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Авермектины - 16-членные макроциклические лактоны природного происхождения, получившие признание в мировом масштабе, как средство борьбы с эндо- и эктопаразитами растений [1]. Эти препараты обладают нейротоксическим действием: связываясь с ГАМК-зависимыми ионными каналами, Авермектины вызывают паралич у нематод, клещей и насекомых [2]. В результате длительного применения Авермектинов у большинства паразитов  развилась резистентность, в связи с чем актуальной является разработка новых препаратов на основе синтетических производных Авермектинов.
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В настоящей работе впервые были синтезированы Авермектины модифицированные по 5-ОН положению имидазо[1,2-α]пиридиновым фрагментом с использованием линкера варьируемой длины и жесткости. Оценка сродства синтезированных соединений к ГАМКА-рецепторам методом радиолигандного конкурентного связывания показала, что синтезированные соединения обладают аффинностью на наномолярном уровне (IС50 207-359 нМ).
Показано, что полученные гибридные соединения обладают выраженным анксиолитическим действием и могут рассматриваться как конкурентные аллостерические модуляторы ГАМКА-рецепторов, перспективные в качестве антипаразитарных средств.
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