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Рассмотрены вопросы классификации антиоксидантов, фарма-
кологического воздействия веществ антиоксидантной природы, 
представленных на фармацевтическом рынке. Отражены аспекты 
безопасности медицинского применения антиоксидантов, а также 
проанализированы особенности подходов к их стандартизации с 
учетом требований различных фармакопей.

Ключевые слова: антиоксиданты, классификация, стандартизация, 
практическое применение, безопасность.

Роль свободных радикалов в патологических 

процессах и старении организма описана во 

многих источниках. Например, активные формы кис-

лорода повреждают белки и ДНК, вызывают пере-

кисное окисление липидов, запуская при этом разру-

шительные цепные реакции [13, 18,23]. Эндогенные 

антиоксиданты защищают клетки организма от окис-

лительного повреждения, восстанавливая свободные 

радикалы в стабильную молекулярную форму, неспо-

собную участвовать в цепи самоокисления. С возрас-

том эффективность эндогенной антиоксидантной си-

стемы снижается, поэтому потребность человека в 

веществах антиоксидантной природы возрастает. Эк-

зогенные природные антиоксиданты содержатся в 

пищевых продуктах, однако употребление фруктов, 

овощей, морепродуктов и масел играет скорее профи-

лактическую роль и не может в полной мере защитить 

организм человека от окислительного повреждения. 

Поэтому возникает необходимость применения анти-

оксидантов в виде лекарственных средств (ЛС). 

История применения антиоксидантов в качестве 

лекарственных препаратов (ЛП) насчитывает более 

50 лет. После выдвижения Д. Харманом гипотезы о 

свободных радикалах в 1956 г. [18] ученые занялись 

поиском антиоксидантов и разработкой ЛС антиок-

сидантного действия. Существуют различные подхо-

ды к классификации антиоксидантов, в том числе по 

принципу действия (см. схему). Указанная класси-

фикация (антиоксиданты прямого и непрямого дей-

ствия) относится к антиоксидантам как эндогенного, 

так и экзогенного происхождения.

Прямые антиоксиданты непосредственно связы-

вают свободные радикалы, непрямые – активизиру-

ют собственную антиоксидантную систему организ-

ма [6]. К антиоксидантам прямого действия относят 

как гидрофильные вещества (аскорбиновая кислота, 

мочевая кислота, цистеин, глутатион), так и вещества 

липофильной природы (токоферолы, ретинол, били-

рубин). К антиоксидантам непрямого действия отно-

сят, например, ферменты (супероксиддисмутаза, аль-

бумины, каталаза, глутатионзависимые ферменты, 

церулоплазмин) [5,10].

На сегодняшний день мировой фармацевтиче-

ской рынок насчитывает большое число препара-

тов, содержащих антиоксиданты в качестве активных 

фармацевтических субстанций (АФС). Самые рас-

пространенные из них: α-токоферола ацетат (вита-

мин Е); аскорбиновая кислота (витамин С); глутати-

он (глатион); дигидрокверцетин (ЦитоРеактор, ДГК, 

диквертин); ретинол (витамин А); убидекаренон (ко-
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энзим Q10, Кудесан, Кудевита, Валеокор-Q10); су-

пероксиддисмутаза (Рексод); соли этилметилги-

дроксипиридина (Мексидол); метилэтилпиридинол 

(Эмоксипин, Кардиоксипин, Эмоксибел). На осно-

ве каждой из перечисленных АФС разработаны ЛП в 

различных лекарственных формах. 

α-Токоферола ацетат (витамин Е). Известен ряд 

соединений, называемых токоферолами, близких по 

строению и биологическому действию, самый актив-

ный из них – α-токоферол. Он стимулирует синтез 

гема и гемсодержащих ферментов, улучшает тканевое 

дыхание, ингибирует синтез холестерина и нормали-

зует репродуктивную функцию, связывает свободные 

радикалы, останавливая цепную реакцию окисления 

[2,8,22]. α-Токоферол представлен на фармацевти-

ческом рынке в нескольких лекарственных формах: 

масляный раствор для инъекций; раствор в 50% мас-

ле в капсулах; раствор для приема внутрь масляный 

(5, 10 и 30%); таблетки (в том числе жевательные). 

α-Токоферол входит в состав различных косметиче-

ских средств, в том числе солнцезащитных. 

