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ÎÁÚÅÊÒÎÂ Â ÊÀ×ÅÑÒÂÅ ÑÐÅÄÑÒÂÀ ÏÎÄÀÂËÅÍÈß ÍÅÆÅËÀÒÅËÜÍÎÉ ÔÓÍÊÖÈÈ ÊËÅÒÊÈ Ó
ÌËÅÊÎÏÈÒÀÞÙÅÃÎ

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  â óñëîâè õ in vitro ôóíêöèè è/èëè ïðîëèôåðàöèè êëåòêè,

ýêñïðåññèðóþùåé òèðîçèíêèíàçó Janus 3 (Jak3), îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî îñóùåñòâë þò
êîíòàêòèðîâàíèå êëåòêè ñ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (I),

â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, =ÑÍ2, CH2N(CH3)2, CH2SC(O)ÑÍ3, CH2SC6H5,
ÑÍ 2SCH2-(4-Ñ6Í4OCH3), CH2SC(O)C6H5 èëè ÑÍ2N(ÑÍ2ÑÍ3)2;

R2 îçíà÷àåò Î
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2N(ÑÍ3)2, CH2N(CH2CH3)2 èëè ÑÍ2-(N-ìîðôèë), èëè åãî ñîëüþ

â êîíöåíòðàöèè, ýôôåêòèâíîé äë  ñåëåêòèâíîãî èíãèáèðîâàíè  àêòèâíîñòè òèðîçèíêèíàçû
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Janus 3.
2. Ñïîñîá ïî ï.1, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî â óêàçàííîì ñîåäèíåíèè R1 è R3 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé CH2N(CH3)2.
3. Ñïîñîá ïî ï.2, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ìåçîñòåðåîèçîìåð.
4. Ñïîñîá ïî ï.1, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî êëåòêà èìååò ëèìôîèäíóþ èëè ìèåëîèäíóþ

ïðèðîäó.
5. Ñïîñîá ïî ï.1, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå íàðóøàåò ïóòü ñèãíàëà

3 â óêàçàííîé êëåòêå, òàê ÷òî ïðîèñõîäèò áëîêèðîâàíèå êëåòî÷íîãî äåëåíè .
6. Ñïîñîá ïî ï.1, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíî ñîåäèíåíèå

ïðè êîíöåíòðàöèè, ýôôåêòèâíîé äë  ñåëåêòèâíîãî èíãèáèðîâàíè  òèðîçèíêèíàçû Janus 3,
ïðàêòè÷åñêè íå èíãèáèðóåò àêòèâíîñòü ïðîòåèí òèðîçèíêèíàç, îòëè÷íóþ îò àêòèâíîñòè
òèðîçèíêèíàçû Janus 3.

7. Ñïîñîá ïî ï.1, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííà  êëåòêà  âë åòñ  Ò-êëåòêîé, è
óêàçàííîå ñîåäèíåíèå èíãèáèðóåò àêòèâíîñòü Jak3 ïî ìåíüøåé ìåðå â 3 ðàçà áîëüøå, ÷åì
àêòèâíîñòü êèíàçû Jak2 â óêàçàííûõ Ò-êëåòêàõ.

8. Ñïîñîá ïî ï.1, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî èñïîëüçóþò ïî ìåíüøåé ìåðå îäíî óêàçàííîå
ñîåäèíåíèå, êîòîðîå ìåíåå ñïîñîáíî ê èíãèáèðîâàíèþ àêòèâàöèè Jak2 è Stat5a/b
ïðîëàêòèíîì (PRL) ïðè êîíöåíòðàöèè, äîñòàòî÷íîé äë  èíãèáèðîâàíè  Jak3 è Stat5a/b,
àêòèâèðîâàííûõ ÈË-2.

