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ÎÏÈÑÀÍÈÅ
Îáëàñòü òåõíèêè
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâîé îáëàñòè ïîêàçàíèé äë  ïðîèçâîäíûõ

ôåíîêñèóêñóñíîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ çà âêîé íà åâðîïåéñêèé ïàòåíò EP 1095932.
Áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî îïèñàííûå â íåé ñîåäèíåíè  ïîäõîä ò äë  ïîëó÷åíè 
ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  (ïîâûøåííà 
ñîêðàòèòåëüíà  ôóíêöè  ìî÷åâîãî ïóçûð : OAB). Ñîîòâåòñòâåííî ïðåäëîæåí ñïîñîá
ëå÷åíè  ýòîãî óðîëîãè÷åñêîãî ñèíäðîìà ïðè ïîìîùè äàííûõ àêòèâíûõ âåùåñòâ.

Óðîâåíü òåõíèêè
Íàðóøåíèå ôóíêöèè ìî÷åâîãî ïóçûð  OAB ïðåäñòàâë åò ñîáîé øèðîêî

ðàñïðîñòðàíåííûé õðîíè÷åñêèé íåäóã, êîòîðûé ïîðàæàåò ïî ïðèáëèçèòåëüíîé îöåíêå áîëåå
50 ìèëëèîíîâ ÷åëîâåê â ïðîìûøëåííî ðàçâèòûõ ñòðàíàõ. Â ñîîòâåòñòâèè ñ íîâîé
òåðìèíîëîãèåé Ìåæäóíàðîäíîãî îáùåñòâà ïî ïðîáëåìàì äåðæàíè  (International
Continence Society), îïóáëèêîâàííîé â 2002, OAB äèàãíîñòèðóþò ñèìïòîìàòè÷åñêè.
Ñèìïòîìàìè OAB  âë þòñ  èìïåðàòèâíûå íåîòëîæíûå ïîçûâû ê ìî÷åèñïóñêàíèþ ñ
íåîòëîæíûì íåäåðæàíèåì ìî÷è èëè áåç íåãî, ãëàâíûì îáðàçîì, íî íå îá çàòåëüíî â
ñî÷åòàíèè ñ ïîëëàêèóðèåé è íèêòóðèåé. OAB òàêæå õàðàêòåðèçóåòñ  íåïðîèçâîëüíûìè
ñîêðàùåíè ìè äåòðóçîðà, êîòîðûå ëèáî âûçûâàþòñ  ðàçäðàæåíèåì ëèáî ïðîèñõîä ò
ñïîíòàííî. Ðàçëè÷àþò äâà òèïà ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé àêòèâíîñòè äåòðóçîðà: â òîì
ñëó÷àå, êîãäà ïîâûøåííà  ñîêðàòèòåëüíà  àêòèâíîñòü äåòðóçîðà âûçâàíà
íåâðîëîãè÷åñêèìè ïðè÷èíàìè (íàïðèìåð, áîëåçíü Ïàðêèíñîíà, èíñóëüò, íåêîòîðûå ôîðìû
ðàññå ííîãî ñêëåðîçà èëè ïîïåðå÷íûé ñðåç êîñòíîãî ìîçãà), îíà èçâåñòíà êàê
íåéðîãåííà  ïîâûøåííà  ñîêðàòèòåëüíà  àêòèâíîñòü äåòðóçîðà. Åñëè òî÷íà  ïðè÷èíà íå
ìîæåò áûòü óñòàíîâëåíà, òî òàêà  ïîâûøåííà  ñîêðàòèòåëüíà  àêòèâíîñòü äåòðóçîðà
èçâåñòíà êàê èäèîïàòè÷åñêà  ïîâûøåííà  ñîêðàòèòåëüíà  àêòèâíîñòü äåòðóçîðà. OAB
èìååò ñâîþ ñîáñòâåííóþ êëèíè÷åñêóþ êàðòèíó, êîòîðà  îòëè÷àåòñ  îò äðóãèõ çàáîëåâàíèé,
èìåþùèõ ïîõîæèå ñèìïòîìû, è åå íå ñëåäóåò ïóòàòü ñ çàáîëåâàíè ìè òàêîãî òèïà, êàê,
íàïðèìåð, èíôåêöèè íèæíåãî îòäåëà ìî÷åâûõ ïóòåé, óðîòåëèàëüíà  êàðöèíîìà,
çàáîëåâàíè , ñâ çàííûå ñ ìî÷åèñïóñêàíèåì, è ò.ï.

Ìåíåå îáîñíîâàííûå ñïîñîáû ëå÷åíè  âêëþ÷àþò â ñåá  ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà ñ
àíòèìóñêàðèíîâûìè âåùåñòâàìè â êà÷åñòâå àêòèâíîãî âåùåñòâà. Íåêîòîðûå àêòèâíûå
âåùåñòâà ýòîé êàòåãîðèè ìîãóò ïëîõî ïåðåíîñèòüñ  è âûçûâàòü ñóõîñòü âî ðòó âñëåäñòâèå
ñëàáîé ñåëåêòèâíîñòè â îòíîøåíèè ìî÷åâîãî ïóçûð . Ïîáî÷íûå ýôôåêòû òàêîãî òèïà ìîãóò
ñîçäàâàòü îãðàíè÷åíè  äë  òåðàïèè.

Â EP 1095932 îïèñàí ð ä ïðîèçâîäíûõ ôåíîêñèóêñóñíîé êèñëîòû èç ñåðèè
êàòåõîëàìèíîâ. Ýòè ñîåäèíåíè  èìåþò áîêîâóþ öåïü, íàïîìèíàþùóþ íîðàäðåíàëèí, çà
èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî íå òîëüêî ãèäðîêñèëüíà  ãðóïïà áåíçèëà, à òàêæå ãîìîáåíçèëüíà 
àìèíîãðóïïà ñâ çàíà ñ àññèììåòðè÷íûì àòîìîì óãëåðîäà. Ñ÷èòàåòñ , ÷òî îïèñàííûå òàì
ñîåäèíåíè  îêàçûâàþò ïîëîæèòåëüíûé ýôôåêò ïðè ëå÷åíèè íåäåðæàíè  ìî÷è. Â îïèñàíèè
îòñóòñòâóþò ñâåäåíè , êàñàþùèåñ  äåéñòâè  ýòèõ âåùåñòâ, ñâ çàííîãî ñ ëå÷åíèåì
ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé ôóíêöèè ìî÷åâîãî ïóçûð .

Áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî ýòè ñîåäèíåíè  òàêæå ïîäõîä ò äë  ëå÷åíè  óðîëîãè÷åñêîãî
ôåíîìåíà ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé ôóíêöèè ìî÷åâîãî ïóçûð .

Ðàñêðûòèå èçîáðåòåíè 
1. Îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ëåêàðñòâåííûì ñðåäñòâàì äë  ëå÷åíè 

ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé ôóíêöèè ìî÷åâîãî ïóçûð .
Åùå îäíèì îáúåêòîì èçîáðåòåíè   âë åòñ  íîâîå òåðàïåâòè÷åñêîå ñðåäñòâî äë 

ëå÷åíè  ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð .
Äàííîå èçîáðåòåíèå äîïîëíèòåëüíî îòíîñèòñ  ê íîâîìó

ìåäèöèíñêîìó/ôàðìàöåâòè÷åñêîìó ïðèìåíåíèþ ïðîèçâîäíûõ ôåíîêñèóêñóñíîé êèñëîòû èç
ãðóïïû êàòåõîëàìèíîâ.

