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Введение.

Я ученица 11 лицейского химико – биологического класса.  В будущем хочу стать врачом, поэтому данная тема реферата  была выбрана, не случайна. Для современных врачей и фармацевтов изучение органической химии имеет большое значение, так как многие лекарственные препараты имеют органическую природу.                                                                                                                 Поэтому   целью моей работы является  исследование   свойств                лекарственных препаратов : растворимости, механической прочности, реакционной способности, влияние  их на человека и окружающую среду. 

Препараты имеют органическую природу. 
Органическая химия теснейшим образом связана с медициной. Огромное количество разнообразных лекарственных средств (свыше 12 тыс.), которыми располагает сегодня медицина, в подавляющем большинстве органические соединения. Химики-органики в содружестве с медиками, микробиологами и фармацевтами смогли не только устано​вить строение многих природных соединений, используемых в медицине, но и синтезировать некоторые из них. Наряду с этим химики пошли по пути создания соединений, хотя и отличающихся от природных, но обладающих аналогичным, а часто и более эффективным действием. Более того, бы​ли получены новые лекарственные средства, которые не знает природа, но способные излечивать многие болезни.

Большую роль в медицине играют синтетические поли​мерные материалы. Из них делают многое: от одноразовых шприцов до искусственных клапанов сердца. 
Какие бывают лекарства и почему они лечат

Лекарства бывают разные. Сколько болезней, столько и лекарств. Часто бывает и так, что одно и то же заболевание лечат многими лекарствами. Обычно лекарственные средства классифицируют по их основному лечебному действию. Одни ле​карственные средства обладают противомикробным действием (например, сульфаниламидные препараты: белый стрептоцид, нор​сульфазол, сульфален, фталазол, сульфадимезин и др.). С их по​мощью удается побороть многие инфекционные заболевания (вос​паление легких, ангины и т. д.). Другие лекарства помогают снять боль, но не вызывают потери сознания (например, ацетилсали​циловая кислота, или аспирин, парацетамол, анальгин и др.). Существуют лекарства, которые воздействуют на сердце и кро​веносные сосуды (нитроглицерин, анаприлин, дибазол и др.). Получены антигистаминные для лечения аллергических заболе​ваний, противоопухолевые для лечения злокачественных новооб​разований и даже психофармакологические препараты, влияю​щие на психическое состояние человека.

В большинстве своем лекарственные препараты редко быва​ют простыми веществами. Чаще это сложные по химическому строению органические вещества или их смеси. И хотя число лекарственных препаратов огромно, мы ограничимся рассказом только о двух самых известных и часто применяемых лекарст​вах — аспирине и белом стрептоциде.

Едва ли найдется человек, который не знаком с аспирином (правильнее: ацетилсалициловая кислота). Это вещество не об​наружено в природе. Аспирин впервые синтезировал немецкий химик Ш. Герхард в 1853 г. путем ацетилирования салициловой кислоты уксусным ангидридом:
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Однако в течение 40 лет эта реакция не привлекала к себе вни​мания, и только в 1893 г. другой известный немецкий химик — Ф. Гофман подарил миру это замечательное лекарство. Аспирин обладает обезболивающим, жаропонижающим, противовоспали​тельным и противоревматическим действием.

Механизм действия аспирина на организм до сих пор окон​чательно не выяснен. Он не растворяется в кислой среде же​лудка и попадает в кишечник практически неизмененным. В ще​лочной среде кишечника аспирин растворяется, и в результате диссоциации образуется ацетилсалицилат-ион. Затем под дей​ствием щелочной среды этот анион начинает медленно гидроли-зоваться, образуя салицилат- и ацетат-ионы:
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Долгое время выяснялся вопрос о том, какой из этих анионов является более активным в организме. Этот вопрос не решен и сегодня. Дело в том, что аспирин обладает полифункциональным действием, и вряд ли можно ожидать, что, скажем, его боле​утоляющие и противоревматические действия будут одинаковы​ми по силе и вызываться одним и тем же анионом. И тем не менее исследования продолжаются.Аспирин — замечательное лекарство. Но безвредно ли оно? Заметим, что безвредных лекарств вообще не бывает. Что же касается аспирина, то вы должны знать: его нельзя принимать на пустой желудок. Аспирин может вызвать внутрижелудочное кровотечение. Но если нужно срочно прибегнуть к аспирину, то запейте его хотя бы стаканом молока.

Приведем пример другого лекарственного средства, действие которого на болезнетворные микроорганизмы достаточно хорошо изучено. Таким соединением является и-аминобензолсульфамид (белый стрептоцид). Он относится к многочисленному классу

сульфаниламидных препаратов. Другие лекарственные соедине​ния этого класса в химическом отношении могут рассматривать​ся как производные белого стрептоцида.

Впервые белый стрептоцид был синтезирован в 1908 г. Вна​чале его использовали в качестве промежуточного продукта при получении красителей. Исходными продуктами для синтеза белого стрептоцида являются ацетанилид и хлорсульфоновая кислота. Из них вначале образуется хлорангидрид ацетилсульфа-ниловой кислоты, который при обработкеаммиаком дает белый стрептоцид: [image: image3.png]Cl-SO, HCOCH, —=
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Как и в случае аспирина, после синтеза белого стрептоцида проходит несколько лет. Только в 1936 г. было опубликовано со​общение о том, что белый стрептоцид способен излечивать са-

мые разные инфекционные заболевания, часто смертельные для человека. Он обладает противомикробным действием и излечи​вает ангины, малярию, туберкулез, воспаление легких, скарла​тину и другие инфекционные заболевания.

Как же действует молекула белого стрептоцида на бактерию, убивая ее и в то же время не принося вреда живой клетке ор​ганизма? В данном случае происходят действия, почти как в ро​манах А. Кристи.

Было установлено, что для жизнедеятельности многих микро​организмов необходима «-аминобензойная кислота, которая вхо​дит в состав витамина — фолиевую кислоту. Этот витамин чрезвычайно важен для жизнедеятельности бактерий. Без фоли-евой кислоты бактерии не могут размножаться. И тут оказыва​ется, что молекула белого стрептоцида по химическому строе​нию очень похожа на молекулу л-аминобензойной кислоты. Но только похожа! Значит, она не может служить истинным «стро​ительным материалом» для молекулы фолиевой кислоты. А поскольку фолиевая кислота не синтезируется в организме человека, а поступает с пищей, то появляется возможность «обмануть» бактерии — «подсунуть» им другой продукт. Если принять лекарство — белый стрептоцид, то он вместо п-амино-бензойной кислоты включается в синтез фолиевой кислоты. В результате вместо фолиевой кислоты образуется ее «ложная» разновидность, которая для бактерий уже не может служить фактором роста. Развитие бактерий в организме прекращается. Ловко, не правда лир Посмотрите на структурные формулы на​стоящей фолиевой кислоты и другой — «ложной», которая яви​лась причиной гибели бактерий:
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Старайтесь не оказаться на месте этих бактерий, когда вме​сто качественной пищи и напитков вам подсовывают их сурро​гаты. Да еще по истечении срока годности.

Лекарственные средства, действующие на центральную нервную систему.

1 Средства для наркоза. 
Для общего обезболивания в современной анестезиологии применяют различные лекарственные вещества. В процессе подготовки к операции проводится премедикация, включающая название большому успокаивающих, анальгетических, холинолитических, сердечно-сосудистых и других препаратов. Применение этих средств имеет целью ослабить отрицательное влияние на организм эмоционального стресса, предшествующего операции, и предупредить возможные побочные явления, связанные с наркозом и   хирургическим вмешательством. Премедикация облегчает проведение наркоза: возможно уменьшение концентрации или дозы применяемого накотического средства,менее выражена фаза возбуждения и др. Наркоз также осуществляется с помощью различных лекарственных средств. Для введения в наркоз чаще применяют неингаляционные наркотические вещества, вводимые внутривенно или внутримышечно, а основной наркоз осуществляется ингалиционными  или неингалиционными нарктическими веществами и может быть однокомпонентным или многокомпонентным. Вводный наркоз может осуществляться также соответствующими концентрациями ингалиционных наркотиков. Вовремя наркоза используют ряд других фармакологических веществ: анальгетики, ганглиоблокаторы, миореласанты, сердечно-сосудистые средства и др., способствующие сохранению функций организма на наиболее физиологическим уровне. При выходе из наркоза также используют ряд лекарсвенных  веществ: декураризирующие средства, анальгетики и др. Применение в анестезиологии современного арсенала лекарств облегчает проведение хирургических операций, сокращает их длительность, расширяет возможности хирургического лечения различных заболеваний, снижает степень риска для больного при проведении сложных хирургических вмешательств. Средства, применяемые для наркоза, в зависимости от их физико-химических свойств и способов применения деля на ингаляционные и неингаляционные. Одним из средств применяемым для ингаляционного наркоза является фторотан . Это бесцветная, прозрачная, подвижная, легко летучая жидкость с запахом, напоминающим хлороформ, сладким и жгучим вкусом. Фторотан является мощным наркотическим  средством, что позволяет использовать его самостоятельно для достижения хирургической стадии наркоза. Хранить его следует в прохладном сухом месте, защищенном от света. Так же для наркоза применяются эфир, хлороформ, хлорэтил, закись азота, циклопропан.                      

2 Снотворные средства. Барбитураты

Барбитуровая кислота является основой структуры многочисленных современных снотворных, наркотических и противосудорожных средств. Барбитуровая кислота снотворного действия не оказывает, этой способностью обладают ее производные, получаемые путем замещения атомов водорода у углерода в положении 5 различными органическими радикалами. Производные барбитввуровой кислоты в воде мало растворимы, но хорошей растворимостью обладают их натриевые соли.

Барбитураты оказывают тормозящее врлияние на центральную нервную систему и используются в медицине в качестве успокаивающих, снотворных и противосудорожных средств. Сон вызываемый барбитуратами по своему течению отличается от естественного сна. Барбитураты  облегчают засыпание, но меняют фазовую струкрптуру сна: укорачивают продолжительность так называемого парадоксального сна. Разные барбитураты  обладают разной продолжительностью, что связано  с особенностями их связывания с глобулинами плазмы. Вводятся они внутрь, внутримышечно, внутривенно и ректально. Выводятся из организма преимущественно почками. Барбитураты являются эффективными снотворными средствами, и могут вызвать побочные  явления: может развиться привыкание, и для получения снотворного эффекта требуется увеличение дозы. При длительном систематическом приеме могут развиться явления физической и психологической зависимости, поэтому барбитураты следует применять строго по показаниям или назначению врача.

