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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü,
ãäå r ðàâíî 0-4;
Z îáîçíà÷àåò O, N èëè CH;
Y è W íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà, îñòàòêà ôîðìóëû Ia:
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ãäå À îáîçíà÷àåò -T-NH-,

ãäå T îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-6 ëèíåéíóþ èëè ðàçâåòâëåííóþ àëèôàòè÷åñêóþ öåïü, ãäå
ìåòèëåíîâà  åäèíèöà â T íåîá çàòåëüíî çàìåíåíà íà C3-6 öèêëîàëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó;

U îáîçíà÷àåò -CH2- èëè -CH2CH2-;
X îáîçíà÷àåò N-C1-4àëêèë, NH, O, S, S(O) èëè SO2; è

â êàæäîì ñëó÷àå RC íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò M-RX, ãäå Ì îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-6

àëêèëèäåíîâóþ öåïü, ãäå äî äâóõ íåñîñåäíèõ ìåòèëåíîâûõ åäèíèö â Ì íåîá çàòåëüíî
çàìåíåíû íà C(O), CO2, C(O)C(O), C(O)NR, OC(O)NR, NRNR, NRNRC(O), NRC(O), NRCO2,
NRC(O)NR, S(O), SO2, NRSO2, SO2NR, NRSO2NR, O, S èëè NR,

Rx îáîçíà÷àåò R', ãàëîãåí, NO2 èëè CN; ãäå â êàæäîì ñëó÷àå R' íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç
âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïû, âûáðàííîé èç C1-8 àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû, C6-10 àðèëà, ãåòåðîàðèëüíîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî 5-10 àòîìîâ â êîëüöå, èëè
ãåòåðîöèêëèëüíîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî 3-10 àòîìîâ â êîëüöå, èëè R è R' âìåñòå ñ
àòîìîì(àìè), ê êîòîðîìó(ûì) îíè ïðèñîåäèí þòñ , èëè äâà R' âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ê
êîòîðîìó(ûì) îíè ïðèñîåäèí þòñ , îáðàçóþò 5-8-÷ëåííîå öèêëîàëêèëüíîå,
ãåòåðîöèêëèëüíîå, àðèëüíîå èëè ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî, âêëþ÷àþùåå 0-3 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

V îáîçíà÷àåò ñâ çü, -C(O)- èëè -S(O)2-;
Q îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-4 àëêèëèäåíîâóþ öåïü, ãäå äî äâóõ íåñîñåäíèõ ìåòèëåíîâûõ

åäèíèö â Q íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -O-, -NH- èëè -S-;
m ðàâåí 0 èëè 1;
êîëüöî Å îáîçíà÷àåò Ñ6-10 àðèë, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4

ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 3-10-
÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ
èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû,

s ðàâåí 0-5;
èëè îñòàòêà ôîðìóëû Ib

ãäå D îáîçíà÷àåò -C1-6àëêèë- èëè ñâ çü;
t ðàâåí 0-5;
â êàæäîì ñëó÷àå R íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííîé C1-6 àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû;
â êàæäîì ñëó÷àå RA, RB è RD íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç R1, R2, R3, R4 èëè R5, ãäå
R1 îáîçíà÷àåò îêñîãðóïïó, R6 èëè (Ñ1-4àëèôàòè÷åñêà  öåïü)n-J, ãäå n ðàâåí 0-1;

J îáîçíà÷àåò ãàëîãåí, CN, NO2, CF3, OCF3, OH, SR6, S(O)R6, SO2R6, NH2, NHR6, N(R6)2,
NR6R8, C(O)OH, C(O)OR6 èëè OR6; èëè

äâà R1 íà ñîñåäíèõ àòîìàõ êîëüöà âìåñòå îáðàçóþò 1,2-ìåòèëåíäèîêñè èëè 1,2-
ýòèëåíäèîêñè;

R2 îáîçíà÷àåò Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ öåïü, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ çàìåñòèòåë ìè, â
êîëè÷åñòâå äî äâóõ, íåîá çàòåëüíî âûáðàííûìè èç R1, R4 èëè R5;

R3 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå
êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
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èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,

íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R3 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî òðåõ çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè
èç R1, R2, R4 èëè R5;

R4 îáîçíà÷àåò OR5, OR6, OC(O)R6, OC(O)R5, OC(O)OR6, OC(O)OR5, OC(O)N(R6)2,
OC(O)N(R5)2, OC(O)N(R6R5), SR6, SR5, S(O)R6, S(O)R5, SO2R

6, SO2R5, SO2N(R6)2,

SO2N(R5)2, SO2NR5R6, SO3R
6, SO3R

5, C(O)R5, C(O)OR5, C(O)R6, C(O)OR6, C(O)N(R6)2,

C(O)N(R5)2, C(O)N(R5R6), C(O)N(OR6)R6, C(O)N(OR5)R6, C(O)N(OR6)R5, C(O)N(OR5)R5,
C(NOR6)R6, C(NOR6)R5, C(NOR5)R6, C(NOR5)R5, N(R6)2, N(R5)2, N(R5R6), NR5C(O)R5,