В Европейскую фармакопею (Eur.Ph 7,0) включе-

ны следующие монографии на α-токоферол: смесь сте-

реоизомеров (all-rac-α-Tocopherol), D-α-Токоферол 

(RRR-α-Tocopherol), ацетаты α-токоферола (рацема-

та) (all-rac-α-Tocopherоl acetate) и D-изомера (RRR-α-

Tocopherоl acetate), сукцинаты α-токоферола (рацема-

та) (D,L-α-Tocopherоl hydrogen succinate) и D-изомера 

(RRR-α-Tocopherоl hydrogen succinate), а также моно-

графия на концентрат α-токоферола ацетата (порошок) 

(α-Tocopheryl acetate concentrate (powder form) [17]. 

В Фармакопее США (USP 30 NF25) имеются: мо-

нография на витамин Е, который может представ-

лять собой ацетат или гидросукцинат D- или D,L- 

α-токоферола, монография на препарат витамина Е 

(смесь одной из форм витамина Е с одним или не-

сколькими инертными веществами) и монография 

на витамин Е в капсулах. Кроме того в USP NF есть 

монография на токоферолы – вспомогательное ве-

щество [25]. В указанных монографиях Eur.Ph.7,0 и 

USP 30 NF25 для подтверждения подлинности ис-

пользуется определение оптического вращения, ИК-

спектроскопия, ТСХ, для количественного определе-

ния – газовая хроматография. 

Государственная фармакопея СССР X издания 

(ГФ X) статья «Токоферола ацетат» для подтверждения 

подлинности предусматривает проведение цветной 

реакции (окисление токоферола концентрирован-

ной азотной кислотой после гидролиза), определение 

удельного показателя поглощения и показатель пре-

ломления [3]. Количественное определение прово-

дится титриметрически (цериметрия, основанная на 

выраженных восстановительных свойствах токоферо-

ла, после проведения кислотного гидролиза). 

Аскорбиновая кислота (витамин С) играет важную 

роль в жизнедеятельности организма. Она регулиру-

ет транспорт водорода во многих биохимических ре-

акциях, восстанавливает ионы металлов, входящих 

в состав многих ферментов, и выполняет антиокси-

дантную функцию, устраняя свободные радикалы, 

улучшает использование глюкозы в цикле трикар-

боновых кислот, участвует в синтезе тетрагидрофо-

лиевой кислоты, стероидных гормонов, коллагена, 

регенерации тканей, способствует поддержанию кол-

лоидного состояния межклеточного вещества и нор-

мальной проницаемости капилляров. Аскорбиновая 

кислота участвует в обмене холестерина, усиливает 

детоксикационную функцию печени, а также улучша-

ет желчеотделение и внешнесекреторную функцию 

поджелудочной железы. ЛС на основе аскорбиновой 

кислоты представлены в нескольких лекарственных 

формах: драже; лиофилизат для приготовления рас-

твора для внутривенного и внутримышечного введе-

ния; порошок для приготовления раствора для при-

ема внутрь; порошок для приема внутрь (1,0; 2,5 г.); 

раствор для внутривенного и внутримышечного вве-

дения в ампулах; таблетки (25, 50, 75 мг). Аскорби-

новая кислота также входит в состав комбинирован-

ных ЛП, например в комбинации жаропонижающих, 

противовоспалительных порошков [2, 8]. 

На фармацевтическом рынке Европейских стран 

и США представлены таблетки (в том числе замед-

ленного высвобождения), капсулы, сироп, раствор 

для инъекций. В USP 30 NF25 и Eur.Ph.7,0 включе-

ны монографии на кислоту аскорбиновую и аскор-

бил пальмитат [17]. Для подтверждения подлинности 

используется метод ИК-спектроскопии, измерение 

оптического вращения, показатели удельного погло-

щения и температуры плавления, а также цветные ре-

акции и pH [3,17,25].

Дигидрокверцетин – вещество растительного про-

исхождения, относится к группе флавоноидов, по-

лучают из древесины лиственницы сибирской (Larix 

sibirica Ledeb.) и лиственницы даурской (Larix dahurica 

Turcz.). Дигидрокверцетин защищает биологические 

мембраны от процесса перекисного окисления ли-

пидов [1], взаимодействуя с липидными радикалами, 

оказывает капилляропротективное действие, укрепля-

ет стенки сосудов, улучшает микроциркуляцию, нор-

мализует уровень холестерина и триглицеридов в кро-

ви, препятствует развитию атеросклероза, уменьшает 

риск возникновения инсульта и инфаркта. На фар-

мацевтическом рынке в лекарственных формах пред-

ставлены таблетки, капсулы. Лекарственное сырье от 

растений, содержащих дигидрокверцетин, входит в 

состав растительных сборов [2,8]. В Европе и США ди-

гидрокверцетин известен как Таксифолин. В Фарма-

копею растений США [14] и Британскую фармакопею 

[15] включены соответствующие монографии. 

