàþò äèàëèçó è ñóøàò âûìîðàæèâàíèåì.
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Âûõîä ïðîäóêòà ñîñòàâèë 95% (íà äîñòèãíóòóþ ñòåïåíü çàìåùåíè ).
Ýëåìåíòíûé àíàëèç: N % 3,51.
Ñðåäí   ñòåïåíü çàìåùåíè  (DSN)=0,66

Òàáëèöà 2
Ãåòåðîãåííîå êàòèîíèçèðîâàíèå

Ðåàãåíòû Ñòåïåíü çàìåùåíè 

Ïîëèñàõàðèä Òèï Ìîë ðíîå ñîîòíîøåíèå AGU:ðåàãåíò Ïðîäóêò

Hylon QUAB® 188 1:3 Í1(466) 0,50

Hylon QUAB® 188 1:2 Í2 0,66

(KS005)

Àìèîêà QUAB® 188 1:3 WM1 0,14

- (505)

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë QUAB® 188 1:3 Ð11(491) 0,34

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë QUAB® 188 1:3 Ð21(469) 0,58

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë QUAB® 188 1:3,25 W1(527) 0,99

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë QUAB® 188 1:2 W3(571) 0,61

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë 2 1:5 W4 0,72

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë 2 1:10 W5 0,81

1ðàçëè÷íà  êîíöåíòðàöè  åäêîãî íàòðè 
2ðåàãåíò: Cl-CH2-CH2-N(C2H5)H2Cl

2. Âçàèìîäåéñòâèå ïîëèñàõàðèäîâ â âîäíîì ðàñòâîðå åäêîãî íàòðè 
20 ã ïîëèñàõàðèäà (âèä ïîëèñàõàðèäà ñìîòðè â íèæåñëåäóþùåé Òàáëèöå 3)

ñóñïåíäèðóþò â ðàñòâîðå åäêîãî íàòðè  (0,5 ã åäêîãî íàòðè  â 100 ìë âîäû). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ. Ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå ïî êàïë ì ïðèáàâë þò 0,123 ìîëü QUAB®

151 èëè â ñëó÷àå ðàñùåïëåííîãî êðàõìàëà Solamyl ïðèêàïûâàþò QUAB® 188. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû ñìåñü íåéòðàëèçóþò 0,1 í. HCl; çàòåì ïîäâåðãàþò äèàëèçó è ñóøàò
âûìîðàæèâàíèåì.

Âûõîä ïðîäóêòà ñîñòàâèë 98% (íà äîñòèãíóòóþ ñòåïåíü çàìåùåíè ).
Ýëåìåíòíûé àíàëèç: N % 3,34.
Ñðåäí   ñòåïåíü çàìåùåíè  (DSN)=0,60.

Òàáëèöà 3
Ãåòåðî-ãîìîãåííîå êàòèîíèçèðîâàíèå

Ðåàãåíòû Ñòåïåíü çàìåùåíè 

Ïîëèñàõàðèä Òèï Ìîë ðíîå ñîîòíîøåíèå AGU: ðåàãåíò Ïðîäóêò

Hylon QUAB® 151 1:1 H3(477) 0,40

Hylon QUAB® 151 1:2 H4(KS006) 0,92

Àìèîêà QUAB® 151 1:0,5 WM2(503) 0,38

Àìèîêà QUAB® 151 1:1 WM3(501) 0,60

Àìèîêà QUAB® 151 1:2 WM4(502) 0,92

Ìàèñîâûé êðàõìàë QUAB® 151 1:0,5 M1(517) 0,35

Ìàèñîâûé êðàõìàë QUAB® 151 1:1 M21(516) 0,55

Ìàèñîâûé êðàõìàë QUAB® 151 1:1 Ì31(519) 0,72

Ìàèñîâûé êðàõìàë QUAB® 151 1:2 Ì4(515) 1,03

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë QUAB® 151 1:3 P3(KS016) 0,69

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë QUAB® 151 1:2 P4(KS013) 1,05

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë QUAB® 151 1:0,5 W4 (520) 0,39

