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Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I):

ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë [ïàðà-çàìåùåííûé ãàëîãåíî, ãèäðîêñè, íèòðî,
S(O) k(Ñ1-6àëêèë), S(O)2NH2, S(O)2NH(Ñ1-6àëêèë), S(O)2N(Ñ1-6àëêèë)2, öèàíî, C1-6àëêèëîì, C1-

6àëêîêñè, NH2, NH(Ñ1-6àëêèë), N(Ñ1-6àëêèë)2, C(O)NH2, Ñ(O)NH(Ñ1-6àëêèë),

Ñ(O)N(Ñ 1-6àëêèë)2, Ñ(O)[N-ïðèñîåäèíåííûé ãåòåðîöèêëèë], CO2Í, CO2(Ñ1-6àëêèë),
NHC(O)(Ñ1-6àëêèë), NHC(O)O(Ñ1-6àëêèë), NHS(O)2(C1-6àëêèë), Ñ(O)(Ñ1-6àëêèë), CF3, OCF3,
ôåíèëîì, ãåòåðîàðèëîì, ãðóïïèðîâêàìè (Ñ1-4àëêèë)ôåíèë, (Ñ1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë,
NHC(O)ôåíèë, NHC(O)ãåòåðîàðèë, NHC(O)(Ñ1-4àëêèë)ôåíèë,
NHC(O)(Ñ 1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë, NHS(O)2ôåíèë, NHS(O)2ãåòåðîàðèë,
NHS(O) 2(Ñ1-4àëêèë)ôåíèë, NHS(O)2(Ñ1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë, NHC(O)NH(Ñ1-6àëêèë),
NHC(O)NH(C3-7öèêëîàëêèë), NHC(O)NHôåíèë, NHC(O)NHãåòåðîàðèë,
NHC(O)NH(Ñ 1-4àëêèë)ôåíèë èëè NHC(O)NH(C1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë, ãäå âûøåóêàçàííûå
ôåíèëüíûå è ãåòåðîàðèëüíûå ãðóïïû âîçìîæíî çàìåùåíû ãàëîãåíî, ãèäðîêñè, íèòðî,
S(O) k(Ñ1-4àëêèë), S(O)2NH2, S(O)2NH(Ñ1-4àëêèë), S(O)2N(Ñ1-4àëêèë)2, öèàíî, Ñ1-4àëêèëîì, Ñ1-

4àëêîêñè, C(O)NH2, Ñ(O)NH(Ñ1-4àëêèë), Ñ(O)N(Ñ1-4àëêèë)2, CO2Í, CO2(Ñ1-4àëêèë),

NHC(O)(Ñ 1-4àëêèë), NHS(O)2(Ñ1-4àëêèë), Ñ(O)(Ñ1-4àëêèë), CF3 èëè OCF3];
Ñòðàíèöà: 1
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R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè ãåòåðîàðèë, êàæäûé èç êîòîðûõ âîçìîæíî çàìåùåí
ãàëîãåíî, Ñ1-4àëêèëîì, Ñ1-4àëêîêñè, S(O)n(Ñ1-4àëêèë), íèòðî, öèàíî èëè CF3;

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè Ñ1-4àëêèë;
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ýòèë, àëëèë èëè öèêëîïðîïèë;
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, ãàëîãåíî, ãèäðîêñè, íèòðî, S(O)m(C1-4àëêèë), S(O)2NH2,

S(O)2NH(Ñ1-4àëêèë), S(O)2N(Ñ1-4àëêèë)2, öèàíî, Ñ1-4àëêèë, C1-4àëêîêñè, C(O)NH2, Ñ(O)NH(Ñ1-

4àëêèë), Ñ(O)N(Ñ1-4àëêèë)2, CO2Í, CO2(Ñ1-4àëêèë), NHC(O)(Ñ1-4àëêèë), NHS(O)2(Ñ1-4àëêèë),

Ñ(O)(Ñ1-4àëêèë), CF3 èëè OCF3;
R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-4àëêèë;
k, m è n íåçàâèñèìî ðàâíû 0, 1 èëè 2;
ëèáî åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü èëè èõ ñîëüâàò;
ïðè óñëîâèè, ÷òî:
êîãäà R3 è R5 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ýòèë, R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïàðà-(S(O)2ÑÍ3) è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé
ôåíèë, òîãäà R1 íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïàðà-ìåòîêñè-ôåíèë, ïàðà-ìåòèë-ôåíèë, ïàðà-
òðèôòîðìåòèë-ôåíèë èëè 3,4-äèõëîðôåíèë;

êîãäà R3 è R5 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ýòèë, R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïàðà-(S(O)2ÑÍ3) è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé

ôåíèë, ïèðèä-2-èë èëè ïèðèä-4-èë, òîãäà R1 íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïàðà-õëîð-ôåíèë; è
êîãäà R3 è R5 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïàðà-