Åùå îäíîé çàäà÷åé äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  óëó÷øåíèå êà÷åñòâà æèçíè ëþäåé,
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ñòðàäàþùèõ óðîëîãè÷åñêèìè çàáîëåâàíè ìè, äèñôóíêöèåé èëè ãèïåðàêòèâíîñòüþ, â
÷àñòíîñòè ëþäåé ñ ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé àêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , ñ
èñïîëüçîâàíèåì ïðîèçâîäíûõ ôåíîêñèóêñóñíîé êèñëîòû èç ãðóïïû êàòåõîëàìèíîâ.

Åùå îäíèì îáúåêòîì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà,
êîòîðûå îêàçûâàþò ñïåöèôè÷åñêîå ëå÷åáíîå âîçäåéñòâèå íà ñîîòâåòñòâóþùóþ
ôèçèîëîãè÷åñêóþ äèñôóíêöèþ áåç íåæåëàòåëüíûõ ïîáî÷íûõ ýôôåêòîâ, êîòîðûå óõóäøàþò
êà÷åñòâî æèçíè ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ ýòîé äèñôóíêöèåé.

2. Ïîäðîáíîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ ïðîèçâîäíûõ ôåíîêñèóêñóñíîé

êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ EP 1095932 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè 
ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé àêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  è ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè
äë  ëå÷åíè  ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé àêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð , ñîäåðæàùåé â
êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà ïðîèçâîäíîå ôåíîêñèóêñóñíîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ
EP 1095932. Â ñîîòâåòñòâèè ñ EP 1095932 ñîåäèíåíè , ëåæàùèå â îñíîâå ïðèìåíåíè  è
ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè ñîãëàñíî äàííîìó èçîáðåòåíèþ,  âë þòñ  àãîíèñòàìè áåòà-3-
àäðåíîðåöåïòîðîâ. Äàííûå âåùåñòâà ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû, â ÷àñòíîñòè, äë  ëå÷åíè 
íåéðîãåííîé ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð , íåéðîãåííîé ãèïåðàêòèâíîñòè äåòðóçîðà, à
òàêæå äë  ëå÷åíè  èäèîïàòè÷åñêîé ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  è èäèîïàòè÷åñêîé
ãèïåðàêòèâíîñòè äåòðóçîðà.

Ñîåäèíåíè , ëåæàùèå â îñíîâå ïðèìåíåíè  è ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè ïî äàííîìó
èçîáðåòåíèþ, ïðåäñòàâëåíû ñëåäóþùåé îáùåé ôîðìóëîé I:

Ôîðìóëà I:

ãäå X ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R èëè S, ïðåäïî÷òèòåëüíî S
êîíôèãóðàöèè,

Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R èëè S, ïðåäïî÷òèòåëüíî R
êîíôèãóðàöèè,

äâà ñòåðåîöåíòðà X è Y ïðåäïî÷òèòåëüíî íàõîä òñ  â ïðîòèâîïîëîæíûõ êîíôèãóðàöè õ,
ò.å. (R;S) èëè (S;R);

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó, C1-C6-àëêîêñèãðóïïó,
àðèë-C1-C6-àëêîêñèãðóïïó, ïåðâè÷íóþ àìèíîãðóïïó èëè ìîíî- èëè
äè(C1-C6-àëêèë)àìèíîãðóïïó;

îäíà èç ãðóïï R2 è R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, ïðåäïî÷òèòåëüíî R2, äðóãà 
ãðóïïà ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, àòîì ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëüíóþ ãðóïïó,
òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó èëè C1-C6-àëêîêñèãðóïïó;

R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó
ãàëî(C1-C6-àëêèë), ãèäðîêñèãðóïïó, C1-C6-àëêîêñèãðóïïó,
àðèë-C1-C6-àëêîêñèãðóïïó, C1-C6-àëêîêñèãðóïïó, öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àìèíîãðóïïó,
ìîíî- èëè äè(C1-C6-àëêèë)àìèíîãðóïïó, êàðáàìîèëüíóþ ãðóïïó, ìîíî- èëè
äè(C1-C6-àëêèë)êàðáàìîèëüíóþ ãðóïïó èëè R4 ñîîòâåòñòâóåò ãðóïïå -NHCOR5, ãäå R5
ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-C6-àëêèëüíóþ ãðóïïó; èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè
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ïðèåìëåìóþ ñîëü.
Â îïèñàíèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  òåðìèíû îïðåäåëåíû ñëåäóþùèì îáðàçîì:
Àòîì ãàëîãåíà: ôòîð (F), õëîð (Cl), áðîì (Br) èëè èîä (I);
C1-C6-àëêèë: ðàçâåòâëåííà  èëè íåðàçâåòâëåííà  àëêèëüíà  ãðóïïà ñ 1-6 àòîìàìè

óãëåðîäà, òàêà  êàê ìåòèëüíà , ýòèëüíà , ïðîïèëüíà , èçîïðîïèëüíà , áóòèëüíà ,
èçîáóòèëüíà, âòîð-áóòèëüíà , òðåò-áóòèëüíà , ïåíòèëüíà , èçîïåíòèëüíà , ãåêñèëüíà  è
ò.ä.;

C1-C6-àëêîêñè: ðàçâåòâëåííà  èëè íåðàçâåòâëåííà  àëêîêñèãðóïïà ñ 1-6 àòîìàìè
óãëåðîäà, ìåòîêñè, ýòîêñè, ïðîïîêñè, èçîïðîïîêñè, áóòîêñè, èçîáóòîêñè, âòîð-áóòîêñè,
òðåò-áóòîêñè, ïåíòîêñè, èçîïåíòîêñè, ãåêñîêñè è ò.ä.;

àðèë: ôåíèë, íàôòèë;
ìîíî- èëè äè(C1-C6-àëêèë)àìèíîãðóïïà: îçíà÷àåò àìèíîãðóïïó ñ îäíîé èëè äâóì 

èäåíòè÷íûìè èëè ðàçëè÷íûìè C1-C6-àëêèëüíûìè ãðóïïàìè;
ìîíî- èëè äè(C1-C6-àëêèë)êàðáàìîèëüíà  ãðóïïà: îçíà÷àåò êàðáàìîèëüíóþ ãðóïïó ñ

îäíîé èëè äâóì  èäåíòè÷íûìè èëè ðàçëè÷íûìè Ñ1-C6-àëêèëüíûìè ãðóïïàìè ó
ôóíêöèîíàëüíîãî N àòîìà.