9. Ñïîñîá òåñòèðîâàíè  ñîåäèíåíèé in vitro â êà÷åñòâå ïåðñïåêòèâíûõ òåðàïåâòè÷åñêèõ
èììóíîäåïðåññàíòîâ, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî â êóëüòóðàëüíîé ñðåäå ïîëó÷àþò ïîïóë öèþ
ïîêî ùèõñ  Jak3-çàâèñèìûõ Ò-ëèìôîöèòîâ, è íåîá çàòåëüíî äîáàâë þò öèòîêèí äë 
ñòèìóë öèè èõ ïðîëèôåðàöèè, îáðàáàòûâàþò ïîêî ùèåñ  èëè ñòèìóëèðîâàííûå
ëèìôîöèòû òåñòèðóåìûì ñîåäèíåíèåì èëè åãî ñîëüþ ïî ï.1, êóëüòèâèðóþò ëèìôîöèòû â
óñëîâè õ, ñïîñîáñòâóþùèõ ðîñòó êëåòîê, çàòåì èçìåð þò ñòåïåíü ïðîëèôåðàöèè êëåòîê, à
òàêæå, íåîá çàòåëüíî, èíãèáèðóþùèé ýôôåêò óêàçàííîãî ñîåäèíåíè  íà Jak2-çàâèñèìóþ
ïðîëèôåðàöèþ Ò-ëèìôîöèòîâ è åãî öèòîòîêñè÷íîñòü, è íà îñíîâàíèè ïîëó÷åííûõ çíà÷åíèé
îïðåäåë þò, ÷òî ñîåäèíåíèå  âë åòñ  ïîòåíöèàëüíûì èììóíîäåïðåñàíòîì,
îïîñðåäîâàííûì Ò-êëåòêàìè, è/èëè èíãèáèòîðîì ïðîëèôèðàöèè Ò-êëåòîê äë 
òåðàïåâòè÷åñêîãî èñïîëüçîâàíè  â óñëîâè õ in vivo, åñëè ñóùåñòâåííîå èíãèáèðîâàíèå
ïðîëèôåðàöèè ëèìôîöèòîâ íå îáóñëîâëèâàåòñ  öèòîòîêñè÷íîñòüþ ñîåäèíåíè , è íå
îá çàòåëüíî îïðåäåë þò, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå  âë åòñ  ñåëåêòèâíûì èíãèáèòîðîì
àêòèâíîñòè Jak3 ïî îòíîøåíèþ Jak2, åñëè ñðàâíåíèå ñòåïåíè èíãèáèðîâàíè 
ïðîëèôåðàöèè óêàçàííûõ êëåòîê è èíãèáèðóþùåãî ýôôåêòà íà Jàk2-çàâèñèìóþ èõ
ïðîëèôåðàöèþ ïîêàçûâàåò çíà÷èòåëüíîå îòíîñèòåëüíîå ïðåâûøåíèå ïåðâîé èçìåð åìîé
âåëè÷èíû îòíîñèòåëüíî âòîðîé.

10. Ñïîñîá èäåíòèôèêàöèè in vitro íîâîãî èììóíîäåïðåññèâíîãî ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî îñóùåñòâë þò òåñòèðîâàíèå èññëåäóåìîãî ñîåäèíåíè 
íà àêòèâíîñòü íàðóøåíè  ôóíêöèè Ò-êëåòîê ïîñðåäñòâîì êîíòàêòèðîâàíè  Ò-êëåòêè,
ñîäåðæàùåé Jak3, ñ óêàçàííûì ñîåäèíåíèåì, â èññëåäóåìîì èíòåðâàëå êîíöåíòðàöèé è
îïðåäåë þò èíãèáèðóåò ëè óêàçàííîå ñîåäèíåíèå àêòèâíîñòü Jak3 â îäíîé èëè áîëåå
êîíöåíòðàöèé â óêàçàííîì èíòåðâàëå, ñðàâíèâàþò èíãèáèðóþùóþ Jak3 àêòèâíîñòü
óêàçàííîãî ñîåäèíåíè  ñ òàêîâîé ó ñîåäèíåíè  ïî ï.2, îáëàäàþùåãî èçâåñòíîé
àêòèâíîñòüþ èíãèáèðîâàíè  Jak3, è èñïîëüçóþò ðåçóëüòàòû óêàçàííîãî òåñòèðîâàíè  è
ñðàâíåíè  äë  îïðåäåëåíè ,  âë åòñ  ëè óêàçàííîå èññëåäóåìîå ñîåäèíåíèå êàíäèäàòíûì
ëåêàðñòâåííûì ïðåïàðàòîì äë  ïðèìåíåíè  in vivo â êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêîãî
èììóíîäåïðåññàíòà.

