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(òèàçîëèäèíäèîíîâà  ãðóïïà), G îáîçíà÷àåò Î èëè
S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
CF3, OR0 èëè COOR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè

ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ10-Ñ10-àëêèë, (ii) ñîåäèíåíèé
(VI) èëè èõ ñîëåé: â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî

îáîçíà÷àþò Î èëè S, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2
è R3 îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, CF3, NO2, OR0,
COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî,
çàìåùåííûé OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, (iii) ñîåäèíåíèé
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(VII) èëè èõ ñîëåé, â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî
îáîçíà÷àþò Î èëè S; R îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; ïî
ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, NO2, OR0, ãäå R0

îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë. Äàííûå
ñîåäèíåíè  îêàçûâàþò óëó÷øåííîå äåéñòâèå íà
ñòèìóë öèþ ðîñòà êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, â
÷àñòíîñòè, ÷åëîâåêà, ïðåï òñòâóþò èõ âûïàäåíèþ è
ïîâûøàþò èõ ïëîòíîñòü. 10 í. è 21 ç.ï. ô-ëû, 6
òàáë.
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(54) HETEROCYCLIC COMPOUND STIMULATING OR INDUCING HAIR OR EYELASHES GROWTH
AND/OR PREVENTING THEIR FALLING DOWN, COMPOSITION THAT CONTAINS THIS
COMPOUND, ITS APPLICATION

(57) Abstract: 
FIELD: medicine.
SUBSTANCE: the present innovation deals with

describing the efficient quantity of, at least,
one heterocyclic compound of formula (I) or its
salts, moreover, the compound of formula (I)
should be chosen out of (i) the compounds of
formula (III) or their salts, in which Z, Z'
indicate O, X indicates S (thiazolidine dionic
group), G indicates O or S; at least, one out of R2 and
R3 indicates CF3, OR0 or COOR0, where R0
indicates H or saturated linear or
branched C1-C20-alkyl and,
preferably, C10-C10-alkyl, (ii) compounds (VI) or
their salts: in which Z, Z' and G independently
indicate O or S, at least, one out of R2 and R3
indicates hydrogen, CN, CF3, NO2, OR0, COOR0 or
saturated linear or branched C1-C20-alkyl and,

preferably, C1-C10-alkyl, possibly substituted OR0,
where R0 indicates H or saturated linear or
branched C1-C20-alkyl and, preferably, C1-C10-alkyl,
(iii) compounds (VII) or their salts in which Z,
Z' and G independently indicate O or S; R
indicates saturated linear or branched C1-C10-alkyl;
at least, one out of R2 and R3 indicates saturated
linear or branched C1-C20-alkyl and,
preferably, C1-C10-alkyl, NO2, OR0, where R0
indicates H or saturated linear or
branched C1-C20-alkyl and, preferably, C1-C10-alkyl.
The compounds in question reveal improved action
upon stimulation of keratin fibers growth,
particularly, human keratin fibers, that prevents
their falling down and increases their density.

EFFECT: higher efficiency.
31 cl, 13 ex, 6 tbl
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Îáëàñòü òåõíèêè, ê êîòîðîé îòíîñèòñ  èçîáðåòåíèå
Èçîáðåòåíèå êàñàåòñ  ïðèìåíåíè  ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî

ñîåäèíåíè  è áîëåå êîíêðåòíî ôåíèëôóðàíà, ôåíèëòèîôåíà èëè ôåíèëïèððîëà â
êîìïîçèöèè, âûçûâàþùåé è/èëè ñòèìóëèðóþùåé ðîñò êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, â ÷àñòíîñòè,
÷åëîâåêà è/èëè ïðåï òñòâóþùåé èõ âûïàäåíèþ, à òàêæå óêàçàííîé êîìïîçèöèè. Êðîìå òîãî,
îíî îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó êîñìåòè÷åñêîé îáðàáîòêè, à òàêæå ê íîâûì ãåòåðîöèêëè÷åñêèì
ñîåäèíåíè ì, ïðåäíàçíà÷åííûì äë  òîãî, ÷òîáû ñòèìóëèðîâàòü ðîñò êåðàòèíîâûõ âîëîêîí
è/èëè ïðåï òñòâîâàòü èõ âûïàäåíèþ.

Êåðàòèíîâûìè âîëîêíàìè ÷åëîâåêà, ê êîòîðûì ïðèìåí þò èçîáðåòåíèå,  âë þòñ , â
÷àñòíîñòè, âîëîñû, ðåñíèöû, âîëîñêè áîðîäû, óñîâ è ëîáêîâûå âîëîñû. Áîëåå êîíêðåòíî
èçîáðåòåíèå ïðèìåí þò â îòíîøåíèè âîëîñ è/èëè ðåñíèö ÷åëîâåêà.

Â ÷àñòíîñòè èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê êîìïîçèöèè äë  óõîäà èëè ìàêè æà âîëîñ èëè
ðåñíèö, â ñîñòàâ êîòîðîé âõîäèò ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè ,
ñîäåðæàùåãî ôåíèëüíûé ðàäèêàë, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ïîâûøåíè  èõ ãóñòîòû è/èëè
óëó÷øåíè  âíåøíåãî âèäà.

Ïðåäïîñûëêè èçîáðåòåíè 
Ðîñò âîëîñ è èõ çàìåíà íîâûìè ãëàâíûì îáðàçîì îáóñëîâëåíû àêòèâíîñòüþ âîëîñ íûõ

ôîëëèêóëîâ è èõ ìàòðè÷íîãî îêðóæåíè . Èõ àêòèâíîñòü èìååò öèêëè÷íûé õàðàêòåð è
âêëþ÷àåò â ñåá  ãëàâíûì îáðàçîì òðè ôàçû: àíàôàçó, êàòàôàçó è òåëîôàçó.

Ïîñëå àíàôàçû (àêòèâíîé ôàçû èëè ôàçû ðîñòà), êîòîðà  ïðîäîëæàåòñ  â òå÷åíèå
íåñêîëüêèõ ëåò è âî âðåì  êîòîðîé âîëîñû óäëèí þòñ , ñëåäóåò êàòàôàçà, î÷åíü êîðîòêà 
è ïåðåõîäíà , êîòîðà  ïðîäîëæàåòñ  â òå÷åíèå íåñêîëüêèõ íåäåëü. Âî âðåì  ýòîé ôàçû
âîëîñ ðàçâèâàåòñ , ôîëëèêóëà àòðîôèðóåòñ  è åãî äåðìàëüíîå óêîðåíåíèå ñòàíîâèòñ  âñå
áîëåå ïîâåðõíîñòíûì.