Solamyl QUAB® 188 1:2 S11(554) 0,68

Solamyl QUAB® 188 1:3 S2(555) 0,76

Solamyl QUAB® 188 1:2 S31(568) 0,80

1 ðàçëè÷íà  êîíöåíòðàöè  åäêîãî íàòðè 

3. Ãîìîãåííà  ðåàêöè  â äèìåòèëñóëüôîêñèäå (ÄÌÑÎ)
15 ã ïîëèñàõàðèäà (âèä ïîëèñàõàðèäà ñìîòðè â íèæåñëåäóþùåé Òàáëèöå 4)

ñóñïåíäèðóþò â äèìåòèëñóëüôîêñèäå (ÄÌÑÎ) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è íàãðåâàþò äî
80°Ñ, ïðè ýòîì ïîëèñàõàðèä ðàñòâîð åòñ . Ðàñòâîð îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû
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è ïðèáàâë þò 0,5 ã åäêîãî íàòðè , ðàñòâîðåííîãî â 20 ìë âîäû. Çàòåì ïðè ïåðåìåøèâàíèè
ïðèêàïûâàþò 0,0925 ìîëü QUAB® 151. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â
òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ñìåñü íåéòðàëèçóþò 0,1 í.
HCl, à çàòåì ïîäâåðãàþò äèàëèçó è ñóøàò âûìîðàæèâàíèåì.

Âûõîä ïðîäóêòà ñîñòàâèë 99% (íà äîñòèãíóòóþ ñòåïåíü çàìåùåíè ).
Ýëåìåíòíûé àíàëèç: N % 3,22.
Ñðåäí   ñòåïåíü çàìåùåíè  (DSN)=0,57

Òàáëèöà 4
Ãîìîãåííîå êàòèîíèçèðîâàíèå

Ðåàãåíòû Ñòåïåíü çàìåùåíè 

Ïîëèñàõàðèä Òèï Ìîë ðíîå ñî îòíîøåíèå AGU:ðåàãåíò Ïðîäóêò

Hylon QUAB® 151 1:3 Í(436) 0,55

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë QUAB® 151 1:1 Ð5(KS9) 0,42

Àìèîêà QUAB® 151 1:1 WM5(504) 0,57

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë QUAB® 151 1:1 W5(531) 0,41

Ìàèñîâûé êðàõìàë QUAB® 151 1:1 Ì5(532) 0,40

Solamyl QUAB® 151 1:1 S4(588) 0,60

4. Êàòèîíèçèðîâàíèå â íåñêîëüêî ñòàäèé
5 ã êàòèîíèçèðîâàííîãî ïîëèñàõàðèäà (âèä ïîëèñàõàðèäà ñìîòðè â íèæåñëåäóþùåé

Òàáëèöå 5) ñóñïåíäèðóþò â ðàñòâîðå åäêîãî íàòðè  (0,5 ã åäêîãî íàòðè  â 100 ìë âîäû).
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå ïðèêàïûâàþò

0,2 ìîëü QUAB® 151. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ.
Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ñìåñü íåéòðàëèçóþò 0,1 í. HCl, à çàòåì
ïîäâåðãàþò äèàëèçó è ñóøàò âûìîðàæèâàíèåì.

Âûõîä ïðîäóêòà ñîñòàâèë 95% (íà äîñòèãíóòóþ ñòåïåíü çàìåùåíè ).
Ýëåìåíòíûé àíàëèç: N % 5,11.
Ñðåäí   ñòåïåíü çàìåùåíè  (DSN)=1,32

Òàáëèöà 5
Êàòèîíèçèðîâàíèå â íåñêîëüêî ñòàäèé

Êàòèîíèçèðîâàííûé êðàõìàë Ðåàãåíò Ñòåïåíü çàìåùåíè  DSN

Ïîëèñàõàðèä Èñõîäíà  DS Òèï Ìîëüíîå ñîîòíîøåíèå AGU:ðåàãåíò Ïðîäóêò

Hylon 0,40 QUAB® 151 1:2 Í6(479) 0,90

Hylon 0,80 QUAB® 151 1:1,5 Í7(498) 1,10

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë 0,77 QUAB® 151 1:2 Ð6(506) 1,18

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë 0,42 QUAB® 151 1:10 Ð7(597) 1,32

Àìèîêà 0,60 QUAB® 151 1:10 WM6(598) 1,25

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë 0,41 QUAB® 151 1:10 W6(603) 1,16