11. Ñïîñîá ïî ï.10, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî äîïîëíèòåëüíî òåñòèðóþò óêàçàííîå
ñîåäèíåíèå íà àêòèâíîñòü èíãèáèðîâàíè  Jak2, ñðàâíèâàþò àêòèâíîñòè èíãèáèðîâàíè  Jak3
ñ àêòèâíîñòüþ èíãèáèðîâàíè  Jak2, åñëè îíà èìååòñ , è èñïîëüçóþò ýòî ñðàâíåíèå äë 
èäåíòèôèêàöèè òåñòèðóåìîãî ñîåäèíåíè  êàê ñåëåêòèâíîãî èíãèáèòîðà Jak3.

12. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  â óñëîâè õ in vitro ôóíêöèè è/èëè ïðîëèôåðàöèè êëåòêè,
ýêñïðåññèðóþùåé òèðîçèíêèíàçó Janus 3 (Jak3), îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî îñóùåñòâë þò
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êîíòàêòèðîâàíèå êëåòêè ñ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (II),

â êîòîðîé n ñîñòàâë åò 1, 2, 3, 4 èëè 6;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, ÑÍ2 èëè CH2N(CH3)2;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2N(CH3)2,
èëè åãî ñîëüþ â êîíöåíòðàöèè, ýôôåêòèâíîé äë  ñåëåêòèâíîãî èíãèáèðîâàíè 

àêòèâíîñòè óêàçàííîé òèðîçèíêèíàçû Janus 3.
13. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  â óñëîâè õ in vitro ôóíêöèè è/èëè ïðîëèôåðàöèè êëåòêè,

ýêñïðåññèðóþùåé òèðîçèíêèíàçó Janus 3 (Jak3), îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî îñóùåñòâë þò
êîíòàêòèðîâàíèå êëåòêè ñ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (III),

â êîòîðîé n ñîñòàâë åò 1 èëè 2;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè ÑÍ2N(CH3)2;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2N(CH3)2,
èëè åãî ñîëüþ â êîíöåíòðàöèè, ýôôåêòèâíîé äë  ñåëåêòèâíîãî èíãèáèðîâàíè 

àêòèâíîñòè óêàçàííîé òèðîçèíêèíàçû Janus 3.
14. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  â óñëîâè õ in vitro ôóíêöèè è/èëè ïðîëèôåðàöèè êëåòêè,

ýêñïðåññèðóþùåé òèðîçèíêèíàçó Janus 3 (Jak3), îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî îñóùåñòâë þò
êîíòàêòèðîâàíèå êëåòêè ñ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû

èëè åãî ñîëüþ â êîíöåíòðàöèè, ýôôåêòèâíîé äë  ñåëåêòèâíîãî èíãèáèðîâàíè 
àêòèâíîñòè óêàçàííîé òèðîçèíêèíàçû Janus 3.

15. Âûäåëåííîå èëè î÷èùåííîå õèìè÷åñêîå ñîåäèíåíèå, èìåþùåå ôîðìóëó

èëè åãî ñîëü.
Ñòðàíèöà: 3
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16. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî ñîäåðæèò ñîåäèíåíèå ïî ï.15
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íîñèòåëü.

17. Ïðèìåíåíèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ñîåäèíåíè , îõàðàêòåðèçîâàííîãî ïî ïï.1-3
èëè ïî ïï.12-15, êîòîðîå íàðóøàåò ñèãíàë 3 ïóòè â êëåòêå, ýêñïðåññèðóþùåé
òèðîçèíêèíàçó Janus 3, äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïîäàâë þùåãî íåæåëàòåëüíóþ
ôóíêöèþ êëåòêè ó ìëåêîïèòàþùåãî.

18. Ïðèìåíåíèå ïî ï.17 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ýôôåêòèâííîãî äë 
ïîäàâëåíè  äåëåíè  Ò-êëåòîê.

19. Ïðèìåíåíèå ïî ï.17 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî äë 
äëèòåëüíîãî èëè ïåðèîäè÷åñêîãî èñïîëüçîâàíè .

20. Ïðèìåíåíèå ïî ï.17 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî äë 
ïîäàâëåíè  íåæåëàòåëüíîãî èììóííîãî îòâåòà ó ìëåêîïèòàþùåãî.