Ñïîñîáû ïîëó÷åíè  âûøåóêàçàííûõ ñîåäèíåíèé îïèñàíû â EP 1095932. Àíàëîãè÷íûå
ñïîñîáû ïîëó÷åíè  ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû äë  ñèíòåçà òðèôòîðìåòèëüíûõ
ïðîèçâîäíûõ.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè  âë þòñ  ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû I
ãäå X ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà S êîíôèãóðàöèè,
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R êîíôèãóðàöèè,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó, C1-C3-àëêîêñèãðóïïó, àðèë-C1-C3-àëêîêñèãðóïïó;
îäíà èç ãðóïï R2 è R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, ïðåäïî÷òèòåëüíî R2, äðóãà 

ãðóïïà ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C3-àëêèëüíóþ ãðóïïó;
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C3-àëêèëüíóþ ãðóïïó;
èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
Â îáúåìå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ñîåäèíåíè 

îáùåé ôîðìóëû II èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
Ôîðìóëà II:

ãäå X ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R èëè S; ïðåäïî÷òèòåëüíî S
êîíôèãóðàöèè,

Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R èëè S, ïðåäïî÷òèòåëüíî R
êîíôèãóðàöèè,

äâà ñòåðåîöåíòðà ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë þò ñîáîé ïðîòèâîïîëîæíûå
êîíôèãóðàöèè, ò.å. (R;S) èëè (S;R);

R îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó, ìåòîêñè- èëè ýòîêñèãðóïïó, ïðåäïî÷òèòåëüíî
ãèäðîêñèãðóïïó èëè ýòîêñèãðóïïó.

Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ñîåäèíåíè 
- (-)-ýòèë 2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-

2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò è
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- (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-
äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà.

Ïðèìåíåíèå è ïîëó÷åíèå êîìïîçèöèè ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñ
íåéòðàëüíûìè ñîåäèíåíè ìè, à òàêæå ñ êèñëîòíî-àääèòèâíîé ñîëüþ èëè ñîëüâàòîì.
Ïðèìåðàìè òàêèõ ñîëåé  âë þòñ  ñîëè ñ íåîðãàíè÷åñêèìè êèñëîòàìè, òàêèìè êàê ñîë íà 
êèñëîòà, áðîìèñòûé âîäîðîä, ñåðíà  êèñëîòà, ôîñôîðíà  êèñëîòà èëè îðãàíè÷åñêèìè
êèñëîòàìè, òàêèìè êàê óêñóñíà  êèñëîòà, ëèìîííà  êèñëîòà, âèííà  êèñëîòà,  áëî÷íà 
êèñëîòà,  íòàðíà  êèñëîòà, ôóìàðîâà  êèñëîòà, ï-òîëóîëñóëüôîíîâà  êèñëîòà,
áåíçîëñóëüôîíîâà  êèñëîòà, ìåòàíñóëüôîíîâà  êèñëîòà, ìîëî÷íà  êèñëîòà, àñêîðáèíîâà 
êèñëîòà, è ò.ä. Äàííûå ñîëè ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç íåéòðàëüíûõ ñîåäèíåíèé èçâåñòíûìè
ñïîñîáàìè.

Â êàæäîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíîé ôîðìîé ñîëè  âë åòñ  ãèäðîõëîðèä. Â ñâ çè ñ ýòèì,
â ÷àñòíîñòè, ìîæåò áûòü óïîì íóòà ìåæäóíàðîäíà  ïóáëèêàöè  WO 2003024916, è ññûëêà
äàíà ñïåöèàëüíî íà íåå. Èç óïîì íóòûõ âûøå ñîëåé ñîåäèíåíèå (-)-ýòèë 2-[4-(2-
{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]
àöåòàò ãèäðîõëîðèä, îïèñàííûé â WO 2003024916,  âë åòñ  îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûì â
îáúåìå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Ñîåäèíåíè , îõàðàêòåðèçîâàííûå ôîðìóëîé I èëè II,  âë þòñ  ÷àñòüþ
ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè èëè ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äàííûì èçîáðåòåíèåì ïîâûøåííóþ ñîêðàòèòåëüíóþ àêòèâíîñòü
ìî÷åâîãî ïóçûð  ëå÷àò ïóòåì ââåäåíè  îäíîãî èç ñîåäèíåíèé, ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
êîìïîçèöèé èëè ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ.

Ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ ìîæíî ââîäèòü ïåðîðàëüíûì,
èíãàë öèîííûì, âíóòðèâåííûì èëè ÷ðåñêîæíûì ïóòåì, èëè â âèäå ñóïïîçèòîðè .
Ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ïåðîðàëüíîå ââåäåíèå.

Äë  îïðåäåëåíè  îïòèìàëüíîé äîçû àêòèâíîãî âåùåñòâà äë  ïðèìåíåíè  è ïîëó÷åíè 
êîìïîçèöèè ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ âî âíèìàíèå äîëæíû áûòü ïðèí òû ðàçëè÷íûå
ïàðàìåòðû, òàêèå êàê âîçðàñò ïàöèåíòà è ìàññà òåëà, è ïðèðîäà è ñòàäè  çàáîëåâàíè ,
íàïðèìåð.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  äîçà äë  ëþäåé ñîñòàâë åò îò 0,001 ìã äî 1 ã â äåíü,
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 10 ìã äî 500 ìã.

Â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ ìîæåò áûòü äîñòàòî÷íîé ìåíüøà  äîçà, òîãäà êàê â äðóãèõ ñëó÷à õ
ìîæåò áûòü íåîáõîäèìûì ãîðàçäî áîëüøåå êîëè÷åñòâî.

Ñóììàðíóþ äíåâíóþ äîçó ìîæíî ââîäèòü êàê åäèíè÷íóþ äîçó èëè íåñêîëüêèìè äîçàìè
íà ïðîò æåíèè äí  â çàâèñèìîñòè îò ñõåìû ëå÷åíè . Ñõåìà ëå÷åíè  òàêæå ìîæåò
ïðåäóñìàòðèâàòü èíòåðâàëû ìåæäó äîçàìè áîëåå îäíîãî äí .

Äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  ïðèãîäíû ðàçëè÷íûå ôàðìàöåâòè÷åñêèå ïðåïàðàòû, òàêèå
êàê òâåðäûå, æèäêèå, ïîðîøêîîáðàçíûå ôîðìû, òàáëåòêè, òàáëåòêè ñ ñàõàðíûì ïîêðûòèåì,
êàïñóëû, òàáëåòêè ñ ïîêðûòèåì, ãðàíóëû, ñóñïåíçèè, ðàñòâîðû, ñèðîïû, òàáëåòêè äë 
ïîäú çû÷íîãî ïðèìåíåíè  èëè äðóãèå ôîðìû.

Ïîðîøêîîáðàçíà  ôîðìà ìîæåò áûòü ïîëó÷åíà, íàïðèìåð, èçìåëü÷åíèåì ÷àñòèö
àêòèâíîãî âåùåñòâà äî íóæíîãî ðàçìåðà. Ðàçáàâëåííûå ïîðîøêè ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû
ìåëêèì èçìåëü÷åíèåì ïîðîøêîîáðàçíîãî àêòèâíîãî âåùåñòâà ñ íåòîêñè÷åñêèì íîñèòåëåì,
òàêèì êàê ëàêòîçà, è ïîëó÷åíèåì ïîðîøêà èç ýòîé ñìåñè. Äðóãèìè ïîäõîä ùèìè
âåùåñòâàìè äë  íîñèòåëåé  âë þòñ  äðóãèå óãëåâîäû, òàêèå êàê êðàõìàë èëè ìàííèò. Ýòè
ïîðîøêè íåîá çàòåëüíî ìîãóò ñîäåðæàòü âêóñîâûå äîáàâêè, êîíñåðâàíòû, äèñïåðãèðóþùèå
âåùåñòâà, êðàñèòåëè è äðóãèå ôàðìàöåâòè÷åñêèå ýêñöèïèåíòû.