Ïøåíè÷íûé êðàõìàë 0,88 QUAB® 151 1:10 W7(602) 1,41

Ìàèñîâûé êðàõìàë 0,55 QUAB® 151 1:10 Ì6(600) 1,13

Êàðòîôåëüíûé êðàõìàë 1,32 QUAB® 151 1:15 Ð8 1,80

Ìàèñîâûé êðàõìàë 1,13 QUAB® 151 1:10 Ì7 1,65

Solamyl 0,80 QUAB® 151 1:2 S5(610) 0,91

5. Îïðåäåëåíèå àíòèáàêòåðèàëüíîé/àíòèìèêðîáíîé àêòèâíîñòè ñîåäèíåíèé â îòíîøåíèè
ãðàìïîëîæèòåëüíûõ è ãðàìîòðèöàòåëüíûõ áàêòåðèé è äðîææåé

Àíòèáàêòåðèàëüíà  àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé â îòíîøåíèè Staphylococcus aureus SG 511,
S.aureus 134/93 (ïîëèóñòîé÷èâûå) è Mycobacterium vaccae IMET 10670 èñïûòûâàëè
ïîñðåäñòâîì îïðåäåëåíè  ìèíèìàëüíûõ èíãèáèðóþùèõ êîíöåíòðàöèé (ÌÈÊ) â èñïûòàíèè ñ
ðàçâåäåíèåì â ìèêðîáóëüîíå Ìþëëåðà-Õèíòîíà (DIFCO) â ñîîòâåòñòâèè ñ ðåêîìåíäàöè ìè
NCCLS [National Committee for Clinical Laboratory Standards: Methods for dilution
antim-icrobial susceptibility tests for bacteria that grow aerobically; 4th Ed.; Villanova, Ed.;
Approved standard Document M7-A4. NCCLS, (1997)]. Ðåçóëüòàòû ïðåäñòàâëåíû â Òàáëèöå
6.

Òàáëèöà 6
Àíòèáàêòåðèàëüíà  àêòèâíîñòü
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Îáðàçåö Ñòåïåíü çàìåùåíè  DSN ÌÈÊ, [ìã/ë]

Staphylococcus aureus Mycobacterium vaccae IMET 10670

SG511 134/93

Í4 KS006 0,92 15,6 15,6 7,8

Í7 498 1,10 15,6 15,6 7,8

WM 4 502 0,92 31,25 62,5 15,6

Ì3 519 0,72 15,6 62,5 7,8

Ì4 515 1,03 31,25 62,5 15,6

Ð3 016 0,69 31,25 62,5 7,8

Ð4 013 1,05 15,6 125 3,9

W2 567 0,57 62,5 62,5 15,6

W3 571 0,61 31,25 31,25 7,8

W1 527 0,99 31,25 31,25 15,6

S1 554 0,68 31,25 62,6 15,6

S2 555 0,76 15,6 31,25 7,8

S3 568 0,80 15,6 15,6 7,8

6. Îïðåäåëåíèå ïðîòèâîâèðóñíîãî äåéñòâè  â îòíîøåíèè âèðóñà ïðîñòîãî ãåðïåñà òèïà 1
(ÂÏÃ-1)