Êîíå÷íà  ôàçà èëè òåëîôàçà, êîòîðà  ïðîäîëæàåòñ  íåñêîëüêî ìåñ öåâ, ñîîòâåòñòâóåò
ôàçå ïîêî  ôîëëèêóëà, è âîëîñ âûïàäàåò. Â êîíöå ýòîãî ïåðèîäà ïîêî  íà òîì æå ìåñòå
ðåãåíåðèðóåòñ  íîâûé ôîëëèêóë è öèêë âîçîáíîâë åòñ .

Òàêèì îáðàçîì, âîëîñ íîé ïîêðîâ ïîñòî ííî âîçîáíîâë åòñ  â êîëè÷åñòâå ïðèìåðíî
150000 âîëîñ, êîòîðûå åãî îáðàçóþò, 10% íàõîä òñ  â ôàçå ïîêî  è çàìåí þòñ  â òå÷åíèå
íåñêîëüêèõ ìåñ öåâ.

Âûïàäåíèå èëè åñòåñòâåííà  ïîòåð  âîëîñ ñîñòàâë åò â ñðåäíåì íåñêîëüêî ñîò âîëîñ â
äåíü ïðè íîðìàëüíîì ôèçèîëîãè÷åñêîì ñîñòî íèè. Ýòîò ïðîöåññ ïîñòî ííîãî ôèçè÷åñêîãî
âîçîáíîâëåíè  ïðåòåðïåâàåò åñòåñòâåííîå èçìåíåíèå ïðè ñòàðåíèè, âîëîñû èñòîí÷àþòñ ,
è èõ öèêëû ñòàíîâ òñ  áîëåå êîðîòêèìè.

Êðîìå òîãî, çíà÷èòåëüíà  ïîòåð  âîëîñ, âðåìåííà  èëè îêîí÷àòåëüíà , ìîæåò áûòü
âûçâàíà ðàçëè÷íûìè ïðè÷èíàìè. Âûïàäåíèå è ïîâðåæäåíèå âîëîñ ìîæåò ïðîèñõîäèòü â
ïîñëåðîäîâîé ïåðèîä (post partum), ïðè íåäîñòàòî÷íîì ïèòàíèè èëè íàðóøåíèè
ñáàëàíñèðîâàííîãî ïèòàíè , ïðè àñòåíèè èëè ãîðìîíàëüíîì íàðóøåíèè, êàê, íàïðèìåð, âî
âðåì  êëèìàêñà èëè â ïîñòêëèìàêòåðè÷åñêèé ïåðèîä. Âûïàäåíèå è ïîâðåæäåíèå âîëîñ
ìîãóò òàêæå çàâèñåòü îò âðåìåíè ãîäà.

Àëîïåöè , ãëàâíûì îáðàçîì, ñâ çàíà ñ íàðóøåíèåì êàïèëë ðíîé ðåãåíåðàöèè,
âûçûâàþùåé íà ïåðâîé ñòàäèè óñêîðåíèå ñìåíû öèêëîâ, ïðîèñõîä ùåå çà ñ÷åò êà÷åñòâà, à
â äàëüíåéøåì êîëè÷åñòâà âîëîñ. Ïîñëåäîâàòåëüíûå öèêëû ðîñòà ïðèâîä ò ê èñòîí÷åíèþ
âîëîñ è ñîêðàùåíèþ èõ äëèíû ñ ïîñòåïåííûì îáðàçîâàíèåì íåïèãìåíòèðîâàííîãî ïóøêà,
âûçûâà , òàêèì îáðàçîì, ïîñòåïåííîå óìåíüøåíèå êîëè÷åñòâà âîëîñ. Ó ìóæ÷èí ïðîöåññ
çàòðàãèâàåò â îñíîâíîì âèñî÷íûå è ëîáíûå ëóêîâèöû, ó æåíùèí îòìå÷àåòñ  äèôôóçíà 
àëîïåöè  òåìåíè.

Òåðìèí àëîïåöè  îõâàòûâàåò âñå âèäû ïîðàæåíè  âîëîñ íîãî ôîëëèêóëà, âñëåäñòâèå
êîòîðûõ ïðîèñõîäèò îêîí÷àòåëüíà  ÷àñòè÷íà  èëè ïîëíà  ïîòåð  âîëîñ. Âî ìíîãèõ ñëó÷à õ
ðàííåå âûïàäåíèå âîëîñ ïðîèñõîäèò ó ëþäåé, èìåþùèõ ãåíåòè÷åñêóþ
ïðåäðàñïîëîæåííîñòü, â ýòîì ñëó÷àå ðå÷ü èäåò îá àíäðîõðîíîãåíåòè÷åñêîé àëîïåöèè;
ýòîìó âèäó àëîïåöèè ïîäâåðæåíû, â ÷àñòíîñòè, ìóæ÷èíû.

Êðîìå òîãî, èçâåñòíî, ÷òî ýòî  âëåíèå ìîæåò óñèëèâàòüñ  ïîä âîçäåéñòâèåì ð äà

Ñòðàíèöà: 4

DE

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 316 325 C2

ôàêòîðîâ, òàêèõ êàê ãîðìîíàëüíûå íàðóøåíè , ôèçèîëîãè÷åñêèé ñòðåññ, íåäîñòàòî÷íîå
ïèòàíèå.

Ïðè íåêîòîðûõ äåðìàòîçàõ âîëîñ íîãî ïîêðîâà ÷åðåïà, èìåþùèõ âîñïàëèòåëüíûé
õàðàêòåð, òàêèõ, íàïðèìåð, êàê ïñîðèàç èëè ñåáîðåéíà  ýêçåìà, âûïàäåíèå âîëîñ ìîæåò
çíà÷èòåëüíî óñèëèâàòüñ  èëè âûçûâàòü ñóùåñòâåííîå íàðóøåíèå öèêëîâ ôîëëèêóëîâ.