Êàïñóëû ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç ïîðîøêà óïîì íóòîãî âûøå òèïà èëè äðóãèõ
ïîðîøêîîáðàçíûõ âåùåñòâ, êîòîðûå çàêëþ÷àþò â êàïñóëó, ïðåäïî÷òèòåëüíî æåëàòèíîâóþ
êàïñóëó, ïîñëå ÷åãî êàïñóëó ãåðìåòè÷íî çàêóïîðèâàþò.

Â êàïñóëó òàêæå ìîæíî ââîäèòü ñìàçûâàþùèå âåùåñòâà, èçâåñòíûå èç óðîâí  òåõíèêè,
èëè èñïîëüçîâàòü èõ äë  ãåðìåòèçàöèè äâóõ îòäåëîâ êàïñóëû. Ýôôåêòèâíîñòü êàïñóëû ïðè
ïåðîðàëüíîì ïðèåìå ìîæåò áûòü óâåëè÷åíà äîáàâëåíèåì äåçèíòåãðèðóþùèõ âåùåñòâ
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(ðàçðûõëèòåëåé) èëè ñîëþáèëèçàòîðîâ, òàêèõ êàê êàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà,
êàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà êàëüöè , íèçêîçàìåùåííà  ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà, êàðáîíàò
êàëüöè , êàðáîíàò íàòðè  è äðóãèå âåùåñòâà. Àêòèâíîå âåùåñòâî ìîæåò íàõîäèòüñ  â
êàïñóëå íå òîëüêî êàê òâåðäîå âåùåñòâî, íî è â ñóñïåíçèè, íàïðèìåð, â ðàñòèòåëüíîì
ìàñëå, ïîëèýòèëåíãëèêîëå, ãëèöåðèíå, ñ èñïîëüçîâàíèåì ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûõ âåùåñòâ,
è ò.ä.

Òàáëåòêè ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïðåññîâàíèåì ïîðîøêîîáðàçíîé ñìåñè è çàòåì
ïðåîáðàçîâàíèåì, íàïðèìåð, â ôîðìó ãðàíóë. Òàáëåòêè ìîãóò ñîäåðæàòü ðàçëè÷íûå
ýêñöèïèåíòû, òàêèå êàê êðàõìàëû, ëàêòîçó, ñàõàðîçó, ãëþêîçó (íàïðèìåð, âàãèíàëüíûå
òàáëåòêè), õëîðèä íàòðè , ìî÷åâèíó äë  òàáëåòîê äë  ðàñòâîðåíè  èëè èíúåöèðîâàíè ,
àìèëîçó, ðàçëè÷íûå âèäû öåëëþëîçû, îïèñàííûå âûøå, è òàê äàëåå. Ãëèöåðèí èëè
êðàõìàë ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû, íàïðèìåð, â êà÷åñòâå âåùåñòâ, ñîõðàí þùèõ âëàãó.

Êðàõìàë, àëüãèíîâà  êèñëîòà, àëüãèíàò êàëüöè , ïåêòèíîâà  êèñëîòà, ïîðîøêîîáðàçíûé
àãàð-àãàð, ôîðìàëüäåãèäíûé æåëàòèí, êàðáîíàò êàëüöè , áèêàðáîíàò íàòðè , ïåðîêñèä
ìàãíè  è àìèëîçà ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû, íàïðèìåð, â êà÷åñòâå äåçèíòåãðèðóþùèõ
âåùåñòâ.

Â êà÷åñòâå àíòèäåçèíòåãðèðóþùèõ âåùåñòâ èëè àãåíòîâ, çàìåäë þùèõ ðàñòâîðåíèå,
ìîæíî èñïîëüçîâàòü, íàïðèìåð, ñàõàðîçó, ñòåàðèí, òâåðäûé ïàðàôèí (ïðåäïî÷òèòåëüíî ñ
òåìïåðàòóðîé ïëàâëåíè  â èíòåðâàëå 50-52°C); ìàñëî êàêàî è ãèäðîãåíèçèðîâàííûå æèðû.

Ïîäõîä ùèå óñêîðèòåëè ïîãëîùåíè  âêëþ÷àþò, ñðåäè ïðî÷åãî, ÷åòâåðòè÷íûå
àììîíèéíûå ñîåäèíåíè , ëàóðèëñóëüôàò íàòðè  è ñàïîíèíû.

Â êà÷åñòâå ðàñïðåäåëèòåë  ñâ çóþùåãî ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí ïðîñòîé ýôèð,
íàïðèìåð, êîãäà àãåíò, èñïîëüçóåìûé äë  ïîâûøåíè  ãèäðîôèëüíîñòè èëè äîáàâêà äë 
óñêîðåíè  ðàñïàäà, ìîæåò ïðåäñòàâë òü ñîáîé öåòèëîâûé ñïèðò, ãëèöåðîëìîíîñòåàðàò,
êðàõìàë, ëàêòîçó è óâëàæí þùèå âåùåñòâà (íàïðèìåð, àýðîçîëü-OT, Pluronics, Tweens) è
ïîäîáíûå.

Â êà÷åñòâå äîïîëíèòåëüíûõ ýêñöèïèåíòîâ ãëàâíûì îáðàçîì ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû
ñëåäóþùèå âåùåñòâà: +Àýðîñèë, Àýðîçîëü-OT ýòèëöåëëþëîçà, Àìáåðëèò-ñìîëà, XE-88,
Amijel, Àìèñòåðîë, àìèëîçà, Àâèöåë-ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà, áåíòîíèò, ñóëüôàò
êàëüöè , Êàðáîâàêñ 4000 è 6000, êàððàãåí, ãèäðèðîâàííîå êàñòîðîâîå ìàñëî, öåëëþëîçà,
ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà, äåêñòðàí, äåêñòðèí, ôàðìàöåâòè÷åñêà  îñíîâà äë 
òàáëåòîê, êàîëèí, âûñóøåííà  ðàñïûëåíèåì ëàêòîçà (USP), ëàêòîñèë, ñòåàðàò ìàãíè ,
ìàííèò, ãðàíóëèðîâàííûé ìàííèò N. F. Ìåòèëöåëëþëîçà, Ìèãëèîë 812 íåéòðàëüíîå ìàñëî,
ìîëî÷íûé ïîðîøîê, ëàêòîçà, «nal-tab», íåïîë-àìèëîçà, êðèñòàëëè÷åñêèé ñîðáèò Pöfizer,
ïëàñäîí, ïîëèýòèëåíãëèêîëè, ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, Ïðåöèðîë, êîïûòíûé æèð
(ãèäðîãåíèçèðîâàííûé), ì ãêà  îñíîâà äë  òàáëåòîê, ñèëèêîí, ñòàáèëèí, Sta-rx 1500,
ñèëîèä, îñíîâà äë  òàáëåòîê Âàëäõîôà (Waldhof), òàáëåòòîë, öåòèëàò è ñòåàðàò òàëüêà
(talcum cetylatum and stearatum), ìåòàëëè÷åñêèå ìûëà Òåãî (Tego), ôðóêòîçà è òèëîçà.
Îñîáåííî ïîäõîä ò òàáëåòèðóþùèé ýêñöèïèåíò K (M25), à òàêæå ñîîòâåòñòâóþùèå
òðåáîâàíè ì ñëåäóþùèõ ôàðìàêîïåé: DAB, Ph, Eur, BP è NF.

