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Az 1951-ben alakult Kolozsvari Gyogyszerkutato Intézet f6 kutatdsi iranya az alkalmazott kutatas, melynek célja
uj technologiai eljardsok kidolgozdsa, gyogyszerhatoanyagok elddllitasara. Az elmult majdnem 50 év alatt a gyogyszer-
hatoanyagok széles skaldajara sziiletett technologiai eljards; a szerves vegyiiletek kiilonbozé osztdlyaiban folyt kutatds.
Jelen dolgozat célja dsszefoglalva bemutatni az intézetben elért legfontosabb eredményeket, valamint a gyogyszerkutatds

uj iranyait és lehetdségeit.

Bevezeto

Bar a gydgyszeres terapia messze visszanyulik
a torténelem eldtti idokbe, gydgyszergyartasrol és
gyogyszerkutatasrol csak az utobbi 150 évben beszél-
hetiink

A gybgyitas alapja évezredeken 4t kizérdlag a
tapasztalat volt. Az ember megismerte egyes asvanyi
anyagok és novények valamilyen hatasat , és ezen az
uton igyekezett a betegségek gydgyitdsinak modjat
megtalalni.

A mai értelemben vett gydgyszeripar megin-
duldsa a mult szazad kozepére tehetd, amikor 1847-
ben a kloroformot narké6zis céljaira, a kloral-hidratot
altatonak, a szalicilsavat pedig antireumatikumként
kezdték iparszeriien, szintézis Utjan eldallitani. A
természettudomanyok fejlédése, kiilonosen az  or-
vostudomanyok, bioldgiai tudomanyok, szerves kémia
és szerves kémiai ipar nagymértékl fejlédése az el-
mult szaz évben lehet6vé tette a mai méretii gyogy-
szergyartas kialakulasat. Szazadunkban a gyogyszer
és a gyogyszerkutatds nagyon nagy ipari, tarsadalmi
és tudomanyos jelentdségre tett szert, hiszen a mai
ember életét sziiletéstdl halalaig végigkisérik a gyogy-
szeres készitmények.

Kolozsvaron a gyogyszerkutatas kezdetei
természetesen az Egyetem Szerves katedrain, vala-
mint a Gyogyszerészeti Egyetem keretén beliil indul,
s innen kivalva alakul meg 1951-ben a Kolozsvari
Gyogyszerkutatd Intézet. Ez az intézet Uigy jott létre,
mint a par évvel hamarabb megalakult Bukaresti
Gyogyszerkutatd Intézet kolozsvari centruma. A Ko-
lozsvari Gyogyszerkutatd Intézetben két f6 iranyban
indul meg a kutatas, mégpedig egy alkalmazott kuta-
tas, melynek célja 4j technoldgiai eljarasok kidolgoza-
sa gyogyszerhatéanyagok eldallitdsara, valamint ez-
zel parhuzamosan alapkutatas, mely féleg Uj szerves
vegyiiletek szintézisére, és szerkezetkutatdsara ira-
nyul. F6 kutatési irany az alkalmazott kutatas, hiszen
a kutatointézet 01j éplilete a “Terapia“ gyogyszergyar
teriiletén épiil. A kutatomunka célja a hazai lehetdsé-
geken alapuld technoldgiai eljardsok kidolgozasa a
kiilfoldon megjelent gyogyszerhatdanyagok szintézi-
sére. Természetesen a hatdanyag eldallitasara iranyuld
kutatdssal parhuzamosan, gyogyszerkikészitéssel és

kiszereléssel is foglalkoztak az intézet gyogyszeré-
szei.

Az elmult majdnem 50 év alatt a Kolozsvari
Gyogyszerkutatd Intézetben a gyogyszerhatdanyagok
széles skalajara sziiletett technologiai eljaras.

Az elééllitott gyodgyszerhatdoanyagokat hatés-
mechanizmusaik alapjan a kovetkez6 csoportokba so-
rolhatjuk:

- kdzponti idegrendszerre hatd gyogyszerek

- kornyéki idegrendszerre hat6 gyogyszerek

- vérkeringési és 1égzési rendszer gyogyszerei
- gyulladésra hat6 gyogyszerek

- vese ¢és hugyutakra hatd gyogyszerek

- emésztési rendszer gyogyszerei

- vérre hato gyogyszerek

- anyagcserére hatd gyogyszerek

Ezen csoportokon belill az eldallitott gyogy-
szerkészitmények kozott talalunk idegnyugtatokat,
fajdalomcsillapitokat, altatokat, tranchilizdnsokat,
antidepresszikumokat, véralvadast befolyasolo gyogy-
szereket, vizelethajtokat, antihisztaminokat,
antireumatikumokat, vitamin- ¢és hormonkészitmé-
nyeket, antidiabetikus készitményeket és természete-
sen szulfamidokat és antibiotikumokat.

A kidolgozott technoldgiai eljarasok legna-
gyobb részét a kolozsvari Terapia gyodgyszergyar al-
kalmazta, melyek a termelés alapjat képezték hosszi
éveken at, s még napjainkban is. Intézetiink a buka-
resti ,,Sicomed” gyogyszergyarral, a szintén bukaresti
“Sintofarm* és “Biofarm®, valamint a Jaszvarosi
“Antibiotice gyarral szorosan egyiittmiikodott.

A gyogyszerhatdanyagok, melyeknek eldallita-
sara technoldgiai eljarast dolgoztak ki, mint szerves
vegyiiletek a legkiilonbdz6bb kémiai szerkezettel ren-
delkeznek (hormonok, szénhidratok, kiilonb6zd
szubsztitualt heterociklikus vegyiiletek).