Â òå÷åíèå ìíîãèõ ëåò â êîñìåòè÷åñêîé è ôàðìàöåâòè÷åñêîé ïðîìûøëåííîñòè
ðàçðàáàòûâàþò êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííûå äë  òîãî, ÷òîáû óñòðàí òü èëè óìåíüøàòü
àëîïåöèþ è, â ÷àñòíîñòè, âûçûâàòü èëè ñòèìóëèðîâàòü ðîñò âîëîñ èëè óìåíüøàòü èõ
âûïàäåíèå.

Â ýòîé îáëàñòè óæå áûëî ïðåäëîæåíî ìíîæåñòâî êîìïîçèöèé, ñîäåðæàùèõ
ðàçíîîáðàçíûå àêòèâíûå âåùåñòâà, íàïðèìåð, 2,4-äèàìèíî-6-ïèïåðèäèíîïèðèìèäèí-3-
îêñèä èëè «ìèíîêñèäèë», îïèñàííûé â ïàòåíòàõ US 4139619 è US 4596812, èëè åãî
ìíîãî÷èñëåííûå ïðîèçâîäíûå, òàêèå, êàê îïèñàíû, íàïðèìåð, â çà âêàõ íà ïàòåíò ÅÐ
0353123, ÅÐ 0356271, ÅÐ 0408442, ÅÐ 0522964, ÅÐ 0420707, ÅÐ 0459890, ÅÐ 0519819.

Êëèíè÷åñêèå èññëåäîâàíè  ïîêàçàëè, ÷òî àíàëîãè PGF2-α îáëàäàþò ñâîéñòâîì
âûçûâàòü ðîñò âîëîñ è ðåñíèö ó ÷åëîâåêà è ó æèâîòíûõ (Murray A. And Johnstone MD,
1997, Am. J. Opht., 124(4), 544-547. Îïûòíûå èñïûòàíè , ïðîâåäåííûå íà âîëîñ íîì
ïîêðîâå ÷åëîâåêà, ïîêàçàëè, ÷òî àíàëîã ïðîñòîãëàíäèíà Å2 (âèïðîñòîë) îáëàäàåò
ñâîéñòâîì óâåëè÷èâàòü êàïèëë ðíóþ ïëîòíîñòü (Roenik HH., 1988, Clinic Dermatol.,
6(4), 119-121).

Êðîìå òîãî, â ïàòåíòå WO 98/33497 îïèñàíû ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè,
ñîäåðæàùèå ïðîñòîãëàíäèíû èëè ïðîèçâîäíûå ïðîñòîãëàíäèíîâ, ïðåäíàçíà÷åííûå äë 
áîðüáû ñ âûïàäåíèåì âîëîñ ó ÷åëîâåêà. Ïðîñòîãëàíäèíû òèïà À2, Fα è Å2 óêàçàíû â
êà÷åñòâå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ.

Îäíàêî ïðîñòîãëàíäèíû ïðåäñòàâë þò ñîáîé ìîëåêóëû ñ î÷åíü êîðîòêèì ïåðèîäîì
áèîëîãè÷åñêîé ïîëóæèçíè è äåéñòâóþùèå ïî àóòîêðèííîìó èëè ïàðàêðèííîìó ìåõàíèçìó,
÷òî îòðàæàåò ëîêàëüíûé è ëàáèëüíûé õàðàêòåð ìåòàáîëèçìà ïðîñòîãëàíäèíîâ (Narumiya S.
Et al., 1999, Physiol. Rev., 79(4), 1193-1226).

Ñëåäîâàòåëüíî, äë  òîãî ÷òîáû ïîääåðæèâàòü è/èëè ïîâûøàòü êàïèëë ðíóþ ïëîòíîñòü,
ó ÷åëîâåêà ïðåäñòàâë åòñ  âàæíûì ñîõðàí òü ýíäîãåííûå ðåçåðâû PGF2-α, à òàêæå PGF2
ðàçëè÷íûõ êîìïàðòìåíòîâ âîëîñ íîãî ôîëëèêóëà èëè îêðóæàþùåé åãî êîæè.

Ðåøåíèå, äàþùåå õîðîøèå ðåçóëüòàòû, çàêëþ÷àåòñ  â èñïîëüçîâàíèè ñîåäèíåíèé,
 âë þùèõñ  èíãèáèòîðàìè ëèïîêñèãåíàçû è/èëè èíäóêòîðàìè öèêëîîêñèãåíàçû, ñ òåì,
÷òîáû ñïîñîáñòâîâàòü ðîñòó âîëîñ; ïî-âèäèìîìó, èñïîëüçîâàíèå òàêèõ ñîåäèíåíèé
îðèåíòèðóåò ìåòàáîëèçì æèðíûõ êèñëîò ïðåäïî÷òèòåëüíî â íàïðàâëåíèè äðóãèõ ïóòåé
ýíäîãåííîãî ñèíòåçà ïðîñòîãëàíäèíîâ.

Îäíàêî äë  óëó÷øåíè  ðåçóëüòàòîâ æåëàòåëüíî ïðîäëèòü ïåðèîä àêòèâíîñòè
ïðîñòîãëàíäèíîâ, ó÷àñòâóþùèõ â ðîñòå è ïîääåðæàíèè æèçíè âîëîñ.

Êðîìå òîãî, õîðîøî èçâåñòíî, ÷òî ïðîãðàììû äèôôåðåíöèàöèè êåðàòèíîöèòîâ
ýïèäåðìèñà è âîëîñ íîãî ôîëëèêóëà ñîâåðøåííî ðàçëè÷íû. Òàê, èçâåñòíî, ÷òî êåðàòèíû
âîëîñ íîãî ñòåðæí  îáðàçóþò ñåìåéñòâî (Langbein et al., 2001, J. Biol. Chem. 276:
35123-35132), îòëè÷àþùååñ  îò ñåìåéñòâà, èñïîëüçóåìîãî â ýïèäåðìèñå, ÷òî ìàðêåðû
äèôôåðåíöèàöèè, òàêèå êàê êåðàòèíû Ê1 è Ê10 íå èñïîëüçóþòñ  â âîëîñ íîì ôîëëèêóëå è,
â ÷àñòíîñòè, âî âíåøíåé îáîëî÷êå (Lenoir et al., 1988, Dev. Biol. 130: 610-620), ÷òî
òðèõîãèàëèí (O'Guin et al., 1992, J. Invest. Dermatol. 98: 24-32) è êåðàòèí Ê6irs
(Porter et al., 2001, Br. J.Dermatol. 145: 558-568) èñïîëüçóþòñ  â âîëîñ íîì
ôîëëèêóëå, áîëåå êîíêðåòíî âî âíóòðåííåé îáîëî÷êå, íî íå â ýïèäåðìèñå, è ÷òî
öèêëîîêñèãåíàçà òèïà 1, åñëè îíà èñïîëüçóåòñ  â ýïèäåðìèñå, èñïîëüçóåòñ  íå â
êåðàòèíîöèòàõ âîëîñ íîãî ôîëëèêóëà, à â âîëîñ íîì ñîñî÷êå (Michelet et al., 1997, J.
Invest. Dermatol. 108: 205-209).

