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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ôîðìà N-1 êðèñòàëëè÷åñêîãî 3-(1-ãèäðîêñè-1-ìåòèëýòèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-6-[4-(2-

îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-ôåíèë]-1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðàçîë-[3,4-ñ]-ïèðèäèí-7-îíà, êîòîðà 
õàðàêòåðèçóåòñ  ïàðàìåòðàìè ýëåìåíòàðíîé  ÷åéêè, ðàâíûìè ñëåäóþùèì ïàðàìåòðàì:

ðàçìåðû  ÷åéêè:
à=9,534 (1) Å
b=9,842 (1) Å
ñ=13,469 (1) Å
α=87,95 (1)

β=83,18 (1)

γ=70.22 (1)
ïðîñòðàíñòâåííà  ãðóïïà Ð-1
ìîëåêóëû / àñèììåòðè÷íà   ÷åéêà 1,
ïðè ýòîì óêàçàííà  êðèñòàëëè÷åñêà  ôîðìà íàõîäèòñ  ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî +22°Ñ.
2. Ôîðìà N-1 ïî ï.1, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  îòíîñèòåëüíûìè

àòîìíûìè êîîðäèíàòàìè, êîòîðûå óêàçàíû â òàáëèöå 3.
3. Ôîðìà N-1 ïî ï.1, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, êîòîðà  ïðèâåäåíà íà ôèã.1.
4. Ôîðìà N-1 ïî ï.1, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, âêëþ÷àþùåé ñëåäóþùèå âåëè÷èíû 2θ(CuKαλ=1,5418Å):
6,6±0,1, 11,3±0,1, 12,5±0,1, 15,6±0,1, 19,2±0,1 è 20,3±0,1 ïðè ïðèìåðíî 22°Ñ.
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5. Ôîðìà N-1 ïî ï.1, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  òåðìîãðàììîé,
ïîëó÷åííîé ìåòîäîì äèôôåðåíöèàëüíîé ñêàíèðóþùåé êàëîðèìåòðèè, êîòîðà  ïîêàçàíà íà
ôèã.7 ñ íà÷àëüíûìè ïèêàìè ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 222-226°Ñ.

6. Ôîðìà N-3 êðèñòàëëè÷åñêîãî 3-(1-ãèäðîêñè-1-ìåòèëýòèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-6-[4-(2-
îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-ôåíèë]-1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðàçîë-[3,4-ñ]-ïèðèäèí-7-îíà, êîòîðà 
õàðàêòåðèçóåòñ  ïàðàìåòðàìè ýëåìåíòàðíîé  ÷åéêè, èìåþùèìè ñëåäóþùèå çíà÷åíè :

ðàçìåðû  ÷åéêè:
à=8,959 (3) Å
b=9,840 (2) Å
ñ=14,826 (6) Å
α=76,27 (2)

β=86,38 (2)

γ=69,18 (2)
ïðîñòðàíñòâåííà  ãðóïïà Ð-1
ìîëåêóëû / àñèììåòðè÷íà   ÷åéêà 1,
ïðè ýòîì êðèñòàëëè÷åñêà  ôîðìà íàõîäèòñ  ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 22°Ñ.
7. Ôîðìà N-3 ïî ï.6, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  îòíîñèòåëüíûìè

àòîìíûìè êîîðäèíàòàìè, êîòîðûå ïåðå÷èñëåíû â òàáëèöå 4.
8. Ôîðìà N-3 ïî ï.6, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, êîòîðà  ïîêàçàíà íà ôèã.2.
9. Ôîðìà N-3 ïî ï.6, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, âêëþ÷àþùåé ñëåäóþùèå âåëè÷èíû 2θ (CuKαλ=1,5418
Å): 6,1±0,1, 9,9±0,1, 12,2±0,1, 15,4±0,1, 19,3±0,1, 23,1±0,1 è 24,4±0,1 ïðè ïðèìåðíî 22°Ñ.

10. Ôîðìà Í2-2 êðèñòàëëè÷åñêîãî 3-(1-ãèäðîêñè-1-ìåòèëýòèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-6-[4-
(2-îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-ôåíèë]-1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðàçîë-[3,4-ñ]-ïèðèäèí-7-îíà,
êîòîðà  õàðàêòåðèçóåòñ  ïàðàìåòðàìè ýëåìåíòàðíîé  ÷åéêè, ðàâíûìè ñëåäóþùèì
âåëè÷èíàì:

ðàçìåðû  ÷åéêè:
à=16,445 (2) Å
b=17,319 (1) Å
ñ=18,997 (2) Å
α=71,65 (1)(1)