Одним из барбитуратов является барбитал- это белый кристаллический порошок слабо горького вкуса, без запаха. Мало растворим в холодной воде, растворим в спирте, легко растворим в растворах щелочей.Барбитал оказывает  успокаивающие и снотворное действие, вызывает глубокий и устойчивый сон. При назначении препарата нужно учитывать медленность его расщепления и выведения из организма, не рекомендуется принимать препарат длительное время. Так же к барбитуратам относятся фенобарбитал, барбамил, этаминал-натрий и циклобарбитала
3 Психотропные препараты. 
' Первые современные психотропные препараты были созданы в начале 50-х годов нашего столетия. До этого арсе​нал средств, применяемых для лечения психических заболеваний, был весьма ограниченным и малоспецифичным. Ос​новными препаратами, используемыми для этой цели, были снотворные и седативные средства, инсулин, кофеин; для судорожной терапии шизофрении применялся коразол. При неврастени​ческих расстройствах использовались главным образом бромиды, седативные средства растительного происхождения, снотворные в малых (седативных) дозах.
В 1952 г была обнаружена специ​фическая эффективность хлорпромазина (аминазина) и резерпина при лечении психических заболеваний. Вскоре были синтезированы и изучены многочислен​ные аналоги аминазина и резерпина и было показано, что производные этих и других классов химических соединений могут оказывать благо​приятное действие при лечении шизо​френии и других психозов, маниакаль​ных синдромов, депрессивных состоя​ний, невротических расстройств, острых алкогольных психозов и других наруше​ний функций центральной нервной си​стемы
Раздел фармакологии, занимающий​ся изучением этих веществ, получил название «психофармакология», а пре​параты указанного типа действия стали называться «психофармакологическими средствами», или «психотропными пре​паратами»
В настоящее время под психо​фармакологическими средствами под​разумевают широкий круг веществ, ока​зывающих влияние на психические функции, эмоциональное состояние и поведение Многие из них нашли ши​рокое применение в качестве психотроп​ных препаратов
Вскоре после открытия первых пси​хотропных препаратов была предпри​нята попытка их классификации. Пер​воначально была предложена класси​фикация для препаратов с преиму​щественным депримирующим, успокаи​вающим действием. Конгресс пси​хиатров в Цюрихе в 1957 г. предложил
разделить эти препараты на две группы: а) нейролептические вещества, приме​няемые преимущественно при тяжелых нарушениях деятельности центральной нервной системы (психозах), и б) транк​вилизирующие вещества, применяемые при менее выраженных нарушениях функций центральной нервной системы, главным образом при неврозах с со​стоянием психического напряжения и страха. К нейролептическим веществам по этой классификации относятся ами​назин и другие производные фенотиа-зина и резерпин; к транквилизато​рам — производные                                                                                                                                       пропандиола (мепротан и др.) и производные ди-фенилметана (амизил и др.).
Нейролептические вещества перво​начально назывались «нейроплегика-ми». Термин «neuroplegica» (средства, блокирующие нервную систему) был предложен для обозначения веществ, вызывающих «регулируемое торможе​ние нейровегетативной системы» и при​меняемых при искусственном сне с охлаждением организма (гибернация). Это более широкий термин, чем «се​дативные средства»: под ним подразу​мевают средства, оказывающие мно​гогранное действие на функции цент​ральной и вегетативной нервной систе​мы. Это действие приводит к блокаде автономной системы, к «экономному» состоянию организма с пониженным об​меном, расслаблением мышц, сумереч​ным состоянием, напоминающим наркоз (А. Лабори, П. Гюгенар) Термин «транквилизаторы» соответствует по​нятию «успокаивающие средства». Тран​квилизаторы обозначались также как «атарактики», «антифобические средст​ва», «анксиолитические вещества» и др. Греческое слово «ataraxia» означает «спокойствие духа», «равнодушие» (от​сюда «ataractica»). Термин «antiphobica», или «anxiolytica», связан со способ​ностью некоторых препаратов оказы​вать успокаивающее действие при па​тологических состояниях, сопровож​дающихся страхом и эмоциональной напряженностью.
В 1966 г. научная группа Всемир​ной организации здравоохранения пред​ложила для психотропных препаратов следующую классификацию1. А) Ней​ролептики, они же «антипсихоти​ческие средства», ранее обозначавшие​ся «большие транквилизаторы», или «атарактики»; к ним относятся про​изводные фенотиазина, бутирофенона, тиоксантена, резерпин и подобные ему вещества. Эти вещества оказыва​ют терапевтический эффект при пси​хозах и других психических расстройст​вах. Характерно вызываемое этими веществами побочное действие — экстра​пирамидные симптомы. Б) Анксио-литические седативные сред​ства, ранее называвшиеся «малые транквилизаторы», понижающие пато​логический страх, напряжение, воз​буждение; они обычно обладают про-тивосудорожной активностью, не вы​зывают вегетативных и экстрапира​мидных побочных эффектов; могут вы​зывать привыкание. К ним относятся мепротан и его аналоги, производные диазепоксида (хлордиазепоксид и др.), а также барбитураты. В) Анти​депрессанты— вещества, применяе​мые при лечении патологических де​прессивных состояний. Иногда их на​зывают также «психическими энерги-заторами» и «тимолептиками». К ним относятся ингибиторы МАО, имизин и другие трициклические антидепрессанты Г) Психостимуляторы. К ним
относятся фенамин и его аналоги, ко​феин Д) Психодислептики (гал​люциногены), называемые также «пси-хозомиметическими веществами». К этой группе относятся диэтиламид ли-зергиновой кислоты, мескалин, пси-лоцибин и др.
С точки зрения практического меди​цинского применения наиболее целесо​образно делить психотропные препара​ты на следующие группы: а) нейро​лептические средства; 6) транквилиза​торы; в) седативные средства; г) анти​депрессанты ; д) психостимулирующие средства.
Каждую из этих групп делят на подгруппы в зависимости от химическо​го строения, механизма действия, фар​макологических свойств и терапев​тического применения входящих в эти группы препаратов.
В последние годы к указанным груп​пам прибавилась новая группа пси​хотропных средств, так называемых ноотропных препаратов, которые ус​ловно можно рассматривать как под​группу психостимуляторов (см.). Основ​ным препаратом этой группы является пирацетам (см.).
Психозомиметические вещества, или галлюциногены, широкого применения в качестве лекарственных средств не имеют.
Одним из психотропных препаратов является аминазин -
Белый или белый со слабым кре​мовым оттенком мелкокристаллический порошок. Слегка гигроскопичен. Тем​неет на свету. Очень легко растворим в воде. Порошок и водные растворы темнеют под влиянием света. .Растворы имеют кислую реакцию; рН 2,5 % раст​вора 3,5 — 5,5.

Стерилизацию водных растворов мож​но производить при +100°С в течение 30 мин, однако их обычно не стерили​зуют, так как они сами обладают бак​терицидными свойствами.

Растворы аминазина (и других фено-тиазиновых препаратов) несовместимы с растворами барбитуратов, карбонатов, раствором Рингера (образование осад​ков).

Аминазин является одним из основ​ных представителей нейролептиков. Не​смотря на появление многочисленных новых нейролептических препаратов, он продолжает широко применяться в ме​дицинской практике.

Одной из главных особенностей дей​ствия аминазина на центральную нерв​ную систему является относительно сильный седативный эффект. Нарастающее с увеличением дозы аминазина общее успокоение сопровождается уг​нетением условнорефлекторной деятель​ности и прежде всего двигательно-оборонительных рефлексов, умень​шением спонтанной двигательной ак​тивности и некоторым расслаблением скелетной мускулатуры; наступает со​стояние пониженной реактивности к эн​догенным и экзогенным стимулам; со​знание, однако, сохраняется. При боль​ших дозах может развиваться состоя​ние сна.

Аминазин усиливает действие сно​творных, наркотиков, анальгетиков, местноанестезирующих веществ. Дейст​вие противосудорожных средств под влиянием аминазина усиливается, но в отдельных случаях аминазин может вызвать судорожные явления.

Препарат оказывает сильное противорвотное действие и успокаивает икоту (см. также Этаперазин).

Аминазин оказывает гипотермическое действие, особенно при искусственном охлаждении организма. В отдельных же случаях у больных при парентеральном введении температура повышается, что связано с влиянием на центры термо​регуляции и частично с местным раз​дражающим действием.

Препарат обладает также умеренны​ми противовоспалительными свойст​вами, уменьшает проницаемость со​судов, понижает активность кининов и гиалуронидазы '.

Важным свойством аминазина явля​ется его блокирующее влияние на центральные адренергические и дофаминергические рецепторы. Он уменьша​ет или даже полностью устраняет повышение артериального давления и другие эффекты, вызываемые адренали-

ном и адреномиметическими вещест​вами. Гипергликемический эффект адре​налина аминазином не снимается. Силь​но выражено центральное адренолитическое действие. Блокирующее влияние на холинорецепторы выражено слабо. Относительно сильно проявляется ка-талептогенное действие.

Аминазин угнетает различные интеро-цептивные рефлексы, уменьшает про​ницаемость капилляров. Оказывает сла​бое противогистаминное действие.

Артериальное давление (систоличе​ское и диастолическое) под влиянием аминазина понижается, часто разви​вается тахикардия.

Основными особенностями аминазина являются его антипсихотическое дейст​вие и способность влиять на эмоцио​нальную сферу человека. При помощи аминазина удается купировать различ​ные виды психомоторного возбуждения, ослаблять или полностью купировать бред и галлюцинации, уменьшать или снимать страх, тревогу, напряжение у больных психозами и неврозами.

В психиатрической практике аминазин применяют при различных состояниях психомоторного возбуждения у больных шизофренией (галлюцинаторно-бре-довом, гебефреническом,* кататониче-ском синдроме), при хронических па​раноидных и галлюцинаторно-параноид-ных состояниях, маниакальном возбуж​дении у больных маниакально-депрес​сивным психозом, при психотических расстройствах у больных эпилепсией, при ажи гированной депрессии у боль​ных пресенильным, маниакально-деп​рессивным психозом, а также при других психических заболеваниях и неврозах, сопровождающихся возбуж​дением, страхом, бессонницей, на​пряжением, при острых алкогольных психозах.

Аминазин можно • применять как самостоятельно, так и в сочетании с другими психотропными препаратами (антидепрессантами, производными бу-тирофенона и др.).

Особенностью действия аминазина при состояниях возбуждения по срав​нению с другими нейролептиками (трифтазин, галоперидол и др.) явля​ется выраженный седативный эффект.

В неврологической практике аминазин назначают также при заболеваниях, сопровождающихся повышением мышеч​ного- тонуса (после мозгового инсульта и др.). Иногда применяют для купиро​вания эпилептического статуса (при не​эффективности других методов лечения). Вводят его для этой цели внутривенно или внутримышечно. Следует учиты​вать, что у больных эпилепсией ами​назин может вызвать учащение при​падков, однако обычно при назначении одновременно с противосудорожными препаратами он усиливает их действие.

Весьма эффективно применение ами​назина в сочетании с анальгетиками при упорных болях, в том числе при каузальгии, и в сочетании с барби​туратами — при упорной бессоннице.

Назначают аминазин внутрь (в виде драже), внутримышечно или внутри​венно (в виде 2,5 % раствора). При парентеральном введении эффект насту​пает быстрее и выражен сильнее. Внутрь рекомендуется назначать после еды (для уменьшения раздражающего дей​ствия на слизистую оболочку желудка). При внутримышечном введении добав​ляют к необходимому количеству раст​вора аминазина 2—5 мл 0,25—0,5%

раствора новокаина или изотонического раствора натрия хлорида. Раствор вво​дят глубоко в мышцы (в верхний на​ружный квадрант ягодичной области или в наружно-боковую поверхность бедра). Внутримышечные инъекции про​изводят не более 3 раз в сутки. Для внутривенного введения разводят необ​ходимое количество раствора аминазина в 10-20 мл 5% (иногда 20-40%) раствора глюкозы или изотонического раствора натрия хлорида, вводят мед​ленно (в течение 5 мин).

Дозы аминазина зависят от способа введения, показаний, возраста и со​стояния больного. Наиболее удобным и распространенным является прием аминазина.
Транквилизаторы.
Название «транквилизаторы» проис​ходит от латинского Tranqiullo(are) — делать спокойным, безмятежным. Это большая группа веществ, которые дей​ствуют успокаивающе на центральную нервную систему. В отличие от нейро​лептических веществ большинство транквилизаторов не оказывает вы​раженного антипсихотического эффекта. «Их действие, адресуясь главным обра​зом к психопатологическим расстройст​вам невротического уровня, в отличие от нейролептических средств способ​ствует устранению широкого круга невротических и неврозоподобных рас​стройств, уменьшая прежде всего эмо​циональную напряженность, тревогу и страх» (Г. Я. Авруцкий)'.

Ю. А. Александровский указывает, что «в процессе терапии транквили​заторами достаточно быстро подвер​гаются редукции различные эмоциональ​ные расстройства и прежде всего тре​вога и страх невротического проис​хождения, возникающие при отсутствии продуктивной психотической симптома» тики. В отличие от этого острые бре​довые, галлюцинаторные, аффективные и другие расстройства, сопровождаю​щиеся тревогой и страхом, при назна​чении транквилизаторов практически не редуцируются. В силу транквилизирую​щего эффекта лишь иногда может на​блюдаться временное уменьшение аф​фективной напряженности и незначи​тельное снижение интенсивности бредо​вых галлюцинаторных и других нару​шений»

Транквилизирующее действие отдель​ных препаратов сопровождается акти​вирующим или седативным эффектом. Большинство транквилизаторов оказы​вает наряду с транквилизирующим эф​фектом выраженное в разной степени мышечнорасслабдяющее и противосудорожное действие. Мышечнорасслабляющие свойства связаны с влиянием препаратов Современные транквилизаторы от​носятся по строению к различным хи​мическим группам. Основными пре​паратами являются: а) производные бензодиазепина (хлозепид, сибазон и др.); б) карбаматы пропандиола (меп-ротан, изопротан); в) производные ди-фенилметана (амизил и др.). Имеются также транквилизаторы других хими​ческих групп.

Механизмы действия транквилизато​ров недостаточно выяснены. Нейрофи​зиологические исследования свидетель​ствуют об уменьшении под влиянием транквилизаторов возбудимости под​корковых областей мозга (лимбической системы, таламуса, гипоталамуса), от​ветственных за осуществление эмо​циональных реакций, и торможении взаимодействия между этими структу​рами и корой мозга. Транквилизаторы оказывают также тормозящее влияние на полисинаптические спинальные реф​лексы, вызывая этим миорелаксацию.