Çà âèòåëü âû âèë, ÷òî ôåðìåíò, ñïåöèôè÷åñêè çàäåéñòâîâàííûé â ðàçðóøåíèè òàêèõ
ïðîñòîãëàíäèíîâ, ïðèñóòñòâóåò â âîëîñ íîì ñîñî÷êå, êîòîðûé  âë åòñ  îïðåäåë þùèì
êîìïàðòìåíòîì äë  æèçíè âîëîñà. Äåéñòâèòåëüíî, çà âèòåëü äîêàçàë ïðèñóòñòâèå 15-
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ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçû (ñîêðàùåííî 15-PGDH) íà ýòîì óðîâíå. Êðîìå òîãî,
îí ïîêàçàë, ÷òî èíãèáèðîâàíèå 15-PGDH èìååò áëàãîïðè òíîå âîçäåéñòâèå íà ðîñò âîëîñà.

Òàêèì îáðàçîì, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê êîìïîçèöèè äë  óõîäà èëè
îáðàáîòêè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà, â ÷àñòíîñòè äë  óõîäà çà âîëîñàìè, ñîäåðæàùåé
ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîíêðåòíûé èíãèáèòîð 15-ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçû è
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñðåäó.

15-PGDH  âë åòñ  êëþ÷åâûì ôåðìåíòîì â äåçàêòèâàöèè ïðîñòîãëàíäèíîâ, â ÷àñòíîñòè
PGF2-α è PGÅ2, êîòîðûå  âë þòñ  âàæíûìè ìåäèàòîðàìè ðîñòà è âûæèâàíè  âîëîñ. Îíà
îòíîñèòñ  ê êëàññèôèêàöèè ÅÑ 1.1.1.141 è  âë åòñ  NAD+çàâèñèìîé. Åå ïîëó÷àþò èç ïî÷êè
ñâèíüè; áûëî îòìå÷åíî åå èíãèáèðîâàíèå äîçàìè ãîðìîíà ùèòîâèäíîé æåëåçû,
òðèéîäîòèðîíèíà, çíà÷èòåëüíî ïðåâûøàþùèìè ôèçèîëîãè÷åñêèå äîçû.

Îäíàêî íèêîãäà ðàíåå íå ïðåäëàãàëîñü èñïîëüçîâàòü èíãèáèòîð 15-PGDH äë 
ñîõðàíåíè  è/èëè óâåëè÷åíè  ïëîòíîñòè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà è, â ÷àñòíîñòè,
êàïèëë ðíîé ïëîòíîñòè è/èëè óìåíüøåíè  ðàçíîðîäíîñòè äèàìåòðîâ êåðàòèíîâûõ âîëîêîí
è, â ÷àñòíîñòè, âîëîñ ÷åëîâåêà. Ïîä óâåëè÷åíèåì ïëîòíîñòè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí è, â
÷àñòíîñòè, êàïèëë ðíîé ïëîòíîñòè ïîäðàçóìåâàþò óâåëè÷åíèå ÷èñëà êåðàòèíîâûõ âîëîêîí
è êîíêðåòíî âîëîñ íà ñì2 êîæè èëè âîëîñ íîãî ïîêðîâà.

ÎÏÈÑÀÍÈÅ ÈÇÎÁÐÅÒÅÍÈß
Çà âèòåëåì áûëî íåîæèäàííî îáíàðóæåíî, ÷òî íåêîòîðûå ãåòåðîöèêëè÷åñêèå

ñîåäèíåíè  è, â ÷àñòíîñòè, íåêîòîðûå ôåíèëôóðàíû, ôåíèëòèîôåíû, ôåíèëïèððîëû â
ñîëåâîé èëè íåñîëåâîé ôîðìå îáëàäàþò àêòèâíîñòüþ, ñïîñîáñòâóþùåé óâåëè÷åíèþ
ïëîòíîñòè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà, â ÷àñòíîñòè êàïèëë ðíîé ïëîòíîñòè. Êðîìå
òîãî, áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî òàêèå ñîåäèíåíè   âë þòñ  èíãèáèòîðàìè 15-
ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçû.

Òàêèì îáðàçîì, îáúåêòîì èçîáðåòåíè   âë åòñ  ïðèìåíåíèå, â ÷àñòíîñòè, â
êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ, ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I)
èëè îäíîé èç åãî ñîëåé

â êîòîðîé:
- Íó îáîçíà÷àåò 4, 5, 6, èëè 7-÷ëåííûé ãåòåðîöèêë, âîçìîæíî, ñîäåðæàùèé ïî ìåíüøåé

ìåðå îäíó êàðáîíèëüíóþ ôóíêöèîíàëüíóþ ãðóïïó è/èëè îäíó òèîêàðáîíèëüíóþ
ôóíêöèîíàëüíóþ ãðóïïó, ïðè÷åì óêàçàííûé ãåòåðîöèêë âîçìîæíî çàìåùåí ïî ìåíüøåé
ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãðóïï OR, SR, NRR', COR, CSR,
NRCONR'R'', C(=NR)R', C(=NR)NR'R'', NRC(=NR')NR''R''', OCOR, COSR, SCOR, CSNRR',
NRCSR', NRCSNR'R'', COOR, CONRR', CF3, CN, NRCOR', SO2R', SO2NRR', NRSO2R',
ëèíåéíûõ èëè ðàçâåòâëåííûõ íàñûùåííûõ èëè íåíàñûùåííûõ Ñ1-Ñ20-àëêèëîâ, 4-7-
÷ëåííûõ öèêëîâ, íàñûùåííûõ èëè íåíàñûùåííûõ, âîçìîæíî, ñîäåðæàùèõ ïî ìåíüøåé
ìåðå îäèí ãåòåðîàòîì, ïðè÷åì òàêèå öèêëû ìîãóò áûòü èíäèâèäóàëüíûìè èëè
ñöåïëåííûìè, êðîìå òîãî, àëêèëüíûå ðàäèêàëû è öèêëû ìîãóò áûòü çàìåùåííûìè, ãäå R,
R', R'' è R''', îäèíàêîâûå èëè ðàçíûå, îáîçíà÷àþò âîäîðîä, ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë èëè âîçìîæíî çàìåùåííûé àðèë;