β=78,86 (1)

γ=87,78 (1)
ïðîñòðàíñòâåííà  ãðóïïà Ð-1
ìîëåêóëû / àñèììåòðè÷íà   ÷åéêà 4,
ïðè ýòîì êðèñòàëëè÷åñêà  ôîðìà íàõîäèòñ  ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî -50°Ñ.
11. Ôîðìà Í2-2 ïî ï.10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  îòíîñèòåëüíûìè

àòîìíûìè êîîðäèíàòàìè, êîòîðûå ïðèâåäåíû â òàáëèöå 5.
12 Ôîðìà Í2-2 ïî ï.10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, êîòîðà  ïðèâåäåíà íà ôèã.4.
13. Ôîðìà Í2-2 ïî ï.10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, âêëþ÷àþùåé ñëåäóþùèå âåëè÷èíû 2θ (CuKαλ=1,5418
Å): 5,4±0,1, 9,7±0,1, 12,2±0,1, 14,6±0,1, 16,2±0,1 è 22,3±0,1 ïðè ïðèìåðíî 22°Ñ.

14. Ôîðìà Í2-2 ïî ï.10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  êðèâîé
òåðìîãðàâèìåòðè÷åñêîãî àíàëèçà ñ ïîòåðåé âåñà îêîëî 7,1% äî ïðèìåðíî 80°Ñ.

15. Ôîðìà DC-4 êðèñòàëëè÷åñêîãî 3-(1-ãèäðîêñè-1-ìåòèëýòèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-6-[4-
(2-îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-ôåíèë]-1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðàçîë-[3,4-ñ]-ïèðèäèí-7-îíà,
êîòîðà  õàðàêòåðèçóåòñ  ïàðàìåòðàìè ýëåìåíòàðíîé  ÷åéêè, ðàâíûìè ñëåäóþùèì
âåëè÷èíàì:

ðàçìåðû  ÷åéêè:
à=8,951 (2) Å
b=9,789(3) Å
ñ=17,263 (4) Å
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α=69,30 (2)

β=83,24 (2)

γ=69,78 (2)
ïðîñòðàíñòâåííà  ãðóïïà Ð-1
ìîëåêóëû / àñèììåòðè÷íà   ÷åéêà 1,
ïðè ýòîì êðèñòàëëè÷åñêà  ôîðìà íàõîäèòñ  ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî +22°Ñ.
16. Ôîðìà DC-4 ïî ï.15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  îòíîñèòåëüíûìè

àòîìíûìè êîîðäèíàòàìè, êîòîðûå ïðèâåäåíû â òàáëèöå 6.
17. Ôîðìà DC-4 ïî ï.15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, êîòîðà  ïîêàçàíà íà ôèã.5.
18. Ôîðìà DC-4 ïî ï.15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, âêëþ÷àþùåé ñëåäóþùèå âåëè÷èíû 2θ (CuKαλ=1,5418
Å): 5,5±0,1, 11,8±0,1, 13,8±0,1, 15,2±0,1, 18,8±0,1, 21,1±0,1 è 23,8±0,1 ïðè ïðèìåðíî 22°Ñ.

19. Ôîðìà DC-4 ïî ï.15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  êðèâîé
òåðìîãðàâèìåòðè÷åñêîãî àíàëèçà ñ ïîòåðåé âåñà îêîëî 15,2% ïðè òåìïåðàòóðå äî
ïðèìåðíî 85°Ñ.

20. Ôîðìà EGDA.5-5 êðèñòàëëè÷åñêîãî 3-(1-ãèäðîêñè-1-ìåòèëýòèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-6-
[4-(2-îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-ôåíèë]-1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðàçîë-[3,4-ñ]-ïèðèäèí-7-îíà,
êîòîðà  õàðàêòåðèçóåòñ  ïàðàìåòðàìè ýëåìåíòàðíîé  ÷åéêè, ðàâíûìè ñëåäóþùèì
âåëè÷èíàì:

ðàçìåðû  ÷åéêè:
à=9,005 (3) Å
b=9,854 (2) Å
ñ=16,283 (5) Å
α=84,88 (2)

β=81,95 (2)

γ=68,19 (1)
ïðîñòðàíñòâåííà  ãðóïïà Ð-1
ìîëåêóëû / àñèììåòðè÷íà   ÷åéêà 1,
ïðè ýòîì êðèñòàëëè÷åñêà  ôîðìà íàõîäèòñ  ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî +22°Ñ.
21. Ôîðìà EGDA.5-5 ïî ï.20, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ 