Òàêæå ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû äðóãèå ýêñöèïèåíòû, èçâåñòíûå èç óðîâí  òåõíèêè.
Òàáëåòêè ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû, íàïðèìåð, ïð ìûì ïðåññîâàíèåì. Òàêæå ìîæíî

ïîëó÷àòü äðóãèå ïðåïàðàòû äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè , òàêèå êàê ðàñòâîðû, ñèðîïû,
ýëèêñèðû è ò.ä. Ïðè íåîáõîäèìîñòè ñîåäèíåíèå ìîæåò áûòü çàêëþ÷åíî â ìèêðîêàïñóëó.

Ïàðåíòåðàëüíîå ââåäåíèå ìîæíî îñóùåñòâë òü ðàñòâîðåíèåì ñîåäèíåíè  â æèäêîñòè è
ââåäåíèåì ïîäêîæíî, âíóòðèìûøå÷íî èëè âíóòðèâåííî ñ ïîìîùüþ èíúåêöèè. Ïîäõîä ùèå
ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, âîäó èëè ìàñë íóþ ñðåäó.

Äë  ïîëó÷åíè  ñóïïîçèòîðèåâ, íàïðèìåð âàãèíàëüíûõ ñóïïîçèòîðèåâ, ñîåäèíåíè  ìîãóò
áûòü ñîñòàâëåíû â ëåêàðñòâåííóþ ôîðìó ñ âåùåñòâàìè ñ íèçêîé òåìïåðàòóðîé ïëàâëåíè 
è âîäîðàñòâîðèìûìè èëè âîäîíåðàñòâîðèìûìè, òàêèìè êàê ïîëèýòèëåíãëèêîëü, êîêîñîâîå
ìàñëî, âûñøèå ñëîæíûå ýôèðû (íàïðèìåð, ìåðèñòèë, ïàëüìèòàò) èëè èõ ñìåñè.

Äë  ïîëó÷åíè  ïðåïàðàòîâ äë  ÷ðåñêîæíîãî ââåäåíè  ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû ìàçè,
êðåìû èëè ïëàñòûðè.
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Êðàòêîå îïèñàíèå ÷åðòåæåé
Íà Ôèã.1 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 

ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-
äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèäà (Ñîåäèíåíèå 1) íà èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  ó
íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ ñ ãèïåðàêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé
PGE2, ÷åðåç 1 ÷àñ ïîñëå ââåäåíè . Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåí èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  (%
îò èñõîäíîãî), è ïî îñè àáñöèññ îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ.
Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.2 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  ó íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ ñ
ãèïåðàêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé PGE2, ÷åðåç 2 ÷àñà ïîñëå ââåäåíè .
Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåí èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  (% îò èñõîäíîãî), è ïî îñè àáñöèññ
îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò
çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.3 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  ó íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ ñ
ãèïåðàêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé PGE2, ÷åðåç 4 ÷àñà ïîñëå ââåäåíè .
Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåí èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  (% îò èñõîäíîãî), è ïî îñè àáñöèññ
îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò
çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.4 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  ó íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ ñ
ãèïåðàêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé PGE2, ÷åðåç 1 ÷àñ ïîñëå ââåäåíè .
Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåí îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  (% îò èñõîäíîãî), è ïî îñè àáñöèññ
îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò
çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.5 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  ó íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ ñ
ãèïåðàêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé PGE2, ÷åðåç 2 ÷àñà ïîñëå ââåäåíè .
Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåí îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  (% îò èñõîäíîãî), è ïî îñè àáñöèññ
îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò
çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.6 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  ó íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ ñ
ãèïåðàêòèâíîñòüþ ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé PGE2, ÷åðåç 4 ÷àñà ïîñëå ââåäåíè .
Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåí îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  (% îò èñõîäíîãî), è ïî îñè àáñöèññ
îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò
çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.7 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà ÷àñòîòó ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó
íàïîëíåíè  íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé ïîâðåæäåíèåì
ñïèííîãî ìîçãà. Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåíà ÷àñòîòà ñàìîïðîèçâîëüíûõ ñîêðàùåíèé (% îò
èñõîäíîãî), à ïî îñè àáñöèññ îòëîæåíû òèïû ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ.

Íà Ôèã.8 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà àìïëèòóäó ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â
ôàçó íàïîëíåíè  íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  ñ ÷àñòè÷íîé îáñòðóêöèåé
íèæíèõ ìî÷åâûõ ïóòåé. Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåíà àìïëèòóäà ñàìîïðîèçâîëüíûõ
ñîêðàùåíèé (% îò èñõîäíîãî), à ïî îñè àáñöèññ îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã)
ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû
ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.9 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà ÷àñòîòó ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó
íàïîëíåíè  íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  ñ ÷àñòè÷íîé îáñòðóêöèåé íèæíèõ
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ìî÷åâûõ ïóòåé. Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåíà ÷àñòîòà ñàìîïðîèçâîëüíûõ ñîêðàùåíèé (% îò
èñõîäíîãî), à ïî îñè àáñöèññ îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã) ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê
* íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íà Ôèã.10 ïîêàçàí ãðàôèê, èëëþñòðèðóþùèé äåéñòâèå âíóòðèæåëóäî÷íîãî ââåäåíè 
Ñîåäèíåíè  1 íà äàâëåíèå ìî÷åèñïóñêàíè  ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè 
ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó íàïîëíåíè  íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  ñ
÷àñòè÷íîé îáñòðóêöèåé íèæíèõ ìî÷åâûõ ïóòåé. Ïî îñè îðäèíàò îòëîæåíî äàâëåíèå
ìî÷åèñïóñêàíè  (% îò èñõîäíîãî), à ïî îñè àáñöèññ îòëîæåíû òèïû è äîçû (ìã/êã)
ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ. Çíàê * íà ãðàôèêå ïîêàçûâàåò çíà÷èìîå îòëè÷èå îò ãðóïïû
ïëàöåáî ïðè p<0,05.

Íàèëó÷øèé ñïîñîá îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
Äåéñòâèå (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}

ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû, àêòèâíîãî ìåòàáîëèòà (-)-ýòèë-2-[4-(2-
{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]
àöåòàòà, íîâîãî áåòà-3-àãîíèñòà íà èçîëèðîâàííûé äåòðóçîð îáåçü í è ìî÷åâîé ïóçûðü
êðûñ.

Ïðèâåäåííûå ýêñïåðèìåíòû äåìîíñòðèðóþò äåéñòâèå (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-
(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû íà
èçîëèðîâàííûé äåòðóçîð îáåçü í è ìî÷åâîé ïóçûðü êðûñ.