Ретинола ацетат (витамин А) в растительных пище-

вых продуктах в истинном виде не встречается; многие 

пищевые продукты содержат провитамин А – каро-
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тин, который в организме превращается в витамин А. 

Имея большое количество ненасыщенных связей, ре-

тинол стимулирует окислительно-восстановительные 

процессы, синтез пуриновых и пиримидиновых осно-

ваний, способствует синтезу АТФ. На фармацевтиче-

ском рынке ретинол представлен в различных лекар-

ственных формах: драже, капсулы, раствор масляный 

для местного и наружного применения, мазь для на-

ружного применения, раствор для инъекций мас-

ляный [2,8]. Лекарственное растительное сырье, 

содержащее ретинола ацетат, входит в состав поливи-

таминных сборов. В USP 30 NF25 и Eur.Ph.7,0 включе-

ны монографии на витамин А (в Eur.Ph.7,0 – ретино-

ла ацетат, ретинола пальмитат и ретинола пропионат). 

Для подтверждения подлинности проводятся цвет-

ные реакции, измерение удельного показателя погло-

щения и ТСХ [3, 4, 17, 25]. 

Глутатион восстанавливает дисульфидные связи 

белков, присутствует в клетке в окисленной и восста-

новленной формах. Соотношение «восстановленный/

окисленный глутатион» как один из важнейших пара-

метров показывает уровень внутриклеточной токсич-

ности. Глутатион также участвует в синтезе лейкотрие-

нов и усиливает детоксикационную функцию печени. 

Глутатион не является незаменимым веществом и мо-

жет быть синтезирован в организме из аминокислот 

L-цистеина, L-глутаминовой кислоты и глицина. Глу-

татион как ЛС представлен на фармацевтическом рын-

ке в лекарственной форме – таблетки [2, 22]. В Eur. Ph. 

7,0 и Британскую фармакопею включены монографии 

на глутатион. Раздел «Подлинность» содержит показа-

тели оптического вращения и ИК-спектр [15,17].

Супероксиддисмутаза относится к группе антиок-

сидантных ферментов, катализирует дисмутацию су-

пероксида в кислород и пероксид водорода. ЛП на 

основе супероксиддисмутазы представлены в основ-

ном в форме лиофилизата для приготовления рас-

твора для внутривенного введения, лиофилизата для 

приготовления глазных капель и раствора для инъек-

ций [2]. Монографии на супероксиддисмутазу и рас-

тения, ее содержащие, включены в Американскую 

фармакопею растений [14].

Убидекаренон (коэнзим Q10) – природное веще-

ство – витаминоподобный кофермент. Убидекаренон 

является эндогенным субстратом, принимает уча-

стие в переносе электронов в транспортной цепочке 

окислительно-восстановительных процессов, в про-

цессе обмена энергии, в реакции окислительного 

фосфорилирования в дыхательной цепи митохондрий 

клеток, участвует в процессах клеточного дыхания, 

стимулируя синтез АТФ, увеличивает содержание в 

крови простациклина и снижает – тромбоксана. Ле-

карственные формы – таблетки жевательные, капли 

для приема внутрь, капсулы [2, 8]. В Европе и США 

коэнзим Q10 входит в состав таблеток, косметиче-

ских кремов. В USP 30 NF25 и Eur. Ph. 7,0 включены 

монографии на убидекаренон [17, 25]. Раздел «Под-

линность» включает ИК-спектрофотометрию и жид-

костную хроматографию.

Соли этилметилгидроксипиридина (сукцинат, ма-
лат) – вещества синтетического происхождения, тор-

мозят перекисное окисление липидов, повышают 

активность антиоксидантной системы, активируют 

энергосинтезирующие функции митохондрий, улуч-

шают энергетический обмен в клетке, структуру и 

функцию клеточных мембран. Лекарственные фор-

мы – раствор для внутривенного и внутримышечно-

го введения, таблетки, покрытые оболочкой, капсулы 

[2, 8]. В Фармакопее США и Европейской фармако-

пее отсутствуют монографии на этилметилгидрокси-

пиридина сукцинат.

Метилэтилпиридинол – синтезированное веще-

ство, ингибитор свободнорадикальных процессов, 

уменьшает вязкость крови и агрегацию тромбоци-

тов, повышает содержание циклических нуклеотидов 

в тромбоцитах и тканях мозга. Лекарственные фор-

мы – раствор для инфузий и инъекций, капли глаз-

ные, раствор для внутривенного и внутримышечного 

введения [2, 8]. В Фармакопею США и Европейскую 

фармакопею монографии на метилэтилпиридинол 

также не включены.

