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

â êîòîðûõ Ra îçíà÷àåò âîäîðîä èëè C1-Ñ6 àëêèë;
Rb îçíà÷àåò Rb1-Rb2, ãäå
Rb1 îçíà÷àåò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, è óêàçàííûå àðèë èëè ãåòåðîàðèë íåîá çàòåëüíî

çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû,
ñîñòî ùåé èç C1-Ñ6àëêèëà è ãàëîèäà, è

Rb2 îçíà÷àåò àðèë, ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîöèêëèë, è óêàçàííûå àðèë, ãåòåðîàðèë èëè
ãåòåðîöèêëèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé
èç C1-Ñ6àëêèëà, Ñ2-Ñ6àëêåíèëà, Ñ2-Ñ6àëêèíèëà, C1-Ñ6àëêîêñè, ãàëîèäà, öèàíî, íèòðî,
àìèíî, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîé àìèíîãðóïïû, ãèäðîêñè,
ãèäðîêñè Ñ1-Ñ6àëêèëà, àìèíîêàðáîíèëà, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî
àìèíîêàðáîíèëà,
ãàëîÑ1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôèíèëà, C1-Ñ6àëêèëòèîãðóïïû,
àìèíî Ñ1-Ñ6àëêèëà, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíî Ñ1-Ñ6àëêèëà,
àìèíîñóëüôîíèëà è ìîíî- èëè äè-C1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíîñóëüôîíèëà, è îäèí èëè
äâà àòîìà óãëåðîäà óêàçàííûõ àðèëà, ãåòåðîàðèëà èëè ãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî
çàìåíåíû êàðáîíèëüíîé ãðóïïîé; èëè

Ra è Rb âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ê êîòîðîìó îíè ïðèñîåäèíåíû, îáðàçóþò ãåòåðîöèêëèë-A-
Rb3, â êîòîðîì óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ãàëîèäîì
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èëè C1-Ñ6àëêèëîì, è
À îçíà÷àåò ñâ çü, -Î- èëè C1-Ñ6àëêèëåí, â êîòîðîì îäíà ãðóïïà -ÑÍ2-íåîá çàòåëüíî

çàìåíåíà êàðáîíèëüíîé ãðóïïîé è/èëè äðóãà  ãðóïïà -ÑÍ2-íåîá çàòåëüíî çàìåíåíà ãðóïïîé
-NRf-, è

Rb3 îçíà÷àåò àìèíîãðóïïó, íåîá çàòåëüíî ìîíî- èëè äèçàìåùåííóþ çàìåñòèòåëåì,
íåçàâèñèìî âûáðàííûì èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç C1-Ñ6àëêèëà, Ñ2-Ñ6àëêåíèëà
è Ñ2-Ñ6àëêèíèëà, èëè

Rb3 îçíà÷àåò àðèë, ãåòåðîàðèë, Ñ3-Ñ7öèêëîàëêèë èëè ãåòåðîöèêëèë, óêàçàííûé àðèë,
ãåòåðîàðèë, Ñ3-Ñ7öèêëîàëêèë èëè ãåòåðîöèêëèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé
èç C1-Ñ6àëêèëà, Ñ2-Ñ6àëêåíèëà, Ñ2-Ñ6àëêèíèëà, C1-Ñ6àëêîêñè, ãàëîèäà, öèàíî, íèòðî,
àìèíî, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîé àìèíî, ãèäðîêñè, ãèäðîêñè Ñ1-Ñ6àëêèëà,
àìèíîêàðáîíèëà, ìîíî- èëè äè-C1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíîêàðáîíèëà,
ãàëî Ñ1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôèíèëà, C1-Ñ6àëêèëòèî,
àìèíî Ñ1-Ñ6àëêèëà, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíî Ñ1-Ñ6àëêèëà,
àìèíîñóëüôîíèëà è ìîíî- èëè äè-C1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíîñóëüôîíèëà, è îäèí èëè
äâà àòîìà óãëåðîäà óêàçàííûõ àðèëà, ãåòåðîàðèëà, Ñ3-Ñ7öèêëîàëêèëà è ãåòåðîöèêëèëà
íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû êàðáîíèëüíîé ãðóïïîé;

Rc îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè,
íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãàëîèäà è C1-Ñ6àëêèëà, è îäèí èëè äâà
óãëåðîäíûõ àòîìà óêàçàííîãî ãåòåðîàðèëà íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû êàðáîíèëüíîé ãðóïïîé;

Rd îçíà÷àåò àðèë, ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîöèêëèë, è óêàçàííûå àðèë, ãåòåðîàðèë èëè
ãåòåðîöèêëèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãàëîèäà, C1-Ñ6àëêèëà è C1-Ñ6àëêîêñè, è àðèë ìîæåò
áûòü êîíäåíñèðîâàí ñ ãåòåðîöèêëè÷åñêèì êîëüöîì;

Re îçíà÷àåò âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë;
Rf îçíà÷àåò âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë;
à òàêæå èõ ïðîëåêàðñòâà è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè;
ãäå òåðìèí «àðèë» îçíà÷àåò ôåíèëüíóþ èëè íàôòèëüíóþ ãðóïïû;
òåðìèí «ãåòåðîöèêëèë» îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêèå ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèå ðàäèêàëû ñ