21. Ïðèìåíåíèå ïî ï.20 ñîåäèíåíè  ñîâìåñòíî ñ òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíûì
êîëè÷åñòâîì èììóíîäåïðåññàíòà, îòëè÷íîãî îò èíãèáèòîðà Jak3.

22. Ïðèìåíåíèå ïî ï.21 ñîåäèíåíè , â êîòîðîì óêàçàííûé äîïîëíèòåëüíûé
èììóíîäåïðåññàíò ïðåäñòàâë åò ñîáîé öèêëîñïîðèí À èëè FK506.

23. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ïîäàâëåíè  îïîñðåäîâàííîãî Ò-êëåòêàìè èììóííîãî îòâåòà íà òðàíñïëàíòèðîâàííûé
îðãàí ñ òåì, ÷òîáû îñëàáèòü èëè îñòàíîâèòü îòòîðæåíè  îðãàíà.

24. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ïîäàâëåíè  îïîñðåäîâàííîãî Ò-êëåòêàìè èììóííîãî îòâåòà íà àëëîòðàíñïëàíòàò ó
ìëåêîïèòàþùåãî-ðåöèïèåíòà ñ òåì, ÷òîáû îñëàáèòü èëè ïðåäóïðåäèòü îñòðîå îòòîðæåíèå
àëëîòðàíñïëàíòàòà.

25. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ïîäàâëåíè  îïîñðåäîâàííîé Ò-êëåòêàìè ðåàêöèè îòòîðæåíè  òðàíñïëàíòàòà ó
ìëåêîïèòàþùåãî-ðåöèïèåíòà ñ òåì, ÷òîáû èíäóöèðîâàòü òîëåðàíòíîñòü ê òðàíñïëàíòàöèè.

26. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ïîäàâëåíè  îïîñðåäîâàííîãî Ò-êëåòêàìè àóòîèììóííîãî îòâåòà ó ìëåêîïèòàþùåãî,
ñòðàäàþùåãî îò àóòîèììóííîãî çàáîëåâàíè  ñ òåì, ÷òîáû ñíèçèòü èëè îñòàíîâèòü
àóòîèììóííóþ àòàêó íà åãî íàòèâíûå òêàíè, îïîñðåäîâàííîé çàâèñèìûìè îò ýíäîãåííîé
Jak3 Ò-êëåòêàìè.

27. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ïîäàâëåíè  îïîñðåäîâàííîé Ò-êëåòêàìè ðåàêöèè ãèïåð÷óâñòâèòåëüíîñòè ñ òåì, ÷òîáû
ñíèçèòü èëè îñòàíîâèòü ãèïåð÷óâñòâèòåëüíîñòü òêàíè äûõàòåëüíûõ ïóòåé ó
ìëåêîïèòàþùåãî.

28. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ïîäàâëåíè  îïîñðåäîâàííîé Ò-êëåòêàìè àëëåðãè÷åñêîé ðåàêöèè ñ òåì, ÷òîáû ñíèçèòü
èëè îñòàíîâèòü àëëåðãè÷åñêóþ ðåàêöèþ ó ìëåêîïèòàþùåãî.

29. Ïðèìåíåíèå ïî ïï.17-20 ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ìåäèêàìåíòà, ïðåäíàçíà÷åííîãî
äë  ñåëåêòèâíîãî èíãèáèðîâàíè  àêòèâíîñòè Jak3 ïî ñðàâíåíèþ ñ àêòèâíîñòüþ äðóãèõ
êèíàç ñ òåì, ÷òîáû ïîäàâë òü èëè áëîêèðîâàòü ïðîëèôåðàöèþ ëåéêîçíûõ èëè ëèìôîèäíûõ
êëåòîê.

30. Ïðèìåíåíèå ïî ï.17 ñîåäèíåíè , ó êîòîðîãî íåôðîòîêñè÷íîñòü ìåíüøå, ÷åì ó
öèêëîñïîðèíà À.

Ñòðàíèöà: 4

R
U

2
0
0
5
1
2
1
6
7
2

A
A

2
7

6
1

2
1

5
0

0
2

U
R


	Биб.поля
	Формула

