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Áèîëîãè÷åñêàÿ àêòèâíîñòü
ïðîèçâîäíûõ ïèðèäèíà
Biological Activity of Pyridine
Derivatives
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ÓÄÊ 619:615.4
Êëþ÷åâûå ñëîâà: ïðîèçâîäíûå ïèðèäèíà. ñòðóêòóð-

íàÿ ìîäèôèêàöèÿ, ðàäèêàëû êóìàðèíèë è ïàðà-íèòðîáåí-
çîèë, àíòèáàêòåðèàëüíàÿ àêòèâíîñòü, àíòèïðîòîçîéíàÿ àê-
òèâíîñòü.

Key words: pyridine derivatives, structural
modifications, coumarinil and para-nitrobezoil radicals,
antibacterial activity, protozoacidal activity.

Ðåçþìå. Ñòðóêòóðíîé ìîäèôèêàöèåé â ðÿäó ïðîèçâîä-
íûõ ïèðèäèíà ïîëó÷åíû íîâûå ñîåäèíåíèÿ. Âêëþ÷åíèå â
ôîðìóëó ñîåäèíåíèé ðàäèêàëîâ 4-êóìàðèíèë- è ïàðà-íèòðî-
áåíçîèë ðåçêî ïîâûøàåò áèîëîãè÷åñêóþ àêòèâíîñòü íîâûõ
âåùåñòâ. Â ðÿäó ñèíòåçèðîâàííûõ ïðîèçâîäíûõ ïèðèäèíà
óñòàíîâëåíû ñîåäèíåíèÿ, îáëàäàþùèå ñî÷åòàííûì  àíòè-
ïðîòîçîéíûì è àíòèáàêòåðèàëüíûì äåéñòâèåì, ÷òî ïîäòâåð-
æäàåò ïåðñïåêòèâíîñòü ïîèñêà  â ýòîé îáëàñòè  ïðàêòè÷åñêè
çíà÷èìûõ ïðåïàðàòîâ äëÿ âåòåðèíàðíîé ìåäèöèíû.

Abstract.New compounds have been acquired by means
of structural modifications within the range of pyridine derivatives.
Inclusion of 4-coumarinil and para-nitrobezoil radicals into the
formula leads to a drastic increase of biological activity of new
compounds. Within the range of pyridine compounds thus
synthesized, the compounds with combined protozoacidal and
antibacterial properties which confirms the promising outlook
on further search for practically significant veterinary preparations
in this field.

Ââåäåíèå
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Ôåäåðàöèè îò 25.09.2017ã ïî óòâåðæäåíèþ "Ñòðàòåãèè ïðå-
äóïðåæäåíèÿ àíòèìèêðîáíîé ðåçèñòåíòíîñòè â Ðîññèéñêîé
Ôåäåðàöèè" ïðèäàåòñÿ îñîáîå çíà÷åíèå ñîçäàíèþ àíòèèí-
ôåêöèîííûõ ñðåäñòâ íåàíòèáèîòè÷åñêîé ïðèðîäû. Â çîíå
íàøåãî âíèìàíèÿ áûëè äâå ãðóïïû ñîåäèíåíèé: àçîòñîäåð-
æàùèå ãåòåðîöèêëû è íîâûå ïðîèçâîäíûå ïðèðîäíûõ àëêà-
ëîèäîâ. Ïðîèçâîäíûå àçîòñîäåðæàùèõ ãåòåðîöèêëîâ (ïè-
ðèäèíà, èìèäàçîëà, áåíçèìèäàçîëà è äðóãèõ) îáëàäàþò
ðàçíîîáðàçíîé áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòüþ âêóïå ñ íèçêîé
òîêñè÷íîñòüþ, ïîýòîìó ïîèñê ëå÷åáíûõ ïðåïàðàòîâ â ýòîé
îáëàñòè èçäàâíà è ïîñòîÿííî ïðèâëåêàåò èññëåäîâàòåëåé
(PrestonF.N., 1974; Êóêîëåíêî Ñ.Ñ. ñ ñîàâò., 1976; Àðçûáàåâ
Ì., 2002; Morkovnik A.S. ñ ñîàâò., 2019).
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ïðîèñõîæäåíèÿ ñ àíòèìèêðîáíûì è àíòèïðîòîçîéíûì äåé-
ñòâèåì â ðÿäó ïðîèçâîäíûõ ïèðèäèíà.

