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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ãäå A îçíà÷àåò äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë -C(O)-, -N(R7)-CH2-, -CH(NR8R9)- èëè -C(=NR10)-
, èëè A è R4, âìåñòå âç òûå ñ ïðîìåæóòî÷íûìè àòîìàìè, îáðàçóþò öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó,
èìåþùóþ ñëåäóþùóþ ôîðìóëó:
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è R1 îçíà÷àåò ãðóïïó, èìåþùóþ ñëåäóþùóþ ôîðìóëó:

ãäå R13 îçíà÷àåò -OC(O)(CH2)dU
1R14, -OC(O)N(R15)(CH2)dU

1R14, -O(CH2)dU
1R14,

èëè A îçíà÷àåò äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë -N(R7)-CH2- è R1 îçíà÷àåò ãðóïïó, èìåþùóþ
ñëåäóþùóþ ôîðìóëó:

ãäå R13 îçíà÷àåò -NHC(O)(CH2)dU1R14;
R2 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè çàùèòíóþ ãðóïïó ãèäðîêñèëà;
R3 îçíà÷àåò âîäîðîä, C1-4-àëêèë èëè C3-6-àëêåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé 9- èëè

10-÷ëåííûì êîíäåíñèðîâàííûì áèöèêëè÷åñêèì ãåòåðîàðèëîì;
R4 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó, C3-6-àëêåíèëîêñèãðóïïó, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ 9- èëè

10-÷ëåííûì êîíäåíñèðîâàííûì áèöèêëè÷åñêèì ãåòåðîàðèëîì, èëè C1-6-àëêîêñèãðóïïó,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ C1-6-àëêîêñèãðóïïîé èëè -O(CH2)6NR7R16 èëè R4 è A, âìåñòå
âç òûå ñ ïðîìåæóòî÷íûìè àòîìàìè, îáðàçóþò öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó ôîðìóëû (IA);

R5 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó; èëè
R4 è R5, âìåñòå âç òûå ñ ïðîìåæóòî÷íûìè àòîìàìè, îáðàçóþò öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó,

èìåþùóþ ñëåäóþùóþ ôîðìóëó:

ãäå V îçíà÷àåò äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë -CH2-, -CH(CN)-, -O-, -N(R17)- èëè -CH(SR17)-,
ïðè óñëîâèè, ÷òî â òîì ñëó÷àå, êîãäà R1 îçíà÷àåò ãðóïïó ôîðìóëû (IC), V  âë åòñ  -O-;

R6 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè ôòîð;
R7 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè C1-6-àëêèë;
R8 è R9 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, C1-6-àëêèë èëè -C(O)R18, èëè R8 è R9

âìåñòå

Ñòðàíèöà: 2

R
U

2
0
0
7
1
2
1
5
8
1

A
A

1
8

5
1

2
1

7
0

0
2

U
R



îáðàçóþò =CH(CR18R19)f-àðèë, =CH(CR18R19)f-ãåòåðîöèêëèë, =CR18R19 èëè =C(R18)C(O)OR18

, ãäå ãðóïïû àëêèëà, àðèëà è ãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî èìåþò äî òðåõ ãðóïï
çàìåñòèòåëåé, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç R20;

R10 îçíà÷àåò -OR21;
R11 è R12 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, C1-6-àëêèë, ãåòåðîàðèë èëè àðèë,

íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíîé èëè äâóì  ãðóïïàìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
ãèäðîêñèëà è C1-6-àëêîêñèãðóïïû;

R14 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, èìåþùóþ ñëåäóþùóþ ôîðìóëó:

R15, R16, R18 è R19 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä èëè C1-6-àëêèë;
R17 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè C1-4-àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãðóïïîé, âûáðàííîé

èç íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî ôåíèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî 5- èëè 6-÷ëåííîãî
ãåòåðîàðèëà è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî 9- èëè 10-÷ëåííîãî êîíäåíñèðîâàííîãî
áèöèêëè÷åñêîãî ãåòåðîàðèëà;

