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Метилурацил (6-метилурацил, 6-метил-

2,4-пиримидиндион, 6-метил-1,2,3,4-

тетрагидропиримидин, диоксометилтетрагидро-

пиримидин) – известная субстанция, которая 

применяется при лечении заболеваний различной 

этиологии [1]. Метилурацил является производным 

пиримидина – структурного элемента нуклеиновых 

кислот [2]. По своим физическим свойствам метил-

урацил – это белый кристаллический порошок без 

запаха. Мало растворим в воде (до 0,9% при темпе-

ратуре 20°C) и спирте 96%, практически не раство-

рим в хлороформе [3], растворим в 0,1Н водном рас-

творе ледяной уксусной кислоты. В виде водных 

растворов (pH 7,0) не разлагается при температуре 

100°C в течение 30 мин [2]. 6-Метилурацил обладает 

высокой температурой плавления (>300°С) [4]. Ме-

тилурацил необходимо хранить в хорошо укупорен-

ной таре в сухом месте [3].

Лекарственные формы (ЛФ) метилурацила ши-

роко применяются в различных областях медици-

ны. Фармакологическое действие метилурацила за-

ключается в усилении роста и размножения клеток, 

улучшая течение регенерации в поврежденных тка-

нях [5]. Известно, что данное синтетическое пири-

мидиновое производное активизирует внутрикле-

точные биосинтетические процессы, в частности 

синтез нуклеиновых кислот и белков. Также метил-

урацил вызывает изменения клеточного состава пе-

риферической крови [6], стимулирует пролифера-

цию в клеточных популяциях [7]. Экспериментально 

установлено, что метилурацил обладает анаболиче-

ской и антикатаболической активностью; способ-

ствует заживлению ран, стимулирует клеточные и 

гуморальные факторы иммунитета. Основное фар-

макологическое действие метилурацила – противо-

воспалительное [2]. Метилурацил способствует вос-

становлению целостности кожи при язвах, включая 

лепрозные и лейшманиозные, его применяют также 

для обработки операционных ран [6], при переломах 

костей [2], вяло заживающих ожогах, лучевых пора-

жениях кожи (эпителииты) [8]. 

Характерная особенность препарата – стиму-

лирующее влияние на кроветворение, в частно-

сти метилурацил усиливает образование лейкоци-

тов и эритроцитов в костном мозге [5]. Важным 

свойством данного соединения является стимуля-

ция эритро- и особенно лейкопоэза при угнетении 

кроветворения. Данный процесс в основном реали-

зуется за счет гранулоцитов. Метилурацил хорошо 

зарекомендовал себя в качестве стимулятора лей-

копоэза. Данный лекарственный препарат назна-

чают при агранулоцитарной ангине, алиментарно-

токсической алейкии, хроническом бензольном 

отравлении, лейкопении в результате химиотера-
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пии злокачественных новообразований, при рент-

гено- и радиотерапии и других состояниях, сопро-

вождающихся лейкопенией различной этиологии. 

Метилурацил служит также корректором при при-

менении препаратов, угнетающих кроветворение 

[5]. Доказана эффективность метилурацила в лече-

нии язвенной болезни желудка и двенадцатиперст-

ной кишки, а также при ректитах, сигмоидитах, ко-

литах и хроническом гастрите. Терапевтическое 

действие лекарственного вещества связано с нор-

мализацией нуклеинового обмена в слизистой обо-

лочке. Метилурацил назначают при гепатитах и 

панкреатитах.

Метилурацил применяют внутрь и местно. Пре-

парат назначают внутрь (во время и после еды) взрос-

лым по 0,5 г 4 раза в день (при необходимости до 6 

раз в сутки); детям от 3 до 8 лет – по 0,25 г, старше 8 

лет – по 0,25–0,5 г 3 раза в день. Курс лечения при за-

болеваниях желудочно-кишечного тракта продолжа-

ется обычно 30–40 дней, в других случаях он может 

быть короче.

Суппозитории, содержащие метилурацил, ис-

пользуют для лечения ректитов, сигмоидитов, язвен-

ных колитов (по 1–4 свечи в день). Метилурацило-

вую мазь 10% применяют местно при ранах, ожогах, 

трофических язвах [2]. Известно, что метилурацил 

не оказывает местного раздражающего действия [9]. 

Экспериментально установлено, что накожные ап-

пликации метилурацила в составе мягких ЛФ сти-

мулируют пролиферативные процессы в эпидерми-

се в зависимости от дозы. Данный эффект отчетливо 

проявляется в поврежденной коже, где метилурацил 

оказывает ранозаживляющее действие, одновремен-

но модифицирует течение воспалительного процес-

са в сторону активизации фибробластической реак-

ции [6].

