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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðèìåíåíèå ïðîèçâîäíûõ ñòàóðîñïîðèíà ôîðìóëû

èëè èëè

èëè

ãäå R1 è R2 íåçàâèñèìî îçíà÷àþò íåçàìåùåííûé èëè çàìåùåííûé àëêèë, âîäîðîä,
ãàëîãåí, ãèäðîêñè, ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó â âèäå ïðîñòîãî èëè ñëîæíîãî ýôèðà, àìèíî,
ìîíî- èëè äèçàìåùåííûé àìèíî, öèàíî, íèòðî, ìåðêàïòî, çàìåùåííóþ ìåðêàïòîãðóïïó,
êàðáîêñè, êàðáîêñèãðóïïó â âèäå ñëîæíîãî ýôèðà, êàðáàìîèë, N-ìîíî- èëè N,N-
(äèçàìåùåííûé êàðáàìîèë), ñóëüôî, çàìåùåííûé ñóëüôîíèë, àìèíîñóëüôîíèë èëè N-
ìîíî- èëè N,N-(äèçàìåùåííûé àìèíîñóëüôîíèë),

n è m íåçàâèñèìî ðàâíû îò 0 äî 4,
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R5 îçíà÷àåò âîäîðîä, àëèôàòè÷åñêèé, êàðáîöèêëè÷åñêèé èëè êàðáîöèêëè÷åñêèé
àëèôàòè÷åñêèé ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé â êàæäîì ñëó÷àå äî 29 àòîìîâ óãëåðîäà, èëè
ãåòåðîöèêëè÷åñêèé èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé àëèôàòè÷åñêèé ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé â êàæäîì
ñëó÷àå äî 20 àòîìîâ óãëåðîäà è äî 9 ãåòåðîàòîìîâ, èëè àöèë, ñîäåðæàùèé äî 30 àòîìîâ
óãëåðîäà,

Õ îçíà÷àåò 2 àòîìà âîäîðîäà, 1 àòîì âîäîðîäà è ãðóïïó ãèäðîêñè, àòîì êèñëîðîäà èëè
âîäîðîä è (íèçø.)àëêîêñè,

Q è Q' íåçàâèñèìî îçíà÷àþò ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé îðãàíè÷åñêèé ôðàãìåíò èëè
âîäîðîä, ãàëîãåí, ãèäðîêñè, ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó â âèäå ïðîñòîãî èëè ñëîæíîãî ýôèðà,
àìèíî, ìîíî- èëè äèçàìåùåííûé àìèíî, öèàíî, íèòðî, ìåðêàïòî, çàìåùåííóþ
ìåðêàïòîãðóïïó, êàðáîêñè, êàðáîêñèãðóïïó â âèäå ñëîæíîãî ýôèðà, êàðáàìîèë, N-ìîíî-
èëè N,N-(äèçàìåùåííûé êàðáàìîèë), ñóëüôî, çàìåùåííûé ñóëüôîíèë, àìèíîñóëüôîíèë
èëè N-ìîíî- èëè N,N-(äèçàìåùåííûé àìèíîñóëüôîíèë),

èëè èõ ñîëåé, åñëè â ñîñòàâ ñîåäèíåíè  âõîäèò ïî êðàéíåé ìåðå îäíà ñîëåîáðàçóþùà 
ãðóïïà, èëè èõ ãèäðèðîâàííûõ ïðîèçâîäíûõ,

äë  ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ëå÷åíè 
çàáîëåâàíè , îïîñðåäîâàííîãî íàðóøåíèåì ñèãíàëüíûõ ïóòåé êèíàçû ras èëè FGFR3 è/èëè
òðàíñêðèïöèè ãåíà c-fos.

2. Ïðèìåíåíèå ïðîèçâîäíîãî ñòàóðîñïîðèíà ôîðìóëû
èëè èëè

èëè èëè

èëè

ãäå R1 è R2 íåçàâèñèìî îçíà÷àþò íåçàìåùåííûé èëè çàìåùåííûé àëêèë, âîäîðîä,

Ñòðàíèöà: 2
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ãàëîãåí, ãèäðîêñè, ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó â âèäå ïðîñòîãî èëè ñëîæíîãî ýôèðà, àìèíî,
ìîíî- èëè äèçàìåùåííóþ àìèíîãðóïïó, öèàíî, íèòðî, ìåðêàïòî, çàìåùåííóþ
ìåðêàïòîãðóïïó, êàðáîêñè, êàðáîêñèãðóïïó â âèäå ñëîæíîãî ýôèðà, êàðáàìîèë, N-ìîíî-
èëè N,N-(äèçàìåùåííûé êàðáàìîèë), ñóëüôî, çàìåùåííûé ñóëüôîíèë, àìèíîñóëüôîíèë
èëè N-ìîíî- èëè N,N-(äèçàìåùåííûé àìèíîñóëüôîíèë),