òðåì -âîñìüþ àòîìàìè â êîëüöå, â êîòîðîì îäèí èëè äâà àòîìà êîëüöà  âë þòñ 
ãåòåðîàòîìàìè, âûáðàííûìè èç N, Î èëè S(O)n (ãäå n îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 0 äî 2),
à îñòàëüíûå àòîìû êîëüöà  âë þòñ  àòîìàìè Ñ;

òåðìèí «ãåòåðîàðèë» îçíà÷àåò ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé ðàäèêàë ñ 5-12 àòîìàìè êîëüöà,
èìåþùèé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî àðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå îäèí-òðè êîëüöåâûõ
ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç N, Î èëè S, ñ îñòàëüíûìè Ñ àòîìàìè êîëüöà, ñ ïîíèìàíèåì
òîãî, ÷òî ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé ðàäèêàë ïðèñîåäèíåí ïî àòîìó àðîìàòè÷åñêîãî êîëüöà.

2. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, â êîòîðûõ Ra è Rb âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ê êîòîðîìó îíè
ïðèñîåäèíåíû, îáðàçóþò ãåòåðîöèêëèë-A-Rb3, â êîòîðîì óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë
íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ãàëîèäîì èëè C1-Ñ6àëêèëîì, à À è Rb3 èìåþò çíà÷åíè ,
îïðåäåëåííûå ïî ï.1.

3. Ñîåäèíåíè  ïî ï.2, â êîòîðûõ ãåòåðîöèêëèë-A-Rb3 îçíà÷àåò ïèïåðàçèí-1-èë èëè
ïèïåðèäèí-1-èë, è óêàçàííûå ïèïåðàçèí-1-èë èëè ïèïåðèäèí-1-èë ñîåäèíåíû ñ -A-Rb3 ïî 4-
ó ïîëîæåíèþ.

4. Ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.2 èëè 3, â êîòîðûõ À îçíà÷àåò ñâ çü èëè -ÑÍ2-Ñ(O)-.
5. Ñîåäèíåíè  ïî ï.2, â êîòîðûõ Rb3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé

îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé
èç C1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêîêñè, àìèíî, ìîíî- èëè äè-C1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîé àìèíî,
ãèäðîêñè, ãèäðîêñè Ñ1-Ñ6àëêèëà, àìèíîêàðáîíèëà, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî
àìèíîêàðáîíèëà,
ãàëîÑ1-Ñ6àëêèëà, Ñ1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôèíèëà, C1-Ñ6àëêèëòèî, è îäèí
èëè äâà àòîìà óãëåðîäà óêàçàííîãî ãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû êàðáîíèëüíîé
ãðóïïîé.

6. Ñîåäèíåíè  ïî ï.2, â êîòîðûõ Rb3 îçíà÷àåò ïèïåðèäèíèë, ïèððîëèäèíèë, ìîðôîëèíèë,
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ïèïåðàçèíèë èëè òèàçîëèäèíèë, è óêàçàííûå ãåòåðîöèêëèëû íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû
îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé
èç C1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêîêñè, àìèíî, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîé àìèíî,
ãèäðîêñè, ãèäðîêñè Ñ1-Ñ6àëêèëà, àìèíîêàðáîíèëà, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6 àëêèëçàìåùåííîãî
àìèíîêàðáîíèëà,
ãàëîÑ1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôèíèëà, C1-Ñ6àëêèëòèî, è îäèí
èëè äâà àòîìà óãëåðîäà óêàçàííûõ ãåòåðîöèêëèëîâ íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû êàðáîíèëüíîé
ãðóïïîé.

7. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, â êîòîðûõ Ra îçíà÷àåò âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë
è Rb îçíà÷àåò Rb1-Rb2, â êîòîðûõ Rb1 è Rb2 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå ïî ï.1.

8. Ñîåäèíåíè  ïî ï.7, â êîòîðûõ Ra îçíà÷àåò âîäîðîä.
9. Ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ï.ï.7 è 8, â êîòîðûõ Rb1 îçíà÷àåò ôåíèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè îäèíàêîâûìè èëè ðàçíûìè àòîìàìè ãàëîèäà.
10. Ñîåäèíåíè  ïî ï.7, â êîòîðûõ Rb1 îçíà÷àåò ôòîðôåíèë.
11. Ñîåäèíåíè  ïî ï.7, â êîòîðûõ Rb2 îçíà÷àåò àðèë, ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîöèêëèë,

óêàçàííûå àðèë, ãåòåðîàðèë è ãåòåðîöèêëèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç C1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëà,
C1-Ñ6àëêèëñóëüôèíèëà, C1-Ñ6àëêèëòèî, àìèíî Ñ1-Ñ6àëêèëà, ìîíî- èëè
äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíî Ñ1-Ñ6àëêèëà, àìèíîñóëüôîíèëà, è ìîíî- èëè
äè-Ñ1-Ñ6àëêèëçàìåùåííîãî àìèíîñóëüôîíèëà, è îäèí èëè äâà àòîìà óãëåðîäà óêàçàííîãî
àðèëà, ãåòåðîàðèëà è ãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû êàðáîíèëüíîé ãðóïïîé.