NR6Ñ(O)R6, NR6Ñ(O)R5, NR6Ñ(O)OR6, NR5Ñ(O)OR6, NR6Ñ(O)OR5, NR5Ñ(O)OR5,

NR6Ñ(O)N(R6)2, NR6Ñ(O)NR5R6, NR6Ñ(O)N(R5)2, NR5Ñ(O)N(R6)2, NR5Ñ(O)NR5R6,

NR5Ñ(O)N(R5)2, NR6SO2R
6, NR6SO2R

5, NR5SO2R5, NR6SO2N(R6)2, NR6SO2NR5R6,

NR6SO2N(R5)2, NR5SO2NR5R6, NR5SO2N(R5)2, N(OR6)R6, N(OR6)R5, N(OR5)R5 èëè
N(OR5)R6;

R5 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå
êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R5 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî òðåõ R1 çàìåñòèòåë ìè;

R6 îáîçíà÷àåò R, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R7, ãäå
R7 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå

êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R7 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî äâóõ çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R, 1,2-
ìåòèëåíäèîêñè, 1,2-ýòèëåíäèîêñè èëè (CH2)n-G, ãäå G âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, CN, NO2,
CF3, OCF3, OH S-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, S(O)-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, SO2-àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû, NH2, N-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, N(àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû)2, N(àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû)R8, COOH, C(O)O(-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû èëè O-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû);

R8 îáîçíà÷àåò àìèíîçàùèòíóþ ãðóïïó;
ïðè óñëîâèè, ÷òî òîëüêî îäèí èç Y è W îïèñûâàþòñ  ôîðìóëîé Ia èëè Ib, à äðóãîé èç Y

è W îáîçíà÷àåò âîäîðîä;
è ãäå
a) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, Y îáîçíà÷àåò âîäîðîä, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé

Ia, A îáîçíà÷àåò è V è Q, êàæäûé, îáîçíà÷àåò ñâ çü, òî

(i) â òîì ñëó÷àå, êîãäà r ðàâåí 1 è RA îáîçíà÷àåò ìåòèë â
Ñ-5 èëè Ñ-6 ïîëîæåíèè áåíçèìèäàçîëüíîãî êîëüöà,
òî Å íå îáîçíà÷àåò:
íåçàìåùåííûé ôåíèë;
ôåíèë, çàìåùåííûé â îðòîïîëîæåíèè ìåòèëîì, OMe èëè OEt; èëè
ôåíèë, çàìåùåííûé â ïàðàïîëîæåíèè OMe èëè ìåòèëîì; è
(ii) â òîì ñëó÷àå, êîãäà r ðàâåí 0, òî Å íå îáîçíà÷àåò:
íåçàìåùåííûé ôåíèë;
íåçàìåùåííûé íàôòèë;
ôåíèë, çàìåùåííûé â ïàðàïîëîæåíèè OEt, Br, OH èëè OMe;
ôåíèë, çàìåùåííûé â ìåòàïîëîæåíèè õëîðîì; èëè
ôåíèë, çàìåùåííûé â îðòîïîëîæåíèè ìåòèëîì;
(b) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, Y îáîçíà÷àåò âîäîðîä, W îïèñûâàåòñ 
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ôîðìóëîé Ia, Q îáîçíà÷àåò -NHCH2-, r ðàâåí 0 è V îáîçíà÷àåò Ñ(Î), òî:
(i) â òîì ñëó÷àå, êîãäà À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-,
òî Å íå îáîçíà÷àåò ;

(ii) â òîì ñëó÷àå, êîãäà À îáîçíà÷àåò -CH2NH-,
òî Å íå îáîçíà÷àåò ;

(ñ) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò Ñ, W îáîçíà÷àåò âîäîðîä, Y îïèñûâàåòñ 
ôîðìóëîé Ia, r ðàâåí 0, A îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò C(O), Q
îáîçíà÷àåò -CH2Î- è Å îáîçíà÷àåò ôåíèë, òî

(i) s íå ðàâåí 0;
(ii) êîãäà s ðàâåí 1, RB íå îáîçíà÷àåò
íåçàìåùåííûé ôåíèë, õëîð, OMe, ìåòèë, áðîì,

â ïàðàïîëîæåíèè;

öèàíîãðóïïó èëè OMe â îðòîïîëîæåíèè; èëè
ìåòèë â ìåòàïîëîæåíèè;
(iii) â òîì ñëó÷àå, êîãäà s ðàâåí 2,
RB íå îáîçíà÷àåò äèõëîð â îðòî/ïàðàïîëîæåíè õ; è
(iv) â òîì ñëó÷àå, êîãäà s ðàâåí 3,
RB íå îáîçíà÷àåò 2,3,4-òðèìåòîêñè èëè 2,4,5-òðèõëîð; è ãäå
à) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A

îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)-, Q îáîçíà÷àåò -CH2O- è êîëüöî Å îáîçíà÷àåò
ôåíèë, òî RA íå îáîçíà÷àåò -Cl, -Br, C1-4àëêèë, ìåòîêñè èëè íèòðî íè ïî îòäåëüíîñòè, íè
â ñî÷åòàíèè;

b) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)-, Q îáîçíà÷àåò ñâ çü è êîëüöî Å îáîçíà÷àåò
ôåíèë, òî RA íå îáîçíà÷àåò -Cl, -Br, C1-4àëêèë, ìåòîêñè èëè íèòðî íè ïî îòäåëüíîñòè, íè
â ñî÷åòàíèè;