Транквилизаторы нельзя назначать для приема до и во время работы водителям машин и лицам других про​фессий, требующих быстрой психиче​ской и двигательной реакции В исклю​чительных случаях, когда повышенная нервная возбудимость препятствует успешной производственной деятель​ности, иногда возможно назначение транквилизаторов при условии инди​видуального подбора препарата и его дозы л тщательного врачебного на​блюдения за больным

Следует также учитывать, что алко​голь потенцирует действие транквили​заторов, поэтому во время их приме​нения нельзя употреблять алкоголь.

В литературе имеются единичные ука​зания, что транквилизаторы, не только обладающие холинолитическими свой​ствами (амизил и др.). но и другие, например мепробамат (мепротан) и осо​бенно диазепам (сибазон, седуксен, ре-ланиум), могут -вызывать увеличение секреции водянистой влаги глаза, за​труднение ее оттока и повышение внутриглазнрго давления'. В связи с этим рекомендуется назначать эти пре​параты больным- глаукомой с осто​рожностью и не применять их дли​тельно.

1. ХЛОЗЕПИД (Chlozepidum).

7 - Хлор - 2 - метиламине - 5 - фенил-ЗН-1,4-бензодиазепина-4-окись :

Белый или светло-желтый мелкокрис​таллический порошок. Практически не​растворим в воде, трудно растворим в спирте

Хлордиазепоксид (либриум, хлозепид) был первым представителем транквили-

заторов в группе бензодиазепинов; в настоящее время в эту группу входит ряд препаратов.

Хлозепид оказывает успокаивающее действие на центральную нервную сис​тему, вызывает мышечную релаксацию, обладает про тивосу дорожной актив​ностью, потенцирует действие снотвор​ных и анальгетиков, оказывает умерен​ный снотворный эффект (обычно про​являющийся тгри непрерывном примене​нии только в первые 3 — 5 дией)1.

Характерной особенностью хлозепида является способность подавлять чувство страха, тревоги, напряжения при. невро​тических состояниях Антипсихотиче​ского действия не оказывает. В боль-^ ших дозах может уменьшать психомо​торное возбуждение.

Фармакокинетически хлозепид (как и другие транквилизаторы этого ряда) ха​рактеризуется относительно быстрой вса​сываемостью после приема внутрь. Дик концентрации в плазме крови наблюда​ется через 2—4 ч; период полусущест​вования 8—10 ч. Выделяется главным образом почками. Проникает через пла​центарный барьер. 

Применяют хлозепид при невротиче​ских состояниях, сопровождающихся тревогой, возбуждением, напряжен​ностью, повышенной раздражительнос​тью, бессонницей. Может применяться при органных неврозах (функциональные неврозы сердечно-сосудистой системы, желудочно-кишечного тракта), мигрени, при климактерических расстройствах и др.

В анестезиологии может применяться для предоперационной подготовки боль​ных и в послеоперационном периоде.

В связи со способностью понижать мышечный тонус применяют также при спастических состояниях, связанных с по​ражениями головного и спинного мозга (в том числе при нарушениях движе​ний у детей), а также при миозитах, артритах, бурситах и других заболева​ниях, сопровождающихся напряжением мышц.

Назначают также при экземе и других кожных заболеваниях, сопровождающих​ся зудом, раздражительностью.

В психиатрии применяют при лечении шизофрении с неврозоподобной симпто​матикой и "при различных психических заболеваниях и пограничных состояниях с явлениями навязчивости, тревоги, стра​ха, аффективной напряженности, при не​глубоких депрессивных и ипохондриче​ских состояниях, в том числе связанных с диэнцефальной патологией, а также в комплексном лечении больных эпилеп​сией и для лечения синдрома абсти​ненции при алкоголизме и наркомании.

Хлозепид обычно хорошо переносит​ся. Иногда возможны сонливость, лег​кое головокружение, неуверенность по​ходки, кожный зуд, тошнота, запор, на​рушения менструального цикла, пониже​ние либидо. В отдельных случаях в на​чале лечения может наблюдаться воз​буждение.

Препарат противопоказан при острых заболеваниях печени и почек, при тя​желой миастении. Не следует одновре​менно назначать ингибиторы моноами-ноксидазы (см.) и производные фенотиа-зина. Не следует назначать хлозепид (так же как и другие препараты этой группы) женщинам во время беремен​ности. Препарат не следует принимать во время и накануне работы водителям транспорта и другим лицам, работа которых требует быстрой умственной и физической реакции. Во время при​менения хлозепида и других препаратов этой группы необходимо воздержаться от употребления спиртных напитков.
Лекарственные средства, действующие на
периферические нейромедиаторные процессы
Многие современные лекарственные средства оказывают лечебное действие, влияя специфическим образом на пере​дачу нервного возбуждения в окончаниях периферических нервов. Усиливая, ослаб​ляя или блокируя передачу нервного воз​буждения, они меняют функциональное состояние соответствующих органов и систем.

По современным данным, синаптиче-ская передача возбуждения в централь​ной и периферической нервной системе и в нервно-мышечных синапсах осущест​вляется при участии эндогенных хими​ческих веществ — нейромедиаторов (ней-ротрансмиттеров). К числу этих веществ относятся ацетилхолин, норадреналин, дофамин, Г AM К и др. В передаче воз​буждения в окончаниях периферических нервов основную нейромедиа горную роль играют ацетилхолин и норадре​налин.

Лекарственные вещества, усиливаю​щие холинергическую нейромедиацию, составляют группу холиномимегических (холинопозитивных) веществ, холиноми-метическое действие оказывают также антихолинэстеразные вещества. Вещест​ва, ослабляющие или блокирующие холинергическую медиацию, составляют группу антихолинергических (холиноли-тических, холинонегативных, холинобло-

кирующих) веществ. К веществам, бло​кирующим передачу нервного возбужде​ния в области холинергических оконча​ний двигательных нервов, относятся курареподобные препараты.

Вещества, усиливающие норадренерги-ческие процессы, составляют группу адреномиметических препаратов, а ос​лабляющие или блокирующие норадре-нергическую передачу — группу адрено-блокирующих (адре'нолитиков, адрено-негативных) веществ.

В последнее время стали появляться лекарственные средства, действие кото​рых связано с избирательным влиянием на дофаминергические и серотонинерги-ческие системы организма.

Помимо веществ, участвующих в пере​даче нервного возбуждения (нейромедиа​торов), существуют также другие биоген​ные химические соединения (гистамин, брадикинин и др.), которые рассматри​ваются как медиаторные вещества, участвующие в реализации некоторых физиологических и патологических про​цессов (воспаления, аллергии и др.)-Имеются лекарственные средства, дейст​вие которых связано со специфическим влиянием на эффекты, осуществляемы6 при участии этих веществ (напри​мер, противогистаминные препараты и др.).
СРЕДСТВА, ДЕЙСТВУЮЩИЕ

НА ПЕРИФЕРИЧЕСКИЕ ХОЛИНЕРГИЧЕСКИЕ ПРОЦЕССЫ

 АЦЕТИЛХОЛИН И ХОЛИНОМИМЕТИЧЕСКИЕ

ВЕЩЕСТВА

I. АЦЕТИЛХОЛИН (Acetylcholinum).

Ацетилхолин относится * биогенным аминам — веществам, образующимся в организме. Для применения в качестве лекарственного вещества и для фарма​кологических исследований это соеди​нение получают синтетическим путем в виде хлорида или друюй соли

Ацетилхолин является четвертичным моноаммониевым соединением. Это хи​мически нестойкое вещество, которое в организме при участии специфического фермента — холинэстеразы (ацетилхо-тинэстеразы) — легко разрушается с об​разованием холина и уксусной кислоты.

Образующийся в организме (эндоген​ный) ацетилхолин играет важную роль в процессах жизнедеятельности: он принимает участие в передаче нервного возбуждения в центральной нервной системе, в вегетативных узлах, в оконча​ниях парасимпатических и двигательных нервов.

Ацетилхолин является химическим передатчиком (медиатором) нервного возбуждения; окончания нервных воло​кон, для которых он служит медиатором, называются холинергическими, а рецеп​торы, взаимодействующие с ним, назы​вают холинорецепторами. Холинорецеп-тор ' является сложной белковой макро​молекулой (нуклеопротеидом), локализо​ванной на внешней стороне постсинапти-ческой мембраны. При этом холиноре-цепторы постганглионарных холинерги-ческих нервов (сердца, гладкой муску​латуры, желез), обозначают как м-холи-норецепгоры (мускариночувствитель-ные), а расположенные в области ган-глионарных синапсов и в соматических нервно-мышечных синапсах — как н-хо-

линорецепторы (никотиночувсгвитель-ные) (С. В. Аничков). Такое деление связано с особенностями реакций, возни​кающих при взаимодействии ацетилхо-лина с этими биохимическими система​ми: мускариноподобных в первом случае и никотиноподобных — во втором (см Антихо шнергические средства)' м- и н-холинорецепторы находятся также в раз​ных отделах центральной нервной системы.

Периферическое мускариноподобное действие ацетилхолина проявляется в замедлении сердечных сокращений, рас​ширении периферических кровеносных сосудов и понижении артериального давления, усилении перистальтики же​лудка и кишечника, сокращении муску​латуры бронхов, матки, желчного и мо​чевого пузыря, усилении секреции пище​варительных, бронхиальных, потовых и слезных желез, сужении зрачка (миоз) Мистический эффект связан с усилением сокращения круговой мышцы радужной оболочки, которая иннервируется пост-ганглионарными холинергическими во​локнами глазодвигательного нерва (п oculomotonus). Одновременно в резуль​тате сокращения ресничной мышцы и расслабления цинновой связки наступает спазм аккомодации.

Сужение зрачка, обусловленное дейст​вием ацегилхолина, сопровождается обычно понижением внутриглазного дав​ления. Этот эффект частично объясняется тем, что при сужении зрачка и упло​щении радужной оболочки расширяются шлеммов канал и фонтановы простран​ства, что обеспечивает лучший отток жидкости из внутренних сред глаза. Не исключено, однако, ч го в пониже​нии внутриглазного давления принима​ют участие и другие механизмы» В связи со способностью снижать внутриглаз​ное давление вещества, действующие

подобно ацетилхолину (холиномиме-тики, антихолинэстеразные препараты), имеют широкое применение для лечения глаукомы '

Периферическое никотиноподобное действие ацетилхолина связано с его участием в передаче нервных импуль​сов с преганглионарных волокон на постганглионарные в вегетативных уз​лах, а также с двигательных нервов на поперечнополосатую мускулатуру. В ма​лых дозах он является физиологическим передатчиком нервного возбуждения, в больших же дозах может вызвать стой​кую деполяризацию в области синапсов и блокировать передачу возбуждения.

Ацетилхолину принадлежит также важная роль как медиатору в цент-

ральной нервной системе. Он участвует в передаче импульсов в разных отделах мозга, при этом малые концентрации облегчают, а большие - тормозят синап-тическую передачу. Изменения в обмене ацетилхолина могут привести к изме​нениям функций мозга. Некоторые централькодействующие антагонисты ацетилхолина являются психотропными препаратами (см. также Атропин). Передозировка антагонистов ацетилхолина может вызвать нарушения высшей нервной деятельности (оказывать галлюциногенный эффект и др.).

Для применения в медицинской практике и для экспериментальных исследований выпускается ацетилхолин-хлорид.

Бесцветные кристаллы или белая кри​сталлическая масса. Расплывается на воздухе. Легко растворим в воден спирте.

Как лекарственное средство ацетилхо-лин-хлорид широкого применения не имеет. При приеме внутрь ацетилхолин неэффективен, так как он быстро гидро-лизуется. При парентеральном введении оказывает быстрый, резкий, но непродол​жительный эффект. Как и другие четвер​тичные соединения, ацетилхолин плохо проникает через гематоэнцефалический барьер и не оказывает существенного влияния на центральную нервную си​стему.

Иногда пользуются ацетилхолином как сосудорасширяющим средством при спазмах периферических сосудов (эндар-териит, перемежающаяся хромота, тро​фические расстройства в культях и т. д.),

при спазмах артерий сетчатки. В редких случаях вводят ацетилхолин при атонии кишечника и мочевого пузыря.

Препарат назначают под кожу и внутримышечно в дозе (для взрослых) 0,05 или 0,1 г. Инъекции в случае необ​ходимости можно повторять 2—3 раза в день. При инъекции следует убедиться, что игла не попала в вену.

