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Цель работы — разработка и исследование экстемпоральной (магистральной) формы 20-гидро-
ксиэкдизона, подготовка форм прописи рецептов. По 20-гидроксиэкдизону и его экстемпоральной 
форме проведены доклинические исследования, в которых доказана его безвредность (препарат 
относится к VI классу относительно безвредных веществ по Hodge и к 5-му классу токсичности 
в соответствии с ГОСТ 32644-2014) и эффективность на модели экспериментальной гипергликемии. 
На основе 20-гидроксиэкдизона была разработана и исследована его экстемпоральная форма в виде 
наноструктурного клатратного комплекса с арабиногалактаном с улучшенными фармацевтически-
ми и фармакологическими свойствами. Наноструктурный клатратный комплекс 20-гидроксиэкди-
зона с арабиноглактаном при массовом соотношении 1:10 был получен в виде мелкодисперсного 
порошка белого с оттенком светло-жёлтого цвета со средним размером частиц 35,3 нм. Экстемпо-
ральная форма 20-гидроксиэкдизона по уровню биологической доступности превышает в 1,91 раза 
аналогичное значение исходного соединения. 20-гидроксиэкдизон участвует в фосфатидилинози-
тол-3-киназном сигнальном пути активации серин-треониновой протеинкиназы В, которая в цито-
золе в активированной форме осуществляет фосфорилирование разнообразных белков-субстратов, 
тем самым модулируя их функции и играя центральную роль в многообразных клеточных процес-
сах. Экстемпоральная форма 20-гидроксиэкдизона позволяет снизить ее дозу, что обеспечивает вы-
сокую комплаентность к приему препарата. Низкие дозы принимаемого препарата обеспечивают 
незначительность вероятности проявления побочных эффектов и быструю их элиминацию в случае 
проявления таковых. На экстемпоральную форму 20-гидроксиэкдизона была разработана инструк-
ция по медицинскому применению и формы прописи рецептов. Результаты исследований позволяют 
рекомендовать экстемпоральную форму 20-гидроксиэкдизона для применения в самостоятельной 
или в комбинированной терапии с другими метаболическими средствами. Обоснованием для пра-
ктического применения экстемпоральной формы 20-гидроксиэкдизона в качестве метаболического 
средства является ее физиологическая эффективность и безопасность.
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In this research, we develop and study an extemporaneous (main) form of 20-hydroxyecdysone, along with 
drafting of prescription forms. Preclinical studies were conducted using 20-hydroxyecdysone and its ex-
temporaneous form. The latter proved its harmlessness (the drug belongs to class VI of relatively harmless 
substances according to Hodge and to class V of toxicity in accordance with GOST 32644-2014) and ef-
ficacy in a model of experimental hyperglycemia. The developed extemporaneous form of 20-hydroxyec-
dysone was studied in the form of a nanostructured clathrate complex with arabinogalactan with improved 
pharmaceutical and pharmacological properties. The nanostructured clathrate complex of 20-hydroxye-
cdysone with arabinogalactan at a mass ratio of 1:10 was obtained as a finely-dispersed white powder 
with a light-yellow tint and the average particle size of 35.3 nm. In terms of bioavailability, the extempo-
raneous form of 20-hydroxyecdysone exceeds the similar value of the original compound by 1.91 times. 
20-hydroxyecdysone is involved in the phosphatidylinositol-3-kinase signaling pathway of activation 
of   serine-threonine protein kinase B. In the activated form, this kinase phosphorylates various protein 
substrates in the cytosol, thereby modulating their functions and playing a central role in various cellular 
processes. The extemporaneous form of 20-hydroxyecdysone allows its dose to be reduced, thus ensuring 
high compliance with the drug. Low doses of the drug minimize the probability of side effects and their rap-
id elimination in case of their emergence. Instructions for the medical use of the developed extemporaneous 
form of 20-hydroxyecdysone are provided, and prescription forms are developed. Based on the results 
obtained, the extemporaneous form of 20-hydroxyecdysone can be recommended for use as independent 
therapy or in combination with other metabolic agents. The established physiological efficacy and safety 
render the developed extemporaneous form of 20-hydroxyecdysone a metabolic agent for practical use.
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В настоящее время существующие зна-
ния о механизмах регуляции обменных 
процессов в организме дают основания по-
лагать, что вопросы коррекции процессов 
метаболизма в норме и при патологии име-

ют огромное научно-практическое значе-
ние. Из года в год растёт уровень заболева-
емости сахарным диабетом 2-го типа и его 
осложнениями, при этом не только в пожи-
лом возрасте, но и среди молодого поко-
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ления, что отражается на жизни общества. 
Высокий уровень квалификации эндокри-
нологов по лечению сахарного диабета 2-го 
типа позволяет контролировать гипергли-
кемию у пациентов. Современные противо-
диабетические средства, входящие в стан-
дартную терапию данного заболевания, 
имеют значительные недостатки, которые 
снижают их эффективность и безопасность 
[3]. В связи с этим разработка и экспери-
ментальное исследование эффективных 
и безопасных средств с другим механизмом 
действия является актуальной задачей.