ñ) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)-, Q îáîçíà÷àåò ñâ çü è êîëüöî Å
îáîçíà÷àåò ôåíèë, òî RA íå îáîçíà÷àåò 4-àìèíî èëè 4-ìåòîêñèêàðáîíèë;

d) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)- è Q îáîçíà÷àåò ñâ çü, òî êîëüöî E íå
ìîæåò áûòü -2-(2,3-äèãèäðîáåíçî[1,4]äèîêñèíîì);

å) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2ÑÍ2ÑÍ2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)- è Q îáîçíà÷àåò -ÑÍ2Î-, òî êîëüöî Å íå
ìîæåò áûòü -6-(4-äèìåòèë-2Í-õðîìåí-2-îíîì);

f) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2ÑÍ2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)- è Q îáîçíà÷àåò -CH2ÑÍ2Î-, òî êîëüöî Å íå
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì ôåíèëîì;

g) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2ÑÍ2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)- è Q îáîçíà÷àåò ñâ çü, òî êîëüöî Å íå
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì òèåíèëîì;

h) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2ÑÍ2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)-, Q îáîçíà÷àåò -CH2Î-è êîëüöî Å îáîçíà÷àåò
ôåíèë, òî RÀ íå ìîæåò áûòü ôåíèëîì â 4 ïîëîæåíèè;

i) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
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îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)- è Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2-, òî êîëüöî Å íå
ìîæåò áûòü 2-èçîèíäîëèí-1,3-äèîíîì;

j) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)-, Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2Î- è êîëüöî Å
îáîçíà÷àåò ôåíèë, òî RÀ íå ìîæåò áûòü ôåíèëîì â 4 ïîëîæåíèè;

k) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)- è Q îáîçíà÷àåò ñâ çü, òî êîëüöî Å íå
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì àäàìàíòèëîì;

l) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -C(O)-, Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O- è êîëüöî Å
îáîçíà÷àåò ôåíèë, òî RÂ íå îáîçíà÷àåò -Cl, -Br, C1-4àëêèë, ìåòîêñè, íåçàìåùåííûé
ôåíèë, -C(CH3)2ôåíèë èëè íèòðîãðóïïó íè ïî îòäåëüíîñòè, íè â ñî÷åòàíèè;

m) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -Ñ(O)-, Q îáîçíà÷àåò -ÑÍ=ÑÍ- è êîëüöî Å
îáîçíà÷àåò ôåíèë, òî RÂ íå îáîçíà÷àåò -Cl â îðòî-ïîëîæåíèè; è

n) â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z îáîçíà÷àåò N, W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia, A
îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, V îáîçíà÷àåò -SO2-, Q îáîçíà÷àåò ñâ çü è êîëüöî Å îáîçíà÷àåò
ôåíèë, òî RB íå ìîæåò áûòü õëîðîì.

2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, â êîòîðîì
À îáîçíà÷àåò -T-NR6-, ãäå Ò îáîçíà÷àåò Ñ1-6 ëèíåéíóþ èëè ðàçâåòâëåííóþ

àëèôàòè÷åñêóþ öåïü;
Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O-

èëè -CH2S- è
êîëüöî Å âûáèðàþò èç ôåíèëà, íàôòèëà, ïèðèäèëà, òèåíèëà, ôóðàíèëà, õèíîëèíèëà èëè

áåíçîôóðàíèëà.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé IIa:

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü.
4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.3, â êîòîðîì
Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O-

èëè -CH2S-;
À îáîçíà÷àåò -CH2CH2N(CH3)-, -CH2CH2NH-, -CH2NH- èëè -CH2CH(CH3)NH- è
êàæäûé RB îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî OR6, N(R6)2, NR6C(O)R6, ãàëîãåí, R6, C(O)R6 èëè

NO2.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.3, â êîòîðîì À îáîçíà÷àåò

.

6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.3, â êîòîðîì À îáîçíà÷àåò
.

7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.3, â êîòîðîì À îáîçíà÷àåò -T-NH-, ãäå Ò îáîçíà÷àåò Ñ1-6 ëèíåéíóþ
èëè ðàçâåòâëåííóþ àëèôàòè÷åñêóþ öåïü è ãäå ìåòèëåíîâà  åäèíèöà â Ò çàìåíåíà íà Ñ3-6

öèêëîàëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó.
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8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå óêàçàííîå ñîåäèíåíèå èìååò ôîðìóëó III

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü.
9. Ñîåäèíåíèå ïî ï.8, â êîòîðîì
Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O-

èëè -CH2S-;
À îáîçíà÷àåò -CH2CH2N(CH3)-, -CH2CH2NH-, -CH2NH- èëè -CH2CH(CH3)NH- è
êàæäûé RB îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî OR6, N(R6)2, NR6C(O)R6, ãàëîãåí, R6, C(O)R6 èëè

NO2.
10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå óêàçàííîå ñîåäèíåíèå îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé IV

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü.
11. Ñîåäèíåíèå ïî ï.10, â êîòîðîì êîëüöî Å îáîçíà÷àåò ôåíèë èëè 5-6-÷ëåííîå

ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà
àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 3-7-÷ëåííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî,
ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû.