Внутривенное введение не допускается из-за возможности резкого понижения артериального давления и остановки сердца.

Имеются данные о применении ацетил​холина путем внутриартериальных инъ​екций (в бедренную артерию; 1 % раствор из расчета 1,4 мг на 1 кг массы тела) при облитерирующих заболеваниях артерий нижних конечностей'.

Введение должно производиться с осторожностью; возможно кратковре​менное коллаптоидное состояние2.

Ацетилхолин может также приме​няться для облегчения рентгенологи​ческой диагностики ахалазии пищевода'.

Высшие дозы под кожу и внутри​мышечно для взрослых: разовая 0,1 г, суточная 0,3 г.

Ацетилхолин противопоказан при бронхиальной астме, стенокардии, атеро​склерозе, органических заболеваниях сердца, эпилепсии.

При применении ацетилхолина следует учитывать, что он вызывает сужение венечных сосудов сердца.

При передозировке могут наблюдаться резкое понижение артериального давле​ния с брадикардией и нарушениями сер​дечного ритма, профузный пот, миоз,

усиление перистальтики кишечника и дру​гие явления. В этих случаях следует не​медленно ввести в вену или под кожу 1 мл 0,1 % раствора атропина (при необходи​мости повторно) или другой холинол-итический препарат 

Формы выпуска: ампулы емкостью 5 мл, содержащие 0,2 г сухого вещества. Препарат растворяют непосредственно перед примацрнием. Вскрывают ампулу и шприцем вводят в нее необходимое ко​личество (2 — 5 мл) стерильной воды для инъекций.

При кипячении и длительном хранении растворы  разлагаются.
ОБВОЛАКИВАЮЩИЕ И АДСОРБИРУЮЩИЕ СРЕДСТВА

1. ТАЛЬК Силикат магния  примерно следую​щего состава-

4SiO2 3MgO КЬО

Очень мелкий белый или слегка се​роватый порошок без запаха и вкуса, пристающий к коже, жирный и скольз​кий на ощупь. Почти нерастворим в воде, кислотах и других растворителях. Сте​рилизуют в сушильном шкафу при

+ 160 С в течение 90 мин. Применяют для присыпок, а также как индиффеь рентный constituens для приготовления паст и таблеток

2. КРАХМАЛ 

Получается из зерновок пшеницы — пшеничный крахмал ку​курузы риса из клубней картофеля 

Белый нежный порошок без запаха и вкуса или куски неправильной формы, при растирании легко рассыпающиеся в порошок. В холодной воде нераство-

рим, в горячей образует коллоидный раствор 

Применяют в качестве обволакиваю​щего средства, наружно (в виде присыпок и пудр с окисью цинка, тальком и т. п.), внутрь и в клизмах (в виде крахмаль​ного клейстера или слизи) для защиты чувствительных нервных окончаний от воздействия раздражающих веществ и для замедления всасывания лекарств

3. ГЛИНА БЕЛАЯ 

Синоним' Каолин.

Силикат алюминия с небольшой при​месью силикатов кальция и магния.

Белый порошок с желтым или серо​ватым оттенком, жирный на ощупь. Практически нерастворим в воде и раз​веденных кислотах; с большим коли​чеством воды легко замешивается в пла​стическую массу. Обладает обволаки​вающими и адсорбирующими свойст​вами

Назначают наружно в форме присы​пок, паст, мазей при кожных заболева​ниях, язвах, опрелостях, ожогах и пр. 

4. АЛЮМИНИЯ     ГИДРООКИСЬ

А1(ОН)3.

Синонимы: Aluminium hydroxydatum, Aluminium hydroxyde.

Аморфный рыхлый белый порошок, в воде практически нерастворим и спо​собен образовывать гель; растворим при нагревании в разбавленных кислотах и растворах едких щелочей.

Применяют в качестве адсорбирую​щего и обволакивающего средства: на​ружно — для присыпок и внутрь (глав​ным образом как антацидное средство)— при повышенной кислотности желудоч​ного сока, язвенной болезни желудка и двенадцатиперстной кишки, острых и хронических гиперацидных гастритах и при пищевых отравлениях.

Внутрь назначают в виде суспензий (4%) в воде, обычно по 1—2 чайные ложки 4—6 раз в день.

Препарат нейтрализует соляную кис​лоту (I г нейтрализует около 250 мл 0,1 н. раствора соляной кислоты) с обра​зованием алюминия хлорида и воды; р.-Н. желудочного сока постепенно повы​шается до 3,5—4,5 и остается на этом уровне в течение нескольких часов. При этом значении рН не только уменьша​ется кислотность желудочного сока, но и сильно угнетается его пептическая (протеолитическая) активность. В щелоч​ном содержимом кишечника алюминия хлорид образует нерастворимые (и не​всасывающиеся) соединения алюминия (фосфаты и др.) и ионы хлора. Ионы хлора реабсорбируются, и алкалоз поэто​му не развивается.

5. АЛМАГЕЛЬ Вязкая белого цвета жидкость, слад​кого, слегка вяжущего вкуса.Применяют при язвенной болезни желудка и двенадцатиперстной кишки, острых и хронических гиперацидных га​стритах, эзофагите и других желудочно-кишечных заболеваниях, при которых показано уменьшение кислотности и про-теолити ческой активности желудочного сока. Действие препарата связано с его антацидными, адсорбирующими, обво​лакивающими свойствами (см. Алюминия гидроокись, Магния окись). Наличие D-сорбита способствует усилению жел​чеотделения и послабляющему дейст​вию. Лекарственная форма (гель) созда​ет условия для равномерного распре​деления по слизистой оболочке желудка и более продолжительного эффекта.

Алмагель хорошо переносится. В от​дельных случаях возможны запоры, про​ходящие при уменьшении дозировки. Большие дозы могут вызвать состояние легкой сонливости. При длительном применении препарата следует обеспе​чить достаточное поступление с пищей фосфора в организм.

6 УГОЛЬ АКТИВИРОВАННЫЙ 

Черный порошок без запаха и вкуса. Практически нерастворим в обычных растворителях.

Уголь животного или растительного происхождения, специально обработан​ный и обладающий в связи с этим боль​шой поверхностью, способной адсор​бировать газы, алкалоиды, токсины и др.

Применяют при диспепсии, метеориз​ме, пищевых интоксикациях, отравле​ниях алкалоидами, солями тяжелых металлов и т. п.

Назначают внутрь при отравлениях по

20—30 г на прием в виде взвеси в воде; взвесью активированного угля в воде производят также промывание желудка. При повышенной кислотности и метео​ризме назначают внутрь по 1—2 г (в воде) 3—4 раза в день

7. СЕМЯ ЛЬНА Зрелые семена льна обыкновенного сем. леновых Содержат жирное льняное масло и слизь.

Применяют наружно для припарок и

внутрь в качестве обволакивающего и смягчающего средства в виде слизи из льняного семени (Mucilago seminis Lini), которую готовят из 1 части цельного льняного семени и 30 частей горячей воды ex tempore.

А. ВЯЖУЩИЕ СРЕДСТВА РАСТИТЕЛЬНОГО ПРОИСХОЖДЕНИЯ

1. ТАНИН Галлодубильная кислота. Получается из чернильных орешков 

растворим в воде и спирте. Водные растворы образуют осадки с алкалои​дами, pacтворами белка и желатины, солями тяжелых металлов.

Применяют в качестве вяжущего и противовоспалительного средства.

Вяжущее действие танина и других вяжущих средств связано с их способ​ностью вызывать осаждение белков с об​разованием плотных альбуминатов. При нанесении на слизистые оболочки или на раневую поверхность они вызывают частичное свертывание белков слизи или раневого экссудата и приводят к образо​ванию пленки, защищающей от раздра​жения чувствительные нервные оконча​ния подлежащих тканей. Уменьшение при этом болевых ощущений, местное сужение сосудов, ограничение секреции, а также непосредственное уплотнение клеточных мембран приводит к умень​шению воспалительной реакции.

Применяют танин при воспалительных процессах в полости рта, носа, зева, гор​тани в виде полосканий (] — 2 % водный или глицериновый раствор) и смазыва​ний (5 —10 "J при ожогах, язвах, тре​щинах, пролежнях (3 — 5 — 10% мази и растворы). Внутрь танин не назначают, так как он в первую очередь взаимо​действует с белками слизистой оболочки желудка; при приеме внутрь в больших дозах вызывает потерю аппетита и рас​стройство пищеварения. Не следует на-

значать танин в виде клизм; при нали​чии гр'ешин в прямой кишке возможно образование тромбов.

3. КОРА ДУБА (Cortex Quercus).

Собранная ранней весной кора моло​дых ветвей и тонких стволов культиви​руемого и дикорастущего дерева — дуба черешчатого — Quercus robur L. (сино-' ним: Quercus pedunculata Ehrh.), сем. буковых (Fagaceae). Содержит не менее 8 % дубильных веществ.

Применяют как вяжущее средство в виде водного отвара (1 : 10) для полоска​ния при гингивитах, стоматитах и дру-

гих воспалительных процессах полости рта, зева, глотки, гортани. Иногда при​меняют наружно 20 % отвар для лечения ожогов.

4. ТРАВА ЗВЕРОБОЯ 

Собранная во время цветения трава дикорастущего или культивируемого многолетнего растения зверобоя проды​рявленного сем. зверобойных Произрастает по всей Европейской части СССР, на Кавказе, в Средней Азии и в За​падной Сибири.