n è m íåçàâèñèìî ðàâíû îò 0 äî 4,
n' è m' íåçàâèñèìî ðàâíû îò 0 äî 4,
R3, R4, R8 è R10 íåçàâèñèìî îçíà÷àþò âîäîðîä, àëèôàòè÷åñêèé, êàðáîöèêëè÷åñêèé èëè

êàðáîöèêëè÷åñêèé àëèôàòè÷åñêèé ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé â êàæäîì ñëó÷àå äî 29 àòîìîâ
óãëåðîäà, ãåòåðîöèêëè÷åñêèé èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé àëèôàòè÷åñêèé ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé
â êàæäîì ñëó÷àå äî 20 àòîìîâ óãëåðîäà è äî 9 ãåòåðîàòîìîâ, àöèë, ñîäåðæàùèé äî 30
àòîìîâ óãëåðîäà, ïðè÷åì R4 ìîæåò îòñóòñòâîâàòü,

èëè åñëè R3 îçíà÷àåò àöèë, ñîäåðæàùèé äî 30 àòîìîâ óãëåðîäà, òî R4 íå îçíà÷àåò àöèë,
ð ðàâíî 0, åñëè R4 îòñóòñòâóåò, èëè ðàâåí 1, åñëè R3 è R4 ïðèñóòñòâóþò è îçíà÷àþò â

êàæäîì ñëó÷àå îäèí èç óêàçàííûõ âûøå ðàäèêàëîâ,
R5 îçíà÷àåò âîäîðîä, àëèôàòè÷åñêèé, êàðáîöèêëè÷åñêèé èëè êàðáîöèêëè÷åñêèé

àëèôàòè÷åñêèé ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé â êàæäîì ñëó÷àå äî 29 àòîìîâ óãëåðîäà èëè
ãåòåðîöèêëè÷åñêèé èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé àëèôàòè÷åñêèé ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé â êàæäîì
ñëó÷àå äî 20 àòîìîâ óãëåðîäà è äî 9 ãåòåðîàòîìîâ, èëè àöèë, ñîäåðæàùèé äî 30 àòîìîâ
óãëåðîäà,

R7, R6 è R9 îçíà÷àþò àöèë èëè -(íèçø.)àëêèëàöèë, íåçàìåùåííûé èëè çàìåùåííûé
àëêèë, âîäîðîä, ãàëîãåí, ãèäðîêñè, ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó â âèäå ïðîñòîãî èëè ñëîæíîãî
ýôèðà, àìèíî, ìîíî- èëè äèçàìåùåííóþ àìèíîãðóïïó, öèàíî, íèòðî, ìåðêàïòî, çàìåùåííóþ
ìåðêàïòîãðóïïó, êàðáîêñè, êàðáîíèë, êàðáîíèëäèîêñè, êàðáîêñèãðóïïó â âèäå ñëîæíîãî
ýôèðà, êàðáàìîèë, N-ìîíî- èëè N,N-(äèçàìåùåííûé êàðáàìîèë), ñóëüôî, çàìåùåííûé
ñóëüôîíèë, àìèíîñóëüôîíèë èëè N-ìîíî- èëè N,N-(äèçàìåùåííûé àìèíîñóëüôîíèë),

Õ îçíà÷àåò 2 àòîìà âîäîðîäà, 1 àòîì âîäîðîäà è ãèäðîêñè, àòîì êèñëîðîäà èëè àòîì
âîäîðîäà è (íèçø.)àëêîêñè,

Z îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà èëè (íèçø.)àëêèë,
è ëþáûå äâå ñâ çè, îáîçíà÷åííûå âîëíèñòûìè ëèíè ìè, îòñóòñòâóþò â êîëüöå À è