Препарат обычно хорошо переносится, однако в 

некоторых случаях возможны аллергические кожные 

реакции (уртикарная сыпь), головная боль, голово-

кружение. Метилурацил противопоказан при острых 

и хронических лейкемических формах лейкоза (осо-

бенно миелоидных), лимфогранулематозе, злокаче-

ственных заболеваниях костного мозга.

Метилурацил выпускается в виде различных 

ЛФ: таблетки по 0,5 г (№ 10, 50); суппозитории рек-

тальные по 0,5 г (№ 10); 10% мазь в тубах по 25, 40 

и 80 г и в банках по 15, 25, 50 и 75 г [2]. Сроки год-

ности ЛФ, содержащих метилурацил, разные: по-

рошок – 5 лет, таблетки – 5 лет, мазь – 3 года, све-

чи – 2 года.

Влияние особенностей технологического про-

цесса и типа ЛФ на фармакологическую активность 

вещества чрезвычайно велико, так как в данном слу-

чае имеет место зависимость качества лекарствен-

ного препарата от выбора целесообразной ЛФ и 

технологии ее изготовления [7]. Пероральный путь 

введения метилурацила – наиболее рациональный. 

Оптимальная ЛФ для приема метилурацила внутрь 

– таблетки. По сравнению с другими ЛФ таблетки 

имеют следующие преимущества: возможность дли-

тельного хранения, точность дозирования, длитель-

ное действие лекарственного вещества, последова-

тельное всасывание активных веществ, маскировка 

неприятного вкуса или запаха; портативность, воз-

можность сочетания веществ, не совместимых по их 

физико-химическим свойствам в других ЛФ. Тем не 

менее, пероральный способ приема имеет и фарма-

кокинетические недостатки, а именно: большие по-

тери действующего вещества при первом прохож-

дении через печень, медленный терапевтический 

эффект [10].

Одним из показателей эффективной фармако-

терапии метилурацила является поддержание не-

обходимой концентрации действующего веще-

ства в кровотоке, благодаря чему обеспечивается 

требующийся терапевтический эффект. При про-

чих равных условиях именно растворимость лекар-

ственных веществ в значительной степени характе-

ризует фармакологическую активность препарата и 

используется для неэксперементального прогнози-

рования его биологической доступности [11]. Био-

доступность характеризуется такими показателями, 

как доля всосавшегося в кровь лекарственного ве-

щества от его общего содержания в ЛФ, скорость 

попадания в кровяное русло, время поддержания 

постоянной концентрации в организме. Как пра-

вило, между скоростью растворения лекарственно-

го вещества в биологических жидкостях и его био-

доступностью существует линейная зависимость. 

Поскольку биодоступность не является неизмен-

ным параметром, при создании современных ЛФ 

можно значительно ее увеличить [12]. В настоящее 

время не теряет своей актуальности проблема по-

иска способов повышения биодоступности и улуч-

шения свойств растворимости плохо растворимых 

лекарственных веществ. Для улучшения раствори-

мости и ускорения абсорбции вещества предложе-

ны различные методы, в частности микронизация, 

солюбилизация, образование солевых форм, ис-

пользование сорастворителя, комплексообразова-

ние с полимерами, а также растворение с помощью 

поверхностно-активных веществ [13].

Теоретически скорость растворения лекарствен-

ного вещества может быть повышена путем умень-

шения размера частиц. Однако микронизация не 

всегда обеспечивает увеличение скорости раство-

рения и абсорбции лекарственного соединения в 

составе твердой ЛФ, что, возможно, обусловле-

но процессами агломерациии и агрегации, которые 

возникают при резком увеличении удельной поверх-

ности частиц, а также при усилении притяжения 

Ван-дер-Ваальса между неполярными молекулами 
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в результате микронизации [14]. Высокая дисперс-

ность может привести к снижению фармакологиче-

ской активности в результате сорбции лекарствен-

ного вещества на стенках измельчающей и другой 

аппаратуры, в результате чего производственные по-

тери весьма высоки. При контакте с воздухом на по-

верхности частиц может произойти адсорбция газов, 

влаги, пыли и т.д. [15]. 

Метилурацил относится к веществам, облада-

ющим малой растворимостью в воде, что в некото-

рой степени снижает биофармацевтические харак-

теристики лекарственных препаратов на его основе. 