Ìàòåðèàëû è ìåòîäû
Ñèíòåç ñîåäèíåíèé îñóùåñòâëÿëè ñ èñïîëüçîâàíèåì

êàê èçâåñòíûõ ìåòîäîâ ñèíòåçà îðãàíè÷åñêèõ ñîåäèíåíèé,
îïèñàííûõ â ìíîãî÷èñëåííûõ ðóêîâîäñòâàõ, òàê è ñ ïðèìå-
íåíèåì ðàçðàáîòàííûõ íàìè ìåòîäîâ, èçëîæåííûõ â îïèñà-
íèè ê íàøåìó ïàòåíòó ÐÔ ¹ 2394824 è â íàøèõ ñòàòüÿõ è
òåçèñàõ: Ìàòåðèàëû Ïåðâîé ìåæäóíàðîäíîé êîíôåðåíöèè
"Õèìèÿ è áèîëîãè÷åñêàÿ àêòèâíîñòü ãåòåðîöèêëîâ è àëêàëî-
èäîâ",  Ì., 2002, Ò.2, ñ.116; Ìàòåðèàëû ìåæäóíàðîäíîé
êîíôåðåíöèè "Ñèíòåç è áèîëîãè÷åñêàÿ àêòèâíîñòü àçîòñî-
äåðæàùèõ ãåòåðîöèêëîâ", Ì.,2006, ñ.216;  Òåçèñû IV ìåæäó-
íàðîäíîé êîíôåðåíöèè "Íîâûå íàïðàâëåíèÿ â õèìèè ãåòå-
ðîöèêëîâ", Ñ-Ïåòåðáóðã, 2010, ñ.84-92.

Àíòèáàêòåðèàëüíóþ àêòèâíîñòü èçó÷àëè ìåòîäîì äèô-
ôóçèè â àãàð (Ðàöèîíàëüíàÿ àíòèáèîòèêîòåðàïèÿ. Ñïðà-
âî÷íèê. Ñ.Ì. Íàâàøèí, È.Ï. Ôîìèíà. Ìîñêâà, "Ìåäèöèíà".-
1982. - Ñ.42-43), Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé îöåíèâàëè ïî âå-
ëè÷èíå çîíû çàäåðæêè ðîñòà êóëüòóðû (ìì). Íà ïåðâîì
ýòàïå (ñêðèíèíã àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé) èñïîëüçîâàëè äâå
êóëüòóðû: E.coli F50  è St.aureus 6538Ð. Ïðåïàðàòàìè ñðàâ-
íåíèÿ áûëèôóðàçîëèäîí  è öèïðîôëîêñàöèí.

Ïðîòèñòîöèäíóþ àêòèâíîñòü íîâûõ ñîåäèíåíèé èçó÷à-
ëè ìåòîäîì ñåðèéíûõ ðàçâåäåíèé ïî ðàçðàáîòàííîé íàìè
è èçëîæåííîé â  íàøèõ ïóáëèêàöèÿõ ìåòîäèêå: (Ôåòèñîâ
Ë.Í., Çóáåíêî À.À., Áîäðÿêîâ À.Í., Áîäðÿêîâà Ì.À. Èçûñêà-
íèå ïðîòèñòîöèäíûõ ñðåäñòâ.- Ìåæäóíàðîäíûé ïàðàçèòî-
ëîãè÷åñêèé ñèìïîçèóì "Ñîâðåìåííûå ïðîáëåìû îáùåé è
÷àñòíîé ïàðàçèòîëîãèè" 15–16 ñåíòÿáðÿ 2012 ãîäà îïóáë. â
æ. Âîïðîñû íîðìàòèâíî-ïðàâîâîãî ðåãóëèðîâàíèÿ â âåòå-
ðèíàðèè, 4/1, 2012.-Ñ.70-72) íà êóëüòóðå ïðîñòåéøèõ âèäà
Colpodasteinii íà ñðåäàõ, îïèñàííûõ â êí.: "Ìåòîäû ýêñïåðè-
ìåíòàëüíîé õèìèîòåðàïèè", Ì., "Ìåäèöèíà",1971, ñ.24 - 26).
Ïðåïàðàò ñðàâíåíèÿ òîëòðàçóðèë. Îöåíèâàëè àêòèâíîñòü
ïî âåëè÷èíå ìèíèìàëüíîé èíãèáèðóþùåé  êîíöåíòðàöèè
ñîåäèíåíèÿ (ìêã/ìë).