12. Ñîåäèíåíèå ïî ï.11, â êîòîðîì
Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O-

èëè -CH2S-.
13. Êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé

íîñèòåëü, àäúþâàíò èëè íàïîëíèòåëü.
14. Ñïîñîá ëå÷åíè  èëè îñëàáëåíè  ò æåñòè çàáîëåâàíè , ðàññòðîéñòâà èëè ñîñòî íè ,

âûáðàííîãî èç îñòðîé, õðîíè÷åñêîé, íåâðîïàòè÷åñêîé áîëè èëè áîëè ïðè âîñïàëåíèè, áîëè
ïðè ðàêå áåäðà; õðîíè÷åñêîé êîñòíîé áîëè íåçëîêà÷åñòâåííîãî õàðàêòåðà; ðåâìàòîèäíîãî
àðòðèòà; îñòåîàðòðèòà; ñïèíàëüíîãî ñòåíîçà; íåâðîïàòè÷åñêîé áîëè â ïî ñíèöå;
ìèîôàñöèàëüíîãî áîëåâîãî ñèíäðîìà; ôèáðîìèàëãèè; áîëè â âèñî÷íî-íèæíå÷åëþñòíîì
ñóñòàâå; õðîíè÷åñêîé âèñöåðàëüíîé áîëè, âêëþ÷à  àáäîìèíàëüíóþ áîëü; áîëè ïðè
ïàíêðåàòèòå; áîëè ïðè ñèíäðîìå ðàçäðàæåííîãî êèøå÷íèêà (IBS); õðîíè÷åñêîé ãîëîâíîé
áîëè; ìèãðåíè; ãîëîâíîé áîëè, ñâ çàííîé ñ äàâëåíèåì, âêëþ÷à  êëàñòåðíûå ãîëîâíûå áîëè;
õðîíè÷åñêîé íåâðîïàòè÷åñêîé áîëè, âêëþ÷à  ïîñòãåðïåòè÷åñêóþ íåâðàëãèþ; äèàáåòè÷åñêîé
íåâðîïàòèè; ÂÈ×-àññîöèèðîâàííîé íåâðîïàòèè; íåâðàëãèè òðîéíè÷íîãî íåðâà; íåâðîïàòèè
Øàðêî-Ìàðè-Òóòà; íàñëåäñòâåííûõ ñåíñîðíûõ íåâðîïàòèé; ïîâðåæäåíè  ïåðèôåðè÷åñêîãî
íåðâà; áîëåçíåííûõ íåâðîì; ýêòîïè÷åñêèõ ïðîêñèìàëüíûõ è äèñòàëüíûõ ðàçð äàõ;
ðàäèêóëîïàòèè; íåâðîïàòè÷åñêîé áîëè, âûçâàííîé õèìèîòåðàïèåé; íåâðîïàòè÷åñêîé áîëè,
âûçâàííîé ðàäèîòåðàïèåé; áîëè ïîñëå ìàñòýêòîìèè; öåíòðàëüíîé áîëè; áîëè, âîçíèêàþùåé
â ðåçóëüòàòå ïîâðåæäåíè  ñïèííîãî ìîçãà; áîëè ïîñëå óäàðà (èíñóëüòà); òàëàìè÷åñêîé
áîëè; êîìïëåêñíîãî ðåãèîíàëüíîãî áîëåâîãî ñèíäðîìà; ôàíòîìíîé áîëè; íåêóïèðóåìîé
áîëè; îñòðîé áîëè, îñòðîé ïîñëåîïåðàöèîííîé áîëè; îñòðîé ìûøå÷íî-ñêåëåòíîé áîëè;
ñóñòàâíîé áîëè; ìåõàíè÷åñêîé áîëè â ïî ñíèöå; áîëè â îáëàñòè øåè; òåíäèíèòå; áîëè ïðè
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ïîâðåæäåíèè/ôèçè÷åñêîé íàãðóçêå; îñòðîé âèñöåðàëüíîé áîëè, âêëþ÷àþùåé
àáäîìèíàëüíóþ áîëü; ïèåëîíåôðèòà; àïïåíäèöèòà; õîëåöèñòèòà; íåïðîõîäèìîñòè
êèøå÷íèêà; ãðûæè è ò.ï.; áîëè â îáëàñòè ãðóäíîé êëåòêè, âêëþ÷à  ñåðäå÷íóþ áîëü; áîëè
â îáëàñòè òàçà, ïî÷å÷íûõ êîëèê, îñòðîé àêóøåðñêîé áîëè, âêëþ÷à  ðîäîâûå ñõâàòêè; áîëè
ïðè êåñàðåâîì ñå÷åíèè; áîëè ïðè îñòðîì âîñïàëåíèè, áîëè ïðè îæîãå è òðàâìå; îñòðîé
ïåðåìåæàþùåéñ  áîëè, âêëþ÷à  ýíäîìåòðèîç; îñòðîé áîëè ïðè îïî ñûâàþùåì ãåðïåñå;
ñåðïîâèäíîêëåòî÷íîé àíåìèè; îñòðîãî ïàíêðåàòèòà; ïðîíèçûâàþùåé áîëè; áîëè â îáëàñòè
ëèöà, âêëþ÷à  áîëü ïðè ñèíóñèòå, çóáíóþ áîëü; áîëè ïðè ðàññå ííîì ñêëåðîçå (ÐÑ); áîëè
ïðè äåïðåññèè; áîëè ïðè ëåïðå; áîëè ïðè áîëåçíè Áåõ÷åòà; áîëåçíåííîãî îæèðåíè ; áîëè
ïðè ôëåáèòå; áîëè ïðè ñèíäðîìå Ãèéåíà-Áàððå; áîëè â îáëàñòè íîã è êîí÷èêîâ ïàëüöåâ;
ñèíäðîìà Õàãëóíäà; áîëè ïðè ýðèòðîìåëàëãèè; áîëè ïðè áîëåçíè Ôàáðè; áîëåçíè ìî÷åâîãî
ïóçûð  è óðîãåíèòàëüíîãî çàáîëåâàíè , âêëþ÷à  íåäåðæàíèå ìî÷è; ãèïåðàêòèâíîñòè
ìî÷åâîãî ïóçûð ; ñèíäðîìà áîëåçíåííîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð ; èíòåðñòèöèàëüíîãî öèñòèòà
(ÈÖ (IC)); èëè ïðîñòàòèòà; àðòðèòà, ìèãðåíè, êëàñòåðíûõ ãîëîâíûõ áîëåé, íåâðàëãèè
òðîéíè÷íîãî íåðâà, ãåðïåòè÷åñêîé íåâðàëãèè, îáùèõ íåâðàëãèé, ýïèëåïñèè èëè
ýïèëåïòè÷åñêîãî ñîñòî íè , íåéðîäåãåíåðàòèâíîãî ðàññòðîéñòâà, ïñèõèàòðè÷åñêîãî
ðàññòðîéñòâà, òàêîãî êàê òðåâîãà è äåïðåññè , ìèîòîíèè, àðèòìèè, äâèãàòåëüíîãî
ðàññòðîéñòâà, íåéðîýíäîêðèííîãî ðàññòðîéñòâà, àòàêñèè, ðàññå ííîãî ñêëåðîçà, ñèíäðîìà
ðàçäðàæåííîãî êèøå÷íèêà èëè íåäåðæàíè , âêëþ÷àþùèé ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó
ïàöèåíòó ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I:

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè,
ãäå r ðàâåí 0-4
Z îáîçíà÷àåò O, N èëè CH;
Y è W íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà, îñòàòêà ôîðìóëû Ia:

ãäå À îáîçíà÷àåò -T-NH-,

ãäå T îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-6 ëèíåéíóþ èëè ðàçâåòâëåííóþ àëèôàòè÷åñêóþ öåïü, ãäå
ìåòèëåíîâà  åäèíèöà â T íåîá çàòåëüíî çàìåíåíà íà C3-6 öèêëîàëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó;

U îáîçíà÷àåò -CH2- èëè -CH2CH2-;
X îáîçíà÷àåò N-C1-4àëêèë, NH, O, S, S(O) èëè SO2;

â êàæäîì ñëó÷àå RC íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò M-RX; ãäå
Ì îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-6 àëêèëèäåíîâóþ öåïü, ãäå äî äâóõ íåñîñåäíèõ ìåòèëåíîâûõ

åäèíèö â Ì íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà C(O), CO2, C(O)C(O), C(O)NR, OC(O)NR, NRNR,
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NRNRC(O), NRC(O), NRCO2, NRC(O)NR, S(O), SO2, NRSO2, SO2NR, NRSO2NR, O, S èëè NR,

Rx îáîçíà÷àåò R', ãàëîãåí, NO2 èëè CN; ãäå â êàæäîì ñëó÷àå R' íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç
âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïû, âûáðàííîé èç C1-8àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû, C6-10 àðèëà, ãåòåðîàðèëüíîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî 5-10 àòîìîâ â êîëüöå, èëè
ãåòåðîöèêëèëüíîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî 3-10 àòîìîâ â êîëüöå, èëè R è R' âìåñòå ñ
àòîìîì(àìè), ê êîòîðîìó(ûì) îíè ïðèñîåäèí þòñ , èëè äâà R' âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ê
êîòîðîìó(ûì) îíè ïðèñîåäèí þòñ , îáðàçóþò 5-8-÷ëåííîå öèêëîàëêèëüíîå,
ãåòåðîöèêëèëüíîå, àðèëüíîå èëè ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî, âêëþ÷àþùåå 0-3 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

V îáîçíà÷àåò ñâ çü, -C(O)- èëè -S(O)2-;
Q îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-4 àëêèëèäåíîâóþ öåïü, ãäå äî äâóõ íåñîñåäíèõ ìåòèëåíîâûõ

åäèíèö â Q íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -O-, -NH- èëè -S-;
m ðàâåí 0 èëè 1;
êîëüöî Å îáîçíà÷àåò Ñ6-10 àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå

1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 3-10-
÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ
èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

s ðàâåí 0-5;
èëè îñòàòêà ôîðìóëû Ib:

ãäå D îáîçíà÷àåò -C1-6àëêèë- èëè ñâ çü;
t ðàâåí 0-5;
â êàæäîì ñëó÷àå R íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííîé C1-6 àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû;
â êàæäîì ñëó÷àå RA, RB è RD íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç R1, R2, R3, R4 èëè R5, ãäå R1

îáîçíà÷àåò îêñî, R6 èëè (Ñ1-4àëèôàòè÷åñêà  öåïü)n-J, ãäå n ðàâåí 0-1;
J îáîçíà÷àåò ãàëîãåí, CN, NO2, CF3, OCF3, OH, SR6, S(O)R6, SO2R6, NH2, NHR6, N(R6)2,