Ïðèìåð 1
Äåéñòâè  íà òîíóñ èçîëèðîâàííîãî äåòðóçîðà îáåçü íû
Ñïîñîá
Äåòðóçîð ìàêàê öèíîìîëãóñ (îáîèõ ïîëîâ) èçîëèðîâàëè è èññåêàëè. Òàêæå áûëè

ïðèãîòîâëåíû ïðåïàðàòû òðàõåè, ïðåäñåðäè  è ìî÷åèñïóñêàòåëüíîãî êàíàëà. Çàòåì
èçó÷àëè äåéñòâèå (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]
àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû íà òîíóñ ïðåïàðàòà äåòðóçîðà. Òàêæå
èññëåäîâàëè òîíè÷åñêèå ñîêðàùåíè  ïðåïàðàòîâ òðàõåè, èíäóöèðîâàííûõ êàðáàõîëîì,
÷àñòîòó ñîêðàùåíèé ïðåïàðàòîâ ïðåäñåðäèé è òîíè÷åñêèå ñîêðàùåíè  ïðåïàðàòîâ
ìî÷åèñïóñêàòåëüíîãî êàíàëà, èíäóöèðîâàííûõ ýíäîòåëèíîì-1, ñ èñïîëüçîâàíèåì ìåòîäà
Ìàãíóñà (Magnus).

Ðåçóëüòàòû
(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-Ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-

äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà, à òàêæå èçîïðîòåðåíîë ñíèæàþò òîíóñ èçîëèðîâàííîãî
äåòðóçîðà îáåçü íû. Çíà÷åíè  EC50 ýòèõ äâóõ âåùåñòâ ñîñòàâë ëè 8,2×10-7 M è 1,9×10-7 M
ñîîòâåòñòâåííî. Íå íàáëþäàëîñü çíà÷èòåëüíîãî îñëàáëåíè  ïðè èñïîëüçîâàíèè äâóõ
àíòèìóñêàðèíîâûõ àêòèâíûõ âåùåñòâ ïðîïèâåðèíà èëè îêñèáóòèíèíà. Èçîïðîòåðåíîë
óìåíüøàë òîíè÷åñêîå ñîêðàùåíèå èçîëèðîâàííîé òðàõåè, èíäóöèðîâàííîå êàðáàõîëîì
(ôóíêöè , ñòèìóëèðóåìà  áåòà 2-AR), è óâåëè÷èâàë ÷àñòîòó ñîêðàùåíèé èçîëèðîâàííîãî
ïðåäñåðäè  (ôóíêöè , ñòèìóëèðóåìà  áåòà 1-AR), â êàæäîì ñëó÷àå çàâèñèìûì îò
êîíöåíòðàöèè îáðàçîì. (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-Ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-
ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà äåìîíñòðèðîâàëà ìåíüøèé
ýôôåêò â îòíîøåíèè òðàõåè è ïðåäñåðäè . Èçáèðàòåëüíîñòü â îòíîøåíèè äåòðóçîðà (-)-2-
[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-
äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû áûëà ïðèìåðíî â 1200 ðàç âûøå (ïî ñðàâíåíèþ ñ
òðàõååé) è â 80 ðàç âûøå (ïî ñðàâíåíèþ ñ ïðåäñåðäèåì). (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-
Ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíà 
êèñëîòà íå îêàçûâàëà äåéñòâè  íà òîíè÷åñêîå ñîêðàùåíèå èçîëèðîâàííîé óðåòðû,
èíäóöèðîâàííîå ýíäîòåëèíîì-1.

Ïðèìåð 2
Ýôôåêòû íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé

ïðîñòàãëàíäèíîì (PG) E2

Ñïîñîá
Êðûñ àíåñòåçèðîâàëè ôåíîáàðáèòàëîì íàòðè . Êàæäóþ êàíþëþ èìïëàíòèðîâàëè â
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ìî÷åâîé ïóçûðü è æåëóäîê, ïðîâîäèëè ïîä êîæåé, çàêðåïë ëè íà çàäíåé ñòîðîíå øåè è
çàêðûâàëè. ×åðåç ñåìü äíåé ïîñëå èìïëàíòàöèè êàíþëè îïðåäåë ëè öèñòîìåòðîãðàììó
ñâîáîäíî ïåðåäâèãàþùèõñ , íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ. Ôèçèîëîãè÷åñêèé ðàñòâîð
íåïðåðûâíî ââîäèëè ïî êàïë ì â ìî÷åâîé ïóçûðü ñî ñêîðîñòüþ 6 ìë/÷àñ è ïîñëå
ñòàáèëèçàöèè öèòîìåðè÷åñêèõ ïàðàìåòðîâ, â ìî÷åâîé ïóçûðü âìåñòî ôèçèîëîãè÷åñêîãî
ðàñòâîðà íåïðåðûâíî ââîäèëè ïî êàïë ì ôèçèîëîãè÷åñêèé ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé PGE2

(60 íìîëü/ë). Ïîñëå ñòàáèëüíîãî óìåíüøåíè  èíòåðâàëà ìî÷åèñïóñêàíè , óñòàíîâèâøåãîñ 
â ýòèõ óñëîâè õ, âíóòðèæåëóäî÷íî ââîäèëè ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä (0
(ïëàöåáî), 0,1, 1 èëè 10 ìã/êã êàê äîçû ñâîáîäíîãî âåùåñòâà). Öèòîìåòðè÷åñêèå
ïàðàìåòðû èçìåð ëè â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ ïîñëå ââåäåíè  è âûðàæàëè â ïðîöåíòàõ îò
ïîêàçàòåëåé äî ââåäåíè  (0 ÷àñîâ).

Ðåçóëüòàòû
Ââåäåíèå â ìî÷åâîé ïóçûðü PGE2 âûçâàëî óìåíüøåíèå èíòåðâàëà ìî÷åèñïóñêàíè  è

ïîâûøåíèå îáúåìà ìî÷åèñïóñêàíè . Ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä
óäëèí ë èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè  è ñíèæàë îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  äîçîçàâèñèìûì
îáðàçîì íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  ó êðûñ, èíäóöèðîâàííîé PGE2 (Ôèã.
1-6).

Ïðèìåð 3
Ýôôåêòû íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé ïîâðåæäåíèåì

ñïèííîãî ìîçãà
Ñïîñîá
Àíåñòåçèðîâàííûì ýôèðîì êðûñàì ïðîâîäèëè îïåðàöèè íà ñïèííîì ìîçãå íà óðîâíå