Одним из препаратов, способных влиять 
на обменные процессы, может быть 20-ги-
дроксиэкдизон, который относится к фи-
тоэкдистероидам. В некоторых исследо-
ваниях показано, что 20-гидроксиэкдизон 
активирует серин-треониновую протеинки-
назу В (AKt-1), которая в клетке в активном 
состоянии обеспечивает фосфорилирова-
ние протеинов, изменяя их функции и кле-
точный метаболизм [1, 2]. В связи с этим 
обращает на себя внимание регулирующее 
действие 20-гидроксиэкдизона относитель-
но метаболических процессов, в т.ч. связан-
ных с возрастными изменениями, а также 
при различных физиологических состояни-
ях [1, 4–9].

В научно-исследовательском центре 
«Парк активных молекул» (Обнинск) была 
разработана новая экстемпоральная форма 
20-гидроксиэкдизона. Фармацевтическая 
субстанция 20-гидроксиэкдизона зареги-
стрирована в Государственном реестре 
лекарственных средств РФ под названи-
ем «Экдистен» (номер реестровой записи: 
ФС-000280 от 14.12.2011). 20-гидрокси-
экдистерон отличается дополнительной 
гидроксильной группой в 20-м положении, 
стероид растительного происхождения, со-
держится в корнях Левзеи сафроловидной 
и других растений, имеет следующие ха-
рактеристики: эмпирическая формула  — 
С27Н44О7; молекулярная масса — 480,64. 

Содержит не менее 98,58% 20-гидроксиэк-
дизона [2].

В процессе разработки впервые твердо-
фазным методом на планетарной шаровой 
мельнице «Активатор 2S» в интервале вре-
мени от 10 до 60 мин синтезирован клат-
ратный комплекс 20-гидроксиэкдизона 
с арабиногалактаном при массовом соот-
ношении 1:10. Полученный клатратный 
комплекс 20-гидроксиэкдизона с арабино-
галактаном имел кристаллическую форму 
в виде мелкодисперсного подвижного по-
рошка белого с оттенком светло-жёлтого 
цвета со средним размером частиц 35,3 нм. 
При этом растворимость в воде клатратно-
го комплекса 20-гидроксиэкдизона с ара-
биногалактаном в соотношении 1:10 со-
ставила 10,5 г/л, а растворимость в воде 
самого 20-гидроксиэкдизона — 6,7  г/л. 
Биологическая доступность препарата: от-
носительное его количество, которое до-
стигает системного кровотока (степень био- 
доступности), и скорость, с которой этот 
процесс происходит (скорость всасывания). 
По результатам проведённых исследований 
биологическая доступность наноструктур-
ного клатратного комплекса 20-гидроксиэк-
дизона с арабиногалактаном относительно 
исходного соединения составила 191% [2].

Одним из свойств 20-гидроксиэкдизо-
на является его корригирующее действие 
в отношении обмена веществ в организме. 
В частности, 20-гидроксиэкдизон может 
проявлять гипогликемическую активность 
и свойство нормализовать обмен веществ 
при гипергликемии. В связи с этим иссле-
довалась действие наноструктурного клат-
ратного комплекса 20-гидроксиэкдизона 
с арабиногалактаном в отношении обмена 
веществ при экспериментальной острой 
и хронической гипергликемии, вызванной 
введением глюкозы и стрептозотоцина со-
ответственно. 	

Полученные данные свидетельству-
ют, что наноструктурный клатратный  
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комплекс 20-гидроксиэкдизона с арабино-
галактаном на 15-е сут введения обеспе-
чивает снижение концентрации глюкозы 
в цельной крови с 14,36±3,73 в контроле 
до 6,51±0,58 ммоль/л у животных опытной 
группы. При этом введение препарата срав-
нения метформина снижало уровень глю-
козы до 10,14±2,37 ммоль/л. Установлено, 
что на фоне гипергликемии, индуцирован-
ной диабетогенным токсином стрептозото-
цином, введение per os наноструктурного 
клатратного комплекса 20-гидроксиэкдизо-
на с арабиногалактаном обеспечивает нор-
мализацию метаболических процессов 
в организме и снижает уровень глюкозы 
на 54,7% (р<0,05) у животных. При этом 
оптимальной дозой является 1,0 мг/кг жи-
вой массы тела крыс. Наноструктурный 
клатратный комплекс 20-гидроксиэкдизона 
с арабиногалактаном обеспечивает физио-
логическую возможность утилизировать 
глюкозу при острой гипергликемии, и его 
введение кроликам приводит к статисти-
чески значимому снижению величины 
площади под кривой содержания глюко-
зы (AUC(0-120), мин×ммоль/л) на 28,1 
(р≤0,05). У него выявлена выраженная 
гипогликемическая активность и корриги-
рующие свойства в отношении нормализа-
ции метаболизма при экспериментальной 
острой и хронической гипергликемии у жи-
вотного организма.