NR6R8, C(O)OH, C(O)OR6 èëè OR6; èëè
äâà R1 íà ñìåæíûõ àòîìàõ êîëüöà âìåñòå îáðàçóþò 1,2-ìåòèëåíäèîêñè èëè 1,2-

ýòèëåíäèîêñè;
R2 îáîçíà÷àåò Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ öåïü, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ çàìåñòèòåë ìè, â

êîëè÷åñòâå äî äâóõ, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R1, R4 èëè R5;

R3 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå
êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,

íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R3 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî òðåõ çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè
èç R1, R2, R4 èëè R5;

R4 îáîçíà÷àåò OR5, OR6, OC(O)R6, OC(O)R5, OC(O)OR6, OC(O)OR5, OC(O)N(R6)2,
OC(O)N(R5)2, OC(O)N(R6R5), SR6, SR5, S(O)R6, S(O)R5, SO2R

6, SO2R5, SO2N(R6)2,

SO2N(R5)2, SO2NR5R6, SO3R
6, SO3R

5, C(O)R5, C(O)OR5, C(O)R6, C(O)OR6, C(O)N(R6)2,

C(O)N(R5)2, C(O)N(R5R6), C(O)N(OR6)R6, C(O)N(OR5)R6, C(O)N(OR6)R5, C(O)N(OR5)R5,
C(NOR6)R6, C(NOR6)R5, C(NOR5)R6, C(NOR5)R5, N(R6)2, N(R5)2, N(R5R6), NR5C(O)R5,

NR6Ñ(O)R6, NR6Ñ(O)R5, NR6Ñ(O)OR6, NR5Ñ(O)OR6, NR6Ñ(O)OR5, NR5Ñ(O)OR5,

NR6Ñ(O)N(R6)2, NR6Ñ(O)NR5R6, NR6Ñ(O)N(R5)2, NR5Ñ(O)N(R6)2, NR5Ñ(O)NR5R6,

NR5Ñ(O)N(R5)2, NR6SO2R
6, NR6SO2R

5, NR5SO2R5, NR6SO2N(R6)2, NR6SO2NR5R6,

NR6SO2N(R5)2, NR5SO2NR5R6, NR5SO2N(R5)2, N(OR6)R6, N(OR6)R5, N(OR5)R5 èëè
N(OR5)R6;
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R5 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå
êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R5 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî òðåõ R1 çàìåñòèòåë ìè;

R6 îáîçíà÷àåò R, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R7, ãäå
R7 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå

êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,

íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R7 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî äâóõ çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç R, 1,2-ìåòèëåíäèîêñè, 1,2-
ýòèëåíäèîêñè èëè (CH2)n-G, ãäå G âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, CN, NO2, CF3, OCF3, OH, S-
àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, S(O)-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, SO2-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, NH2, N-
àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, N(àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû)2, N(àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû)R8, COOH,
C(O)O(-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû èëè O-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû);

R8 îáîçíà÷àåò àìèíîçàùèòíóþ ãðóïïó;
ïðè óñëîâèè, ÷òî òîëüêî îäèí èç Y è W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia èëè Ib, à äðóãîé èç Y

è W îáîçíà÷àåò âîäîðîä.
15. Ñïîñîá ïî ï.14, ãäå óêàçàííîå çàáîëåâàíèå, ñîñòî íèå èëè ðàññòðîéñòâî

ïðåäñòàâë þò ñîáîé îñòðóþ, õðîíè÷åñêóþ íåâðîïàòè÷åñêóþ áîëü èëè áîëü ïðè âîñïàëåíèè.
16. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  àêòèâíîñòè NaV1.1, NaV1.2, NaV1.3, NaV1.4, NaV1.5, NaV1.6,

NaV1.7, NaV1.8, NaV1.9 èëè ÑàV2.2 (à) ó ïàöèåíòà; èëè (b) â áèîëîãè÷åñêîì îáðàçöå;
ãäå óêàçàííûé ñïîñîá âêëþ÷àåò ââåäåíèå óêàçàííîìó ïàöèåíòó èëè êîíòàêòèðîâàíèå
óêàçàííîãî áèîëîãè÷åñêîãî îáðàçöà ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû I:

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëüþ, ãäå
r ðàâåí 0-4;
Z îáîçíà÷àåò O, N èëè CH;
Y è W íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà, îñòàòêà ôîðìóëû Ia:

ãäå À îáîçíà÷àåò -T-NH-,

ãäå T îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-6 ëèíåéíóþ èëè ðàçâåòâëåííóþ àëèôàòè÷åñêóþ öåïü, ãäå
ìåòèëåíîâà  åäèíèöà â T íåîá çàòåëüíî çàìåíåíà íà C3-6 öèêëîàëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó;

U îáîçíà÷àåò -CH2- èëè -CH2CH2-;
Ñòðàíèöà: 9
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X îáîçíà÷àåò N-C1-4àëêèë, NH, O, S, S(O) èëè SO2;

â êàæäîì ñëó÷àå RC íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò M-RX; ãäå
Ì îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-6 àëêèëèäåíîâóþ öåïü, ãäå äî äâóõ íåñîñåäíèõ ìåòèëåíîâûõ

