
ФАРМАТЕКА № 6 — 2009      28

АКТУАЛЬНЫЕ ОБЗОРЫ

В начале 1980-х гг. в ГУ НИИ 
Фармакологии РАМН Смир-
нов Л.Д. и Кузьмин В.И. 

синтезировали Мексидол – сукцинат 
2-этил-6-метил-3-оксипиридина, и 
под руководством академика РАМН 
Вальдмана А.В. были выявлены его 
фармакологические эффекты, про-
ведено изучение механизма дей-
ствия (Воронина Т.А., Середенин 
С.Б., Еременко А.В., Лукьянова Л.Д., 
Неробкова Л.Н., Гарибова Т.Л. и др.), 
выполнены доклинические исследова-
ния по токсикологии (Любимов Б.И.) 
и фармакокинетике (Сариев А.К., 
Жердев В.П.), определен товарный 
знак, осуществлена регистрация пре-
парата в МЗ СССР, проведены пер-
вые клинические испытания (Незна-
мов Г.Г., Телешова Е.С., Сюняков С.А 
и др.), осуществлено внедрение препа-
рата в медицинскую практику. 

Наличие сукцината в структуре 
Мексидола имеет принципиальное 
значение для проявления фарма-
кологических эффектов препарата, 
поскольку сукцинат функционально 
значим для многих процессов, про-
текающих в организме, в частности 
является субстратом для повышения 
энергетического обмена в клетке. 

Мексидол – препарат с поликомпо-
нентным спектром фармакологических 
эффектов и многофакторным меха-
низмом действия. Наиболее важными 
компонентами механизма действия 
Мексидола являются его антиокси-

дантные, мембранотропные эффекты, 
способность модулировать функцио-
нирование рецепторов и мембрано-
связанных ферментов и восстанавли-
вать нейромедиаторный баланс [1–3]. 
Известно, что функционирование 
нейрональных мембран как целост-
ных клеточных структур определяется 
согласованной работой совокупности 
химических и физических процес-
сов, связанных с передачей информа-
ции. Необходимое для этой передачи 
сопряжение основных ее элементов 
(рецепторов, ионных каналов, фер-
ментов) определяется прежде всего 
структурно-функциональным состоя-
нием липидного бислоя нейрональных 
мембран, осуществляющего регуля-
цию мембранных белков. Одним из 
базисных процессов, участвующим в 
модифицирующем/повреждающем 
действии на клеточные структуры цен-
тральной нервной системы (ЦНС), 
является свободно-радикальное окис-
ление (СРО). 

Действие Мексидола направлено 
прежде всего на процессы СРО в био-
мембранах и внутри клетки. С одной 
стороны, он ингибирует процес-
сы перекисного окисления липидов 
(ПОЛ), активно реагирует с первичны-
ми и гидроксильными радикалами пеп-
тидов, снижает в мозге повышенный 
при патологии уровень оксида азота 
(NO), а с другой – повышает актив-
ность антиоксидантных ферментов 
(в частности, супероксиддисмутазы), 

ответственных за образование и рас-
ходование перекисей липидов, а также 
активных форм кислорода [1–8]. 

Показано, что при различных пато-
логиях процессы ПОЛ и другие воз-
действия приводят к нарушению 
структурно-функционального состоя-
ния мембраны и в результате – к ее 
деполяризации, увеличению вязко-
сти липидного бислоя и изменению 
порогов чувствительности нейронов. 
Мексидол оказывает влияние и на 
это звено патологического процесса. 
Он повышает содержание полярных 
фракций липидов (фосфатидилсери-
на и фосфатидилинозита) и снижает 
соотношение холестерин/фосфолипи-
ды, что свидетельствует о его липи-
дрегулирующих свойствах; вызывает 
перемещение структурных пере-
ходов в область низких температур, 
т. е. уменьшается вязкость мембраны 
и увеличивается их текучесть; повы-
шает соотношение липид–белок 
[2, 9, 7, 10, 11]. Благодаря этим эффек-
там он оказывает модулирующее влия-
ние на активность мембраносвязанных 
ферментов и рецепторные комплексы, 
в частности ГАМК (γ-аминомасляная 
кислота)-бензодиазепиновый, ацетил-
холиновый, усиливая их способность 
к связыванию. 

Наряду с этим Мексидол стабили-
зирует мембранные структуры клеток 
крови – эритроцитов и тромбоцитов, 
при их гемолизе и механической трав-
ме, обладает гиполипидемическим 
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действием; снижает в плазме крови 
уровень общего холестерина и липо-
протеидов низкой плотности, улучшает 
энергетический обмен клетки, активи-
руя энергосинтезирующую функцию 
митохондрий. 

