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Введение. Стереоизомерия широко распространённое явление в биохимии и 

физиологии, так как большинство лекарственных соединений являются 

хиральными молекулами и имеют пары энантиомеров. Один из энантиомеров 

значительно более активен по сравнению с другим, действующим слабее или не 

действующим вообще. Отношение активности эвтомера к дистомеру называется 

эвдисмическим и является мерой стереоизбирательности данного соединения. 

Чем больше данное отношение, тем сильнее биологическая активность одного 

оптического изомера. Большинство исследований клинической эффективности и 

элиминации лекарственных соединений у человека выполнено с применением 

рацемических смесей лекарств, а не их раздельных энантиомеров. В 

настоящее 

Результаты и их обсуждение. Одной из причин различной 

физиологической активности стереоизомеров лекарственных препаратов 

являются различия в их проникновении в организм. Они связаны с 

особенностями строения и свойствами биологических мембран и наличием в 

мембранах специальных систем, осуществляющих перенос метаболитов через 

мембраны (таблица). Клиническое значение избирательного метаболизма 

энантиомеров зависит от различий в силе их действия и токсичности. Если два 

энантиомера лекарственного препарата в ра- цемической смеси обладают 

одинаковой активностью, то не имеет значения, ко- торый из них 

метаболизируется первым. Если энантиомеры отличаются силой действия и 

вызываемыми нежелательными побочными явлениями, то быстрота 

метаболизма имеет значение [1]. У некоторых оптически активных препаратов, 

применяемых в виде рацемата, может происходить взаимодействие с другими ле- 

карственными средствами, заключающееся в том, что эти средства избирательно 

тормозят метаболизм одного из энантиомеров. При различной биологической ак- 

тивности энантиомеров это приводит к изменению силы действия препарата или 

нежелательным побочным явлениям (таблица). 

 

Таблица – Примеры стериоизомеров и их эффектов 
Изомеры (S)-(+)- форма (R)-(-)-форма 

S- и R-изо- 

меры ибупро- 

фена 

(S)-(+)-ибупрофен – 

анальгетик, антипиретик и ока- 

зывает противовосполительное 

действие 

(R)-(-)-ибупрофен – 

токсичен и может накапли- 

ваться в жировых отложения в 

виде эфира с глицерином 

R- и S-изо- 

меры напрок- 

сена 

(S)-(+)-напроксен – противовос- 

палительное средство, обладает 

терапевтической активностью 
  

(R)-(-)-напроксен – имеет ярко 

выраженную гепатотоксич- 

ность 



  

R- и S-изо- 

меры амлоди- 

пина 

(S)-(+)-амлодипин – способ- 

ность блокировать медленные 

каналы L-типа в гладкомышеч- 

ных клетках сосудов 

(R)-(-)-амлодипин – в 1000 раз 

менее активен, стимулирует 

синтез NO эндотелиальными 

клетками через кининзависи- 
мый механизм 

R- и S-изо- 

меры тирок- 

сина 

(S)-(+)-тироксин – лекарствен- 

ное средство левотроид – при- 
родный гормон щитовидной же- 

лезы. 

(R)-(-)-тироксин («декст- 

роид») понижает содержание 

холестерина в крови. 

R- и S-изо- 

меры анапри- 
лина 

(S)-(+)-анаприлин – антиаритми- 

ческое средство. 

(R)-(-)- анаприлин в 100 раз 

менее активен, чем S -форма 

R- и S-изо- 

меры левами- 

зола 

(S)-(+)-левамизол – антигель- 

минтного средства (рацемиче- 
ский левамизол заменен одним 

S-энантиомеру) 

(R)-(-)-левамизол – вызывает 

тошноту 

R- и S-изо- 

меры  дофа- 
мина 

(S)-(+)-дофамин – обладает ги- 

потензивным эффектом 

(R)-(-)-дофамин – вызывает 

побочные эффекты (заболева- 
ние крови) 

R- и S-изо- 

меры сарко- 
лизина 

(S)-(+)-сарколизин – средство 

при лечении некоторых видов 
опухолей 

(R)-(-)-сарколизин – неактив- 

ная форма. 

R- и S-изо- 

меры адрена- 

лина 

(S)-(+)-адреналин обладает низ- 

кой фармакологической актив- 

ностью, т.к. спиртовая гидрок- 

сильная группа ориентирована 

неправильно по отношению 
к поверхности рецептора. 

(R)-(-)-адреналин – природный 

обладает максимальной фар- 

макологической активностью. 

R- и S-изо- 

меры кета- 

мина 

(S)-(+)-кетамин – внутривенный 

анестетик более активный. 

(R)-(-)-кетамин – менее актив- 

ный и более токсичный. 

R- и S-изо- 

меры лево- 

мицетина 

(S)-(+)-форма применяют при 

отравлениях тяжелыми метал- 

лами, при ревматоидном артрите 
и системной склеродермии. 

(R)-(-)-изомер токсичен и мо- 

жет привести к слепоте, при- 

менять нельзя. 



  

Лекарственные средства в виде оптически чистых соединений получают 

тремя методами: разделением рацемических смесей, модификацией природных 

оптически активных соединений и прямым синтезом. Данные методы требуют 

больших финансовых затрат, что значительно увеличивает стоимость препарата. 

Заключение. Таким образом, изменение пространственного расположения 

одних и тех же групп в молекуле биологически активных веществ может иметь 

такое же значение, как и изменения химической природы этих групп. Знание вли- 

яния стереохимических особенностей на физиологическую активность молекулы 

позволяет с помощью стереоспецифичных методик синтеза получать лекарствен ные 

препараты, обладающие наибольшей эффективностью или наименьшей 

токсичностью. На стадии разработки лекарственных средств необходим 

сравнительный анализ токсичности, метаболизма, изучения всасывания, 

распределения и вы- деления лекарственных веществ. Также очень важна 

количественная оценка биологического и терапевтического действия 

индивидуальных стереоизомеров. 
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