Содержит дубильные вещества типа катехинов, флавоноловый гликозид гиперозид, азулен, эфирное масло и др. Применяют внутрь как вяжущее и ан​тисептическое средство при колитах и местно для смазывания десен и полоска​ния рта при профилактике и лечении
ПРЕПАРАТЫ, УЛУЧШАЮЩИЕ МОЗГОВОЕ КРОВООБРАЩЕНИЕ
Судя по экспериментальным данным и клиническим наблюдениям, ряд препа​ратов, оказывающих общее спазмолити​ческое (миогропное) действие (папаве​рин, но-шпа, дибазол и др.), в той или другой степени понижает тонус сосудов мозга и усиливает мозговое кровообра​щение !. Некоторое расширение сосудов мозга вызывают также дипиридамол, верапамил и другие антиангинальные препараты. Сильно, но кратковременно расширяют сосуды мозга нитроглицерин (и другие нитраты) и никотиновая кисло​та. Менее резкое, но более длительное действие оказывают пуриновые алкалои​ды (кофеин, теобромин). В качестве средств, уменьшающих спазмы сосудов
мозга, применяют также дигидрирован-ные производные алкалоидов спорыньи (см.). Улучшение кровотока и метаболи​ческих процессов мозга вызывает гамма-аминомасляная кислота (Мирзоян С. А., Акопов В. П.).
В качестве средств, снимающих спазмы сосудов мозга, применяют целый ряд комбинированных препаратов, содер​жащих папаверин, но-шпу, кофеин, дибазол, никотиновую кислэту и т. д. (никоверин, никошпан, нигексин, папазол и др.).
К числу препаратов, оказывающих от​носительно избирательное цереброваску-лярное действие, относят циннаризин, девинкан, кавинтон.
1. ЦИННАРИЗИН (Cinnarizinum)*.
транс-1 - Циннамил - 4 - дифенилметил-пиперазин, или М-бензгидрил-М'-я7/яанс-цинанамил-пиперазин:
Синонимы: Стугерон (В), Cinnarizine,
Cinniprine, Dimitronal, Glamil, Labyrin, Marisan, Midronal, Mitronal, Stugeron, Stutgeron и др.
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Сердечно-сосудистые средства
Механизм действия связан с непо​средственным спазмолитическим 'влия​нием на гладкую мускулатуру сосудов, потенцированием действия на сосуды мозга СО2, уменьшением реакции на биогенные сосудосуживающие вещества (типа ангиотензина). Препарат обладает также противогистаминной активно​стью. Уменьшает возбудимость вестибу​лярного аппарата. Понижает симпатико-тонию. На системное артериальное дав​ление существенного влияния не оказы​вает.
По данным последнего времени, цин-наризин относится к антагонистам каль​ция (см. Верапамил). Он ингибирует поступление в клетки ионов кальция и уменьшает содержание кальция в депо плазмолемм (сарколемм).
Применяют главным образом при на​рушениях мозгового кровообращения, связанных с гипертонической болезнью и ранними формами атеросклероза со​судов мозга1. Отмечено, что примене​ние препарата уменьшает церебрастени-ческие проявления, головные боли, шум в ушах, нормализует биоэлектрическую активность мозга.
Назначают циннаризин при чувстви​тельных и двигательных нарушениях после травм мозга, при мигрени, болезни Меньера, нарушениях периферического
кровообращения (перемежающаяся хро​мота). Может назначаться как противо- j гистаминное средство при аллергических j заболеваниях.
Назначают внутрь (во время еды),] начиная с 0,025 г (25 мг) 2 — 3 раза в] день, при хорошей переносимости уве-J личивают дозу до 0,05 г 3 раза в день.!
Курс лечения продолжается от несколь-1 ких недель до нескольких месяцев.
При аллергических заболеваниях ции наризин назначают по '/2~' табле (0,0125-0,025 г) 3 раза в день.
При морской и воздушной болез принимают по 1 таблетке за 1 ч поездки. Через 6—8 ч можно прием таб летки повторить.
Препарат обычно хорошо nepenq сится, в отдельных случаях возмо* умеренная сонливость, сухость во желудочно-кишечные расстройства; этих случаях уменьшают дозу. При вырай женной артериальной гипотонии преп рат назначают в уменьшенных (0,025 г 2 раза в день).
Форма выпуска: таблетки по 25 мН в упаковке по 50 таблеток.
Под названием «Стугерон» препарат | производится в Венгерской Народной „( Республике, под названием «Циннари-j мш» — в Болгарской Народной Рес-| публике.
2. ДЕВИНКАН (Devincan)*.
Алкалоид, содержащийся в растении барвинке (Vinca minor L. и Vinca erecta Rgl. et Schmallh), сем. кутровых (Apo-cynaceae).
Метиловый эфир винкаминовой кис-
лоты :
С,Н5
1 Яруллин X. X, Хаджиев Д, Пеня-зева Г. А., Левченко Н И Влияние сту-герона на церебральную гемодинамику у больных с нарушениями мозгового кровообращения.— Клин, мед., 1972, №2, с. 62-69; Белоиог Р П., Карабань И. М. Эффективность лечения сту-героном больных ранним церебральным атеро​склерозом.- Врач, дело, 1980, № 9, с. 67-69.
Синонимы: Винкамин; Minonn, Vin-camin.
Относится к производным индола.
Оказывает сосудорасширяющее и ги​потензивное действие, обладает слабым седативным эффектом. Препарат дейст​вует преимущественно на сосуды мозга, уменьшая их сопротивление и улучшая кровоснабжение мозговой ткани. В связи с этим он имеет преимущественное при​менение при церебральной форме гипер​тонической болезни, в том числе при кризах (Б. Е. Вотчал, Г. Э. Чапидзе). ^ Назначают также при системном повь шении артериального давления (в И II стадии гипертонической болезни),| при неврогенной тахикардии.
Применяют внутрь и внутримыше Внутрь дают взросяым по 0,005 — 0,0IJ (5 — 10 мг), начиная с 2 — 3 раз в де а затем 3-4 раза в день. Детям на чают по 0,0025-0,005 (2,5-5 мг) 2$ раза в день. Лечение продолжают обыч
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несколько недель; перед окончанием ле​чения .постепенно уменьшают дозу. Внутримышечные инъекции произво​дят только в условиях стационара; вво​дят, начиная с дозы 0,005 г (1 мл 0,5 % раствора) 1 раз в день, затем по 1 — 2 мл 2 раза в день. После улучшения состоя​ния переходят на прием таблеток.
Формы выпуска: таблетки, содержа​щие по 0,005 и 0,01 г (5-10 мг), и ам​пулы, содержащие по 0,005 г (5 мг) пре​парата.
Хранение: список Б.
Производится в Венгерской Народной Республике.
3. КАВИНТОН (Cavinton)*. Этиловый эфир аповинкаминовой кис​лоты:
Синонимы: Винпоцетин, Vinpocetine, Vinpocetinim.
Белый кристаллический порошок, практически нерастворим в воде, раст​ворим в спирте.
По химической структуре близок к девинкану.
Препарат вызывает расширение сосу​дов мозга, усиление кровотока и улуч​шение снабжения мозга кислородом. Улучшается также утилизация глюкозы. Ингибируя фосфодиэстеразу, препарат способствует накоплению в тканях цикли​ческого АМФ; повышается также кон​центрация в тканях АТФ. Уменьшается агрегация тромбоцитов. Наблюдается лишь небольшое понижение системного артериального давления.
Сосудорасширяющее действие кавин-тона связано с прямым релаксирующим действием на гладкую мускулатуру. Пре​парат способствует повышению содер​жания катехоламинов в тканях голов​ного мозга.
Применяют кавинтон для лечения неврологических и психических наруше​ний, связанных с расстройствами мозго​вого кровообращения (после перенесен​ного инсульта, посттравматических, скле​ротического происхождения); при рас​стройствах памяти, головокружениях, афазии и др.; при гипертонической энцефалопатии, при вазовегетативных
симптомах в климактерическом периоде и др.
В офтальмологии кавинтон приме​няют при атеросклеротических и ангио-спастических изменениях сетчатой и со​судистой оболочек, при дегенеративных изменениях желтого пятна, при вторич​ной глаукоме, связанной с частичными тромбозами сосудов, и др.
Применяют также при понижении слу​ха сосудистого или токсического (меди​каментозного) происхождения и при головокружениях лабиринтного проис​хождения.
Назначают внутрь в виде таблеток (по 5 мг) по 1 —2 таблетки 3 раза в день. Поддерживающая доза — 1 таблетка 3 раза в день. Принимают длительно. Улучшение наблюдается обычно через 1—2 нед; курс лечения продолжается около 2 мес.
Внутривенно (только капельно) при​меняют в неврологической практике при острых очаговых ишемических наруше​ниях мозгового кровообращения в слу​чае отсутствия геморрагии. Вводят внача​ле 10-20 мг(1 -2 ампулы) в 500-1000 мл изотонического раствора натрия хлорида (капельная инфузия). При необходимости назначают повторные (3 раза в день) медленные капельные инфузии, затем переходят на прием препарата внутрь.
Препарат противбпоказан при тяже​лых ишемических заболеваниях сердца, тяжелых аритмиях, при беременности.
Инъекционный раствор несовместим с гепарином. Нельзя вводить раствор под кожу и внутримышечно.
Формы выпуска: таблетки по 0,005 г (5 мг) в упаковке по 50 таблеток; ам​пулы по 2 мл 0,5 % раствора (10 мг в ам​пуле).
Хранение: список Б. В защищенном от света месте.
Производится в Венгерской Народ​ной Республике.
4. ВИНКАПАН (Vincapanum)%
Препарат, содержащий сумму алкалои​дов барвинка (Vinca minor L.). Выпускает​ся в таблетках, содержащих по 0,01 г препарата.
По действию близок к девинкану.
Применяют при спазмах сосудов мозга, неврогенной тахикардии, при начальных формах гипертонической бо​лезни.
Назначают внутрь, начиная с 0,005 г ('/2 таблетки), затем по 0,01 г (10 мг =
1 таблетке) 2—3 раза в день. Пос w достижения терапевтического эффекта назначают индивидуально подобранные поддерживающие дозы.
Детям назначают, начиная с 0,0025 г ('/4 таблетки) в день.
Форма выпуска: таблетки по 0,01 г.
Хранение: список Б.
Производится в Народной Республике Болгарии. Аналогичный препарат вы​пускается в Венгерской Народной Рес​публике- под названием «Вннкатон» («Vincaton»).
V. АНТИГИПЕРТЕНЗИВНЫЕ СРЕДСТВА
Препараты, применяемые для лечения гипертонической болезни (а также симп​томатических гипертонии), включают три основные группы: а) вещества нейро-тропного действия, б) вещества, влияю​щие на водно-солевой обмен и умень​шающие объем плазмы крови, и в) ве​щества, расширяющие периферические сосуды'.
В качестве нейротропных антигипер-тензивных средств могут быть исполь​зованы вещества центрального седа-тивного действия, однако основными, специфическими антигипертензивными средствами являются вещества, влия​ющие на адренергическую иннервацию: симпатолитики, (J-адреноблокаторы, а также стимуляторы центральных (aj адренорецепторов.
Гипотензивное действие оказывают также ганглиоблокаторы2 и а-адрено-блокаторы3.
1                  Эрина  Е   В. Лечение гипертонической болезни.- Кардиология, 1980, № 9, с. 114-121; Арабидзе  Г.  Г.,   Богословский  В.   А. Клинические аспекты лекарственной гипотензив​ной терапии -Тер. арх., 1982, № 3, с. 134-146.
2               См. с. 248 * См с. 287.
Основными симпатолитиками, приме​няемыми в качестве антигипертензив-ных препаратов, являются резерпин и октадин (см.); основными р-адренобло-каторами — анаприлин, окспренолол и др. (см.), а основным центральным осз-адреностимулятором является кло-фелин.
В качестве антигипертензивных средств, влияющих на водно-солевой об​мен, используются различные диуретики (салуретики), уменьшающие объем цир​кулирующей плазмы крови и уменьшаю​щие реактивность сосудистой стенки по отношению к симпатическим воздей​ствиям, а также антагонисты альдосте-рона (см. Спиронолактон).
В качестве гипотензивных средств используются также периферические вазодилататоры, уменьшающие сопро​тивление артериол (резистентных со​судов) и/или расширяющих венулы, увеличивая их емкость.
В последнее время в качестве анти​гипертензивных препаратов стали также, применять антагонисты кальция (см. Ве-рапамил].
Для большей эффективности часто прибегают к комбинированному приме​нению различных антигипертензивных препаратов.
а) ПРЕПАРАТЫ, ВЛИЯЮЩИЕ НА АДРЕНЕРГИЧЕСКУЮ ИННЕРВАЦИЮ'
1. РЕЗЕРПИН (Reserjf>inum).                                                                                                                                                                                                                   триметоксибензойную кислоту. Резерпи-
3,4,5-Триметоксибензоат метилрезер-   новая кислота может рассматриваться
пата.
как производное индола.
.оси.
Резерпин является алкалоидом, содер​жащимся в растениях раувольфии.
Рауврльфия (Rauwolfia; Rauwolfia serpentina Benth.) — многолетний кустар​ник семейства кутровых (Аросупасеае), растет в южной и юго-восточной Азии (Индия, Шри Ланка, Ява, Малайский полуостров). Ботаническое описание растения произвел в XVI веке немецкий врач Leonhard Rauwolf. Экстракты из корней и листьев растения издавна применяются в индийской народной медицине. Растение, особенно корни, содержит большое количество алкалои​дов (резерпин, ресцинамин, аймалин, аймалицин, аймалинин, раувольфин, серпин, серпагин, йохимбин и др.).
Алкалоиды раувольфии обладают цен​ными фармакологическими свойствами. Некоторые из них, особенно резерпин и в меньшей мере ресцинамин, оказы​вают седативное и гипотензивное дей​ствие, другие (аймалицин, раувольфин, серпагин, йохимбин) вызывают адре-нолитический эффект. Аймалин оказыва​ет антиаритмическое действие.
Резерпин и другие из указанных алка​лоидов обнаружены также в R. canescens Linn., R. rrucrantha Hook; R. tetraphylla L., R. heterophylla Roem et Schult и других видах раувольфии.
Резерпин является сложным эфиром, распадающимся при гидролизе на ре-зерпиновую кислоту, метанол и 3, 4, 5-
1 См Отладим, Р-Адренобло*аторы.
Резерпин выпускается за рубежом под названиями: Рауседил (В), Alserin, Crys-toserpin, Escaserp, Hiposerpil, Quiescin, Raupasil (П), Rau-Sed, Rausedan (Г), Rausedyl (B), Reserpoid, Roxinoid, Seda-raupin, Serfm, Serpasil, Serpate, Serpen, Serpiloid, Serpin, Tenserpine и др.
Белый или желтоватый мелкокристал​лический порошок. Легко растворим в ледяной уксусной кислоте и хлороформе; очень мало растворим в воде, спирте, эфире.
Основными фармакологическими свойствами резерпина являются его ус​покаивающее влияние на центральную нервную систему и гипотензивное дей​ствие. Он углубляет и усиливает физиоло​гический сон, потенцирует действие, барбитуратов и других снотворных средств, тормозит интерорецептивные рефлексы. Гипотензивное действие вы​ражено весьма сильно, однако эффект развивается постепенно. В отличие от аминазина резерпин не обладает ад-ренолитическим действием; он вызывает ряд парасимпатомиметических эффек​тов : замедление сердечной деятельности (с удлинением диастолы), усиление пери​стальтики желудочно-кишечного тракта, увеличение образования в желудке со​ляной кислоты, миоз. Ганглиоблокирую-шего действия резерпин не оказывает. Он вызывает гипотермию, несколько понижает обмен веществ.
Резерпин — один из основных пред​ставителей симпатолитических веществ (см.).
Под влиянием резерпина происходит ускоренное выделение (<<высвобожде-ние») катехоламинов из гранулярных депо пресинаптических нервных окон​чаний Высвобожденные катехоламины подвергаются инактивирующему дей​ствию моноаминоксидазы, что ведет к уменьшению выхода катехоламинов в синапти ческу ю щель и ослаблению адренергических влияний на эффектор-ные системы периферических органов, в том числе адренорецепторы крове​носных сосудов.
Под влиянием резерпина уменьшается содержание норадреналина и дофамина, а также серотонина в центральной нерв​ной системе. Этот эффект связан со спо​собностью резерпина блокировать тран​спорт этих веществ из клеточной плазмы, где происходит их биосинтез, в гранулы, где они депонируются. В плазме они подвергаются действию содержащегося в ней фермента моноаминоксидазы и превращаются в неактивные (дезамини-рованные) продукты. Это лежит, по-ви​димому, в основе нейрохимического механизма нейролептического действия резерпина
Как антипсихотическое средство резер​пин в настоящее время используют редко, так как по антипсихотической активности он уступает другим современ​ным нейролептическим средствам. Од​нако в связи с тем что резерпин — один из первых препаратов, у которых было обнаружено нейролептическое действие, механизм которого связан с характерным для нейролептиков влия​нием на моноаминергические системы мозга, его относят к группе нейро​лептических средств.
Основное применение резерпин имеет как антигипертензивное средство для ле​чения гипертонической болезни
Под влиянием резерпина постепенно понижается систолическое и диастоли-ческое артериальное давление при раз​ных формах и стадиях гипертониче​ской болезни. Лучший эффект наблю​дается при применении резерпина в ран​них стадиях гипертонической болезни, при отсутствии выраженных органиче​ских изменений сердечно-сосудистой системы. Гипотензивный эффект разви​вается постепенно и относительно долго сохраняется после прекращения приема резерпина.
Наряду с понижением артериального давления наблюдается улучшение функ​ции почек: увеличивается почечный кро​воток, усиливается клубочковая фильт​рация.
Имеются данные о положительном влиянии резерпина на липидный и бел​ковый обмен у больных гипертонической бочезнью и коронарным атеросклерозом (П М. Савенков).
Назначают резерпин внутрь в BHJ таблеток (после еды). Дозы и длител ность лечения необходимо индивидуал зировать
При гипертонической болезни в ран- ч них стадиях назначают резерпин обычно по 0,05—0,1 мг 2—3 раза в день. В од​них  случаях  достаточно   продолжать применение препарата в этих дозах, в других случаях дозу постепенно увеличи​вают. Обычно во избежание депрес​сии   ограничиваются   суточной  дозой 0,5 мг, однако при хорошей переноси​мости увеличивают суточную дозу до • 1 мг. Если в течение 10—14 дней гипо-; тензивный эффект не наступит, отменяют^ дальнейший прием препарата.
По достижении эффекта дозу постепен​но понижают до 0,5—0,2—0,1 мг в сутки. Лечение малыми (поддерживаю​щими) дозами производят длительно (курсами по 2—3 мес, при необходи​мости 3—4 раза в год) под наблюде​нием врача.
Резерпин можно назначать совместно с другими антигипертензивными средст​вами. Эффективно сочетание резерпина с дихлотиазидом
Резерпин применяют также при легких формах сердечной недостаточности с тахикардией (вместе с сердечными гли-козидами), при гиперсимпатикотонии, при поздних токсикозах беременности При тиреотоксикозах резерпин назна​чают вместе с тиреостатическими ве​ществами (см. Мерказолил), Сам резер​пин тиреостатического действия не ока​зывает, он уменьшает, однако, нейро-вегетативные расстройства, вызывает урежение пульса. Применение резерпина позволяет уменьшить дозы антитиреоид-ных препаратов.
В психиатрии и неврологии резерпин применяют преимущественно при нерв​но-психических расстройствах, имеющих основой повышенное артериальное дав​ление, а также при упорной бессонни-
це и других заболеваниях. При психо​моторном возбуждении у больных шизофренией, при маниакальном воз​буждении в рамках циркулярного пси​хоза, циркулярной формы шизофрении, при депрессивно-ажитированном со​стоянии у больных с пресенильным пси​хозом резерпин также эффективен, одна​ко он уступает по активности произ-зодным фенотиазина и бутирофенона. Для усиления эффективности при лече​нии шизофрении можно применять резер​пин в комбинации с другими нейролеп​тиками. Применяют также резерпин для лечения алкогольных психозов.
При психических заболеваниях назна​чают резерпин внутрь в первый день от 0,25 до 2 мг, затем дозу постепенно повышают до 10—15 мг в сутки.
При неврозах резерпин назначают в малых дозах, начиная с 0,25 мг 2—3 раза в день до 0,5 мг 3—4 раза в день.
Курс лечения резерпином психиче​ских заболеваний продолжается 3—6 мес. После курса стационарного лечения больному назначают поддерживающие дозы — по 0,5— 1 мг 1—3 раза в сутки.
Высшие дозы для взрослых внутрь: разовая 0,002 г (2 мг), суточ​ная 0,01 г (10 мг).
Детям резерпин назначают в зависи​мости от возраста от 0,1 до 0,4 мг в сутки (в 2—4 приема).
В малых дозах резерпин побочных явлений, как правило, не вызывает. При больших дозах ^повышенной чувст​вительности могут наблюдаться гипере​мия слизистых оболочек глаз, кожная сыпь, боли в желудке, диарея, брадикар-лия, слабость, головокружение, одышка, тошнота, рвота, кошмарные сновидения. При длительном применении возможны явления Паркинсонизма. При курсовом лечении у больных психическими заболе​ваниями может развиться чувство трево​ги, беспокойства, упорная бессонница, состояние депрессии. У больных с брон​хиальной обструкцией резерпин может вызвать острый приступ бронхоспазма (Б. Е Вотчал, Л. Г. Лозинский). Брон-хоспазм снимается атропином.
При побочных явлениях следует умень​шить дозу резерпина или временно его отменить. При болях в желудке и поносе назначают холинолитические средства. При развитии экстрапирамидных рас​стройств применяют циклодол, тропа-
цин или другие противопаркинсониче-ские препараты.
При назначении препарата в амбула​торных условиях следует учитывать воз​можность развития сонливости и общей слабости.
При назначении препарата больным, страдающим коронаросклерозом, реко​мендуется начинать с малых доз с одно​временным назначением коронарорасши-ряющих средств.
Резерпин противопоказан при тяжелых органических сердечно-сосудистых забо​леваниях с явлениями декомпенсации и выраженной брадикардией, при нефро-склерозе, церебральном склерозе, язвен​ной болезни желудка и двенадцати​перстной кишки.
Резерпин обладает способностью уси​ливать секрецию пролактина. В условиях эксперимента на линейных крысах опре​деленного штамма он может стимули​ровать развитие рака молочной железы. Тщательные клинические и эксперимен​тальные исследования во Всесоюзном онкологическом научном центре Акаде​мии медицинских наук СССР ', привели, однако, к выводу о несостоятельности представлений о том, что рак молоч​ной железы у человека может воз​никать под влиянием резерпина.
Формы выпуска: порошок и таблетки по 0,0001 (0,1 мг) и 0,00025 г (0,25 мг).
Хранение: порошок — список А, в плотно укупоренных банках оранжевого стекла в прохладном, защищенном от света месте. Таблетки — список Б, в про​хладном, защищенном от света месте.
Rp.: Tab. Reserpmi 0,0001 N. 50
D.S. По 1 таблетке 2 раза в день после еды
В Венгерской Народной Республике резерпин выпускается под названием «Рауседил» в виде таблеток, содержащих по 0.1 и 0,25 мг препарата, и в ампулах по 1 мл 0,1 % и 0,25 % раствора (т. е. с содержанием 1 или 2,5 мг в ампуле).
Растворы применяют внутримышечно (или вводят медленно внутривенно) для купирования гипертонических кризов,
1 Тихонова Н А. Лазарев Н И, Самойленко Л А Обосновано ли предполо​жение о значении препаратов раувольфии в развитии рака молочных желез - Клин мед, 1979, J* 5, с 52-56
при тяжелых формах г ипертоническсв болезни, а иногда — при лечении' тяже​лых психозов с явлениями возбуждения.
В медицинской практике применяется ряд комбинированных препаратов, со​держащих резерпин.
Брннерднн (Brinerdin)*. Драже, содер​жащие резерпина 0,0001 г (0,1 мг), дигидроэргокристина 0,0005 г (0,5 мг), клопамида (бринальдикса) 0,005 г (5 мг).
Дигидроэргокристин .является пери​ферическим и центральным ос-адрено-блокирующим средством; клопамид — салуретик'.
Применяют при гипертонической болезни и симптоматической гипер​тонии.
Принимают внутрь по 1 драже от 1 до 6 раз, в день (в зависимости от характера заболевания и состояния больного). Курс лечения — от 10 дней до нескольких месяцев.
Форма выпуска: драже в упаковке по 30 штук.                                                                                                                                                                                                                                                                                                  ^
/ Хранение: список Б. V   Адельфан (Adelphan)*. Таблетки, со​держащие резерпина 0,0001 г (0,1 мг) и дигидралазина 0,01 г (10 мг).
Дигидралазин, близкий по структуре^ и действию к апрессину (см.), яв ется периферическим вазодилататорои
Применяют при гипертонической лезни   по   1 — 2  таблетки   3   раза день (после еды)|
Адельфан-эзидрекс (Adelphan-Esidre содержит резерпина 0,1 мг, дигидрал зина  10 мг и дихлотиазида  10 мг| а адельфан-эзидрекс-К (Adelphan-Esiq rex-K) — резерпина 0,1 мг. дигидралаз. на 10 мг, дихлотиазида 10 мг и калй^ хлорида 0,6 г в одном драже. Добав-^ ление калия хлорида рассчитано на пре​дупреждение возможное! и гипокалиемии от применения дихлотиазида.
2. РАУНАТИН (Raunatinum).
Препарат, содержащий сумму алка​лоидов из корней растения раувольфия змеиная или других видов раувольфии.
Порошок от желтого до коричневого цвета с красноватым оттенком; мало растворим в виде, растворим в спирте, хлороформе.
Содержит резерпин, серпентин, айма-лин и другие алкалоиды. Общее со​держание алкалоидов (в пересчете на сухое вещество) составляет не менее 90%
Аналогичные суммарные препараты из корней раувольфии выпускаются за рубежом под названиями: Раувазан (Г), Gendon, Raudixin, Raupina, Rauwiloid, Rauwasan (Г) и др.
Фармакологические свойства рауна​тина в значительной мере связаны с на​личием в нем резерпина, однако со​держащиеся в нем другие алкалоиды придают ему дополнительные фарма​кологические особенности.
Главным фармакологическим свойст​вом раунатина является его гипотен​зивный эффект, он оказывает также ан​тиаритмическое действие; кроме того, вызывает успокоение центральной нерв​ной системы. Влияние на центральную нервную систему выражено меньше, чем
' См с. 483.
у резерпина, в то время как по in-потензивному действию раунатин су​щественно не уступает резерпину.
Гипотензивный эффект раунатина на​ступает более постепенно, чем эффект резерпина.
Основным показанием к примене​нию раунатина является гипертоническая болезнь, особенно в I и II стадии. В психиатрической практике раунатин широкого применения не имеет вслед​ствие недостаточно выраженного нейро​лептического эффекта; он может, одна​ко, применяться при невротических со​стояниях.
Назначают внутрь в таблетках. Обыч​но начинают с приема 1 таблетки, содержащей 0,002 г (2 мг) суммы ал​калоидов, на ночь; на 2-й день при​нимают по 1 таблетке 2 раза в день; на 3-й день — 3 таблетки и доводят об​щую дозу до 4—5 — 6 таблеток в день; принимают препарат после еды. После наступления терапевтического эффекта (обычно через 10—14 дней) дозу по​степенно уменьшают до 1 — 2 таблеток в день. Курс лечения обычно продол​жается 3—4 нед, однако иногда пре​парат принимают длительно в поддер​живающей дозе (1 таблетка в день).
Антигипертензивные средства
Лечение должно проводиться под наблю​дением врача. Одновременно с раунати​ном (или последовательно) можно при​менять другие гипотензивные средства, ганглиоблокирующие препараты, апрес-син, дихлотиазид и др.
Раунатин обычно не вызывает по​бочных явлений. Некоторые больные переносят его лучше, чем резерпин. В отдельных случаях наблюдаются набухание слизистых оболочек носа, потливость, общая слабость; у боль​ных стенокардией иногда усиливаются боли в области сердца. Побочные яв​ления проходят при уменьшении дозы
или после кратковременного перерыва (1—3 дня) в приеме препарата.
Форма выпуска: таблетки, покрытые оболочкой, содержащие по 0,002 г v'2 мг) препарата.
Хранение: список Б. В хорошо .уку​поренных банках или флаконах темного стекла.
Rp.: Tab. Raunatini 0,002 N. 50
D.S. По 1 таблетке 1 — 2 раза в день после еды.
Под названием «Раувазан» аналогич​ный препарат выпускается в ГДР (в упаковке по 100 таблеток).
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3. КЛОФЕЛИН (Clophelinum). 2-(2, 6-Дихлорфениламино)-имидазо-лина гидрохлорид:
Синонимы: Гемитон (Г), Катапресан,
Хлофазолин (Б), Atensina, Bapresan, Capresin, Catapres, Catapresan, Chlopha-zolin, Chlornidinum, Ctonidini hydroch-loridum, Ctonidin hydrochiorid, Clonidine, Clonilon, Clonisin, Haemiton, Hemiton, Hyposyn, Ipotensinum, Namestin, Normo-presan, Prescatan и др.
Белый кристаллический порошок. Растворим в воде, трудно — в спирте.
Клофелин является производным ими-лаэолина и в этом отношении сходен с нафтизином (см.) и фентоламином (см.), влияющими на адренергические системы и являющимися соответствен​но адреномиметическим и а-адренобло-кирующим средством. Клофелин тоже влияет на адренореактивные системы, но имеет особый характер действия. Он оказывает периферическое симпато-миметическое действие, влияя на пери​ферические арадренорецепторы, а про​никая через гематоэнцефалический барь​ер, оказывает стимулирующее действие на центральные сь-адренорецепторы'. Основным проявлением действия клофе​лина является стойкий гипотензивный
эффект, которому может предшество​вать кратковременное гипертензивное действие (вследствие возбуждения пери​ферических а-адренорецепторов). Гипер-тензивная фаза (продолжающаяся не​сколько минут) обычно наблюдается лишь при быстром внутривенном вве​дении препарата и отсутствует при других путях введения или при мед​ленном введении в вену1. Гипотензивное действие развивается обычно через 1 — 2 ч после приема препарата внутрь и продолжается после однократного приема 6—8 ч.
Гипотензивное действие клофелина сопровождается снижением сердечного выброса и уменьшением перифериче​ского сопротивления сосудов, в том числе сосудов почек.
Клофелин вызывает также пони​жение внутриглазного давления.
Препарат оказывает седативный эф​фект, связанный с влиянием на рети​кулярную формацию ствола мозга.
Применяют клофелин в качестве антигипертензивного средства при раз​ных формах гипертонической болезни и для купирования гипертонических кри​зов2, а в глазной практике — у боль​ных первичной открытоугольной глау​комой.
'Медведев Б. А. Новый гипотензивный препарат клофелин. — Хим.-фарм. журн., 1980, № 1, с. 115-118.
2 Машковский М. Д, Медведев Б. А.. Эр и на Е. В. и др. Фармакологические свой​ства и клиническое применение клофелина.— Клин, мед., 1979, № I, с. 31-36; Эр и на Е. В.. Першакова Л. П., Киселева 3. М., Л а-б сева Т. Н. Катапрессан (гемитон) в лечении больных гипертонической болезнью - Тер арх ,
Препарат эффективен в весьма малых дозах. При приеме внутрь в качестве антигипертензивного средства назнача​ют с 0,075 мг (0,000075 г) 2-4 раза в день. Если гипотензивный эффект не​достаточен, увеличивают разовую дозу через каждые 1 — 2 дня на 0,0375 мг ('/2 таблетки, содержащей 0,075 мг) до 0,15 — 0,3 мг на прием 2—4 раза в день.
Суточные дозы составляют обычно 0,3—0,45 мг, иногда— 1,2—1,5 мг. При недостаточной эффективности клофели-на в дозах 0,45—0,6 мг в сутки целесообразно дополнительно назначать салуретики, резерпин, метилдофа, ок-тадин или другие гипотензивные пре​параты.
У больных среднего и пожилого возраста, особенно с проявлениями скле​роза мозговых сосудов, может иметь место повышенная чувствительность к препарату; у них лечение начинают с назначения 0,0375 мг, т. е. половины таблетки, содержащей 0,075 мг.
Продолжительность курса лечения — обычно 1 — 2 мес, а при необходи​мости—6—12 мес и более.
При гипертензивных кризах и в случаях высокого Давления, когда прием таблеток не дает должного эффекта, клофелин назначают внутримышечно, подкожно или внутривенно. Внутримы​шечно или подкожно вводят 0,5—1 мл 0,01 % раствора (0,05-0,1 мг). Для внутривенного введения разводят 0,5 — 1,5 мл 0,01 % раствора клофелина в 10—20 мл изотонического раствора нат​рия хлорида и вводят медленно — в течение 3—5 мин. Гипотензивный эф​фект при введении в вену проявляет​ся через 3 — 5 мин, достигает макси​мума через 15 — 20 мин и сохраняется 4—8 ч1. В тяжелых случаях можно вводить раствор клофелина парентераль​но 3—4 раза в день (только в усло-
1973,               № 10, с. 78-85; Лопаткин Н  А., М а-зо Е. Б., Горюнов В. Г., 
В   процессе   лечения    клофелино-регулярно измеряют артериальное да ление в горизонтальном и вертикально положениях больного. Лечение препар том не следует прекращать внезапн так как это может привести к ра витию гипертонического криза. Пер< отменой клофелина следует в течение 7 — 10 дней постепенно понижать дозы
При применении клофелина могут наблюдаться сухость во рту (особенно в первые дни), запоры. В первые дни отмечается также седативное действие, чувство усталости, сонливость.
При внутривенном введении могут иметь место ортостатические явления, если больной находится в вертикаль​ном положении.
В первые минуты после внутривенно​го введения в отдельных случаях мо​жет наблюдаться кратковременное (на несколько минут) умеренное повышение артериального давления.
Клофелин следует применять с осто​рожностью у больных с тяжелыми из​менениями церебральных сосудов и у больных депрессиями. Во время лечения клофелином запрещается уп9требление спиртных напитков. Наличие седативно-го эффекта и возможность замедления реакционной способности следует учиты​вать, если препарат назначают лицам, занимающимся вождением автомашины или профессия которых требует быстрой психической или физической реакции.
Клофелин не следует назначать вмес​те с антидепрессантами (ослабление ги​потензивного действия) и с большими дозами нейролептиков (усиление седа-тивного эффекта).
При глаукоме применяют клофелин местно в виде инсталляций в конъ-юнктивальный мешок глаза1. Гипотен-
1 Ермакова В. Н. Новый гипотензивный антиглаукоматозный препарат клофелнн. — Вести офтальмол., 1979, J* 3, с. 23-26; Бунин А. Я , Ермакова В. Н., Кондэ Л. А.,- Яков​лев А. А. Опыт длительного медикаментоз​ного лечения больных открытоугольной глау комой.— Вести, офтальмол., 1981, № 2, с. 14—16, Ермакова В. Н. Клиническая оценка эффек​тивности клофелина при лечении глаукомы.— Но​вые лекарств, препараты. Экспресс-информация 1982, № 3, с. 2-8.
зивный эффект препарата при глаукоме объясняют местным адреномиметиче-ским действием и частично резорб-гивным действием, обусловленным вса​сыванием препарата слизистыми оболоч​ками глаза. Препарат вызывает умень​шение секреции, а также улучшение оттока водянистой влаги. Миоза препа​рат не вызывает.
Лечение начинают с закапывания 0,25 % раствора. При недостаточном эффекте используют 0,5 % раствор, в случае развития побочных явлений на​значают 0,125 % раствор. Применяют по i капле 2—4 раза в день.
Препарат можно применять без мио-тиков, а при недостаточном эффекте — в комбинации с мистиками.
Продолжительность применения кло-фелина зависит от степени гипотен​зивного эффекта; при наличии эффекта препарат применяют длительно (месяцы, годы). При отсутствии эффекта в те​чение первых 1 — 2 дней препарат от​меняют.
Капли клофелина можно применять после антиглаукоматозных операций при некомпенсации офтальмотонуса1.
Поскольку клофелин всасывается сли​зистыми оболочками глаза, при его
применении в виде глазных капель воз​можны понижение артериального давле​ния, брадикардия, сухость во рту, сон​ливость.
При резко выраженном атеросклерозе сосудов головного мозга и выражен​ной артериальной гипотонии глазные капли клонидйна (клофелина) противо​показаны.
Формы выпуска: таблетки по 0,000075 г (0,075 мг) и 0,00015 г (0,15 мг) в упаковке по 50 или 100 таблеток; ампулы по 1 мл 0,01 % раствора для инъекций (0,1 мг в ампуле) в упаков​ке по 10 или 100 ампул; тюбик-ка​пельницы, содержащие по 1,5 мл 0,125 %; 0,25 % и 0,5 % раствора (глазные капли), по 2 тюбик-капельницы в упа​ковке.
Хранение: порошок клофелина — спи​сок А; лекарственные формы — список Б. В защищенном от света месте.
В Германской Демократической Рес​публике препарат выпускается под наз​ванием «Гемитон».
                      Полимеры в медицине