îòíîñèòåëüíûìè àòîìíûìè êîîðäèíàòàìè, êîòîðûå ïðèâåäåíû â òàáëèöå 7.
22. Ôîðìà EGDA.5-5 ïî ï.20, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, êîòîðà  ïîêàçàíà íà ôèã.15.
23. Ôîðìà EGDA.5-5 ïî ï.20, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà õàðàêòåðèçóåòñ  ïîðîøêîâîé

ðåíòãåíîâñêîé äèôôðàêòîãðàììîé, âêëþ÷àþùåé ñëåäóþùèå âåëè÷èíû 2θ (CuKαλ=1,5418
Å): 5,5±0,1, 12,0±0,1, 12,5±0,1, 14,8±0,1, 16,8±0,1, 20,6±0,1, 21,5±0,1, 22,7±0,1, 24,4±0,1 ïðè
ïðèìåðíî 22°Ñ.

24. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ïî ï.1 è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íîñèòåëü.

25. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.1 â êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêîãî ñðåäñòâà.
26. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.1 äë  ïðèãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë 

ëå÷åíè  òðîìáîýìáîëè÷åñêîãî îñëîæíåíè .
27. Ïðèìåíåíèå ïî ï.26, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî òðîìáîýìáîëè÷åñêîå îñëîæíåíèå

âûáðàíî èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç àðòåðèàëüíûõ ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ
îñëîæíåíèé, âåíîçíûõ ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ îñëîæíåíèé è
òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ îñëîæíåíèé â ïîëîñòè ñåðäöà.

28. Ïðèìåíåíèå ïî ï.26, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî òðîìáîýìáîëè÷åñêîå îñëîæíåíèå
âûáðàíî èç íåñòàáèëüíîé ñòåíîêàðäèè, äðóãèõ îñòðûõ êîðîíàðíûõ ñèíäðîìîâ,
ìåðöàòåëüíîé àðèòìèè, ïåðâîãî èëè ïîâòîðíûõ èíôàðêòîâ ìèîêàðäà, èøåìè÷åñêîé
ñêîðîïîñòèæíîé ñìåðòè, ïðåõîä ùåãî èøåìè÷åñêîãî íàðóøåíè  ìîçãîâîãî
êðîâîîáðàùåíè , óäàðà, àòåðîñêëåðîçà, ïåðèôåðè÷åñêîãî îêêëþçèâíîãî àðòåðèàëüíîãî
çàáîëåâàíè , âåíîçíîãî òðîìáîçà, ãëóáîêîãî âåíîçíîãî òðîìáîçà, òðîìáîôëåáèòà,
àðòåðèàëüíîé ýìáîëèè, êîðîíàðíîãî àðòåðèàëüíîãî òðîìáîçà, öåðåáðàëüíîãî
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àðòåðèàëüíîãî òðîìáîçà, öåðåáðàëüíîé ýìáîëèè, ïî÷å÷íîé ýìáîëèè, ëåãî÷íîé ýìáîëèè è
òðîìáîçà, âîçíèêàþùåãî ïðè íàëè÷èè: (à) ïðîòåçíûõ êëàïàíîâ èëè äðóãèõ èìïëàíòàòîâ,
(á) ïîñòî ííûõ êàòåòåðîâ, (â) ñòåíòîâ, (ã) ñåðäå÷íî-ëåãî÷íîãî øóíòèðîâàíè , (ä)
ãåìîäèàëèçà èëè (å) äðóãèõ ïðîöåäóð, êîãäà êðîâü ñîïðèêàñàåòñ  ñ èñêóññòâåííîé
ïîâåðõíîñòüþ, êîòîðà  óñêîð åò òðîìáîç.

29. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  êðèñòàëëè÷åñêèõ ôîðì N-1 êðèñòàëëè÷åñêîãî 3-(1-ãèäðîêñè-1-
ìåòèëýòèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-6-[4-(2-îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-ôåíèë]-1,4,5,6-
òåòðàãèäðîïèðàçîë-[3,4-ñ]-ïèðèäèí-7-îíà, âêëþ÷àþùèé ñòàäèþ ñóñïåíäèðîâàíè 
ñîåäèíåíè  (I) â ðàñòâîðèòåëå, âûáðàííîì èç ïîë ðíûõ àïðîòîííûõ ðàñòâîðèòåëåé è
ïîë ðíûõ ïðîòîííûõ ðàñòâîðèòåëåé.

30. Ñïîñîá ïî ï.29, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò èç àöåòîíà, H2O,
MeCN, ÑÍ2Cl2, ÒÒÔ, ýòàíîëà, í - BuOH, 2 - BuOH, IPA è EtOAc.

Ñòðàíèöà: 4
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