- G îáîçíà÷àåò O, S, NH;
- R1, R2 è R3 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îáîçíà÷àþò âîäîðîä, ãàëîãåí, ãðóïïó OR0, SR0,

NR0R0', COR0, CSR0, NR0CONR0'R0'', C(=NR0)R0', C(=NR0)NR0'R0'', NR0C(=NR0')NR0''R0''',
OCOR0, COSR0, SCOR0, CSNR0R0', NR0CSR0', NR0CSNR0'R0'', COOR0, CONR0R0', CF3, NO2,
CN, NR0COR0', SO2R0', SO2NR0R0', NR0SO2R0', ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé íàñûùåííûé
èëè íåíàñûùåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí 4-7-÷ëåííûé öèêë, íàñûùåííûé
èëè íåíàñûùåííûé, âîçìîæíî, ñîäåðæàùèé ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí ãåòåðîàòîì, ïðè÷åì
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òàêèå öèêëû ìîãóò áûòü èíäèâèäóàëüíûìè èëè ñöåïëåííûìè, êðîìå òîãî, àëêèëüíûå
ðàäèêàëû è öèêëû ìîãóò áûòü çàìåùåííûìè, ãäå R0, R0', R0'' è R0''', îäèíàêîâûå èëè
ðàçíûå, îáîçíà÷àþò âîäîðîä, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë, èëè àðèë,
âîçìîæíî, çàìåùåííûé;

â êà÷åñòâå àãåíòà, âûçûâàþùåãî è/èëè ñòèìóëèðóþùåãî ðîñò êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, â
÷àñòíîñòè, ÷åëîâåêà, òàêèõ êàê ðåñíèöû è âîëîñû ÷åëîâåêà, è/èëè ïðåï òñòâóþùåãî èõ
âûïàäåíèþ è/èëè ïîâûøàþùåìó èõ ïëîòíîñòü.

Èçîáðåòåíèå ïðèìåí åòñ  òàêæå â îòíîøåíèè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ìëåêîïèòàþùèõ
(íàïðèìåð, ñîáàê, ëîøàäåé èëè êîøåê).

Êðîìå òîãî, èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî ìåíüøåé
ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëà ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé â êîñìåòè÷åñêîé êîìïîçèöèè
äë  óõîäà è/èëè ìàêè æà êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, âûçûâàþùåé è/èëè ñòèìóëèðóþùåé èõ
ðîñò, ïðåï òñòâóþùåé èõ âûïàäåíèþ è/èëè óâåëè÷èâàþùåé èõ ïëîòíîñòü è/èëè
ïðèìåí åìîé äë  ëå÷åíè  àíäðîãåííîé àëîïåöèè, à òàêæå ê ïðèìåíåíèþ ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè äë 
óõîäà èëè îáðàáîòêè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, âûçûâàþùåé è/èëè ñòèìóëèðóþùåé ðîñò
âîëîêîí, ïðåï òñòâóþùåé èõ âûïàäåíèþ è/èëè óâåëè÷èâàþùåé èõ ïëîòíîñòü è/èëè
ïðèìåí åìîé äë  ëå÷åíè  àíäðîãåííîé àëîïåöèè.

Êåðàòèíîâûìè âîëîêíàìè ÷åëîâåêà, ê êîòîðûì ïðèìåí þò èçîáðåòåíèå,  âë þòñ 
âîëîñû, áðîâè, ðåñíèöû, âîëîñêè áîðîäû, óñîâ è ëîáêîâûå âîëîñû. Áîëåå êîíêðåòíî
èçîáðåòåíèå ïðèìåí åòñ  â îòíîøåíèè âîëîñ è/èëè ðåñíèö ÷åëîâåêà.

Êðîìå òîãî, èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî ìåíüøåé
ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé â
êîñìåòè÷åñêîé êîìïîçèöèè äë  óõîäà çà âîëîñàìè ñ òåì, ÷òîáû óìåíüøèòü âûïàäåíèå
âîëîñ ó ÷åëîâåêà è/èëè óâåëè÷èòü èõ ïëîòíîñòü. Îáúåêòîì èçîáðåòåíè   âë åòñ  òàêæå
ïðèìåíåíèå â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè äë  óõîäà çà
âîëîñàìè, âûçûâàþùåé è/èëè ñòèìóëèðóþùåé ðîñò âîëîñ ÷åëîâåêà è/èëè ïðåï òñòâóþùåé
èõ âûïàäåíèþ è/èëè óâåëè÷èâàþùåé èõ ïëîòíîñòü.

Áîëåå êîíêðåòíî èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé
â êîñìåòè÷åñêîé êîìïîçèöèè äë  óõîäà çà âîëîñàìè â öåë õ ëå÷åíè  àëîïåöèè ÷åëîâåêà,
åñòåñòâåííîãî è, â ÷àñòíîñòè, àíäðîõðîíîãåíåòè÷åñêîãî ïðîèñõîæäåíè  èëè ê ïðèìåíåíèþ
ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî
ñîëåé äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè äë  óõîäà çà âîëîñàìè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ëå÷åíè 
àëîïåöèè ÷åëîâåêà, åñòåñòâåííîãî è, â ÷àñòíîñòè, àíäðîãåííîãî ïðîèñõîæäåíè . Òàê,
óêàçàííà  êîìïîçèöè  ïîçâîë åò ïîääåðæèâàòü õîðîøåå ñîñòî íèå âîëîñ è/èëè
ïðåï òñòâîâàòü åñòåñòâåííîìó âûïàäåíèþ âîëîñ è áîëåå êîíêðåòíî âîëîñ ÷åëîâåêà.