Ïåðåä èñïûòàíèåì ïðîòèâîâèðóñíîé àêòèâíîñòè îïðåäåë ëè 50%-íóþ öèòîòîêñè÷íóþ
êîíöåíòðàöèþ (CC50) â êëåòêàõ ïî÷êè çåëåíîé îáåçü íû (ÇÎÏ) äë  òîãî, ÷òîáû ìîæíî
áûëî èñêëþ÷èòü íåñïåöèôè÷íûå äåéñòâè  âåùåñòâà. Äë  ýòîãî êëåòêè ÇÎÏ çàñåâàþò â
ìèêðîòèòåðíûå ïëàñòèíû ñ ñåðèåé ðàçáàâëåííîãî âåùåñòâà (ôàêòîð 2) (Schmidtke et al.;
J.Virol Meth. 95, 2001, 133). Ïîñëå 72 ÷àñîâ èíêóáàöèè îñóùåñòâë ëè îêðàøèâàíèå
êëåòîê ðàñòâîðîì êðàñèòåë  êðèñòàëëè÷åñêèé ôèîëåòîâûé â ìåòàíîëå. Ïîñëå âûäåëåíè 
èç ðàñòâîðà êðàñèòåë  èçìåð þò îïòè÷åñêóþ ïëîòíîñòü îòäåëüíûõ óãëóáëåíèé â
ïëàñòèí÷àòîì ôîòîìåòðå ôèðìû Dynatech (550/630 íì) è ñðàâíèâàþò ñî ñðåäíèì
ïîêàçàòåëåì øåñòè íåîáðàáîòàííûõ êîíòðîëüíûõ îáðàçöîâ êëåòîê, êîòîðûé ïðèíèìàþò çà
100%. CC50 ïðåäñòàâë åò ñîáîé êîíöåíòðàöèþ âåùåñòâà â òî÷êå ïåðåñå÷åíè  êðèâîé
ýêñòèíêöèè ñåðèè ðàçáàâëåíèé ñ 50%-íîé ëèíèåé ñðåäíåãî ïîêàçàòåë  êîíòðîë .
Ïðîòèâîâèðóñíîå äåéñòâèå ñîåäèíåíèé â îòíîøåíèè ÂÏÃ-1 èñïûòûâàëè â òåñòå íà
öèòîïàòè÷åñêèé ýôôåêò èíèáèðîâàíè  (zpE-Hemmtest) â êëåòêàõ ïî÷êè çåëåíîé îáåçü íû è
îïðåäåë ëè 50%-íóþ äîçó èíãèáèðîâàíè  (IC50) (Schmidtke et al.; J.Virol Meth. 95,
2001, 133). Ðàññ÷èòûâàëè èíäåêñ ñåëåêòèâíîñòè êàê ÷àñòíîå îò ÑÑ50 è IC50 (Òàáëèöà 7).
Èñõîäíûå ñîåäèíåíè  (QUAB-ðåàãåíòû èëè íåìîäèôèöèðîâàííûå êðàõìàëû) íå ïîêàçàëè
íèêàêîãî ïðîòèâîâèðóñíîãî äåéñòâè  (ðåçóëüòàòû íå ïðåäñòàâëåíû).

Òàáëèöà 7
Ïðîòèâîâèðóñíà  àêòèâíîñòü

Îáðàçåö Ñòåïåíü çàìåùåíè  DSN ÑÑ50 (ìêã/ìë) â ÇÎÏ-êëåòêàõ IC50 (ìêã/ìë) â îòíîøåíèè ÂÏÃ-1 Èíäåêñ ñåëåêòèâíîñòè (CC50/IC50)

Í3 477 0,40 áîëüøå 200 8,54 áîëüøå 23,42

Í1 466 0,50 áîëüøå 200 5,11 áîëüøå 39,14

Í2 005 0,66 áîëüøå 200 7,07 áîëüøå 28,29

WM 2 503 0,38 áîëüøå 200 7,05 áîëüøå 28,37

Ì1 517 0,35 áîëüøå 200 7,84 áîëüøå 25,51

Ð1 491 0,34 áîëüøå 200 10,15 áîëüøå 19,70

W4 520 0,39 áîëüøå 200 10,55 áîëüøå 18,96

S1 554 0,68 141,54 3,59 39,43

7. Îïðåäåëåíèå ìåõàíèçìà äåéñòâè  â ìîäèôèöèðîâàííîì òåñòå äë  îïðåäåëåíè 
óìåíüøåíè  ï òåí (plaque reduction test)

Èññëåäîâàíèå ìåõàíèçìà äåéñòâè  âåùåñòâà ïðîâîäèëè ñ ÷óâñòâèòåëüíûì ê àöèêëîâèðó
è ôîñôîíîìóðàâüèíîé êèñëîòå ÂÏÃ-1 øòàììîì Kupka â ìîäèôèöèðîâàííîì òåñòå äë 
îïðåäåëåíè  óìåíüøåíè  ï òåí, íàïðèìåð, ñ ñîåäèíåíèåì Ì 1 (Schmidtke et al.; J.Virol
Meth. 95, 2001, 133). Ïðè ýòîì îñóùåñòâë ëè äîáàâëåíèå âåùåñòâà â ðàçëè÷íûõ
êîíöåíòðàöè õ:

1. òîëüêî ê íå ñîäåðæàùåìó êëåòîê âèðóñó (106 pfu/ml), êîòîðûé çàòåì èíêóáèðîâàëè ñ
ñîåäèíåíèåì ïðè òåìïåðàòóðå 37°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ è èñïîëüçîâàëè ïîñëå ðàçâåäåíè 
âåùåñòâà â òåñòå äë  îïðåäåëåíè  óìåíüøåíè  ï òåí: îòñóòñòâèå óìåíüøåíè 
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òðîìáîöèòîâ â îáëàñòè äîç 6,25-25 ìêã/ìë (ðåçóëüòàòû íå ïðåäñòàâëåíû);
2. òîëüêî â àãàð: îòñóòñòâèå óìåíüøåíè  òðîìáîöèòîâ â îáëàñòè äîç 6,25-25 ìêã/ìë

(ðåçóëüòàòû íå ïðåäñòàâëåíû);
3. òîëüêî âî âðåì  îäíî÷àñîâîé àäñîðáöèè ïðè 4°Ñ â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ (3,12-12,5

ìêã/ìë) è
4. 1,2 è 4 ÷àñà ïåðåä äîáàâëåíèåì âèðóñà (3,12-12,5 ìêã/ìë).
Ðåçóëüòàòû èññëåäîâàíèé ìåõàíèçìà äåéñòâè  ïîêàçûâàþò, ÷òî ñîåäèíåíè  ïî

èçîáðåòåíèþ íå äåéñòâóþò íà âèðóñ, òàê êàê èíàêòèâèðîâàíèå íå ñîäåðæàùåãî êëåòîê
âèðóñà íå ìîãëî áûòü óñòàíîâëåíî. Óñëîâèåì äë  èíãèáèðîâàíè  ðåïëèêàöèè
(âîñïðîèçâåäåíè ) âèðóñà ãåðïåñà  âë åòñ , ñêîðåå, ïðèñóòñòâèå âåùåñòâà ïåðåä èëè âî
âðåì  àäñîðáöèè âèðóñà íà èñïûòóåìûõ êëåòêàõ.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðèìåíåíèå êðàõìàëîâ, çàìåùåííûõ ïðèñîåäèíåííûìè ïîñðåäñòâîì ëèíêåðà

÷åòâåðòè÷íûìè àììîíèåâûìè ãðóïïàìè ñî ñòåïåíüþ çàìåùåíè  îò 0,4 äî 3,0, äë  ëå÷åíè 
èíôåêöèîííûõ çàáîëåâàíèé.

2. Ïðèìåíåíèå êðàõìàëîâ ïî ï.1, ïðè÷åì ñòåïåíü çàìåùåíè  ñîñòàâë åò îò 0,6 äî 1,8.
3. Ïðèìåíåíèå êðàõìàëîâ ïî ï.1, ïðè÷åì ïðåäñòàâë þò ñîáîé âåùåñòâà, òàêèå êàê

êàðòîôåëüíûé, ïøåíè÷íûé, ìàèñîâûé è ðèñîâûé êðàõìàëû, õèìè÷åñêè èëè ýíçèìàòè÷åñêè
÷àñòè÷íî ãèäðîëèçîâàííûé êðàõìàë èëè êðàõìàë, ïîëó÷åííûé èç ãåíåòè÷åñêè èçìåíåííûõ
ðàñòåíèé.

4. Ïðèìåíåíèå êðàõìàëîâ ïî ï.1, ïðè÷åì ëèíêåðàìè, ïîñðåäñòâîì êîòîðûõ ÷åòâåðòè÷íûå
àììîíèåâûå ãðóïïû ñâ çàíû ñ ïîëèñàõàðèäîì,  âë þòñ , ïðè íåîáõîäèìîñòè, çàìåùåííûå
ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïîé àëêèëåíîâûå ãðóïïû ñ 2-4 àòîìàìè óãëåðîäà.

5. Ïðèìåíåíèå êðàõìàëîâ ïî ï.1 äë  ëå÷åíè  âèðóñíûõ è áàêòåðèàëüíûõ èíôåêöèîííûõ
çàáîëåâàíèé.
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