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(57) Abstract: 
FIELD: medicine; pharmacology.
SUBSTANCE: invention describes pharmaceutical

compositions for treatment of indications when
the alpha adrenoreceptor agonist is used
containing its physiologically acceptable salt,
admixed or bound with pharmaceutically acceptable
medium. Also, the method for obtaning 1R,2S-
metoxamine is described. Isomer of 1R,2S-
metoxamine possesses hyperactivity as an alpha
agonist in comparison with known racemate of

metoxamine. It can be used locally for effective
treatment of incontience of feces in low doses
without local or systematic by-effects, for
example, without influence on blood pressure. 1R,
2S-metoxamine can be used in low doses and
without essential by-effects for treatment of
other disorders and disturbances of gastroenteric tract.

EFFECT: increased efficiency of the
composition and the method for treatment.
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Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  äë  ëå÷åíè  ïîêàçàíèé, ïðè êîòîðûõ èñïîëüçóþò

àãîíèñò àëüôà-àäðåíîðåöåïòîðà, ñîäåðæàùà  1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìóþ ñîëü, ñìåøàííûå èëè ñâ çàííûå ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì íîñèòåëåì.

2. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1, â êîòîðîé óêàçàííîå ïîêàçàíèå ïðåäñòàâë åò
íåäåðæàíèå êàëà.

3. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1 èëè 2 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  äîñòèæåíè 
ëîêàëüíîãî ýôôåêòà.

4. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1 èëè 2 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  ìåñòíîãî
ïðèìåíåíè .

5. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  ìåñòíîãî íàíåñåíè  íà
àíàëüíóþ îáëàñòü.

6. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4, êîòîðà  ñîäåðæèò 1R,2S-ìåòîêñàìèí â
êîëè÷åñòâå äî 4 ìàñ.% âêëþ÷èòåëüíî.

7. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.6, êîòîðà  ñîäåðæèò 1R,2S-ìåòîêñàìèí â
êîëè÷åñòâå äî 3 ìàñ.% âêëþ÷èòåëüíî.

8. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.7, êîòîðà  ñîäåðæèò 1R,2S-ìåòîêñàìèí â
êîëè÷åñòâå äî 2 ìàñ.% âêëþ÷èòåëüíî.
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9. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.8, êîòîðà  ñîäåðæèò 1R,2S-ìåòîêñàìèí â
êîëè÷åñòâå äî 1 ìàñ.% âêëþ÷èòåëüíî.

10. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.7, êîòîðà  ñîäåðæèò 1R,2S-ìåòîêñàìèí â
êîëè÷åñòâå îò 0,3 äî 3 ìàñ.% âêëþ÷èòåëüíî.

11. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4 â ôîðìå êðåìà èëè ìàçè.
12. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4 â ôîðìå ãåë , ïàñòû, ïåíû èëè ëèïêîãî

ïëàñòûð .
13. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  ìåñòíîãî ïðèìåíåíè 

ê àíàëüíîé îáëàñòè, äîïîëíèòåëüíî ñîäåðæàùà  ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûå èíãðåäèåíòû,
îáû÷íî ïðèñóòñòâóþùèå â êîìïîçèöè õ äë  àíàëüíîãî ïðèìåíåíè , â ÷àñòíîñòè ñòåðîèäà
äë  óìåíüøåíè  èððèòàöèè è/èëè ìåñòíîãî àíåñòåçèðóþùåãî ñðåäñòâà.

14. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  ìåñòíîãî ïðèìåíåíè 
ê àíàëüíîé îáëàñòè, äîïîëíèòåëüíî ñîäåðæàùà , ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí àãåíò, âûáðàííûé
èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé àãåíòû, óñèëèâàþùèå ïåíåòðàöèþ, óâëàæí þùèå êîæó è
ñì ã÷àþùèå êîæó.

15. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4 â ôîðìå òþáèêà, êîíòåéíåðà ñ íàñîñîì èëè
àýðîçîë .

16. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.15 â ôîðìå òþáèêà.
17. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.15 â ôîðìå êîíòåéíåðà ñ íàñîñîì èëè àýðîçîë .
18. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1 èëè 2 â óíèôèöèðîâàííîé äîçèðîâàííîé

ëåêàðñòâåííîé ôîðìå.
19. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.18, â êîòîðîé äîçèðîâàííà  ôîðìà ïðåäñòàâë åò

ïðîçðà÷íóþ óïàêîâêó èëè ïàêåò-ñàøå, êîòîðûé ñîäåðæèò óíèôèöèðîâàííóþ äîçó ãåë ,
êðåìà èëè ìàçè.

20. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.18, êîòîðà  ñíàáæåíà äîçàòîðîì.
21. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4, â êîòîðîé ìåñòíîå ïðèìåíåíèå

îáåñïå÷èâàåòñ  êîíòåéíåðîì, ñîäåðæàùèì íàñîñ, è äîçàòîðîì äë  ïðàâèëüíîé äîçèðîâêè.
22. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1 èëè 2 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  ïåðîðàëüíîãî,

ðåêòàëüíîãî èëè ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè .
23. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.22 â ôîðìå, ïðèãîäíîé äë  ðåêòàëüíîãî

ââåäåíè .
24. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.22, êîòîðà   âë åòñ  êîìïîçèöèåé ñ

çàäåðæàííûì âî âðåìåíè âûñâîáîæäåíèåì, êîìïîçèöèåé, âûñâîáîæäàþùåé àêòèâíóþ
ñóáñòàíöèþ ïðè ðÍ òîëñòîé êèøêè, èëè êîìïîçèöèåé, ñîäåðæàùåé ïîêðûòèå,
÷óâñòâèòåëüíîå ê äåãðàäàöèè áàêòåðè ìè, íàñåë þùèìè òîëñòóþ êèøêó.

25. Ïðèìåíåíèå 1R,2S-ìåòîêñàìèíà èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè â
êà÷åñòâå α-àäðåíåðãè÷åñêîãî àãîíèñòà.

26. Ïðèìåíåíèå ïî ï.25 äë  ëå÷åíè  íåäåðæàíè  êàëà.
27. Ïðèìåíåíèå ïî ï.25, â êîòîðîì ïîêàçàíèå  âë åòñ  ïîâûøåíèåì òîíóñà àíàëüíîãî

ñôèíêòåðà.
28. Ïðèìåíåíèå ïî ï.25, â êîòîðîì ïîêàçàíèå ïðåäñòàâë åò ïîâûøåíèå äàâëåíè 

âíóòðåííåé âûñòèëêè àíàëüíîãî ñôèíêòåðà â ñîñòî íèè ïîêî .
29. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò â äîçå,

ñíèæåííîé äî ïîëîâèíû ïî ñðàâíåíèþ ñ äîçîé, êîòîðà  áûëà íàçíà÷åíà ïðè èñïîëüçîâàíèè
ðàöåìàòà 1R,2S-ìåòîêñàìàòà äë  ëå÷åíè  òàêîãî æå ïîêàçàíè .

30. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò â äîçå,
ñíèæåííîé äî ÷åòâåðòè ïî ñðàâíåíèþ ñ äîçîé, êîòîðà  áûëà íàçíà÷åíà ïðè èñïîëüçîâàíèè
ðàöåìàòà 1R,2S-ìåòîêñàìàòà äë  ëå÷åíè  òàêîãî æå ïîêàçàíè .

31. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, ïðè êîòîðîì íå ïîâûøàåòñ  äàâëåíèå êðîâè.
32. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó ïï.25-28, ïðåäñòàâë þùåå ìåñòíîå ïðèìåíåíèå.
33. Ïðèìåíåíèå ïî ï.32 ïîñðåäñòâîì íàíåñåíè  íà àíàëüíóþ îáëàñòü.
34. Ïðèìåíåíèå ïî ï.32 ïîñðåäñòâîì íàíåñåíè  íà âñþ èëè ÷àñòü îáëàñòè, âêëþ÷àþùåé

àíóñ, àíàëüíûé êàíàë èëè îáëàñòü âîêðóã àíóñà.
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35. Ïðèìåíåíèå ïî ï.32 ïîñðåäñòâîì íàíåñåíè  íà âñþ èëè ÷àñòü îáëàñòè, âêëþ÷àþùåé
ýïèòåëèàëüíóþ âûñòèëêó àíàëüíîãî êàíàëà, àíàëüíûé êàíàë, âíóòðåííèé àíàëüíûé
ñôèíêòåð, îáëàñòü âîêðóã àíóñà è  ãîäèöû.

36. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì íàçíà÷àþò 1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü îäèí, äâà, òðè, ÷åòûðå èëè ï òü ðàç â äåíü.

37. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì íàçíà÷àþò 1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü äâà èëè òðè ðàçà â äåíü.

38. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì íàçíà÷àþò 1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü ÷åòûðå èëè ï òü ðàç â äåíü.

39. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì äîçà ñîäåðæèò îò 0,5 äî 40 ìã
ìåòîêñàìèíà.

40. Ïðèìåíåíèå ïî ï.39, â êîòîðîì äîçà ñîäåðæèò îò 3 äî 30 ìã ìåòîêñàìèíà.
41. Ïðèìåíåíèå ïî ï.39, â êîòîðîì äîçà ñîäåðæèò îò 3 äî 30 ìã ìåòîêñàìèíà è ïðè

ìåñòíîì ïðèìåíåíèè ââîäèòñ  â îáúåìå 1 ìë.
42. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì 1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî

ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü íàçíà÷àþò â äîçå, ñîäåðæàùåé 1R,2S-ìåòîêñàìèí â
êîëè÷åñòâå îò 0,1 äî 0,3 ìàñ.% âêëþ÷èòåëüíî â ïåðåñ÷åòå íà ìåòîêñàìèí.

43. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, â êîòîðîì 1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü íàçíà÷àþò ìåñòíî â îáúåìå îò 0,5 äî 3 ìë.

44. Ïðèìåíåíèå ïî ï.43, â êîòîðîì 1R,2S-ìåòîêñàìèí èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìóþ ñîëü íàçíà÷àþò â îáúåìå 1 ìë.

45. Ñïîñîá ëå÷åíè  ïîêàçàíèé (ñîñòî íèé) ïðè êîòîðûõ èñïîëüçóþò
àãîíèñò α-àäðåíîðåöåïòîðà, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íàçíà÷àþò òåðàïåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî 1R,2S-ìåòîêñàìèíà èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè
ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â òàêîì ëå÷åíèè.

46. Ñïîñîá ïî ï.45, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ïîêàçàíèå ïðåäñòàâë åò
íåäåðæàíèå êàëà.

47.Ñïîñîá ïî ï.45, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî ïîêàçàíèå  âë åòñ  ïîâûøåíèåì òîíóñà
àíàëüíîãî ñôèíêòåðà.

48.Ñïîñîá ïî ï.45, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî ïîêàçàíèå ïðåäñòàâë åò ïîâûøåíèå
äàâëåíè  âíóòðåííåé âûñòèëêè àíàëüíîãî ñôèíêòåðà â ñîñòî íèè ïîêî .

49. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò
â äîçå, ñíèæåííîé äî ïîëîâèíû ïî ñðàâíåíèþ ñ äîçîé, êîòîðà  áûëà íàçíà÷åíà ïðè
èñïîëüçîâàíèè ðàöåìàòà 1R,2S-ìåòîêñàìàòà äë  ëå÷åíè  òàêîãî æå ïîêàçàíè .

50. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò
â äîçå, ñíèæåííîé äî ÷åòâåðòè ïî ñðàâíåíèþ ñ äîçîé, êîòîðà  áûëà íàçíà÷åíà ïðè
èñïîëüçîâàíèè ðàöåìàòà 1R,2S-ìåòîêñàìàòà äë  ëå÷åíè  òàêîãî æå ïîêàçàíè .

51. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî â íåì íå ïîâûøàåòñ 
äàâëåíèå êðîâè.

52. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò
ìåñòíî.

53. Ñïîñîá ïî ï.52, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå íàíîñ ò ìåñòíî íà
àíàëüíóþ îáëàñòü.

54. Ñïîñîá ïî ï.52, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå íàíîñ ò ìåñòíî íà
âñþ èëè ÷àñòü îáëàñòè, âêëþ÷àþùåé àíóñ, àíàëüíûé êàíàë è îáëàñòü âîêðóã àíóñà.