åäèíèö â Ì íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà C(O), CO2, C(O)C(O), C(O)NR, OC(O)NR, NRNR,
NRNRC(O), NRC(O), NRCO2, NRC(O)NR, S(O), SO2, NRSO2, SO2NR, NRSO2NR, O, S èëè
NR, è

Rx îáîçíà÷àåò R', ãàëîãåí, NO2 èëè CN; ãäå
â êàæäîì ñëó÷àå R' íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé

ãðóïïû, âûáðàííîé èç C1-8àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, C6-10 àðèëà, ãåòåðîàðèëüíîãî êîëüöà,
ñîäåðæàùåãî 5-10 àòîìîâ â êîëüöå, èëè ãåòåðîöèêëèëüíîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî 3-10
àòîìîâ â êîëüöå, èëè R è R' âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ê êîòîðîìó(ûì) îíè ïðèñîåäèí þòñ ,
èëè äâà R' âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ê êîòîðîìó(ûì) îíè ïðèñîåäèí þòñ , îáðàçóþò 5-8-
÷ëåííîå öèêëîàëêèëüíîå, ãåòåðîöèêëèëüíîå, àðèëüíîå èëè ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî,
âêëþ÷àþùåå 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

V îáîçíà÷àåò ñâ çü, -C(O)- èëè -S(O)2-;
Q îáîçíà÷àåò ñâ çü èëè C1-4 àëêèëèäåíîâóþ öåïü, ãäå äî äâóõ íåñîñåäíèõ ìåòèëåíîâûõ

åäèíèö â Q íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -O-, -NH- èëè -S-;
m ðàâåí 0 èëè 1;
êîëüöî Å îáîçíà÷àåò Ñ6-10 àðèë, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4

ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû; èëè 3-10-
÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ
èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

s ðàâåí 0-5;
èëè îñòàòêà ôîðìóëû Ib:

ãäå D îáîçíà÷àåò -C1-6àëêèë- èëè ñâ çü;
t ðàâåí 0-5;
â êàæäîì ñëó÷àå R íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííîé C1-6 àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû;
â êàæäîì ñëó÷àå RA, RB è RD íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç R1, R2, R3, R4 èëè R5, ãäå R1

îáîçíà÷àåò îêñî, R6 èëè (Ñ1-4àëèôàòè÷åñêà  öåïü)n-J, ãäå n ðàâåí 0-1;
J îáîçíà÷àåò ãàëîãåí, CN, NO2, CF3, OCF3, OH, SR6, S(O)R6, SO2R6, NH2, NHR6, N(R6)2,

NR6R8, C(O)OH, C(O)OR6 èëè OR6; èëè
äâà R1 íà ñìåæíûõ àòîìàõ êîëüöà âìåñòå îáðàçóþò 1,2-ìåòèëåíäèîêñè èëè 1,2-

ýòèëåíäèîêñè;
R2 îáîçíà÷àåò Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ öåïü, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ çàìåñòèòåë ìè, â

êîëè÷åñòâå äî äâóõ, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R1, R4 èëè R5;
R3 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå

êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R3 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî òðåõ çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè
èç R1, R2, R4 èëè R5;

R4 îáîçíà÷àåò OR5, OR6, OC(O)R6, OC(O)R5, OC(O)OR6, OC(O)OR5, OC(O)N(R6)2,
OC(O)N(R5)2, OC(O)N(R6R5), SR6, SR5, S(O)R6, S(O)R5, SO2R

6, SO2R5, SO2N(R6)2,

SO2N(R5)2, SO2NR5R6, SO3R
6, SO3R

5, C(O)R5, C(O)OR5, C(O)R6, C(O)OR6, C(O)N(R6)2,

C(O)N(R5)2, C(O)N(R5R6), C(O)N(OR6)R6, C(O)N(OR5)R6, C(O)N(OR6)R5, C(O)N(OR5)R5,
C(NOR6)R6, C(NOR6)R5, C(NOR5)R6, C(NOR5)R5, N(R6)2, N(R5)2, N(R5R6), NR5C(O)R5,
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NR6Ñ(O)R6, NR6Ñ(O)R5, NR6Ñ(O)OR6, NR5Ñ(O)OR6, NR6Ñ(O)OR5, NR5Ñ(O)OR5,

NR6Ñ(O)N(R6)2, NR6Ñ(O)NR5R6, NR6Ñ(O)N(R5)2, NR5Ñ(O)N(R6)2, NR5Ñ(O)NR5R6,

NR5Ñ(O)N(R5)2, NR6SO2R
6, NR6SO2R

5, NR5SO2R5, NR6SO2N(R6)2, NR6SO2NR5R6,

NR6SO2N(R5)2, NR5SO2NR5R6, NR5SO2N(R5)2, N(OR6)R6, N(OR6)R5, N(OR5)R5 èëè
N(OR5)R6;

R5 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå
êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R5 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî òðåõ R1 çàìåñòèòåë ìè;

R6 îáîçíà÷àåò R, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R7, ãäå

R7 îáîçíà÷àåò Ñ3-8öèêëîàëèôàòè÷åñêîå, Ñ6-10àðèëüíîå, 5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå
êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-10-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà,

íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ãäå R7 íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí â êîëè÷åñòâå äî äâóõ çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R, 1,2-
ìåòèëåíäèîêñè, 1,2-ýòèëåíäèîêñè èëè (CH2)n-G, ãäå G âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, CN, NO2,
CF3, OCF3, OH, S-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, S(O)-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, SO2-àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû, NH2, N-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, N(àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû)2, N(àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû)R8, COOH, C(O)O(-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû èëè O-àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû); è