R20 îçíà÷àåò ãàëîãåí, öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, òðèôòîðìåòèë, àçèäîãðóïïó, -C(O)R26,
-C(O)OR26, -OC(O)R26, -OC(O)OR26, -NR27C(O)R28, -C(O)NR27R28, -NR27R28,
ãèäðîêñèãðóïïó, C1-6-àëêèë, -S(O)hC1-6-àëêèë, C1-6-àëêîêñèãðóïïó, -(CH2)i-àðèë
èëè -(CH2)i-ãåòåðîàðèë, ïðè ýòîì àëêîêñèãðóïïà íåîá çàòåëüíî èìååò äî òðåõ ãðóïï
çàìåñòèòåëåé, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç -NR18R19, ãàëîãåíà è - OR18, è àðèëüíà  è
ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïû íåîá çàòåëüíî èìåþò äî ï òè ãðóïï çàìåñòèòåëåé, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç ãàëîãåíà, öèàíîãðóïïû, íèòðîãðóïïû, òðèôòîðìåòèëà,
àçèäîãðóïïû, -C(O)R29, -C(O)OR29, -OC(O)OR29, -NR30C(O)R31, -C(O)NR30R31, -NR30R31,
ãèäðîêñèãðóïïû, C1-6-àëêèëà è C1-6-àëêîêñèãðóïïû;

R21 îçíà÷àåò âîäîðîä, C1-6-àëêèë, C3-7-öèêëîàëêèë, C3-6-àëêåíèë èëè 5- èëè 6-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ïðè ýòîì àëêèëüíà , öèêëîàëêèëüíà , àëêåíèëüíà  è
ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïû íåîá çàòåëüíî èìåþò äî òðåõ ãðóïï çàìåñòèòåëåé, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé 5- èëè 6-÷ëåííîé ãåòåðîöèêëè÷åñêîé ãðóïïû,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî 5- èëè 6-÷ëåííîãî
ãåòåðîàðèëà, -OR32, -S(O)jR

32, -NR32R33, -CONR32R33, ãàëîãåíà è öèàíîãðóïïû;
R22 îçíà÷àåò âîäîðîä, -C(O)OR34, -C(O)NHR34, -C(O)CH2NO2 èëè -C(O)CH2SO2R

7;
R23 è R24 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, C1-4-àëêèë èëè C3-7-öèêëîàëêèë, ïðè

ýòîì àëêèëüíà  è öèêëîàëêèëüíà  ãðóïïû íåîá çàòåëüíî èìåþò äî òðåõ ãðóïï
çàìåñòèòåëåé, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç ãèäðîêñèãðóïïû,

öèàíîãðóïïû, C1-4-àëêîêñèãðóïïû, -CONR35R36 è -NR35R36,
R23 è R24 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóþò 5- èëè 6-÷ëåííîå

ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, íåîá çàòåëüíî ñîäåðæàùåå îäèí äîïîëíèòåëüíûé ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç êèñëîðîäà, ñåðû è N-R37, èëè

R23 îçíà÷àåò C1-4-àëêèë, X îçíà÷àåò -C(R41)-, è R24 è R41 ñâ çàíû, îáðàçó  öèêëè÷åñêóþ
ãðóïïó, èìåþùóþ ñëåäóþùóþ ôîðìóëó:

R25 îçíà÷àåò
ãàëîãåí, C1-4-àëêèë, C1-4-òèîàëêèë, C1-4-àëêîêñèãðóïïó, -NH2, -NH(C1-4-àëêèë)
èëè -N(C1-4-àëêèë)2;

R26 îçíà÷àåò âîäîðîä, C1-10-àëêèë, -(CH2)k-àðèë èëè -(CH2)k-ãåòåðîàðèë;
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R27 è R28 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, -OR18, C1-6-àëêèë, -(CH2)m-àðèë
èëè -(CH2)m-ãåòåðîöèêëèë;

R29 îçíà÷àåò âîäîðîä, C1-10-àëêèë, -(CH2)n-àðèë èëè -(CH2)n-ãåòåðîàðèë;
R30 è R31 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, -OR18, C1-6-àëêèë, -(CH2)p-àðèë