Ðåçóëüòàòû èññëåäîâàíèÿ
Ñèíòåçèðîâàíû ñîåäèíåíèÿ îáùåé ôîðìóëû I:

N

O

R

R1

1, ãäå R = OH,  ãàëîãåí, àìèíîãðóïïà; R= àöèë, ãåòàðèë

Ðåçóëüòàòû èçó÷åíèÿ áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòè ñîåäè-
íåíèé ïðåäñòàâëåíû â òàáëèöå 1.

Ïðîèçâîäíûå ïèðèäèíà îáëàäàþò ðàçíûìè âèäàìè
áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòè. Îñîáûé èíòåðåñ ïðåäñòàâëÿþò
âåùåñòâà, äåìîíñòðèðóþùèå  ñî÷åòàííóþ àêòèâíîñòü. Ñî-
åäèíåíèÿ ¹¹  503, 504, 505, 506, 556, 557 îáëàäàþò
âûñîêîé ïðîòèñòîöèäíîé àêòèâíîñòüþ (3,9 – 15,6 ìêã/ìë,
÷òî ïðåâûøàåò ïîêàçàòåëè êîíòðîëÿ â 4–15 ðàç) è çíà÷è-
òåëüíîé àíòèáàêòåðèàëüíîé àêòèâíîñòüþ  ( 42 – 50% óðîâíÿ
àêòèâíîñòè ôóðàçîëèäîíà  â îòíîøåíèè E.coli). Ñîåäèíåíèÿ
¹ 503 è ¹506 (â êîòîðûõ ðàäèêàë R1 ðàâåí 4-êóìàðèíèë- è
ïàðà-íèòðîáåíçîèë, ñîîòâåòñòâåííî) îáëàäàþò ïðîòèñòî-
öèäíîé àêòèâíîñòüþ íà óðîâíå 3,9 ìêã/ìë, ÷òî â 15 ðàç âûøå
óðîâíÿ àêòèâíîñòè ïðåïàðàòà ñðàâíåíèÿ òîëòðàçóðèëà. Ïðè
ýòîì ýòè ñîåäèíåíèÿ ïðîÿâëÿþò áàêòåðèîñòàòè÷åñêóþ àê-

Þ.Ä. Äðîáèí

ã. Íîâî÷åðêàññê
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№ 
п/п 

Номер 
соедине-

ния в лаб. 

журнале 

Виды активности 

Протисто- 

цидная, 

мкг/мл 

Антимикоти-

ческая, 

зона задержки 
роста в мм 

Антибактериальная 

St.aureus, 

зона задержки 
роста в мм 

E.coli, зона 

задержки 
роста в мм 

1 2 3 4 5 6 

1 500 125 0 12 11 

2 501 250 0 12 8 

3 502 >500 0 0 0 

4 503 3,9 0 8 10 

5 504 15,6 0 0 12 

6 505 3,9 0 0 10 

7 506 3,9 0 12 12 

8 507 125 0 12 10 

9 508 >500 0 12 12 

10 509 >500 0 18 10 

11 528 31,2 0 0 0 

12 529 31,2 10 0 0 

13 530 >500 0 0 0 

14 556 7,8 0 0 10 

15 557 7,8 0 0 10 

16 558 >500 0 0 12 

17 559 >500 0 0 10 

Фуразолидон - - - 20 24 

Ципрофлоксацин - - - 30 30 

Толтразурил - 62,5 - - - 

Фундазол - - 42 - - 

Òàáëèöà 1. Ïàðàìåòðû áèîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòè íîâûõ ñîåäèíåíèé

òèâíîñòü êàê â îòíîøåíèè ãðàìïîçèòèâíûõ áàêòåðèé (St.aureus),
òàê è â îòíîøåíèè ãðàìíåãàòèâíûõ áàêòåðèé (E.coli).

Âûâîä
Â ðÿäó ñèíòåçèðîâàíûõ ïðîèçâîäíûõ ïèðèäèíà óñòà-

íîâëåíû ñîåäèíåíèÿ, îáëàäàþùèå ñî÷åòàííûì  àíòèïðî-
òîçîéíûì è àíòèáàêòåðèàëüíûì äåéñòâèåì, ÷òî ïîäòâåðæäà-
åò ïåðñïåêòèâíîñòü ïîèñêà  â ýòîé îáëàñòè  ïðàêòè÷åñêè çíà÷è-
ìûõ ïðåïàðàòîâ äëÿ âåòåðèíàðíîé ìåäèöèíû.
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