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Abstract: this paper presents a literary review of the current state of the 

problem of the development and application of aptamers in world medical science 

and clinical practice for diagnostic purposes and as a therapy for various nosologies. 
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Аптамеры - одноцепочечные олигонуклеотиды ДНК или РНК, которые 

могут связываться с различными мишенями: от различных ионов и небольших 

органических соединений до крупных белков и живых клеток [1, с. 22; 2, с. 80; 

3 с. 2142]. Обладая специфической и стабильной трехмерной формой как в 

условиях in vitro, так и in vivo, аптамеры способны распознавать свои мишени с 

высокой аффинностью связывания и селективностью, поэтому их называют 

«химическими антителами» [4, с. 2]. 

Аптамеры выбираются из больших библиотек случайных 

олигонуклеотидов, которые могут содержать до 10^15 уникальных 

последовательностей. Процесс отбора аптамеров, получивший название 

«Систематическая эволюция лигандов путем экспоненциального обогащения» 

(SELEX), был впервые разработан в 1990 году. 

Технология SELEX — это процесс, который начинается с создания 

рандомизированной библиотеки олигонуклеотидов, инкубируемых с целевой 

молекулой, с последующим отбором по аффинности и этапы ПЦР-

амплификации для выявления и накопления последовательностей с самым 

высоким сродством. 

Применение аптамеров показало, что антитела не являются 

единственными объектами, которые могут быть разработаны для связывания с 

мишенями с высокой аффинностью и специфичностью. Аптамеры обладают 

преимуществами в сравнении с антителами [5, с. 4016; 6, с. 129]: 

● могут быть получены с использованием бесклеточного химического 

синтеза и, следовательно, менее дороги в производстве в масштабе; 

● простота выполнения контролируемой модификации; 

● высокая гибкость структуры; 

● минимально иммуногенны; 

● небольшой размер молекулы. 

В связи с этим на данный момент имеются методы для открытия и 

создания новых кандидатов-мишеней для медицинских исследований 

(фундаментальные исследования, диагностика и терапия).  

Пегаптаниб - первый терапевтический аптамер, одобренный FDA США в 

2004 году в качестве антиангиогенного препарата для лечения неоваскулярной 

возрастной дегенерации желтого пятна. Данный препарат представляет собой 



ПЕРСПЕКТИВЫ РАЗВИТИЯ И ПРИМЕНЕНИЯ  

СОВРЕМЕННЫХ ТЕХНОЛОГИЙ 

 

143 
МЦНП «Новая наука» 

пегилированный аптамер РНК из 27 нуклеотидов, который специфически 

связывается с преобладающей изоформой фактора роста эндотелия сосудов, 

блокирует его взаимодействие с родственным рецептором и в конечном итоге 

останавливает рост внутриглазных кровеносных сосудов. 

Аптамер AS1411 представляет собой богатый гуанином олигонуклеотид 

из 26 оснований с немодифицированным (фосфодиэфирным) остовом ДНК. 

Данная молекула прошла клиническую оценку в отношении острого 

миелоидного лейкоза (ОМЛ), почечно-клеточной карциномы и запущенных 

солидных опухолей и показал многообещающие результаты, не вызывая 

серьезных побочных эффектов, но исследование на данный момент не 

принесло значимых клинических результатов [5, с. 4019]. 

NOX-E36 представляет собой пегилированный аптамер РНК, который 

имеет длину 40 нуклеотидов и связывается с высоким сродством с 

человеческим хемокином CCL2, также называемым MCP-1. CCL2 / MCP-1 - 

один из ключевых хемокинов, который играет решающую роль в инфильтрации 

и позиционировании моноцитов. Сверхэкспрессия CCL2 и его рецептора CCR2 

связана с множеством воспалительных заболеваний, что делает CCL2 

интересной терапевтической мишенью [5, с. 4020]. Сильному связыванию 

NOX-E36 с CCL2 способствует медленная скорость, что приводит к высокой 

стабильности комплекса, что делает блокирование функции CCL2 еще более 

эффективным. NOX-E36 успешно завершил клиническое исследование фазы 

второй фазы у пациентов с диабетом 2 типа.  

ARC1779 представляет собой 49-нуклеотидный аптамер, который 

конъюгирован с фрагментом полиэтиленгликоля массой 20 кДа и специфически 

связывается с доменом A1 фактора фон Виллебранда (ФВ) [7, с. 739]. ФВ — это 

гликопротеин, который играет ключевую роль в адгезии тромбоцитов, 

активации и стимулировании тромбоза [8, с. 42]. 

Связываясь с активированным ФВ, аптамер ARC1779 предотвращает 

взаимодействие A1-домена ФВ с рецептором GPIb тромбоцитов и блокирует 

путь активации, опосредованный ФВ, что приводит к потенциальному 

ингибированию активации тромбоцитов и патологическому тромбозу [5, с. 

4021]. Рандомизированное плацебо-контролируемое исследование проходмло 

без явных побочных эффектов, и препарат демонстрировал зависимое от дозы и 

концентрации ингибирование активности ФВ и функции тромбоцитов, но 

дальнейшее изучение было остановлено по инициативе спонсора по 

финансовым соображениям [7, с. 739]. 
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На данный момент ведутся работы и разрабатываются новые мишени для 

применения аптамеров с диагностической и терапевтической целями. 
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