(S(O)2ÑÍ3) è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòà-õëîð-ôåíèë, íåçàìåùåííûé ôåíèë èëè òèîôåí-

3-èë, òîãäà R1 íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïàðà-ôòîð-ôåíèë.
2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë [ïàðà-çàìåùåííûé ãàëîãåíî,

S(O)k(Ñ1-6àëêèë), S(O)2NH2, S(O)2NH(Ñ1-6àëêèë), S(O)2N(Ñ1-6àëêèë)2, öèàíî, NH2,
NH(Ñ 1-6àëêèë), N(Ñ1-6àëêèë)2, CO2(C1-6)àëêèë), NHC(O)(Ñ1-6àëêèë), NHC(O)O(Ñ1-6àëêèë),
NHS(O)2(Ñ1-6àëêèë), ãðóïïèðîâêàìè NHC(O)ôåíèë, NHC(O)ãåòåðîàðèë,
NHC(O)(Ñ 1-4àëêèë)ôåíèë, NHC(O)(C1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë, NHS(O)2ôåíèë,
NHS(O) 2ãåòåðîàðèë, NHS(O)2(C1-4àëêèë)ôåíèë, NHS(O)2(Ñ1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë,
NHC(O)NH(Ñ1-6àëêèë), NHC(O)NH(Ñ3-7öèêëîàëêèë), NHC(O)NHôåíèë,
NHC(O)NHãåòåðîàðèë, NHC(O)NH(Ñ1-4àëêèë)ôåíèë èëè NHC(O)NH(Ñ1-4àëêèë)ãåòåðîàðèë,
ãäå âûøåóêàçàííûå ôåíèëüíûå è ãåòåðîàðèëüíûå ãðóïïû âîçìîæíî çàìåùåíû ãàëîãåíî,
ãèäðîêñè, íèòðî, S(O)k(Ñ1-4àëêèë), S(O)2NH2, S(O)2NH(Ñ1-4àëêèë), S(O)2N(Ñ1-4àëêèë)2,
öèàíî, Ñ1-4àëêèëîì, Ñ1-4àëêîêñè, C(O)NH2, C(O)NH(C1-4àëêèë), Ñ(O)N(Ñ1-4àëêèë)2, CO2Í,
CO 2(Ñ1-4àëêèë), NHC(O)(Ñ1-4àëêèë), NHS(O)2(Ñ1-4àëêèë), Ñ(O)(Ñ1-4àëêèë), CF3 èëè OCF3];
è k ðàâíî 2.

3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, ìîíî-ôòîðôåíèë,
äèôòîðôåíèë, ìîíî-õëîðôåíèë èëè ìîíî-(Ñ1-4àëêîêñè)ôåíèë.

4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.

5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ýòèë.
6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, ãàëîãåíî, ãèäðîêñè, íèòðî,

öèàíî, Ñ1-4àëêèë, Ñ1-4àëêîêñè, CF3 èëè OCF3.
7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-4àëêèë, è ãäå ãðóïïà S(O)2R

6 â
ôîðìóëå (I) íàõîäèòñ  â ïàðà-ïîëîæåíèè îòíîñèòåëüíî îñòàëüíîé ÷àñòè ñòðóêòóðû
ôîðìóëû (I).

8. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ïî ï.1, ïðè êîòîðîì:
à) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (II) èëè (IIa):

ïîäâåðãàþò âîññòàíîâèòåëüíîìó àìèíèðîâàíèþ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (III):
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â ïðèñóòñòâèè NaBH(OAc)3 (ãäå Àñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ(O)ÑÍ3) è óêñóñíîé êèñëîòû, â
ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå èëè

á) îñóùåñòâë þò ñî÷åòàíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IV) èëè (IVa):

ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (V):

â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî àãåíòà ñî÷åòàíè , â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî îñíîâàíè , â
ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå (íàïðèìåð 10-30°Ñ).

9. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , êîòîðà  ñîäåðæèò ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ëèáî åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü, ëèáî èõ ñîëüâàò è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé
àäúþâàíò, ðàçáàâèòåëü èëè íîñèòåëü.

10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ëèáî åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, ëèáî èõ ñîëüâàò
äë  ïðèìåíåíè  â êà÷åñòâå ëåêàðñòâà.

11. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ëèáî åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, ëèáî èõ ñîëüâàò â
ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâà äë  ïðèìåíåíè  â òåðàïèè.

12. Ñïîñîá ëå÷åíè  îïîñðåäîâàííîãî CCR5 áîëåçíåííîãî ñîñòî íè , ïðè êîòîðîì
ïàöèåíòó, íóæäàþùåìóñ  â òàêîì ëå÷åíèè, ââîä ò ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ïî
ï.1.
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