çàìåíåíû íà 4 àòîìà âîäîðîäà, à êàæäà  èç äâóõ âîëíèñòûõ ëèíèé â êîëüöå Â âìåñòå ñ
ñîîòâåòñòâóþùåé ïàðàëëåëüíîé ñâ çüþ îçíà÷àþò äâîéíóþ ñâ çü,

èëè äâå ñâ çè, îáîçíà÷åííûå âîëíèñòûìè ëèíè ìè, îòñóòñòâóþò â êîëüöå Â è çàìåíåíû
íà 4 àòîìà âîäîðîäà, à êàæäà  èç äâóõ âîëíèñòûõ ëèíèé â êîëüöå À âìåñòå ñ
ñîîòâåòñòâóþùåé ïàðàëëåëüíîé ñâ çüþ îçíà÷àþò äâîéíóþ ñâ çü,

èëè ñâ çè â êîëüöå À è êîëüöå Â, îáîçíà÷åííûå ÷åòûðüì  âîëíèñòûìè ëèíè ìè,
îòñóòñòâóþò è çàìåíåíû íà 8 àòîìîâ âîäîðîäà,

èëè åãî ñîëåé, åñëè â ñîñòàâ ñîåäèíåíè  âõîäèò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíà
ñîëåîáðàçóþùà  ãðóïïà, äë  ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé
äë  ëå÷åíè  çàáîëåâàíè , îïîñðåäîâàííîãî íàðóøåíèåì ñèãíàëüíûõ ïóòåé êèíàçû ras èëè
FGFR3 è/èëè òðàíñêðèïöèè ãåíà c-fos.

3. Ïðèìåíåíèå ïðîèçâîäíîãî ñòàóðîñïîðèíà ôîðìóëû I

ãäå m è n êàæäûé ðàâåí 0,

Ñòðàíèöà: 3
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R3 è R4 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îçíà÷àþò âîäîðîä, (íèçø.)àëêèë, íåçàìåùåííûé èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåííûé, ïðåæäå âñåãî ìîíîçàìåùåííûé ðàäèêàëàìè, êîòîðûå
íåçàâèñèìî âûáèðàþò èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé êàðáîêñè, (íèçø.)àëêîêñèêàðáîíèë è öèàíî,
èëè

R4 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè -ÑÍ3, à
R3 îçíà÷àåò àöèë ïîäôîðìóëû R°-CO, ãäå R° îçíà÷àåò (íèçø.)àëêèë,

àìèíî(íèçø.)àëêèë, â êîòîðîì àìèíîãðóïïà íå çàùèùåíà èëè çàùèùåíà
(íèçø.)àëêîêñèêàðáîíèëîì, è îçíà÷àåò òåòðàãèäðîïèðàíèëîêñè(íèçø.)àëêèë, ôåíèë,
èìèäàçîëèë(íèçø.)àëêîêñèôåíèë, êàðáîêñèôåíèë, (íèçø.)àëêîêñèêàðáîíèëôåíèë,
ãàëîãåí(íèçø.)àëêèëôåíèë, èìèäàçîë-1-èëôåíèë, ïèððîëèäèíî(íèçø.)àëêèëôåíèë,
ïèïåðàçèíî(íèçø.)àëêèëôåíèë, (4-(íèçø.)àëêèëïèïåðàçèíîìåòèë)ôåíèë,
ìîðôîëèíî(íèçø.)àëêèëôåíèë, ïèïåðàçèíîêàðáîíèëôåíèë èëè (4-
(íèçø.)àëêèëïèïåðàçèíî)ôåíèë,

èëè îçíà÷àåò àöèë ïîäôîðìóëû R°-O-CO-, ãäå R° îçíà÷àåò (íèçø.)àëêèë,
èëè îçíà÷àåò àöèë ïîäôîðìóëû R°HN-C(=W)-, ãäå W îçíà÷àåò àòîì êèñëîðîäà, a R°

îçíà÷àåò ìîðôîëèíî(íèçø.)àëêèë, ôåíèë, (íèçø.)àëêîêñèôåíèë, êàðáîêñèôåíèë èëè
(íèçø.)àëêîêñèêàðáîíèëôåíèë,

èëè R3 îçíà÷àåò (íèçø.)àëêèëôåíèëñóëüôîíèë, îáû÷íî 4-òîëóîëñóëüôîíèë,
R5 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè (íèçø.)àëêèë,
Õ îçíà÷àåò 2 àòîìà âîäîðîäà èëè àòîì êèñëîðîäà,
Z îçíà÷àåò ìåòèë èëè âîäîðîä,
èëè åãî ñîëåé, åñëè â ñîåäèíåíèè ïðèñóòñòâóåò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíà ñîëåîáðàçóþùà 

ãðóïïà,
äë  ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ëå÷åíè 

çàáîëåâàíè , îïîñðåäîâàííîãî íàðóøåíèåì ñèãíàëüíûõ ïóòåé êèíàçû ras èëè FGFR3 è/èëè
òðàíñêðèïöèè ãåíà c-fos.

4. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-3 äë  ëå÷åíè  ìèåëîìû èëè ìíîæåñòâåííîé ìèåëîìû.
5. Ñïîñîá ëå÷åíè  ìëåêîïèòàþùèõ, ñòðàäàþùèõ îò çàáîëåâàíè , ñâ çàííîãî ñ

ñèãíàëüíûìè ïóò ìè êèíàçû ras èëè FGFR3 è/èëè òðàíñêðèïöèåé ãåíà c-fos, âêëþ÷àþùèé
ââåäåíèå ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â òàêîì ëå÷åíèè, êîëè÷åñòâà ïðîèçâîäíûõ
ñòàóðîñïîðèíà ïî ëþáîìó èç ï.ï.1-3.

6. Ñïîñîá ïî ï.5 äë  ëå÷åíè  îñòðîé ìèåëîìû èëè ìíîæåñòâåííîé ìèåëîìû.
7. Ïðèìåíåíèå N-[(9S,10R, 11 R,13R)-2,3,10,11,12,13-ãåêñàãèäðî-10-ìåòîêñè-9-ìåòèë-1-

îêñî-9,13-ýïîêñè-1Í,9Í-äèèíäîëî[1,2,3-gh:3',2', 1'-Im]ïèððîëî[3,4-j][1,7]
áåíçîäèàçîíèí-11-èë]-N-ìåòèëáåíçàìèäà ôîðìóëû (VII)

èëè åãî ñîëè äë  ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë 
ëå÷åíè  çàáîëåâàíè , îïîñðåäîâàííîãî íàðóøåíèåì ñèãíàëüíûõ ïóòåé êèíàçû ras èëè
FGFR3 è/èëè òðàíñêðèïöèè ãåíà c-fos.

8. Ïðèìåíåíèå ïî ï.7 äë  ëå÷åíè  ìèåëîìû èëè ìíîæåñòâåííîé ìèåëîìû.
Ñòðàíèöà: 4
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9. Ôàðìàöåâòè÷åñêèé ïðåïàðàò äë  ëå÷åíè  ìèåëîìû èëè ìíîæåñòâåííîé ìèåëîìû,
âêëþ÷àþùèé N-[(9S,10R,11R,13R)-2,3,10,11,12,13-ãåêñàãèäðî-10-ìåòîêñè-9-ìåòèë-1-îêñî-
9,13-ýïîêñè-1Í,9Í-äèèíäîëî[1,2,3-gh:3',2',1'-Im]ïèððîëî[3,4-j][1,7]áåíçîäèàçîíèí-11-
èë]-N-ìåòèëáåíçàìèä ôîðìóëû (VII).

10. Ñïîñîá ëå÷åíè  ìëåêîïèòàþùèõ, ñòðàäàþùèõ îò çàáîëåâàíè , ñâ çàííîãî ñ
ñèãíàëüíûìè ïóò ìè êèíàçû ras èëè FGFR3 è/èëè òðàíñêðèïöèåé ãåíà c-fos, âêëþ÷àþùèé
ââåäåíèå ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â òàêîì ëå÷åíèè, èíãèáèðóþùåãî êîëè÷åñòâà N-
[(9S,10R,11R,13R)-2,3,10,11,12,13-ãåêñàãèäðî-10-ìåòîêñè-9-ìåòèë-1-îêñî-9,13-ýïîêñè-
1Í,9Í-äèèíäîëî[1,2,3-gh:3',2',1'-Im]ïèððîëî[3,4-j][1,7]áåíçîäèàçîíîí-11-èë]-N-
ìåòèëáåíçàìèäà ôîðìóëû (VII) ïî ï.8.