Th9-Th10. Êàæäîé êðûñå â.ì. ââîäèëè àìèêàöèí 10 ìã/ìûøü, â òå÷åíèå 7 äíåé, è
ðåãóë öèþ ìî÷åèñïóñêàíè  îñóùåñòâë ëè 2 ðàçà â äåíü â òå÷åíèå 2 íåäåëü äë 
ïðîôèëàêòèêè ÷ðåçìåðíîãî ðàñò æåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð . Ïðèìåðíî ÷åðåç 6 íåäåëü ïîñëå
îïåðàöèè íà ñïèííîì ìîçãå êðûñ àíåñòåçèðîâàëè ôåíîáàðáèòàëîì íàòðè  è êàæäóþ
êàíþëþ (PE-50: Nihon Becton Dickinson) èìïëàíòèðîâàëè â ìî÷åâîé ïóçûðü è æåëóäîê,
ïðîâîäèëè ïîä êîæåé, çàêðåïë ëè íà çàäíåé ñòîðîíå øåè è çàêðûâàëè. ×åðåç ñåìü äíåé
ïîñëå èìïëàíòàöèè êàíþëè âûïîëí ëè öèòîìåòðîãðàììó. Ôèçèîëîãè÷åñêèé ðàñòâîð
ââîäèëè ïî êàïë ì â ìî÷åâîé ïóçûðü ñî ñêîðîñòüþ 12 ìë/÷àñ. Ââåäåíèå ôèçèîëîãè÷åñêîãî
ðàñòâîðà îñòàíàâëèâàëè ïðè êàæäîì ìî÷åèñïóñêàíèè. Ïîñëå óñòàíîâëåíè  ñòàáèëüíîãî
ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó íàïîëíåíè 
âíóòðèæåëóäî÷íî ââîäèëè ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-
ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä (0 (ïëàöåáî) èëè 10 ìã/êã
êàê äîçà ñâîáîäíîãî âåùåñòâà). Èçìåð ëè ïàðàìåòð ìî÷åèñïóñêàíè  ÷åðåç ÷àñ ïîñëå
ââåäåíè  ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}
ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèäà è âûðàæàëè êàê ïðîöåíò îò çíà÷åíè  ýòîãî
ïàðàìåòðà äî ââåäåíè  (0 ÷àñîâ).

Ðåçóëüòàòû
Ó êðûñ ñ ïîâðåæäåíèåì ñïèííîãî ìîçãà ïî âë ëèñü ñàìîïðîèçâîëüíûå ìåëêèå

ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó íàïîëíåíè . Ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-
(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä
ñíèæàë ÷àñòîòó ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó
íàïîëíåíè  íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð , èíäóöèðîâàííîé ïîâðåæäåíèåì
ñïèííîãî ìîçãà (Ôèã.7).

Ïðèìåð 4
Ýôôåêòû íà ìîäåëè ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð  êðûñ, ñ ÷àñòè÷íîé îáñòðóêöèåé

íèæíèõ ìî÷åâûõ ïóòåé
Ñïîñîá
Êðûñ àíåñòåçèðîâàëè ôåíîáàðáèòàëîì íàòðè . Ïîñëå ëèãèðîâàíè 

ìî÷åèñïóñêàòåëüíîãî êàíàëà ñ êàíþëåé (øèðèíà: 1 ìì) ëèãàòóðîé êàíþëþ óäàë ëè. ×åðåç
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øåñòü íåäåëü ïîñëå îïåðàöèè íà íèæíèõ ìî÷åâûõ ïóò õ èìïëàíòèðîâàííóþ ëèãàòóðó
óäàë ëè è êàæäóþ êàíþëþ èìïëàíòèðîâàëè â ìî÷åâîé ïóçûðü è æåëóäîê, ïðîâîäèëè ïîä
êîæåé, çàêðåïë ëè íà çàäíåé ñòîðîíå øåè è çàêðûâàëè. Íà ñëåäóþùèé äåíü îïðåäåë ëè
öèòîìåòðîãðàììó ñâîáîäíî ïåðåäâèãàþùèõñ  íàõîä ùèõñ  â ñîçíàíèè êðûñ.
Ôèçèîëîãè÷åñêèé ðàñòâîð ââîäèëè ïî êàïë ì â ìî÷åâîé ïóçûðü ñî ñêîðîñòüþ 12 ìë/÷àñ.
Ââåäåíèå ôèçèîëîãè÷åñêîãî ðàñòâîðà îñòàíàâëèâàëè ïðè êàæäîì ìî÷åèñïóñêàíèè. Ïîñëå
óñòàíîâëåíè  ñòàáèëüíîãî ñàìîïðîèçâîëüíîãî ìåëêîãî ñîêðàùåíè  ìî÷åâîãî ïóçûð  â
ôàçó íàïîëíåíè  âíóòðèæåëóäî÷íî ââîäèëè ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä (0
(ïëàöåáî), 1 èëè 10 ìã/êã â âèäå äîçû ñâîáîäíîãî âåùåñòâà) èëè òîëòåðîäèí (10 ìã/êã).
Ïàðàìåòðû ìî÷åèñïóñêàíè  îïðåäåë ëè ÷åðåç 1 ÷àñ ïîñëå ââåäåíè  ýòèë(-)-2-[4-(2-
{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]
àöåòàò ãèäðîõëîðèäà èëè òîëòåðîäèíà è âûðàæàëè â âèäå ïðîöåíòîâ ê çíà÷åíè 
ïàðàìåòðîâ äî ââåäåíè  (0 ÷àñîâ).

Ðåçóëüòàòû
Ñàìîïðîèçâîëüíîå ìåëêîå ñîêðàùåíèå ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó íàïîëíåíè  íàáëþäàëè

ó êðûñ ÷åðåç 6 íåäåëü ïîñëå ÷àñòè÷íîé îáñòðóêöèè íèæíèõ ìî÷åâûõ ïóòåé. Ââîäèìûé
âíóòðèæåëóäî÷íî ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]
àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä óìåíüøàë àìïëèòóäó è ÷àñòîòó
ñàìîïðîèçâîëüíûõ ìåëêèõ ñîêðàùåíèé ìî÷åâîãî ïóçûð  äîçîçàâèñèìûì îáðàçîì.
Ýôôåêòèâíîñòü ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]
àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèäà áûëà âûøå, ÷åì ýôôåêòèâíîñòü
òîëòåðîäèíà, àíòèìóñêàðèíîâîãî ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà (Ôèã. 8 è 9). Ñ äðóãîé
ñòîðîíû, ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}
ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä íå îêàçûâàë âîçäåéñòâè  íà äàâëåíèå
ìî÷åèñïóñêàíè  (Ôèã.10). Ýòè ðåçóëüòàòû ïîêàçàëè, ÷òî ýòèë(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-
ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò
ãèäðîõëîðèä ïîäàâë åò ñàìîïðîèçâîëüíîå ìåëêîå ñîêðàùåíèå ìî÷åâîãî ïóçûð  â ôàçó
íàïîëíåíè , âëè   íà äàâëåíèå ìî÷åèñïóñêàíè , è ïîçâîëèëè ïðåäïîëîæèòü, ÷òî äàííîå
ñîåäèíåíèå  âë åòñ  ýôôåêòèâíûì äë  ïðîôèëàêòèêè è ëå÷åíè  ïîâûøåííîé
ñîêðàòèòåëüíîé ôóíêöèè ìî÷åâîãî ïóçûð .