В последние годы говорится о непосред-
ственном участии 20-гидроксиэкдизона 
в активировании фосфатидилинозитол-
3-киназного сигнального пути активации се-
рин-треониновой протеинкиназы В (AKt-1).  
Многие клеточные процессы, происхо-
дящие при активации данного сигналь-
ного пути 20-гидроксиэкдизона, могут 
в конечном счете обеспечить изменения 
физиологических процессов и функций, 
в частности обеспечить метаболические 
изменения в организме, связанные с его 
гипогликемическим (поглощением глюко-
зы, глюконеогенезом, синтезом гликгена), 

анаболическим (синтезом белков), гипохо-
лестеринимическим (синтез холестерина, 
триглицеридлипазы), антиоксидантным 
(активация ферментов первой линии ан-
тиоксидантной защиты, NO-синтазы) эф-
фектами, а также действием на реакции, 
участвующие в образовании АТФ (синтез 
макроэргических фосфатов, оптимизация 
процессов окислительного фосфорилиро-
вания, активация ферментов).

Обоснованием для практического при-
менения наноструктурного клатратного 
комплекса 20-гидроксиэкдизона с араби-
ногалактаном в качестве метаболическо-
го средства является его физиологиче-
ская безопасность. Данное утверждение 
подтверждается отсутствием мутагенных 
свойств в тесте хромосомных нарушений 
в клетках костного мозга мышей обоего 
пола, влияния на внешний вид и поведе-
ние животных, повреждающего действия 
в отношении внутренних органов и систем 
организма при многократном, в течение 
100 сут, введении в высоких (токсических) 
дозах и принадлежностью к VI классу от-
носительно безвредных веществ по Hodge 
и к 5-му классу токсичности в соответствии 
с ГОСТ 32644-2014.

Полученные результаты позволяют ре-
комендовать экстемпоральную форму 
20-гидроксиэкдизона в качестве средст-
ва для лечения заболеваний, связанных 
с нарушением метаболизма, данное сред-
ство может применяться самостоятельно 
или в комбинированной терапии с другими 
метаболическими средствами.

В результате был получен новый состав 
экстемпоральной формы экдистена (20-ги-
дроксиэкдизона). Её состав: экдистен  —  
1,32 мас. %, арабиногалактан — 98,68 мас. %. 
В результате проведенных исследований 
были разработаны проекты инструкции 
по медицинскому применению и формы 
прописи рецептов на экстемпоральные фор-
мы экдистена. Ниже представлены прописи 
на латинском и русском языках.
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Прописи на латинском языке:
Рецепт № 1 (капсулы 2,5 мг)
Rp. Caps. Ecdysteni 0,0025
Arabinogalactani 0,1875
D.t.d. N. 60 in cap. in caps. gelatinosis
S. Внутрь по одной капсуле 2 р./сут 

во время или после приема пищи (утром 
и вечером) в течение 30 дней

Рецепт № 2 (капсулы 5 мг)
Rp. Caps. Ecdysteni 0,005
Arabinogalactani 0,185
D.t.d. N. 60 in cap. in caps. gelatinosis
S. Внутрь по одной капсуле 2 р./сут 

во время или после приема пищи (утром 
и вечером) в течение 30 дней

Прописи на русском языке:
Рецепт № 1 (капсулы 2,5 мг)
Рецепт. Капсулы. Экдистен 0,0025
Арабиногалактан 0,1875
Возьми капсулы Экдистена дозировкой 

0,0025. Выдай 60 штук. Обозначь при-
нимать внутрь по одной капсуле 2 р./сут 
во время или после приема пищи (утром 
и вечером) в течение 30 дней

Рецепт № 2 (капсулы 5 мг)
Рецепт. Капсулы. Экдистен 0,005
Арабиногалактан 0,185
Возьми капсулы Экдистена дозировкой 

0,005. Выдай 60 штук. Обозначь принимать 
внутрь по одной капсуле 2 р./сут во время 
или после приема пищи (утром и вечером) 
в течение 30 дней.
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