55. Ñïîñîá ïî ï.52, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå íàíîñ ò ìåñòíî íà
âñþ èëè ÷àñòü îáëàñòè, âêëþ÷àþùåé ýïèòåëèàëüíóþ âûñòèëêó àíàëüíîãî êàíàëà, àíàëüíûé
êàíàë, âíóòðåííèé àíàëüíûé ñôèíêòåð, îáëàñòü âîêðóã àíóñà è  ãîäèöû.

56. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íàçíà÷àþò 1R,2S-ìåòîêñàìèí
èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü îäèí, äâà, òðè, ÷åòûðå èëè ï òü ðàç â äåíü.

57. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íàçíà÷àþò 1R,2S-ìåòîêñàìèí
èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü äâà èëè òðè ðàçà â äåíü.

58. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íàçíà÷àþò 1R,2S-ìåòîêñàìèí
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èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü ÷åòûðå èëè ï òü ðàç â äåíü.
59. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.25-28, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî äîçà ñîäåðæèò îò 0,5 äî 40

ìã ìåòîêñàìèíà.
60. Ñïîñîá ïî ï.59, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî äîçà ñîäåðæèò îò 3 äî 30 ìã ìåòîêñàìèíà.
61. Ñïîñîá ïî ï.59, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî äîçà ñîäåðæèò îò 3 äî 30 ìã ìåòîêñàìèíà è

ïðè ìåñòíîì ïðèìåíåíèè ââîäèòñ  â îáúåìå 1 ìë.
62. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò

â äîçå, ñîäåðæàùåé 1R,2S-ìåòîêñàìèí â êîëè÷åñòâå îò 0,1 äî 0,3 ìàñ.%.
63. Ñïîñîá ïî ëþáîìó èç ïï.45-48, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò

ìåñòíî â îáúåìå îò 0,5 äî 3 ìë.
64. Ñïîñîá ïî ï.63, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî 1R,2S-ìåòîêñàìèí íàçíà÷àþò â îáúåìå 1 ìë.
65. Ïðèìåíåíèå 1R,2S-ìåòîêñàìèíà èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè â

êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà ïðè ïðèãîòîâëåíèè ëåêàðñòâåííîãî ïðåïàðàòà äë 
ïðèìåíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.25-28.

66. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  1R,2S-ìåòîêñàìèíà, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî òðèôòîðóêñóñíóþ
êèñëîòó äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ðàñòâîðó, ñîäåðæàùåìó (S)-àìèíî-1-(2,5-äèìåòîêñèôåíèë)-
1-ïðîïàíîí ñ çàùèùåííîé àìèíîãðóïïîé è äèìåòèëôåíèëñèëàí, è óäàë þò çàùèòíóþ
ãðóïïó èç ïîëó÷åííîãî â ðåçóëüòàòå àìèíîçàùèùåííîãî (1R,2S)-2-àìèíî-1-(2,5-
äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïðîïàíîëà.

67. Ñïîñîá ïî ï.66, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî ïåðâóþ ñòàäèþ ïðîâîä ò ïðè îõëàæäåíèè.
68. Ñïîñîá ïî ï.66, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî ïîëó÷åííûé â ðåçóëüòàòå 1R,2S-ìåòîêñàìèí

ïðåâðàùàþò â åãî ñîëü.
69. Ñïîñîá ïî ïï.66-68, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî (S)-àìèíî-1-(2,5-äèìåòîêñèôåíèë)-1-

ïðîïàíîí ñ çàùèùåííîé àìèíîãðóïïîé ïîëó÷àþò ïóòåì ïðåâðàùåíè  (S)-N-
àëàíèíäèìåòèëàìèäà ñ çàùèùåííîé àìèíîãðóïïîé â êèñëûé õëîðèä è ðåàêöèè ïîëó÷åííîãî
â ðåçóëüòàòå êèñëîãî õëîðèäà in situ ñ 1,5 ýêâèâàëåíòàìè í-áóòèëëèòè  è 1,5
ýêâèâàëåíòàìè áðîì-2,5-äèìåòîêñèáåíçîëà.

70. Ñïîñîá ïî ï.69, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî (S)-N-àëàíèíäèìåòèëàìèä ñ çàùèùåííîé
àìèíîãðóïïîé ïîëó÷àþò ïóòåì ðåàêöèè L-àëàíèíà ñ ìåòèëõëîðôîðìèàòîì.
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