èëè -(CH2)p-ãåòåðîöèêëèë;
R32 è R33 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, C1-4-àëêèë èëè C1-4-àëêîêñè-C1-4-àëêèë;
R34 îçíà÷àåò âîäîðîä,
C1-6-àëêèë, íåîá çàòåëüíî èìåþùèé äî òðåõ ãðóïï çàìåñòèòåëåé, íåçàâèñèìî

âûáðàííûõ èç ãàëîãåíà, öèàíîãðóïïû, C1-4-àëêîêñèãðóïïû, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé
ôåíèëîì
èëè C1-4-àëêîêñèãðóïïîé, -C(O)C1-6-àëêèëà, -C(O)OC1-6-àëêèëà, -OC(O)C1-6-àëêèëà, -OC(O)OC

1-6-àëêèëà, -C(O)NR38R39, -NR38R39 è ôåíèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî íèòðîãðóïïîé

èëè -C(O)OC1-6-àëêèëîì,
-(CH2)q-C3-7-öèêëîàëêèë,
-(CH2)q-ãåòåðîöèêëèë,
-(CH2)q-ãåòåðîàðèë,
-(CH2)q-àðèë,
C3-6-àëêåíèë, èëè
C3-6-àëêèíèë;
R35 è R36 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä èëè C1-4-àëêèë;
R37 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè ìåòèë;
R38 è R39 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä èëè C1-6-àëêèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé ôåíèëîì èëè -C(O)OC1-6-àëêèëîì, èëè
R38 è R39, âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóþò 5- èëè 6-÷ëåííóþ

ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, íåîá çàòåëüíî ñîäåðæàùóþ îäèí äîïîëíèòåëüíûé ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç êèñëîðîäà, ñåðû è N-R37;

R40 îçíà÷àåò âîäîðîä, C1-4-àëêèë, C3-7öèêëîàëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë
èëè áåíçèë, àöåòèë èëè áåíçîèë;

R41 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè R25, èëè â òîì ñëó÷àå, êîãäà X îçíà÷àåò -C(R41)-, R41 è R24

ìîãóò áûòü ñâ çàíû, îáðàçó  öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó ôîðìóëû (IF);
U1 îçíà÷àåò äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë -Y(CH2)rZ- èëè -Y(CH2)r-;
U2 îçíà÷àåò U1 èëè äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë -O-, -N(R40)-, -S(O)s- èëè -CH2-;
Y è Z êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë -N(R40)-, -O-

, -S(O)s-, -N(R40)C(O)-, -C(O)N(R40)- èëè -N[C(O)R40]-;

W è X êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò -C(R41)- èëè àçîò, ïðè óñëîâèè, ÷òî îáà W è X íå
 âë þòñ  àçîòîì;

d îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 2 äî 5;
e îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 2 äî 4;
f, i, k, m, n, p è q êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò öåëûå ÷èñëà îò 0 äî 4;
g, h, j è s êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò öåëûå ÷èñëà îò 0 äî 2;
r îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 2 äî 5;
è åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå ïðîèçâîäíîå.
2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, â êîòîðîì A îçíà÷àåò -C(O)-, -N(R7)-CH2- èëè -C(=NR10)-.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì R1 îçíà÷àåò

4. Ñîåäèíåíèå ïî ïï. 1 èëè 2, â êîòîðîì U1 îçíà÷àåò -Y(CH2)r-.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ïï. 1 èëè 2, â êîòîðîì r ðàâíî 3.
6. Ñîåäèíåíèå ïî ïï. 1 èëè 2, â êîòîðîì R14 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó
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ñëåäóþùåé ôîðìóëû:

ãäå ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ñâ çàíà â ïîëîæåíèè 6 èëè 7 è g, R22, R23 è R24 èìåþò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ï.1.

7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì R23 è R24 êàæäûé íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä
èëè C1-4-àëêèë.