Стандартизация представленных выше АФС анти-

оксидантов и препаратов на их основе проводится с ис-

пользованием современных физико-химических ме-

тодов анализа. Молекулы антиоксидантов участвуют в 

окислительно-восстановительных реакциях. Поэтому 

они существуют как в окисленной, так и в восстанов-

ленной форме и могут обладать разной фармаколо-

гической активностью. В связи с этим особенностью 

стандартизации АФС антиоксидантного действия и 

ЛП на основе антиоксидантов является для некото-

рых препаратов стандартизация по показателю «Ко-

личественное определение» одной из форм и по пока-

зателю «Посторонние примеси» – оценка содержания 

другой формы в качестве примесного вещества. Так, 

например, Британская фармакопея регламентирует 

содержание восстановленной формы ретинола ацета-

та и содержание окисленной формы бис-глутатиона, а 

Eur. Ph. 7,0 и USP 30 NF25 – содержание восстановле-

ной формы коэнзима Q10 [15, 17, 25].

Антиоксиданты используются также в качестве 

вспомогательных веществ (ВВ) в составе ЛП. Как ВВ 

антиоксиданты могут выполнять функцию стабилиза-

торов, например для предотвращения окисления АФС 

или среды (масел, жиров), и функцию консервантов 

(например, сорбат калия). Действие ВВ-антиоксидан-

тов зависит от их природы, стадии, на которой анти-

оксидант вводится в медицинский продукт, природы 

первичной упаковки и состава препарата [7, 16, 19].

По механизму действия ВВ-антиоксиданты мож-

но разделить на 3 группы [16]: антиоксиданты, ко-

торые ингибируют процесс окисления, реагируя со 
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свободными радикалами первичных продуктов окис-

ления, чем прекращают развитие цепной реакции; 

антиоксиданты-восстановители имеют более низ-

кий редокс-потенциал по сравнению с соединения-

ми, которые необходимо стабилизировать, и поэтому 

они окисляются первыми; синергисты антиоксидан-

тов, собственное антиоксидантное действие которых 

незначительно, однако они способствуют усилению 

действия других антиоксидантов (см. таблицу).

В качестве антиоксидантов-стабилизаторов рас-

творов для инъекций обычно применяют: натрия 

сульфит (кислота аскорбиновая; стрептоцид раство-

римый 0,5, 5, 10%); натрия метабисульфит (викасол, 

натрия салицилат, кислота аскорбиновая, адренали-

на гидротартрат 0,18%); натрия тиосульфат (новока-

ин 5, 10%; стрептоцид растворимый 0,5, 5, 10%; дика-

ин 1, 2%); ЭДТА (соли этилендиаминтетрауксусной 

кислоты) – натрия гидрокарбонат 3, 4, 5, 7%; унитиол 

(тиамина бромид 3, 6%; тиамина хлорид 2,5, 5%) [7]. 

За рубежом используют аскорбиновую кислоту и ее 

эфиры, тиомочевину, тиосорбитол, гидрохинон [19].

Медицинское применение препаратов на основе 

антиоксидантов имеет свои особенности. Из-за вы-

сокой реакционной способности антиоксидантов их 

действие проявляется при применении веществ в ма-

лых концентрациях. При повышении концентрации 

антиоксидантов или передозировке ЛП повышается 

риск развития побочных эффектов, а также возник-

новение прооксидантного действия. Так, например, 

при приеме токоферола ацетата в концентрации 400 

мг/сут и более возникают усталость, головокружение, 

головная боль, тошнота, гастралгия, астения; при 

длительном приеме высоких доз увеличивается риск 

развития тромбоэмболии, гепатомегалии, почечной 

недостаточности, геморрагического инсульта, асцита 

[8]. При этом применение антиоксидантов в отдель-

ности не всегда дает положительные результаты. На-

пример, в борьбе с неврологическими нарушениями 

целесообразно использовать комбинированные пре-

параты, содержащие несколько антиоксидантов.

Использование ВВ антиоксидантного действия 

(ВВАД) в ЛП должно быть исключено там, где это воз-

можно, в первую очередь в педиатрии. При введении 

их в состав ЛП требуется специ-

альное обоснование, а содержа-

ние должно быть минимальным. 

ВВАД применяют в количествах, 

безвредных для организма. Так, 

аскорбиновую кислоту приме-

няют в концентрации от 0,02 до 

0,1%, натрия бисульфит – в кон-

центрации 0,1–0,15%, тиомоче-

вину – в концентрации 0,005%, 

эфиры аскорбиновой кислоты – 

в концентрации от 0,01 до 0,075% 

[7]. Если ВВАД не известно или 

используется при иных условиях (путь введения, дозы) 

в сравнении с рекомендуемыми, их безопасность 

должна быть подтверждена библиографическими и/

или экспериментальными данными. Спецификация 

на ЛП должна содержать показатели подлинности и 

количественного определения каждого из ВВАД [16].