Êðîìå òîãî, èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî ìåíüøåé
ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé â
êîñìåòè÷åñêîé êîìïîçèöèè äë  óõîäà è/èëè ìàêè æà ðåñíèö ÷åëîâåêà, âûçûâàþùåé è/èëè
ñòèìóëèðóþùåé ðîñò ðåñíèö è/èëè óâåëè÷èâàþùåé èõ ïëîòíîñòü, à òàêæå ê ïðèìåíåíèþ ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé
äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè äë  óõîäà è/èëè ëå÷åíè  ðåñíèö ÷åëîâåêà, âûçûâàþùåé è/èëè
ñòèìóëèðóþùåé ðîñò ðåñíèö è/èëè óâåëè÷èâàþùåé èõ ïëîòíîñòü. Ýòà êîìïîçèöè 
ïîçâîë åò ïîääåðæèâàòü õîðîøåå ñîñòî íèå ðåñíèö è/èëè óëó÷øèòü èõ ñîñòî íèå è/èëè èõ
âíåøíèé âèä.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  êîìïîçèöè  äë  óõîäà è/èëè ìàêè æà
êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, â ÷àñòíîñòè, ÷åëîâåêà, ñîäåðæàùà  ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ
ñðåäó è ïî ìåíüøåé ìåðå îäíî ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) èëè îäíó èç åãî
ñîëåé.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  ïðèìåíåíèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî
ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé â êà÷åñòâå
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èíãèáèòîðà 15-ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçû êîæè ÷åëîâåêà. Åãî îáúåêòîì òàêæå
 âë åòñ  ïðèìåíåíèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû
(I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ëå÷åíè 
íàðóøåíèé, ñâ çàííûõ ñ 15-ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçîé, â ÷àñòíîñòè, ó
÷åëîâåêà.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  ñïîñîá êîñìåòè÷åñêîé îáðàáîòêè êåðàòèíîâûõ
âîëîêîí (â ÷àñòíîñòè, âîëîñ è ðåñíèö) è/èëè êîæè, íà êîòîðîé ðàñòóò óêàçàííûå
âîëîêíà, âêëþ÷à  âîëîñ íîé ïîêðîâ ÷åðåïà è âåêè, â ÷àñòíîñòè ñòèìóëèðóþùèé ðîñò
êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà è/èëè ïðåï òñòâóþùèé èõ âûïàäåíèþ, îòëè÷àþùèéñ  òåì,
÷òî íà êåðàòèíîâûå âîëîêíà è/èëè êîæó, íà êîòîðîé ðàñòóò óêàçàííûå âîëîêíà, íàíîñ ò
êîñìåòè÷åñêóþ êîìïîçèöèþ, ñîäåðæàùóþ ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé, îñòàâë þò â êîíòàêòå ñ
êåðàòèíîâûìè âîëîêíàìè è/èëè êîæåé, íà êîòîðîé ðàñòóò óêàçàííûå âîëîêíà, è, âîçìîæíî,
îïîëàñêèâàþò âîëîêíà è/èëè óêàçàííóþ êîæó.

Ýòîò ñïîñîá îáðàáîòêè èìååò ïðèçíàêè êîñìåòè÷åñêîãî ñïîñîáà â òîé ìåðå, â êîòîðîé
îí äåëàåò êåðàòèíîâûå âîëîêíà áîëåå ýñòåòè÷íûìè, ïîâûøà  èõ ïðî÷íîñòü è óëó÷øà 
âíåøíèé âèä. Êðîìå òîãî, åãî ìîæíî ïðèìåí òü åæåäíåâíî â òå÷åíèå íåñêîëüêèõ ìåñ öåâ
áåç ïðåäïèñàíè  âðà÷à.

Áîëåå êîíêðåòíî îáúåêòîì èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñïîñîá êîñìåòè÷åñêîé îáðàáîòêè âîëîñ
è/èëè âîëîñ íîãî ïîêðîâà ÷åðåïà ÷åëîâåêà â öåë õ óëó÷øåíè  èõ ñîñòî íè  è/èëè èõ
âíåøíåãî âèäà, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íà âîëîñû è/èëè âîëîñ íîé ïîêðîâ ÷åðåïà íàíîñ ò
êîñìåòè÷åñêóþ êîìïîçèöèþ, ñîäåðæàùóþ ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé, îñòàâë þò â êîíòàêòå ñ âîëîñàìè
è/èëè âîëîñ íûì ïîêðîâîì è, âîçìîæíî, îïîëàñêèâàþò âîëîñû è/èëè âîëîñ íîé ïîêðîâ.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  ñïîñîá êîñìåòè÷åñêîãî óõîäà è/èëè ìàêè æà
ðåñíèö ÷åëîâåêà â öåë õ óëó÷øåíè  èõ ñîñòî íè  è/èëè âíåøíåãî âèäà, îòëè÷àþùèéñ  òåì,
÷òî íà ðåñíèöû è/èëè âåêè íàíîñ ò êîìïîçèöèþ äë  ðåñíèö, ñîäåðæàùóþ ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé è
îñòàâë þò â êîíòàêòå ñ ðåñíèöàìè è/èëè âåêàìè. Ýòó êîìïîçèöèþ äë  ðåñíèö ìîæíî
íàíîñèòü îòäåëüíî èëè â êà÷åñòâå íèæíåãî ñëî  ïîä îáû÷íóþ öâåòíóþ òóøü äë  ðåñíèö è
óäàë òü òàêæå, êàê îáû÷íóþ öâåòíóþ òóøü äë  ðåñíèö.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  êîìïîçèöè  äë  óõîäà èëè ìàêè æà êåðàòèíîâûõ
âîëîêîí, ñîäåðæàùà  â êîñìåòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñðåäå, â ÷àñòíîñòè, êîñìåòè÷åñêîé, ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) èëè îäíó èç åãî ñîëåé è ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíó öåëåâóþ äîáàâêó, ñïîñîáñòâóþùóþ ðîñòó êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà è/èëè
îãðàíè÷èâàþùóþ âûïàäåíèå, âûáðàííóþ èç àìèíåêñèëà, ìèíîêñèäèëà, ëàòàíîïðîñòà,
áóòàïðîñòà è òðàâîïðîñòà.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  ïðèìåíåíèå â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî ìåíüøåé
ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé â
êîñìåòè÷åñêîé êîìïîçèöèè äë  ïîääåðæàíè  óðîâí  è/èëè àêòèâíîñòè ïðîñòîãëàíäèíîâ â
âîëîñ íîì ôîëëèêóëå.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  ïðèìåíåíèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî
ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé äë  ïîëó÷åíè 
êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ïîääåðæàíè  óðîâí  è/èëè àêòèâíîñòè ïðîñòàãëàíäèíîâ
â âîëîñ íîì ôîëëèêóëå.