8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå ïðîèçâîäíîå, êîòîðîå
îïðåäåëåíî â ëþáîì èç ïðèìåðîâ 1-26.

9. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå ïðîèçâîäíîå, êîòîðîå
îïðåäåëåíî â ëþáîì èç ïðèìåðîâ 27-55.

10. Ñîåäèíåíèå, âûáðàííîå èç ñëåäóþùèõ ñîåäèíåíèé:
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-7-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}àçèòðîìèöèí-11,12-êàðáîíàò,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-(ìîðôîëèí-4-èë)-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-ìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-îêñèì,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-ìåòîêñèì,
4"-O-[3-[3-(3-êàðáîêñè-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-1,4-äèãèäðî-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíîïðîïèîíèë]-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A-(9E)-îêñèì,
ëàêòîáèîíàòíà  ñîëü 4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèíà A,
öèòðàòíà  ñîëü 4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèíà A,
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-[1,7]íàôòèðèäèí-6-

èëñóëüôàíèë)ýòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-7-õèíîëèíèë)îêñèýòèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-7-õèíîëèíèë)îêñèýòèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}àçèòðîìèöèí,
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-7-õèíîëèíèë)îêñèýòèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-îêñèì,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}àçèòðîìèöèí,
4"-O-{3-[3-(6-êàðáîêñè-2,3-äèãèäðî-3-ìåòèë-7-îêñî-7H-[1,3,4]îêñàäèàçèíî[6,5,4-ij]

õèíîëèí-9-èë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-(6-êàðáîêñè-2,3-äèãèäðî-3-ìåòèë-7-îêñî-7H-[1,3,4]îêñàäèàçèíî[6,5,4-ij)]

õèíîëèí-9-èë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-O-ìåòîêñèìåòèëîêñèì,
4"-O-{3-[[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-õèíîëèí-6-èë)ïðîïèë]

ìåòèëàìèíî]ïðîïèë}-6-O-ìåòèë-11-äåçîêñè-11-(R)-àìèíîýðèòðîìèöèí A-11,12-êàðáàìàò,
4"-O-(2-{2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-[1,7]-íàôòèðèäèí-6-

èëñóëüôàíèë)ýòèëàìèíî}ýòèë)-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A-11,12-êàðáîíàò,
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ñóëüôàíèëýòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-6-
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õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-îêñèì-11,12-êàðáîíàò,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïîêñè]

ïðîïèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A, ìîíîôîðìèàò,
4"-O-{2-[(2-{[3-êàðáîêñè-1-(äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-1,7-íàôòèðèäèí-6-èë]

òèî}ýòèë)àìèíî]ýòèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[(2-{[3-êàðáîêñè-1-(äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-7-õèíîëèíèë]îêñè}

ýòèë)àìèíî]ýòèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[2-{[6-êàðáîêñè-8-(äèìåòèëàìèíî)-5-îêñî-5,8-äèãèäðî-1,8-íàôòèðèäèí-3-èë]òèî}

ýòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-[6-êàðáîêñè-8-(äèìåòèëàìèíî)-5-îêñî-5,8-äèãèäðî-1,8-íàôòèðèäèí-3-èë]

)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-[3-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-1,4-äèãèäðî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèëýðèòðîìèöèí A-(9E)-O-ìåòîêñèìåòèëîêñèì,
4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ýòèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-7-

õèíîëèíèëîêñè)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[(2-{[3-êàðáîêñè-1-(äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-7-õèíîëèíèë]îêñè}

ýòèë)ìåòèëàìèíî]ýòèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[(3-[3-êàðáîêñè-1-(ìîðôîëèí-4-èë)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-6-õèíîëèíèë]

ïðîïèë)àìèíî]ýòèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[(3-[3-êàðáîêñè-1-(ìåòèëàìèíî)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-6-õèíîëèíèë]ïðîïèë)àìèíî]

ýòèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[(3-[3-êàðáîêñè-1-(äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-6-õèíîëèíèë]