11. Ñïîñîá ïî ï.10 äë  ëå÷åíè  ìèåëîìû èëè ìíîæåñòâåííîé ìèåëîìû.
12. Ñïîñîá ïî ï.11, â êîòîðîì òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè 

ôîðìóëû VII ââîä ò ìëåêîïèòàþùåìó îò 7 äî 4 ðàç â íåäåëþ èëè â òå÷åíèå îò
ïðèáëèçèòåëüíî 100% äî ïðèáëèçèòåëüíî 50% óêàçàííîãî èíòåðâàëà âðåìåíè, â òå÷åíèå îò
1 äî 6 íåäåëü, çàòåì óêàçàííûé àãåíò íå ââîä ò â òå÷åíèå îò 1 äî 3 íåäåëü, è
óêàçàííûé êóðñ ëå÷åíè  ïîâòîð þò îò 1 äî íåñêîëüêèõ ðàç.

13. Ñïîñîá ïî ï.12, â êîòîðîì ñóòî÷íà  ýôôåêòèâíà  äîçà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû VII
ñîñòàâë åò îò 100 äî 300 ìã, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 220 äî 230 ìã, íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî 225 ìã.

14. Ñïîñîá ïî ï.13, â êîòîðîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû VII ââîä ò îäèí, äâà èëè òðè ðàçà
â ñóòêè, à îáùà  äîçà ñîñòàâë åò îò 100 äî 300 ìã/ñóò, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 220 äî 230
ìã/ñóò, íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 225 ìã/ñóò.

15. Ñïîñîá ïî ï.14, â êîòîðîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû VII ââîä ò òðè ðàçà â ñóòêè, à
îáùà  äîçà ñîñòàâë åò îò 220 äî 230 ìã/ñóò, ïðåäïî÷òèòåëüíî 225 ìã/ñóò, è
ïðåäïî÷òèòåëüíà  îäíîêðàòíà  äîçà ñîñòàâë åò îò 70 äî 80 ìã, íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
75 ìã.

16. Èçäåëèå, âêëþ÷àþùåå óïàêîâî÷íûé ìàòåðèàë è N-[(9S,10R,11R,13R)-2,3,10,11,12,13-
ãåêñàãèäðî-10-ìåòîêñè-9-ìåòèë-1-îêñî-9,13-ýïîêñè-1Í,9Í-äèèíäîëî[1,2,3-gh:3',2',1'-Im]
ïèððîëî[3,4-)][1,7]áåíçîäèàçîíèí-11-èë]-N-ìåòèëáåíçàìèä ôîðìóëû (VII) ïî ï.8 èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, ñîäåðæàùèéñ  â óêàçàííîì óïàêîâî÷íîì ìàòåðèàëå,
ïðè÷åì óêàçàííûé óïàêîâî÷íûé ìàòåðèàë âêëþ÷àåò ýòèêåòêó ñ èíñòðóêöè ìè, íà êîòîðîé
óêàçàíî, ÷òî óêàçàííîå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (VII) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà 
ñîëü ïðåäíàçíà÷åíû äë  ââåäåíè  ìëåêîïèòàþùèì, ñòðàäàþùèì îò çàáîëåâàíèé,
ñâ çàííûõ ñ ñèãíàëüíûìè ïóò ìè êèíàçû ras èëè FGFR3 è/èëè òðàíñêðèïöèåé ãåíà ñ-fos, â
êîëè÷åñòâå îò 100 äî 300 ìã, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 220 äî 230 ìã, íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî 225 ìã ïî ñïåöèàëüíîìó êóðñó ëå÷åíè  äë  ïîäàâëåíè  ðàçâèòè 
çàáîëåâàíèé, ñâ çàííûõ ñ ñèãíàëüíûìè ïóò ìè êèíàçû ras è/èëè FGFR3 è/èëè
òðàíñêðèïöèåé ãåíà c-fos.

17. Èçäåëèå ïî ï.16, â êîòîðîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (VII) ââîä ò òðè ðàçà â ñóòêè â
îáùåé äîçå îò 220 äî 230 ìã/ñóò, ïðåäïî÷òèòåëüíî 225 ìã/ñóò, è ïðåäïî÷òèòåëüíà 
îäíîêðàòíà  äîçà ñîñòàâë åò îò 70 äî 80 ìã, íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 75 ìã, äë 
ëå÷åíè  ìèåëîìû èëè ìíîæåñòâåííîé ìèåëîìû.

Ñòðàíèöà: 5
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