ÏÎÄÐÎÁÍÎÅ ÎÏÈÑÀÍÈÅ ÂÀÐÈÀÍÒÎÂ ÎÑÓÙÅÑÒÂËÅÍÈß ÈÇÎÁÐÅÒÅÍÈß
Äàëåå â òåêñòå è, åñëè ñïåöèàëüíî íå îãîâîðåíî, âûðàæåíèå «ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)»

ïîäðàçóìåâàåò ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) â íåéòðàëüíîé, êèñëîé èëè îñíîâíîé ôîðìå, à
òàêæå â ñîëåâîé ôîðìå.

Òåðìèí «èíãèáèòîð 15-ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçû» ïîäðàçóìåâàåò
ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I), ñïîñîáíîå èíãèáèðîâàòü èëè ïîíèæàòü àêòèâíîñòü ôåðìåíòà 15-
PGDH, â ÷àñòíîñòè, ÷åëîâåêà, è/èëè ñïîñîáíîå èíãèáèðîâàòü, óìåíüøàòü èëè çàìåäë òü
ðåàêöèþ, êàòàëèçàòîðîì êîòîðîé  âë åòñ  ýòîò ôåðìåíò.
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Â ñîîòâåòñòâèè ñ ïðåäïî÷òèòåëüíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  ñîåäèíåíèå
ôîðìóëû (I)  âë åòñ  ñïåöèôè÷åñêèì èíãèáèòîðîì 15-PGDH; òåðìèí «ñïåöèôè÷åñêèé
èíãèáèòîð» ïîäðàçóìåâàåò àêòèâíîå âåùåñòâî, êîòîðîå  âë åòñ  â íåçíà÷èòåëüíîé ñòåïåíè
èëè íå  âë åòñ  èíãèáèòîðîì ñèíòåçà ïðîñòîãëàíäèíîâ, â ÷àñòíîñòè, ñèíòåçà PGF2-α èëè
PGE2. Â ñîîòâåòñòâèè ñ ÷àñòíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  èíãèáèòîð 15-
PGDH  âë åòñ  â íåçíà÷èòåëüíîé ñòåïåíè èëè íå  âë åòñ  èíãèáèòîðîì ñèíòåçà
ïðîñòîãëàíäèíîâ, â ÷àñòíîñòè, ñèíòåçà PGF2-α èëè PGE2. Â ñîîòâåòñòâèè ñ ÷àñòíûì
âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  èíãèáèòîð 15-PGDH  âë åòñ  â íåçíà÷èòåëüíîé
ñòåïåíè èëè íå  âë åòñ  èíãèáèòîðîì ïðîñòîãëàíäèíñèíòàçû (PGF-ñèíòàçû).

Äåéñòâèòåëüíî, çà âèòåëåì áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî PGF-ñèíòàçà òàêæå èñïîëüçóåòñ  â
âîëîñ íîì ñîñî÷êå. Ñîõðàíåíèå ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ïðîñòîãëàíäèíîâ íà ñàéòå
àêòèâíîñòè  âë åòñ  ðåçóëüòàòîì ñëîæíîãî áèîëîãè÷åñêîãî ðàâíîâåñè  ìåæäó ñèíòåçîì è
ðàñïàäîì ýòèõ ìîëåêóë. Ýêçîãåííîå ïîñòóïëåíèå ñîåäèíåíèé, èíãèáèðóþùèõ êàòàáîëèçì,
 âë åòñ , ñëåäîâàòåëüíî, ìåíåå ýôôåêòèâíûì, åñëè òàêà  àêòèâíîñòü êîìáèíèðóåòñ  ñ
èíãèáèðîâàíèåì ñèíòåçà ýòèõ ïðîñòîãëàíäèíîâ.

Ïðåèìóùåñòâåííî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) â ñîëåâîé èëè íåñîëåâîé ôîðìå îáëàäàþò
áîëåå âûñîêîé èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ â îòíîøåíèè 15-PGDH, ÷åì â îòíîøåíèè PGF-
ñèíòàçû. Áîëåå êîíêðåòíî ñîîòíîøåíèå ìåæäó èíãèáèðóþùèìè àêòèâíîñò ìè â îòíîøåíèè
ñîîòâåòñòâåííî PGF-ñèíòàçû è 15-PGDH ïðè çàäàííîé êîíöåíòðàöèè, äë  êîòîðûõ
îïðåäåë þùèìè  âë þòñ , â ÷àñòíîñòè, êîíöåíòðàöèè, èíãèáèðóþùèå íà 50%
ýíçèìàòè÷åñêóþ àêòèâíîñòü ñîîòâåòñòâåííî PGF-ñèíòàçû IC50sf è 15-PGDH IC50dh, ïî
ìåíüøåé ìåðå áîëüøå 1 è, â ÷àñòíîñòè, ïî ìåíüøåé ìåðå ñîñòàâë åò 3:1, ïðåäïî÷òèòåëüíî
áîëüøå èëè ðàâíî  5:1. Ñîîòíîøåíèå IC50sf/IC50dh ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîåäèíåíèé ñîãëàñíî
èçîáðåòåíèþ áîëüøå èëè ðàâíî 10:1.

Òåðìèí "ïî ìåíüøåé ìåðå" ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ïîäðàçóìåâàåò îäèí èëè íåñêîëüêî (2,
3 èëè áîëåå). Â ÷àñòíîñòè, êîìïîçèöè  ìîæåò ñîäåðæàòü îäíî èëè íåñêîëüêî ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I). Ýòî èëè ýòè ñîåäèíåíè  ìîãóò áûòü èçîìåðàìè öèñ èëè òðàíñ èëè Z èëè E
èëè ñìåñüþ èçîìåðîâ öèñ/òðàíñ èëè Z/E. Îíè òàêæå ìîãóò èìåòü òàóòîìåðíóþ ôîðìó.
Áîëåå êîíêðåòíî ãåòåðîöèêë Íó ìîæåò áûòü â ïîëîæåíèè öèñ èëè òðàíñ èëè Z èëè E è
ïðåäïî÷òèòåëüíî â ïîëîæåíèè Z äâîéíîé ñìåæíîé ñâ çè. Ýòî èëè ýòè ñîåäèíåíè  ìîãóò
áûòü ýíàíòèîìåðàìè è/èëè äèàñòåðåîèçîìåðàìè èëè ñìåñüþ òàêèõ èçîìåðîâ, â ÷àñòíîñòè,
ðàöåìè÷åñêîé ñìåñüþ.