ïðîïèë)ìåòèëàìèíî]ýòèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-(öèàíîìåòèë)îêñèì,
4"-O-{3-[(3-[3-êàðáîêñè-1-(äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-1,4-äèãèäðî-6-õèíîëèíèë]

ïðîïèë)ìåòèëàìèíî]ïðîïèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]

ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-ìåòèëîêñèìýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]

ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-ìåòîêñèìåòèëîêñèìýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]

ýòèëêàðáàìîèë)-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]

ýòèëêàðáàìîèë}-9-äèãèäðîýðèòðîìèöèí-9,11-ýòèëèäåíàöåòàëü,
4"-O-{2-[2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-ñóëüôàíèë)ýòîêñè]

ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-îêñèìýðèòðîìèöèí A,
òðèôòîðàöåòàòíà  ñîëü 4"-O-{2-[2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-

äèãèäðîõèíîëèí-6-ñóëüôàíèë)ýòîêñè]ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-îêñèìýðèòðîìèöèíà A,
4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]

ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-îêñèìýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-

èëñóëüôàíèë)ýòîêñè]ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-ìåòèëîêñèìýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-

èëñóëüôàíèë)ýòîêñè]ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-ìåòîêñèìåòèëîêñèìýðèòðîìèöèí A,
òðèôòîðàöåòàòíà  ñîëü 4"-O-{2-[2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-

äèãèäðîõèíîëèí-6-èëñóëüôàíèë)ýòîêñè]ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-
ìåòîêñèìåòèëîêñèìýðèòðîìèöèíà A,

4"-O-{2-[2-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-ñóëüôàíèë)ýòîêñè]
ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-(2-äèýòèëàìèíîýòèë)îêñèìýðèòðîìèöèí A,

4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]
ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-(öèàíîìåòèë)îêñèìýðèòðîìèöèí A,

4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]
ýòèëêàðáàìîèë}-(9E)-O-(ìåòîêñèêàðáîíèëìåòèë)îêñèìýðèòðîìèöèí A,

4"-O-{2-[3-(3-êàðáîêñè-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-6-èë)ïðîïèëîêñè]
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ýòèëêàðáàìîèë}-9-O-(2-äèýòèëàìèíîýòèë)îêñèìýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{3-[[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèë]

ìåòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A,
4"-O-{2-[[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèë]

öèêëîïðîïèëàìèíî]ýòèë}àçèòðîìèöèí,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-1,4-äèãèäðî-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-2-(äèýòèëàìèíî)ýòèëîêñèì,
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-1,4-äèãèäðî-4-îêñî-7-

õèíîëèíèë)îêñèýòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-2-(äèýòèëàìèíî)ýòèëîêñèì,
4"-O-{3-[2-{[6-êàðáîêñè-8-(äèìåòèëàìèíî)-5-îêñî-5,8-äèãèäðî-1,8-íàôòèðèäèí-3-èë]òèî}

ýòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-2-(äèýòèëàìèíî)ýòèëîêñèì,
4"-O-{3-[3-[6-êàðáîêñè-8-(äèìåòèëàìèíî)-5-îêñî-5,8-äèãèäðî-1,8-íàôòèðèäèí-3-èë]

)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-2-(äèýòèëàìèíî)ýòèëîêñèì,
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-1,4-äèãèäðî-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]ïðîïèîíèë}ýðèòðîìèöèí A-(9E)-2-(N-ìîðôîëèíèë)ýòèëîêñèì, è
4"-O-{2-[[3-(3-êàðáîêñè-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-1,4-äèãèäðî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèë]

ìåòèëàìèíî]ýòèë}àçèòðîìèöèí;
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå ïðîèçâîäíîå.
11. Ñîåäèíåíèå, âûáðàííîå èç ñëåäóþùèõ ñîåäèíåíèé:
4"-O-{3-[3-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-äèìåòèëàìèíî-4-îêñî-6-õèíîëèíèë)ïðîïèëàìèíî]

ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A; è
4"-O-{3-[2-(3-êàðáîêñè-1,4-äèãèäðî-1-(N,N-äèìåòèëàìèíî)-4-îêñî-6-