Медицина давно и с успехом использует различные полимер​ные материалы. Особенно часто их применяют в хирургии. Полимеры используют при операциях на костях и суставах, при закрытии дефекта черепа, восстановлении суставных связок, сухожилий и т. д. Из полимеров изготавливают различные про​тезы внутренних органов — кровеносных сосудов, пищевода, желчных протоков, клапанов сердца и др. С помощью пласти​ков исправляют отдельные дефекты лица — заменяют части но​са", ушной раковины, глазницы. При операциях на кровеносных сосудах применяют материал из лавсана, пропилена, капрона и кремнийорганических полимеров. При этом сосудистый протез «врастает» в ткани организма, выполняя роль своеобразного кар​каса, на котором формируется новая стенка сосуда. Особенно широко применяют полимерные материалы в стоматологии для изготовления искусственных зубов и протезов. Для этого наибо​лее подходящими материалами оказались полиакриловые поли​меры, которые хорошо окрашиваются под цвет собственных зубов и десен, не поглощают остатков пищи и недоступны для микробов. В то же время они достаточно эластичны и прочны. Хороша-я совместимость полиакрилового пластика с соединитель​ной тканью позволяет применять его и для исправления круп​ных дефектов черепа. В последнее время с этой целью стали использовать фторопласт. Биологически инертные кремнийорга-нические соединения применяют для создания искусственного хру​сталика глаза.