Az eldallitott fontosabb hatéanyagok szerke-
zetét, valamint fiziologias hatisukat a kdvetkezd tab-
lazat tartalmazza. A szerkezet mellett szerepel a ké-
miai elnevezés, valamint a gyogyszer nemzetkozileg
elfogadott INN neve [1], amelynek hatdéanyaga.

INN = International Nonproprietary Name
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Fiziologiai hatds

Kémiai elnevezeés
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A bemutatott gyogyszerhatéanyagok és még
sok mas hatdanyag eldallitasara a kutatdintézetben
technoldgiai eljarasokat dolgoztak ki, melyek le-
het6vé tették a kutatasi eredmények ipari atiilteté-
sét.

Bar a tablazatban bemutatott gyogyszerek
szerkezete nagyon kiilonbozd, voltak olyan gyogy-
szercsoportok, melyek hosszi éveken at kutatdinté-
zetlink f0 kutatasi teriiletét jelentették (szteroid-
hormonok,  antibiotikumok  vagy  dibenzo-
heptadienon kiilonb6z6 szarmazékai).

Egy-egy gyogyszerhatéanyag elGallitasa és
szintézise nagyon komplex, tobblépéses szerves
szintézist jelentett. Példaként emlithetnék az
Anmitriptilin, Nortriptilin és Cyproheptadin szintézi-
sét, melyek a dibenzo-heptadienon osztalyahoz
tartoznak szerkezeti szempontbol és mindmaig
gyogyszeriparunk fontos termékei [2,7].

Csupén ezen harom gyogyszerhatéanyag technolo-
giai eljarasanak kidolgozasat 5 publikacio, vala-
mintl5 szabadalom kisérte.

Talan ennek a rovid és semmiképpen sem
teljes beszamolonak sikeriilt bemutatni azt az 6n-
felaldozo kutatoi tevékenységet, melyet vegyésze-

ink, gybégyszerészeink az elmult 6tven évben vé-
geztek a Kolozsvari Gyogyszerészeti Intézetben.

Hogyan tovabb? - vetddik fel dnkéntelendl is
a kérdés, hiszen az 0j gazdasagi rendszer, a nyugati
vezetd gyogyszercégek betorése a hazai piacra 1é-
nyegesen megvaltoztatta lehetéségeinket, munkank
iranyat. Hiszen a gydgyszerkutatasban is, mint
minden teriileten, a f6 cél a blUvos szd6 elérése
“rentabilitas, ez pedig azt jelenti, hogy technologi-
ai eljarasaink versenyképesek legyenek, mind ku-
tatas, mind ipari megvalositds szempontjabol a
nyugati termékek piacan.

Van-e lehet6ségilink 1j hatéanyagok kidolgo-
zasara, megtervezésére, kutatasara - ezt majd a ko-
vetkez0 6tven év lehetdségei dontik el, s foleg a be-
ruhazasok, a gazdasag alakulasa, az anyagi lehet6-
ségek.

Pillanatnyilag a kutatas stlya a kiszerelés
iranyaba tolodik el, hiszen a gyogyszergyarak is
ebbe az iranyba fektetnek be legtobbet. A hato-
anyag beszerzése sokszor gazdasagosabb a kiilfoldi
cégek révén, mint a hazai gyartas, igy a Kolozsvari
Gyogyszerkutato Intézet foleg kiszerelési kutata-
sokkal. foglalkozik, s talan mar jovére mint a Tera-
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Ez lesz talan a Kutatointézet sorsa, de merre
tart az ezredfordulon a gyogyszerkutatas?

A XXI. szazad elejének kémiai kihivasai ko-
zOtt az Amerika Kémiai Tarsasdg (ACS) elndke
Ronald Bresow — véleménye szerint a gyogyszer-
ipar és gyogyaszat az elsé helyen szerepel. A cél a
viruselleni szerek, rezistens baktériumfajtakkal
szemben 1j antibiotikumok kutatasa. A lekiizdend6
human korokként a kovetkezok voltak kiemelve:
rak, hiidés (stroke) szivbetegségek, Alzhaimer-kor,
csontritkulds, elhizas, genetikai hibak, szkizofrénia,
cukorbaj, arthritis.

Célzott hatdbanyag — jutattas altal a szerveze-
ten beliil a f6 irdnyvonalak: inzulintermeld miihas-

SDCI .\/_\. AIC,
CoCl

Y Anmitriptilina
[ j Y:-CH,-CH,-
AN R:-CH-CH,-CH,-N(CH3),
‘F‘e Nortiptilina
Y:'CHZ—CHZ'

R:-CH-CH,-CH,-NHCH3
Ciproheptadina
R NCHs . -cH=CH-

nyalmirigy, biokompatibilis szervpotlas, miicsont,
miufog, baktérialis fertdzések gyors diagnozisa.[8]
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A gybgyszerkutatdsbanaz ezredforduldn egy-
re nagyobb hangsulyt kap a gogyszerek hatasmec-
hanizmuséanak ismerete a gyogyszer-receptor kap-
csolat tisztazasa, az életfolyamatok molekularis
szinti megismerése. [9]

A cél ultraszelektivitisu gyogyszerhato-
anyagok kutatasa, amelyek csak bizonyos receptor-
szubsztratumhoz kapcsolddhatnak [10] A jovo
gyogyszerhatoanyag kutatdsanak célja a fiziologias
hatas novelése a hatdanyag ndvelésea hatdéanyag
dézisanak csokkentésével parhuzamosan. Fontos
szerepet kap az optikai izomérek eldallitasa, racem
elem szétvallasztasa, vagy sztereospecifikus
zintézisek utjan [11]

Uj irany a retrometabolikus gyogyszerkuta-
tas, mely kevésbbé toxikus gydygszerek bevezeté-
sét jelenti,mely nemcsak a gyogyszer hatéanyagai
nak toxicitasat vizsgalja, hanem annak biolédgiai -
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