õèíîëèíèë)ñóëüôàíèëýòèëàìèíî]ïðîïèîíèë}-6-O-ìåòèëýðèòðîìèöèí A;
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå ïðîèçâîäíîå.
12. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-11 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè

ïðèåìëåìîãî ïðîèçâîäíîãî, êîòîðûé âêëþ÷àåò â ñåá :
(a) âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (XII), ãäå R2 íåîá çàòåëüíî  âë åòñ  çàùèòíîé

ãðóïïîé ãèäðîêñèëà,

ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû HU1zR14z (VIII), ãäå R14z îçíà÷àåò R14, êîòîðûé îïðåäåëåí â
ï.1, èëè ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò áûòü ïðåâðàùåíà â R14, è U1z îçíà÷àåò -Y(CH2)rZ
èëè -Y(CH2)r- èëè ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò áûòü ïðåâðàùåíà â - Y(CH2)rZ- èëè -Y(CH2)r, ãäå

Y îçíà÷àåò -N(R40)- èëè -S-, ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå a ðàâíî 2 è Y
îçíà÷àåò -N(R40)- èëè -S-;

(b) âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IIC)
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ñ ïîäõîä ùèì àìèíîì (V) èëè (VA) â ïðèñóòñòâèè âîññòàíîâèòåë 

ãäå Zz è R14z îçíà÷àþò Z è R14, êîòîðûå îïðåäåëåíû â ï.1, èëè ãðóïïû, êîòîðûå ìîãóò
áûòü ïðåâðàùåíû â Z è R14; èëè

(c) âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (X)

ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (XI)

â êîòîðîì L îçíà÷àåò ïîäõîä ùóþ óäàë åìóþ ãðóïïó, è R14 èìååò çíà÷åíèå,
îïðåäåëåííîå â ï.1, â ïðèñóòñòâèè êàòàëèçàòîðà,

è çàòåì ïðè íåîáõîäèìîñòè ïîëó÷åííîå ñîåäèíåíèå ïîäâåðãàþò îäíîìó èëè íåñêîëüêèì
èç ñëåäóþùèõ ïðîöåññîâ:

i) óäàëåíèþ çàùèòíîé ãðóïïû R2,
ii) ïðåâðàùåíèþ U1zR14z â U1R14, è
iii) ïðåâðàùåíèþ ïîëó÷åííîãî â ðåçóëüòàòå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) â åãî

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå ïðîèçâîäíîå.
13. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-11 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå

ïðîèçâîäíîå äë  ïðèìåíåíè  â òåðàïèè.
14. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû ïî ëþáîìó èç ïï.1-11 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå

ïðîèçâîäíîå äë  ïðèìåíåíè  ïðè ëå÷åíèè èëè ïðîôèëàêòèêå ñèñòåìíûõ èëè ìåñòíûõ
ìèêðîáíûõ èíôåêöèé â îðãàíèçìå ÷åëîâåêà èëè æèâîòíîãî.

15. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïï.1-11 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî
ïðîèçâîäíîãî â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ïðèìåíåíè  ïðè ëå÷åíèè èëè
ïðîôèëàêòèêå ñèñòåìíûõ èëè ìåñòíûõ ìèêðîáíûõ èíôåêöèé â îðãàíèçìå ÷åëîâåêà èëè
æèâîòíîãî.

16. Ñïîñîá ëå÷åíè  îðãàíèçìà ÷åëîâåêà èëè æèâîòíîãî, îòëè÷íîãî îò ÷åëîâåêà, äë 
áîðüáû ñ ìèêðîáíîé èíôåêöèåé, âêëþ÷àþùèé â ñåá  ââåäåíèå â îðãàíèçì, êîòîðûé
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íóæäàåòñ  â òàêîì ëå÷åíèè, ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-11
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî ïðîèçâîäíîãî.

17. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îáëàäàþùà  àíòèáàêòåðèàëüíîé àêòèâíîñòüþ,
ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-11 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå
ïðîèçâîäíîå âìåñòå ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì ýêñöèïèåíòîì, ðàçáàâèòåëåì è/èëè
íîñèòåëåì.
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