Çàêëþ÷åíèå
(-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-Ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-

äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà ïðîäåìîíñòðèðîâàëà èçáèðàòåëüíîå äåéñòâèå â
îòíîøåíèè äåòðóçîðà. Êðîìå òîãî, ýòèë (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä
óäëèí ë èíòåðâàë ìî÷åèñïóñêàíè , óâåëè÷èâàë îáúåì ìî÷åèñïóñêàíè  è óìåíüøàë
àìïëèòóäó è ÷àñòîòó ñàìîïðîèçâîëüíûõ ìåëêèõ ñîêðàùåíèé ìî÷åâîãî ïóçûð  äîçî-
çàâèñèìûì îáðàçîì ïðè âíóòðèæåëóäî÷íîì ââåäåíèè. Ïîêàçàíî, ÷òî (-)-ýòèë 2-[4-(2-
{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]
àöåòàò ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí â êà÷åñòâå «ïðîëåêàðñòâà» (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-
ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíîé
êèñëîòû êàê òåðàïåâòè÷åñêîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  ïîâûøåííîé ñîêðàòèòåëüíîé ôóíêöèè
ìî÷åâîãî ïóçûð  è èìååò ìåíüøå ïîáî÷íûõ ýôôåêòîâ, ÷åì àêòèâíûå âåùåñòâà, èçâåñòíûå
èç óðîâí  òåõíèêè.

Ïðîìûøëåííà  ïðèìåíèìîñòü
Êàê îïèñàíî âûøå, ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøå îáùåé ôîðìóëîé (I) è åãî

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè ÷ðåçâû÷àéíî ýôôåêòèâíû äë  ëå÷åíè  ïîâûøåííîé
ñîêðàòèòåëüíîé ôóíêöèè ìî÷åâîãî ïóçûð .

Èçãîòîâëåíèå ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè ïî èçîáðåòåíèþ íå ñîñòàâë åò îñîáîãî
òðóäà äë  ñïåöèàëèñòà â äàííîé îáëàñòè è ïðè èçãîòîâëåíèè òàêèõ êîìïîçèöèé ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû âñïîìîãàòåëüíûå âåùåñòâà, îáùåïðèí òûå â ôàðìàöåè. Â êà÷åñòâå
ïðèìåðà êîìïîçèöèè ïî èçîáðåòåíèþ ïðèâîäèòñ  ñëåäóþùèé ñîñòàâ, âêëþ÷àþùèé (-)-2-[4-
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(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-
äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä (ñîåäèíåíèå 1):

Ñîåäèíåíèå 1 40 ìã

Ìàííèò, âûñóøåííûé ðàñïûëåíèåì 110 ìã

Êóêóðóçíûé êðàõìàë 48 ìã

Òàëüê 2 ìã

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé

ñîëè äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî
ïóçûð 

,

ãäå Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà S;
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó èëè C1-C6-àëêîêñèãðóïïó;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó; è
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó.
2. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó,

ìåòîêñèãðóïïó èëè ýòîêñèãðóïïó; èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
3. Ïðèìåíåíèå ïî ï.2, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó èëè ýòîêñèãðóïïó;
èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
4. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî äàííîå ñîåäèíåíèå ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü ñ îäíîé èç êèñëîò, âûáðàííûõ èç ñîë íîé êèñëîòû,
áðîìèñòîãî âîäîðîäà, ñåðíîé êèñëîòû, ôîñôîðíîé êèñëîòû, óêñóñíîé êèñëîòû, ëèìîííîé
êèñëîòû, âèííîé êèñëîòû,  áëî÷íîé êèñëîòû,  íòàðíîé êèñëîòû, ôóìàðîâîé êèñëîòû, ï-
òîëóîëñóëüôîíîâîé êèñëîòû, áåíçîëñóëüôîíîâîé êèñëîòû, ìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû,
ìîëî÷íîé êèñëîòû èëè àñêîðáèíîâîé êèñëîòû.

5. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî äàííîå ñîåäèíåíèå ïðåäñòàâë åò ñîáîé (-
)-ýòèë 2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-
äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò, (-)-ýòèë 2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-
ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä èëè (-)-2-[4-(2-{[(1S,2R)-
2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíóþ
êèñëîòó.

6. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ïðåïàðàò äë  ïåðîðàëüíîãî ïðèåìà.

7. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ñóïïîçèòîðèé.

8. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ïëàñòûðü äë  ÷ðåñêîæíîãî ââåäåíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà.

9. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  íåéðîãåííîé

Ñòðàíèöà: 13

CL

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 342 133 C2

ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð .
10. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè 

èäèîïàòè÷åñêîé ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð .
11. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  äë  ëå÷åíè  ãèïåðàêòèâíîñòè ìî÷åâîãî ïóçûð ,

ñîäåðæàùà  â êà÷åñòâå àêòèâíîãî êîìïîíåíòà ñîåäèíåíèå îáùåé ôîðìóëû I
,

ãäå Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà S;
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèðàëüíûé àòîì óãëåðîäà R;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó èëè C1-C6-àëêîêñèãðóïïó;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó; è
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó.
12. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.11, â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ãèäðîêñèãðóïïó, ìåòîêñèãðóïïó èëè ýòîêñèãðóïïó; èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
13. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.12, â êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèãðóïïó èëè ýòîêñèãðóïïó;
èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü.
14. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.11, â êîòîðîé äàííîå ñîåäèíåíèå ïðåäñòàâë åò

ñîáîé ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü ñ îäíîé èç êèñëîò, âûáðàííûõ èç ñîë íîé
êèñëîòû, áðîìèñòîãî âîäîðîäà, ñåðíîé êèñëîòû, ôîñôîðíîé êèñëîòû, óêñóñíîé êèñëîòû,
ëèìîííîé êèñëîòû, âèííîé êèñëîòû,  áëî÷íîé êèñëîòû,  íòàðíîé êèñëîòû, ôóìàðîâîé
êèñëîòû, ï-òîëóîëñóëüôîíîâîé êèñëîòû, áåíçîëñóëüôîíîâîé êèñëîòû, ìåòàíñóëüôîíîâîé
êèñëîòû, ìîëî÷íîé êèñëîòû èëè àñêîðáèíîâîé êèñëîòû.

15. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.11, â êîòîðîé äàííîå ñîåäèíåíèå ïðåäñòàâë åò
ñîáîé (-)-ýòèë 2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}
ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò, (-)-ýòèë 2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-äèìåòèëôåíîêñè]àöåòàò ãèäðîõëîðèä èëè (-)-
2-[4-(2-{[(1S,2R)-2-ãèäðîêñè-2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]àìèíî}ýòèë)-2,5-
äèìåòèëôåíîêñè]óêñóñíóþ êèñëîòó.

16. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.11-15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî
êîìïîçèöè  ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïðåïàðàò äë  ïåðîðàëüíîãî ïðèåìà.

17. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.11-15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî
êîìïîçèöè  ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñóïïîçèòîðèé.

18. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.11-15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî
êîìïîçèöè  ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïëàñòûðü äë  ÷ðåñêîæíîãî ââåäåíè  ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà.

19. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.11-15,
îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî ãèïåðàêòèâíîñòü ìî÷åâîãî ïóçûð  ïðåäñòàâë åò ñîáîé

íåéðîãåííóþ ãèïåðàêòèâíîñòü ìî÷åâîãî ïóçûð .
20. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.11-15, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî

ãèïåðàêòèâíîñòü ìî÷åâîãî ïóçûð  ïðåäñòàâë åò ñîáîé èäèîïàòè÷åñêóþ ãèïåðàêòèâíîñòü
ìî÷åâîãî ïóçûð .
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