В качестве заменителей человеческой крови применяют син​тетические кровезаменители — высокомолекулярные химические соединения, которые по своим физико-химическим свойствам близки к плазме крови (поливиниловый спирт, поливинилпирро-лидон).

Как известно, потеря человеком половины крови вызывает смерть. Но это происходит не из-за потери эритроцитов, а в ре​зультате падения кровяного давления. Кровообращение замедля​ется, температура тела падает, нарушается обмен веществ, на​ступает кислородное голодание центральной нервной системы. Это приводит к остановке дыхания и сердца. Кровезаменяющие жидкости восполняют временно недостающую кровь, поддержи​вают необходимое давление крови. Но, к сожалению, кровеза​менители не могут связывать кислород. Поэтому сейчас идут по​иски таких кровезаменителей, которые могли бы связывать кис​лород и доставлять его к клеткам организма, а обратно — оксид углерода (IV)
 Исследование  свойств лекарственных препаратов.
Опыт 1. Изучим  взаимодействие левомицетина со свежеосажденным гидроксидом меди(11)

В пробирку наливаем 1 мл раствора левомицетина, столько же 2 М раствора NaOH и добавляют 2-3 капли 10 %-ного раствора CuS04. Пробирку встряхивает. Появляется сине-фиолетовое окрашивание вследствие образования комплексного соединения:
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О п ы т 2.  Исследуем  реакцию    тетрациклина с хло​ридом железа(Ш)

В пробирку приливает 1 мл приготов​ленного раствора тетрациклина и добавля​ет несколько капель 10 %-ного раствора РеС1з- Появляется зеленовато-коричневое окрашивание, причина  которого  взаимодействие фенольной ОН-группы тетрациклина с ка​тионами Fe3+:
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           Опыт  3. Изучение  свойств   фурацилина.
В пробирку наливаю  1 мл раствора фурацилина и добавляю к нему 0,5 мл 2 М рас​твора NaOH. Наблюдаю изменение окраски с желтой на оранжево-красную окраску.
.
    Опыт 4. 
. Получение йодоформа .     В пробирку наливаем  1 мл спиртового раствора иода и приливаем  к нему 2 М (= 8 %-ный) раствор NaOH до тех пор, пока смесь не обесцветится. Призраком реакции является  выпадение  характер​ных светло-желтых кристаллов йодоформа:
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Ощущается резкий неприятный запах йодоформа.