R8 îáîçíà÷àåò àìèíîçàùèòíóþ ãðóïïó;
ïðè óñëîâèè, ÷òî òîëüêî îäèí èç Y è W îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé Ia èëè Ib, à äðóãîé èç Y

è W îáîçíà÷àåò âîäîðîä.
17. Ñïîñîá ïî ï. 14 èëè 16, ãäå À îáîçíà÷àåò -T-NR6-, ãäå Ò îáîçíà÷àåò Ñ1-6 ëèíåéíóþ

èëè ðàçâåòâëåííóþ àëèôàòè÷åñêóþ öåïü; Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-
, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O- èëè -CH2S- è êîëüöî Å âûáèðàþò èç
ôåíèëà, íàôòèëà, ïèðèäèëà, òèåíèëà, ôóðàíèëà, õèíîëèíèëà èëè áåíçîôóðàíèëà.

18. Ñïîñîá ïî ï.17, ãäå êàæäûé RB âûáèðàþò íåçàâèñèìî èç OR6, N(R6)2, NR6C(O)R6,
ãàëîãåíà, R6, C(O)R6 èëè NO2.

19. Ñïîñîá ïî ï.14 èëè 16, ãäå óêàçàííîå ñîåäèíåíèå îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé IIa:

èëè ïðåäñòàâë åò ñîáîé åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
20. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-

, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O- èëè -CH2S-; À
îáîçíà÷àåò -CH2CH2N(CH3)-, -CH2CH2NH-, -CH2NH- èëè -CH2CH(CH3)NH- è

êàæäûé RB îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî OR6, N(R6)2, NR6C(O)R6, ãàëîãåí, R6, C(O)R6 èëè
NO2.

21. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò .

22. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò .

23. Ñïîñîá ïî ï.19, â ñîîòâåòñòâèè ñ êîòîðûì À îáîçíà÷àåò -T-NH-, ãäå Ò îáîçíà÷àåò Ñ1-6
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ëèíåéíóþ èëè ðàçâåòâëåííóþ àëèôàòè÷åñêóþ öåïü è ãäå óêàçàííà  ìåòèëåíîâà  åäèíèöà â
Ò çàìåíåíà íà Ñ3-6 öèêëîàëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó.

24. Ñïîñîá ïî ï.14 èëè 16, ãäå óêàçàííîå ñîåäèíåíèå îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé III

èëè ïðåäñòàâë åò ñîáîé åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
25. Ñïîñîá ïî ï. 24, ãäå Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-

, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O- èëè -CH2S-; À
îáîçíà÷àåò -CH2CH2N(CH3)-, -CH2CH2NH-, -CH2NH- èëè -CH2CH(CH3)NH- è êàæäûé RB

îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî OR6, N(R6)2, NR6C(O)R6, ãàëîãåí, R6, C(O)R6 èëè NO2.
26. Ñïîñîá ïî ï.14 èëè 16, ãäå óêàçàííîå ñîåäèíåíèå îïèñûâàåòñ  ôîðìóëîé IV:

èëè ïðåäñòàâë åò ñîáîé åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
27. Ñïîñîá ïî ï.26, ãäå êîëüöî Å îáîçíà÷àåò ôåíèë èëè 5-6-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå

êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà
èëè ñåðû, èëè 3-7-÷ëåííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå ãåòåðîöèêëèëüíîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå 1-4
ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àòîìà àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû.

28. Ñïîñîá ïî ï.27, ãäå
Q îáîçíà÷àåò -CH2CH2O-, -CH2O-, -OCH2-, -OCH2CH2-, -CH(CH3)O-, -NHCH2-, -C(CH3)2O-

èëè -CH2S-.
29. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, Q îáîçíà÷àåò -CH2O- è êàæäûé RB

îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, -CHO èëè ãàëîãåí.
30. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-, Q îáîçíà÷àåò -CH=CH-, -CH2Î-

èëè -NHCH2- è êàæäûé RB îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî CN, Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, -N(R6)2

èëè ãàëîãåí.
31. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH- èëè -CH(CH3)NH-; Q

îáîçíà÷àåò -CH2O-; êàæäûé RB îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ
ãðóïïó, -N(R6)2, -C(O)R6 èëè ãàëîãåí.

32. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-; Q îáîçíà÷àåò -CH2O-, -NHCH2-
èëè -CH(CH3)O-; êàæäûé RB îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, -OR6 èëè
ãàëîãåí.

33. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH- èëè -CH2CH(CH3)NH-; Q
îáîçíà÷àåò -CH2O-, -NHCH2-, -NH-, -CH(CH3)O- èëè -C(CH3)2O-; êàæäûé RB îáîçíà÷àåò
íåçàâèñèìî Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, -OR6 èëè ãàëîãåí.

34. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-; Q îáîçíà÷àåò -CH2O-; êàæäûé RB

îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî ìåòèë, ôòîð èëè õëîð.
35. Ñïîñîá ïî ï.19, ãäå À îáîçíà÷àåò -CH2CH2NH-; Q îáîçíà÷àåò -CH2O-; êàæäûé RB

îáîçíà÷àåò íåçàâèñèìî ìåòèë, áðîì èëè õëîð.
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