Важным современным направлением при разви-

тии ЛП на основе антиоксидантов является поиск 

более безопасных АФС и ВВ антиоксидантного дей-

ствия. Так, в МГУ им. М.В. Ломоносова был создан 

новый класс антиоксидантов – митохондриально-

направленные антиоксиданты, производные пла-

стохинона (молекула SkQ1). В малых концентрациях 

SkQ1 проявляет высокую антиоксидантную актив-

ность, накапливаясь в митохондриях как изолиро-

ванных, так и живых клеток, липидных мембранах, 

липосомах, нейтрализуя активные формы кислорода. 

В 2011 г. на российском фармацевтическом рынке за-

регистрирован препарат «Визомитин», содержащий 

в качестве активного ингредиента молекулу SkQ1. 

Глазные капли «Визомитин» предназначены для ле-

чения некоторых патологий (глаукома, катаракта, 

дистрофия сетчатки, синдром сухого глаза). Первый 

опыт использования капель в лечении синдрома су-

хого глаза показал выраженный и стабильный тера-

певтический эффект. Визомитин хорошо переносит-

ся пациентами, не вызывая неприятных ощущений и 

дискомфорта [9, 11, 12,]. Однако фармакологическое 

действие молекулы SkQ1 не ограничивается терапией 

глазных заболеваний. Как направленный антиокси-

дант молекула SkQ1 проникает в митохондрии поч-

ти всех органов и тканей, защищая их от окислитель-

ного повреждения. Наибольшие концентрации были 

обнаружены в почках, печени, сердце [9]. В настоя-

щее время осуществляются работы по созданию пе-

роральной лекарственной формы на основе пласто-

хинона. При приеме препаратов на основе SkQ1 риск 

возникновения перечисленных выше побочных эф-

фектов минимален: благодаря адресной доставке в 

митохондрии для достижения нужного эффекта тре-

буется очень малое количество антиоксиданта [11]. 

В США была синтезирована молекула MitoQ, по 

структуре похожая на SkQ1. Вещество входит в состав 

ТИПЫ ВСПОМОГАТЕЛЬНЫХ ВЕЩЕСТВ-АНТИОКСИДАНТОВ

Тип антиоксиданта Определение Пример

Истинные 
антиоксиданты

Антиоксиданты, которые блокируют 
цепные реакции, реагируя непосредственно 

со свободными радикалами 

Бутилгидро-
кситолуол

Восстанавливающие 
агенты 

Антиоксиданты, имеющие более низкий 
редокс-потенциал по сравнению с актив-
ными фармацевтическими субстанциями 

и вспомогательными веществами, которые 
они защищают от окисления 

Аскорбиновая 
кислота

Синергисты 
антиоксидантов

Вспомогательные вещества, которые 
усиливают действие антиоксидантов

Натрия 
эдетат
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крема против старения кожи, который является кос-

метическим средством [20, 21, 24]. 

Следует отметить, что большинство АФС антиок-

сидантного действия не стабильны в окружающей сре-

де, что создает трудности при создании ЛП и требует 

тщательного выбора ВВ и условий хранения. Так как 

современные антиоксиданты обладают сложной струк-

турой и применяются в малых количествах, для обеспе-

чения качества таких препаратов необходимо исполь-

зовать современные точные и высокоинформативные 

методы анализа, в частности ИК-спектрофотометрию, 

ВЭЖХ с масс-спектрометрическим детектором и уль-

трахроматографию. 

Перспективным направлением в развитии лекар-

ственных препаратов на основе антиоксидантов яв-

ляется поиск высокоэффективных и безопасных ле-

карственных средств антиоксидантного действия, 

путей стабилизации АФС антиоксидантов в лекар-

ственных формах и современных подходов к их стан-

дартизации, а также соблюдение условий безопасно-

го применения ВВ антиоксидантного действия при 

разработке состава препарата. 
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SUMMARY
The paper reviews the literature on the classification of exogenous and endogenous antioxidants according to the principle of the action, pharma-

cological effect of compounds used as active pharmaceutical substances (APSs) and shows the aspects of safety of the medical use of antioxidants, 
the specific features of standardization of APSs and their based drugs in compliance with the requirements of the United States, British, European, and 
Russian Pharmacopoeias. The issues of using antioxidant excipients as stabilizers of different formulations to prevent the oxidation of APSs are considered.
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