Таким образом, Мексидол обладает 
широким спектром фармакологиче-
ских эффектов, реализуемых на двух 
уровнях – нейрональном и сосудистом. 
Он оказывает нейропротекторное, 
противогипоксическое, противоише-
мическое, ноотропное, вегетотропное, 
антистрессорное, анксиолитическое, 
противосудорожное, антиалкогольное, 
кардиопротекторное, антиатероген-
ное, геропротекторное действия.

Следует подчеркнуть, что Мексидол 
оказывает наиболее выраженный 
эффект при лечении различных забо-
леваний, протекающих с нейродегене-
рацией, прежде всего острых и хрони-
ческих нарушений мозгового крово-
обращения, в т. ч. инсультов. Широкое 
применение Мексидола в клинической 
и амбулаторной практике при лече-
нии острых инсультов и хронического 
нарушения мозгового кровообраще-

ния показало, что он является одним 
из наиболее эффективных препаратов, 
используемых в терапии этих патоло-
гий. Мексидол оказывает влияние и на 
ключевые базисные звенья патогенеза 
других заболеваний, связанных с про-
цессами нейродегенерации, таких как 
болезни Альцгеймера и Паркинсона, 
травмы головного мозга, судорожные 
состояния, стрессы и др. 

Механизм противогипоксического 
действия Мексидола связан прежде 
всего с его специфическим влиянием 
на энергетический обмен, что обуслов-
лено входящим в его состав сукцина-
том, который в условиях гипоксии, 
поступая во внутриклеточное про-
странство, способен окисляться дыха-
тельной цепью. 

Мексидол является антигипоксан-
том прямого энергизирующего дей-
ствия, эффект которого связан с влия-
нием на эндогенное дыхание митохон-
дрий, активацией их энергосинтезиру-
ющей функции. Действие Мексидола 
обусловлено усилением компенсатор-
ных метаболических потоков, постав-
ляющих в дыхательную цепь энерге-

тические субстраты, в данном случае  
сукцинат [12, 13]. 

Антиоксидантное и мембранопро-
текторное действие Мексидола огра-
ничивает разрушающее действие 
продуктов ПОЛ и способствует ста-
билизации биомембран клеток, сохра-
нению их упорядоченной структурно-
функциональной организации, необ-
ходимой для функционирования мем-
браносвязанных рецепторных ком-
плексов, ферментов и ионных кана-
лов. Наряду с этим благодаря нали-
чию в структуре сукцината Мексидол  
улучшает энергетический баланс клет-
ки, восстанавливает в условиях острой 
кислородной недостаточности нару-
шенный процесс окислительного фос-
форилирования, связанного с огра-
ничением НАДН-оксидазного пути 
окисления. 

Описанный выше механизм дей-
ствия Мексидола объясняет также 
чрезвычайно незначительные побоч-
ные эффекты препарата, а также его 
способность потенцировать действие 
других центрально действующих 
веществ, особенности реализующих 
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свое действие как прямые агонисты/
антагонисты рецепторов. 

Наряду с антиамнестическим эффек-
том Мексидол способствует сохране-
нию памятного следа и противодей-
ствует процессу угасания навыков и 
рефлексов, приобретенных в процессе 
обучения. 

Позитивное восстанавливающее 
действие Мексидол оказывает на на- 
рушенные когнитивные функции, 
возникающие при естественном ста-
рении и в условиях эксперименталь-
ных моделей болезней Альцгеймера и 
Паркинсона [4, 7, 8, 14, 15, 17]. Наряду 
с улучшением процессов обучения и 
памяти у старых животных под влияни-
ем Мексидола устраняются неврологи-
ческие дефициты, восстанавливается 
эмоциональный статус, снижаются до 
нормы уровни холестерина, липопро-
теидов низкой плотности, триглицери-
дов, липофусцина. 