Наиболее эффективным на протяжении многих лет 

(с 1961 г.) считается метод получения твердых дис-

персий (ТД). Данная технология улучшения физико-

химических свойств активных веществ не сложна в 

исполнении, экономична и выгодна, а также уни-

версальна [16]. В литературе есть данные о том, что 

этот метод ранее применялся при производстве пе-

роральных ЛФ других лекарственных веществ, в 

частности фурацилина, эритромицина, стрептоци-

да, сульфадиметоксина, рутина [11, 17–19]. Метод 

ТД – перспективное направление совершенствова-

ния технологии ЛФ и повышения биодоступности 

путем увеличения растворимости веществ с низкой 

растворимостью [20, 21]. 

ТД – это би- или многокомпонентные систе-

мы, состоящие из лекарственного вещества и но-

сителя, представляющие собой высокодиспергиро-

ванную твердую фазу лекарственного вещества или 

молекулярно-дисперсные твердые растворы с ча-

стичным образованием комплексов переменного 

состава с материалом носителя [22]. В данном слу-

чае носителем для получения ТД служат различные 

вещества неполимерной структуры, а также поли-

меры и их комбинации, например поливинилпиро-

лидон, полиэтиленгликоль, метилцеллюлоза и т.д. 

[21]. Развитие синтетической химии, особенно хи-

мии полимеров, создало исключительные возмож-

ности для возникновения направления, стимулиро-

вания разработки и усовершенствования ЛФ [23], а 

также для поиска новых полимерных комбинаций 

для получения ТД. Кроме того, для ТД характерна 

(иная трактовка) дисперсия одного или нескольких 

активных ингредиентов в инертном носителе ма-

трицы в твердом состоянии, которая обычно хоро-

шо растворима в воде и может быть приготовлена 

различными способами, включая плавление, рас-

творение и комбинированное плавление и раство-

рение [24]. 

Согласно источникам литературы, важной осо-

бенностью метода получения ТД является исполь-

зование полимеров в качестве соединений, при 

взаимодействии с которыми можно получить дей-

ствующее вещество с модифицированными свой-

ствами, что ведет к расширению технологических 

приемов и созданию рациональной ЛФ лекарствен-

ного вещества. [21]. Применение данного метода 

для улучшения физико-химических свойств мети-

лурацила весьма перспективно в широком диапазо-

не: для оптимизации высвобождения лекарствен-

ного вещества из ЛФ; повышения биодоступности 

и усиления фармакологической активности веще-

ства за счет увеличения его растворимости и скоро-

сти высвобождения из ЛФ; возможности создания 

пролонгированной формы, создания ЛФ с контро-

лируемым высвобождением лекарственного веще-

ства направленного транспорта в орган-мишень; 

устранения нежелательных побочных реакций на 

организм; уменьшения токсичности и раздражаю-

щего действия на слизистые оболочки и т.д. [15]. 

Однако в литературе нет информации о получении 

и исследовании ТД метилурацила с полимерами 

(поливинилпирролидоном или полиэтиленглико-

лем различной молекулярной массы) для повыше-

ния растворимости лекарственного вещества с це-

лью оптимизации биофармацевтических свойств 

твердых лекарственных форм на основе метилура-

цила.

Использование метилурацила в современной 

фармакотерапии остается актуальным и в настоящее 

время. Как производное пиримидина он может слу-

жить исходным материалом для образования нукле-

иновых кислот, усиливая синтез белка в организме. 

Повышение растворимости метилурацила – актуаль-

ная проблема фармацевтической науки, ее решение 

позволит улучшить ряд показателей качества твердых 

ЛФ на его основе.
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PROSPECTS FOR USING SOLID METHYLURACIL DISPERSIONS IN MEDICINE AND PHARMACY 
V.V. Grikh, I.I. Krasnyuk, Jr., PhD; Professor I.I. Krasnyuk, PhD; A.V. Be-lyatskaya, PhD; O.I. Stepanova; 
T.M. Kosheleva; L.V. Ovsyannikova; O.N. Plakhotnaya, PhD; L.A. Korol, PhD; A.N. Galaiko 
I.M. Sechenov First Moscow State Medical University; 8, Trubetskaya St., Build. 2, Moscow 119991

SUMMARY
Methyluracil dosage forms are commonly used in different fields of medicine. The oral route is the most effective route of administration for this 

drug substance. However, methyluracil is slightly soluble in water, which re-duces the biopharmaceutical characteristics of its based drugs. Analysis of 
the data available in the literature has shown that the preparation of solid disper-sions with methyluracil is a promising technology that can enhance 
the bioavailability of slightly soluble methyluracil, shorten its dissolution time, and improve its pharmaceutical parameters. The development of syn-
thetic chemis-try, polymer chemistry in particular, provides possibilities to search for novel polymer combinations and to design solid dispersions.

Key words: methyluracil, solid dispersions, polymers, solubility, bioavailability.
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