Опыт 5. Получение паров иода

В пробирку наливаем 2-3 капли раство​ра иода и нагреваем   ее на спиртовке. Наблю​даем  образование фиолетовых паров иода.

Опыты с бриллиантовым зеленым (зеленкой)

Опыт 6 Действие кислот на брилли​антовый зеленый

Бриллиантовый зеленый относится к группе трифенилметановых красителей:
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В пробирку наливаем  1 мл раствора бриллиантового зеленого и столько же 1М  
(= 4 %-ного) раствора HCI. Окраска красите​ля становится оранжевой благодаря нару​шению исходной сопряженной системы.

Опыт 7. Получение основания брилли​антового зеленого

В пробирку наливаем  1 мл раствора бриллиантового зеленого и добавляем  по каплям 2 М раствор NaOH.  Призраком данной реакции является образующийся  блед​но-зеленый осадок основания бриллианто​вого зеленого:
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Опыт 8   изучение  свойств   сульфаниламидных  препаратов (лигниновая проба)

Для опыта беру сульфаниламид, молеку​лы которого содержат свободную амино​группу в положении 4 ароматического коль​ца, например стрептоцид. Понадобится так​же кусочек древесины, не обработанной ла​ками, красками и прочими средствами.  Капнем   на него  3-5 капель раствора сульфа​ниламидного препарата и столько же 1 М раствора НС1, то появляется  оранжево-желтое окрашивание.  Итогом опыта  является  взаимодействие ароматических альдегидов, которые образу​ются при кислотном гидролизе лигнинов древесины, с аминогруппой, при этом полу​чается основание Шиффа:
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Опыты с парацетамолом

Опыт 9. Кислотный гидролиз параце​тамола

К 1 мл раствора парацетамола добавляю 0,5 мл 2 М раствора НС1, нагреваю смесь до кипения и кипячу  ее в течение 1 мин. Затем охлаждаю пробирку и осторожно нюхаю ее содержимое. Ощущается запах уксусной

КИСЛОТЫ:
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Опыт 10. Комплексообразование пара​цетамола с катионами Ре3+

К 1 мл раствора парацетамола добавляю 3-4 капли 10 %-ного раствора РеС1з- Наблю​даю синее окрашивание. Реакция происходит благодаря наличию в молекуле парацетамола фенольного гидроксила, участвующе​го в комплексообразовании с ионами Fe3+ Образуются комплексы различного состава например такого:
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Опыты с анальгином («анальгиновый хамелеон»)

Опыт 11. Взаимодействие анальгина с хлоридом железа(Ш)

К 1 мл раствора анальгина добавляю 3-4 капли 10 %-ного раствора РеС13.  Признаком реакции является  появление  темно-синего окрашивания, постепенно переходящее в темно-зеленое, а затем в оранжево-желтое.

Опыт  1  2. Взаимодействие анальгина с дихроматом калия в кислой среде

В пробирку наливаю 1 мл раствора аналь​гина и 1 мл 10 %-ного раствора К2Сг207. К полученной смеси добавляю 2 мл 0,1 М раствора НС1. Сначала появляется темно-си​няя окраска, затем темно-зеленая, переходя​щая в бурую.

Окрашенные продукты образуются вслед​ствие окисления анальгина.

Опыт  13 с фенолфталеином (пургеном)

Изменение окраски фенолфталеина в щелочной среде

В пробирку наливаю  2 М раствор гид-роксида натрия или калия и добавляю            1-2 капли фенолфталеина. Раствор окраши​вается в малиновый цвет. Добавляю к нему несколько капель 2 М раствора щелочи. Ок​раска раствора бледнеет и вскоре исчеза​ет совсем. Изменения окраски связаны с тем, что в сильнощелочной среде (рН > 12) фенолфталеин снова переходит в бесцвет​ную форму:

[image: image14.png]GecuserHas popma oxpamentan opma

o &
o
tc)
O

Gecupernas Gopma




Опыт  13   Изучение  димедрола.
Таблетку димедрола измельчаю и поме​щаю в пробирку. Добавляю в нее 2-3 кап​ли концентрированной H2S04.   Наблюдаю           образование желтой оксониевой соли:
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Опыты с кофеином

Опыт 14 . Выделение кофеина

На часовое стекло (в фарфоровую чаш​ку) помещаю смесь чая (или кофе) и окси​да магния в соотношении 1 : 1 (по массе). На электроплитку кладу асбестовую сетку и ста​влю на нее часовое стекло со смесью, накры​ваю его другим часовым стеклом или стек​лянной пластинкой. Нагревание провожу   в течение 1-2 мин, не допуская обугливания. Наблюдаю  возгонку  кофеина, при этом он образует игольчатые кристаллы.

Опыт 14. Качественная реакция на ко​феин

На стеклянную пластинку помещаю не​много полученных кристаллов кофеина и добавляю 1-2 капли концентрированной азотной кислоты (осторожно!). Появляется желтое окрашивание. Осторожно нагреваю пластинку и выпариваю содержимое досу​ха. Полученный остаток смачиваю каплей 25 %-ного раствора аммиака. Появляется пурпурно-красное окрашивание вследствие образования аммонийной соли тетраметилпурпуровой кислоты — тетраметилпурпура-та аммония:
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Опыты с антибиотиками

Опыт 15. «Ампицилиновый хамелеон»

В пробирку наливаю 1 мл раствора ампициллина и столько же 2 М раствора NaOH. В полученную смесь добавляю 2-3 капли 10 %-ного раствора CuS04. Пробирку встря​хиваю. Появляется фиолетовое окрашива​ние, характерное для биуретовой реакции. Постепенно окраска изменяется на бурую:

[image: image18.png]-~
4 H CuOH),
\ . o
NH CH
NH,
0< ~OH
0 o

H3C / \II’ [
H3C \ @0 A !





Аналогичную реакцию дает антибиотик амоксициллин (амоксил), в молекуле которо​го, в отличие от ампициллина, в пара-поло​жении бензольного кольца находится гидро-ксильная группа.

Подделка лекарственных препаратов

МВД серьезно обеспокоено проблемой подделки лекарственных препаратов. Об этом.В 2003, на Международной научно-практической конференции "Контрафактная продукция - проблемы и пути их решения" в Москве заявил заместитель министра МВД России Сергей Веревкин-Рохальский.
"Особую озабоченность вызывает проблема фальсификации лекарственных средств, с 1997 г. объем поддельных лекарств вырос в разы", - сказал замминистра.
По его словам, в настоящее время 12% лекарственных препаратов, находящихся в обороте - подделка.
Веревкин-Рохальский назвал три основных направления поступления контрафактных лекарств. Первый - непосредственно изготовление, причем, по словам замминистра, чаще всего подделывается фестал.
Второе направление - это фальсификация, а именно не вложение требуемых ингридиентов.
Третье - приобретение за рубежом по бросовым ценам лекарственных препаратов с истекшим сроком действия и замена их упаковки на новую со свежей маркировкой.
За девять месяцев 2003 г. выявлено 128 серий фальсифицированных лекарственных препаратов при 890 случаях выявления поддельных лекарств.
"Рынок контрафактной продукции в сфере лекарственных препаратов оценивается в 250 - 300 млн. дол. в год",.
Отмечено что около 30% поддельных лекарств поступают в Россию из дальнего зарубежья.

Причиной увеличения контрафактной продукции в сфере лекарственных препаратов, по его мнению, является бесконтрольная выдача лицензий на оптовую торговлю лекарствами. "В России в этой сфере работают около 7 тыс. фирм, тогда как в США их только десять, а в Германии только две", - сказал Веревкин-Рохальский.В Москве Союз профессиональных фармацевтических организаций (СПФО) презентовал новую систему экспресс-идентификации подлинности лекарств. Это приборы ближней инфракрасной спектрометрии, которые позволяют за 5 минут определить все химические и физические характеристики любого лекарства. Оператор берет таблетку или ампулу, вставляет их в специальное гнездо. Инфракрасный луч падает на объект и отражает 1500 точек спектра (химический состав вплоть до формы молекул, примеси, влажность, давление, при котором прессовалась таблетка, и т.п.) в виде графика на экране компьютера. Рядом - график "эталона", то есть такого же лекарства, чья подлинность удостоверена производителем. Компьютер сравнивает данные и определяет, подлинник это, или подделка, пусть даже очень близкая к оригиналу. Так же прибор определит подлинность картона и красочного слоя на упаковке, не требуя ни специальной подготовки образцов, ни расходных материалов и не нанося вреда экологии. Подобные системы уже применяются во многих странах Европы, в США. Два года назад ее начали внедрять в Китае, где сразу резко возросла выявляемость фальшивок. В России, где проблема поддельных лекарств очень остра, подобные приборы могли бы применять на контроле сырья, при производстве лекарств, проведении тендеров, прохождении лекарств через таможню и т.д. Проблема фальсифицированных медикаментов в нашей стране обострилась после экономического кризиса 1998 года. Во многом это объяснялось падением жизненного уровня населения, что заставило рынок мгновенно переориентировался на более дешевые лекарства, которые предлагали недобросовестные производители. Но дешевое практически никогда не означало качественного. И уж тем более, когда это касается здоровья. Если в 1999 году было обнаружено 29 фальшивых серий, то в 2000-м - уже 105, что составило 3,7% российского рынка лекарственных препаратов. В Минздраве считают, что подделками занимаются, как правило, крупные российские производители. Причем, как отметил Антон Катлинский, существуют документальные доказательства этого: "Минздрав располагает данными о том, что ЗАО "Брынцалов А" в больших объемах производит фальсифицированные лекарственные препараты - такие, как "Рулид", "Клафоран" и "Ноотропил". 

Как правильно приобрести лекарственные препараты

В момент приобретения внимательно посмотрите на упаковку препарата. На ней обязательно должны быть:

· наименование завода-производителя, его адрес и телефон, по которому можно в случае сомнения позвонить и все уточнить; 

· наименование препарата, его дозировка, серия и срок годности; 

· а также такие указания, как «подлежит отпуску без рецепта врача» или «по рецепту врача». 

Если сомнения вас не покидают, вы вправе попросить провизора или фармацевта, который вас обслуживает, предъявить дополнительные доказательства. Ими являются товаротранспортные документы, в которых фирма-поставщик указывает:

· номер сертификата соответствия, 

· срок его действия, 

· орган, который выдал сертификат, 

· реестровый номер, присвоенный центром по контролю качества и сертификации Краснодарского края. 

Просите также копию регистрационного удостоверения и удостоверения по качеству и безопасности, если речь идет о БАДах или минеральной воде.

Если вы и этим не удовлетворены, вы можете потребовать копию сертификата соответствия, заверенную держателем подлинника сертификата нотариально. 

Кроме того, вы всегда можете позвонить по телефонам, которые есть в «Уголках потребителя» в каждом торговом зале.

                                        Вывод
Достижения в области химии в настоящее время настолько велики и очень тесно связаны с запросами современного общества, что ученые Включили, особенно органическую химию, в ряд наиболее полезных человечеству наук

Химики создали огромный арсенал лекарственных препаратов помогающих человеку побеждать различные болезни. Все эти вещества  настолько проникли в нашу жизнь, что человек уже не может представить без них свое существование. Но к сожалению химия может быть не только добрый друг и волшебник. Часто по воле человека или случайно она превращается в свою противоположность – химию разрушающую. Это происходит, если человек обращается с ней небрежно, безграмотно или со злым умыслом. 

Необходимо добрая сотрудничество с этой наукой, только тогда она будет радовать человека. В дальнейшем в своей работе мне бы хотелось познакомить с рекомендации по выбору препаратов.  
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