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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðèìåíåíèå íåèììóíîñóïðåññèâíîãî ñâ çûâàþùåãî öèêëîôèëèí öèêëîñïîðèíà äë 

ïðèãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà, ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  ëå÷åíè  èëè
ïðåäóïðåæäåíè  èøåìè÷åñêîãî ïîðàæåíè  ãîëîâíîãî ìîçãà, òðàâìàòè÷åñêîãî ïîâðåæäåíè 
ãîëîâíîãî èëè ñïèííîãî ìîçãà èëè «óäàðà».

2. Ñïîñîá ëå÷åíè  èëè ïðåäóïðåæäåíè  èøåìè÷åñêîãî ïîðàæåíè  ãîëîâíîãî ìîçãà èëè
òðàâìàòè÷åñêîãî ïîâðåæäåíè  ãîëîâíîãî èëè ñïèííîãî ìîçãà ó ïàöèåíòà, ñòðàäàþùåãî èëè
èìåþùåãî ðèñê âîçíèêíîâåíè  óêàçàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè , çàêëþ÷àþùèéñ  â
òîì, ÷òî ïàöèåíòó ââîä ò íåèììóíîñóïðåññèâíûé ñâ çûâàþùèé öèêëîôèëèí öèêëîñïîðèí â
ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå.

3. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì íåèììóíîñóïðåññèâíûé ñâ çûâàþùèé
öèêëîôèëèí öèêëîñïîðèí ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (À):

â êîòîðîé Â îáîçíà÷àåò àìèíîêèñëîòíûé îñòàòîê ôîðìóëû (Â):
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,

â êîòîðîé à îáîçíà÷àåò ñâ çü ñ aAbu-îñòàòêîì â ïîëîæåíèè 2;
b îáîçíà÷àåò ñâ çü ñ îñòàòêîì Ñ â ïîëîæåíèè 4;
Alk îáîçíà÷àåò àëêèëåí ñ ïð ìîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, ñîäåðæàùèé 2-6 àòîìîâ

óãëåðîäà, èëè öèêëîàëêèëåí, ñîäåðæàùèé 3-6 àòîìîâ óãëåðîäà; è
R îáîçíà÷àåò
êàðáîêñèëüíûé èëè àëêèëîêñèêàðáîíèëüíûé ðàäèêàë;
ðàäèêàë -NR1R2,
â êîòîðîì R1 è R2 èìåþò îäèíàêîâûå èëè ðàçëè÷íûå çíà÷åíè  è îáîçíà÷àþò âîäîðîä,

àëêèë, Ñ2-Ñ4àëêåíèë, Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèë, ôåíèë (íåîá çàòåëüíîé çàìåùåííûé ãàëîãåíîì,
àëêîêñèãðóïïîé, àëêîêñèêàðáîíèëîì, àìèíîãðóïïîé, àëêèëàìèíîãðóïïîé èëè
äèàëêèëàìèíîãðóïïîé) èëè áåíçèë, èëè íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé ãåòåðîöèêëèëüíûé
ðàäèêàë, ñîäåðæàùèé 5 èëè 6 êîëüöåâûõ àòîìîâ è 1-3 ãåòåðîàòîìà, èëè

R1 è R2 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóåò íàñûùåííûé èëè
íåíàñûùåííûé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 4-6 êîëüöåâûõ àòîìîâ è íåîá çàòåëüíî
ñîäåðæàùèé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, è íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àëêèëîì, ôåíèëîì èëè áåíçèëîì;

ðàäèêàë ôîðìóëû:
,

â êîòîðîé R1 è R2 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ;
R3 îáîçíà÷àåò âîäîðîä èëè àëêèëüíûé ðàäèêàë; è
n îáîçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 2 äî 4; è
àëêèë îáîçíà÷àåò àëêèë ñ ïð ìîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, ñîäåðæàùèé îò 1 äî 4

àòîìîâ óãëåðîäà;
Ñ îáîçíà÷àåò MeLeu èëè 4-ãèäðîêñè-MeLeu;
è åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
4. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì íåèììóíîñóïðåññèâíûé ñâ çûâàþùèé

öèêëîôèëèí öèêëîñïîðèí ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I):

â êîòîðîé W îáîçíà÷àåò MeBmt, äèãèäðî-MeBmt èëè 8'-ãèäðîêñè-MeBmt;
Õ îáîçíà÷àåò αAbu, Val, Thr, Nva èëè O-ìåòèëòðåîíèí (MeOThr);
R îáîçíà÷àåò Sar èëè (-D)-MeAla;
Y îáîçíà÷àåò MeLeu, γ-ãèäðîêñè-MeLeu, Melle, MeVal, MeThr, MeAla, Me Tyr, MeTyr(O-

PO(OH)2), Mealle èëè MeaThr èëè Pro;
Z îáîçíà÷àåò Val, Leu, N-Alk-Val èëè N-Alk-Leu, ãäå Alk îáîçíà÷àåò Me èëè Me,

çàìåùåííûé âèíèëîì, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ôåíèëîì, èëè ñîäåðæàùèì N, S èëè Î
6-÷ëåííûì ãåòåðîàðèëîì, èëè ôåíèëîì, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ãàëîãåíîì; è

Q îáîçíà÷àåò MeLeu, γ-ãèäðîêñè-MeLeu èëè MeAla;
5. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì íåèììóíîñóïðåññèâíûé ñâ çûâàþùèé

öèêëîôèëèí öèêëîñïîðèí ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñîåäèíåíèå, âûáðàííîå èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé:

à) [äèãèäðî-MeBmt]1-[γ-ãèäðîêñè-MeLeu]4-öèêëîñïîðèí;

á) [MeVal]4-öèêëîñïîðèí;
â) [Melle]4-öèêëîñïîðèí;
ã) [MeThr]4-öèêëîñïîðèí;
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ä) [γ-ãèäðîêñè-MeLeu]4-öèêëîñïîðèí;
å) [Nva]2-[γ-ãèäðîêñè-MeLeu]4-öèêëîñïîðèí;

æ) [γ-ãèäðîêñè-MeLeu]4-[γ-ãèäðîêñè-MeLeu]6-öèêëîñïîðèí;

ç) [MeVal]5-öèêëîñïîðèí;
è) [MeOThr]2-[(D)MeAla]3-[MeVal]5-öèêëîñïîðèí;
ê) [8'-ãèäðîêñè-MeBmt]1-öèêëîñïîðèí;
ë) [MeAla]6-öèêëîñïîðèí;
ì) [DMeAla]3-[MeTyr(OPO(OH)2)]

4-öèêëîñïîðèí;
í) [N-Benzyl-Val]5-öèêëîñïîðèí;
î) [N-5-ôòîðáåíçèë-Val]5-öèêëîñïîðèí;
ï) [N-àëëèë-Val]5-öèêëîñïîðèí;
ð) [N-3-ôåíèëàëëèë-Val]5-öèêëîñïîðèí; èëè
ñ) [Pro]4-öèêëîñïîðèí.
6. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì íåèììóíîñóïðåññèâíûé ñâ çûâàþùèé

öèêëîôèëèí öèêëîñïîðèí ïðåäñòàâë åò ñîáîé [Melle]4-öèêëîñïîðèí èëè [γ-ãèäðîêñè-

MeLeu]4-öèêëîñïîðèí.
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