Мексидол обладает выраженным 
анксиолитическим эффектом, спо-
собностью устранять страх, тревогу, 
напряжение, беспокойство. В экспе-
рименте с использованием методики 
конфликтной ситуации у крыс показа-
но, что Мексидол обладает выражен-
ной анксиолитической активностью, 
повышая число наказуемых взятий 
воды. Он имеет сходную активность с 
диазепамом, однако в отличие от него 
после применения Мексидола не нару-
шается адекватность реагирования 
на провоцирующие тест-стимулы по 
шкале Броди–Наута и не наблюдается 
побочных эффектов в виде седации и 
миорелаксации. Мексидол оказывает 
антистрессорное влияние в различных 
стрессорных ситуациях, например при 
стрессе в новой обстановке, трево-
ге и страхе, стрессе ожидания боли,  
в ситуациях рассогласования желаемо-
го и действительного [18, 19]. Анализ 
механизма реализации анксиолитиче-
ского действия показал, что Мексидол 
не обладает способностью связывать-

ся с бензодиазепиновыми и ГАМК-
рецепторами, однако обладает способ-
ностью усиливать связывание мечено-
го диазепама с бензодиазепиновыми 
рецепторами. Таким образом, не имея 
прямого аффинита к бензодиазепино-
вым и ГАМК-рецепторам, Мексидол 
оказывает на них модифицирующее 
действие, усиливая их способность к 
связыванию [20, 21]. 

Эти эффекты дополняются уникаль-
ной способностью Мексидола повы-
шать резистентность организма к дей-
ствию различных экстремальных фак-
торов, таких как стрессы, конфликт-
ные ситуации, электрошок, физиче-
ские нагрузки, гипоксия, лишение 
сна, различные интоксикации. Наряду 
с этим Мексидол устраняет наруше-
ния, возникающие при алкоголизме и 
наркоманиях [15, 22, 23]. 

Мексидол обладает широким спек-
тром противосудорожных эффектов 
[24–27]. Механизм противосудорож-
ного действия препарата определяется 
влиянием на процессы СРО, клеточ-
ную гипоксию и усилением действия 
ГАМК. 

Одним из важных свойств Мексидола 
является его способность улучшать, 
потенцировать специфическое действие 
ряда препаратов [28]. Показано, что при 
комбинации феназепама и Мексидола 
в низких терапевтических дозах дости-
гается такой же по выраженности 
анксиолитический эффект, как и при 
увеличении дозы феназепама в 10 раз. 
Потенцирующий эффект Мексидола 
выявлен и в отношении противосудо-
рожного действия при его комбинации 
с фенитоином, фенобарбиталом и кар-
бамазепином. При этом показано, что, 
усиливая основной лечебный эффект 
препаратов, Мексидол снижает их 
побочные эффекты. 

Существенным преимуществом 
Мексидола является то, что это мало-
токсичный препарат с большой тера-
певтической широтой, практически 

не обладает побочными эффектами 
традиционных нейропсихотропных 
средств, в частности не оказывает седа-
тивного, мышечнорасслабляющего, 
стимулирующего, эйфоризирующего 
действий, а также не имеет побочных 
эффектов, свойственных нейропро-
текторным препаратам. 

Мексидол показал высокий тера-
певтический эффект при лечении 
различных неврологических, психи-
ческих и сердечно-сосудистых заболе-
ваний, в т. ч. острых и хронических 
нарушений мозгового кровообращения  
(в т. ч. инсульта); дисциркуляторной 
энцефалопатии и вегетососудистой 
дистонии; при нарушениях функций 
мозга в процессе старения и атеро-
склерозе, черепно-мозговых травмах, 
эпилепсии, лечении невротических и 
неврозоподобных расстройств; при раз-
личных нарушениях при алкоголизме,  
в т. ч. абстинентном синдроме, острых 
интоксикациях и др. Мексидол оказы-
вает позитивный эффект при лечебно-
профилактическом применении у здо-
ровых людей, повышает резистентность 
организма к воздействию экстремальных 
факторов (гипоксии, холоду, стрессу, 
депривации сна и др.), повышает опера-
торскую деятельность, устраняет утом-
ляемость при длительном умственном 
и физическом напряжении. Выпускают 
Мексидол в таблетках и ампулах. 

За создание и внедрение Мексидола 
в лечебную практику группе уче-
ных (Дюмаев К.М., Бурлакова Е.Б., 
Смирнов Л.Д., Воронина Т.А., 
Гарибова Т.Л., Жестков В.П., Сер-
нов Л.Н., Верещагин Н.В., Сусли- 
на З.А., Миронов Н.В., Шмырев В.И., 
Федин А.И., Князев Б.А., Авакян Э.А., 
Лопатухин Э.Ю.) была присуждена 
премия Правительства РФ в области 
науки и техники за “Создание и вне-
дрение в медицинскую практику анти-
оксидантных препаратов для лечения 
и профилактики цереброваскулярных 
заболеваний” (№ 4861, 2003). 
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