12. Ñîåäèíåíè  ïî ï.7, â êîòîðûõ Rb2 îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîöèêëèë, èìåþùèé
êîëüöåâîé àòîì àçîòà, ñâ çàííûé ñ Rb1, óêàçàííûå ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîöèêëèë
íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç C1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëà, C1-Ñ6àëêèëñóëüôèíèëà, C1-Ñ6àëêèëòèî,
àìèíîÑ1-Ñ6àëêèëà, ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6 àëêèëçàìåùåííîãî àìèíî C1-Ñ6àëêèëà,
àìèíîñóëüôîíèëà, è ìîíî- èëè äè-Ñ1-Ñ6àëêèë çàìåùåííîãî àìèíîñóëüôîíèëà, è îäèí èëè
äâà àòîìà óãëåðîäà óêàçàííûõ ãåòåðîàðèëà è ãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû
êàðáîíèëüíîé ãðóïïîé.

13. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, â êîòîðûõ Re îçíà÷àåò âîäîðîä.
14. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, â êîòîðûõ Rc îçíà÷àåò òèàçîëèë, ïèðàçîëèë, òðèàçîëèë,

òåòðàçîëèë èëè ïèðèäîíèë.
15. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, â êîòîðûõ Rd îçíà÷àåò ôåíèë èëè òèåíèë, óêàçàííûå ôåíèë è

òèåíèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãàëîèäà, C1-Ñ6àëêèëà è C1-Ñ6àëêîêñè.

16. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, â êîòîðûõ Rd îçíà÷àåò õëîðôåíèë èëè õëîðòèåíèë.
17. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå îçíà÷àåò (1-{[2-ôòîð-4-(2-îêñî-2Í-ïèðèäèí-1-

èë)ôåíèëêàðáàìîèë]ìåòèë}-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)àìèä 5-õëîðòèîôåí-2-êàðáîíîâîé
êèñëîòû.

18. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I) ïî ï.1, ñîñòî ùèé èç
i-a) ïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  XXIII

â ñîåäèíåíèå XXIV
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îìûëåíèå, è
i-b) âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  XXIV ñ àìèíîì HN(Ra)(Rb) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

XXV

èëè (ii) âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  XXIII ñ àíèëèíîì HN(Ra)(Rb) ñ ïîëó÷åíèåì
ñîåäèíåíè  XXV,

â êîòîðîì îáà Õ è Y îçíà÷àþò ÑÍ, èëè îáà Õ è Y îçíà÷àþò N, èëè Õ îçíà÷àåò N, à Y
îçíà÷àåò ÑÍ, R' îçíà÷àåò ìåòèë èëè ýòèë, a Ra, Rb è Rd èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå ïî
ï.1.

19. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, ïîëó÷åííûå ïî ìåòîäèêå ñîãëàñíî ï.18.
20. Ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè, âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíèå, ñîîòâåòñòâóþùåå ëþáîìó

èç ïï.1-17, è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íàïîëíèòåëü.
21. Ñîåäèíåíè , ñîîòâåòñòâóþùèå ï.1, äë  ïðèìåíåíè  â êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêè

àêòèâíûõ ñóáñòàíöèé.
22. Ñîåäèíåíè , ñîîòâåòñòâóþùèå ï.1, äë  ïðèìåíåíè  â êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêè

àêòèâíûõ ñóáñòàíöèé äë  ëå÷åíè  è/èëè ïðîôèëàêòèêè çàáîëåâàíèé, îïîñðåäîâàííûõ
ôàêòîðîì êîàãóë öèè Õà.

23. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíèé, ñîîòâåòñòâóþùèõ ëþáîìó èç ïï.1-17, äë  ïîëó÷åíè 
ëåêàðñòâ äë  òåðàïåâòè÷åñêîãî è/èëè ïðîôèëàêòè÷åñêîãî ëå÷åíè  çàáîëåâàíèé,
îïîñðåäîâàííûõ ôàêòîðîì êîàãóë öèè Õà.

24. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíèé ïî ï.23, ãäå çàáîëåâàíèåì  âë þòñ  òðîìáîòè÷åñêèå
íàðóøåíè , òðîìáîç àðòåðèé, âåíîçíûé òðîìáîç, òðîìáîç ãëóáîêèõ âåí, îêêëþçèâíîå
çàáîëåâàíèå ïåðèôåðè÷åñêèõ àðòåðèé, íåñòàáèëüíà  ñòåíîêàðäè , èíôàðêò ìèîêàðäà,
çàáîëåâàíèå êîðîíàðíûõ àðòåðèé, ëåãî÷íà  ýìáîëè , èíñóëüò, âûçâàííûé àòðèàëüíîé
ôèáðèëë öèåé, âîñïàëåíèå, àòåðîñêëåðîç, îñòðà  ñîñóäèñòà  çàêóïîðêà, îïîñðåäîâàííà 
òðîìáîëèòè÷åñêîé òåðàïèåé èëè ðåñòåíîçîì, è/èëè îïóõîëü.
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