Òåðìèí "àëêèëüíûé ðàäèêàë" ïîäðàçóìåâàåò ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ óãëåâîäîðîäíûé
ðàäèêàë, êîòîðûé ìîæåò áûòü ëèíåéíûì èëè ðàçâåòâëåííûì è íàñûùåííûì èëè
íåíàñûùåííûì. Ïðåäïî÷òèòåëüíî àëêèëüíûé ðàäèêàë ñîäåðæèò îò 1 äî 10 àòîìîâ
óãëåðîäà. Â êà÷åñòâå ïðèìåðà àëêèëüíîãî ðàäèêàëà, èñïîëüçóåìîãî ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ,
ìîæíî íàçâàòü ðàäèêàëû ìåòèë, ýòèë, èçîïðîïèë, n-áóòèë, òðåò-áóòèë, n-ãåêñèë, ýòèë-2-
ãåêñèë, ýòèëåí, ïðîïèëåí. Ýòîò ðàäèêàë ìîæåò áûòü çàìåùåí, â ÷àñòíîñòè, OR0, ãäå R0

îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, íàïðèìåð, Ñ1-Ñ5-àëêèë.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ îäíèì èëè íåñêîëüêèìè ãåòåðîàòîìàìè Íó ìîãóò  âë òüñ  O, N,
S, P, Si, Se è, â ÷àñòíîñòè, O, N, S. Ãåòåðîöèêë Íó ìîæåò áûòü íàñûùåííûì èëè
íåíàñûùåííûì. Êðîìå òîãî, îí ìîæåò áûòü 4, 5, 6 èëè 7-÷ëåííûì è ñîäåðæàòü îäíó èëè
íåñêîëüêî êàðáîíèëüíûõ èëè òèîêàðáîíèëüíûõ ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï èëè îáå, ïðè÷åì
óãëåðîä, ñîäåðæàùèéñ  â ýòèõ ãðóïïàõ, âõîäèò â ãåòåðîöèêë.

Â ÷àñòíîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  Íó îáîçíà÷àåò àðîìàòè÷åñêèé 5-
÷ëåííûé öèêë, ñîäåðæàùèé â êà÷åñòâå ãåòåðîàòîìà ñåðó, àçîò è èõ ñî÷åòàíèå. Êðîìå
òîãî, ýòîò ãåòåðîöèêë Íó ñîäåðæèò îäíó èëè íåñêîëüêî êàðáîíèëüíûõ ôóíêöèîíàëüíûõ
ãðóïï, óãëåðîä êîòîðûõ âõîäèò â ãåòåðîöèêë. Â êà÷åñòâå ïðèìåðà òàêîãî ãåòåîöèêëà
ìîæíî ïðèâåñòè ñëåäóþùóþ ôîðìóëó (II):

Ñòðàíèöà: 9

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 316 325 C2

ãäå Z, Z'è X íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò S èëè O è R îáîçíà÷àåò H èëè íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèëüíûé ðàäèêàë. Õ ìîæåò òàêæå îáîçíà÷àòü NH.
Ïðåèìóùåñòâåííî Z è Z' îáîçíà÷àþò êèñëîðîä, ÷òî ñîîòâåòñòâóåò öèêëó 1,3-òèàçîëèäèí-
2,4-äèîíà.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ öèêëû, èñïîëüçóåìûå â êà÷åñòâå çàìåñòèòåë  (S1), ñîäåðæàò îò
4 äî 7 àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 5 äî 6 àòîìîâ. Îíè ìîãóò áûòü íàñûùåííûìè èëè
íåíàñûùåííûìè è, âîçìîæíî, ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, òàêèõ êàê S, N,
O èëè èõ ñî÷åòàíèå. Êðîìå òîãî, ýòè öèêëû ìîãóò áûòü èíäèâèäóàëüíûìè èëè
ñîåäèíåííûìè ñ äðóãèì öèêëîì, èìåþùèì èëè íå èìåþùèì òàêóþ æå õèìè÷åñêóþ
ñòðóêòóðó. Åñëè îíè ñöåïëåíû, îíè îáðàçóþò êîíäåíñèðîâàííûé öèêë.

Â êà÷åñòâå ïðèìåíèìûõ íàñûùåííûõ óãëåâîäîðîäíûõ öèêëîâ ìîæíî íàçâàòü ðàäèêàë
öèêëîïåíòèë èëè öèêëîãåêñèë, à â êà÷åñòâå íåíàñûùåííûõ óãëåâîäîðîäíûõ öèêëîâ ìîæíî
íàçâàòü öèêëîãåêñåíèëüíûé èëè ôåíèëüíûé öèêë. Â êà÷åñòâå ñöåïëåííûõ óãëåâîäîðîäíûõ
öèêëîâ ìîæíî íàçâàòü ðàäèêàë íàôòèë. Â êà÷åñòâå ãåòåðîöèêëà ìîæíî íàçâàòü öèêëû
ïèðèäèíîâûé, ïèïåðèäèíîâûé, ìîðôîëèíîâûé, ïèððîëîâûé, ôóðàíîâûé, òèàçîëîâûé.
Êðîìå òîãî, ýòè öèêëû ìîãóò áûòü çàìåùåíû îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè,
îáîçíà÷åííûìè âûøå êàê R èëè R0.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èìåþò èçîëèðîâàííóþ, ò.å.
íåïîëèìåðíóþ ôîðìó. Ýòî ôåíèëôóðàíû, ôåíèëòèîôåíû èëè ôåíèëïèððîëû. Êðîìå òîãî,
R1 ìîæåò íàõîäèòüñ  â ïîëîæåíèè 3 èëè 4, åñëè ñ÷èòàòü, ÷òî G íàõîäèòñ  â ïîëîæåíèè 1
ï òè÷ëåííîãî öèêëà. Êðîìå òîãî, R2 è R3 ìîãóò íàõîäèòüñ  â ëþáîì ïîëîæåíèè
ñîäåðæàùåãî èõ ôåíèëüíîãî öèêëà è, â ÷àñòíîñòè, â ïîëîæåíèè ïàðà èëè ìåòà ñëåäóþùåé
÷àñòè (À):

Ïðåäïî÷òèòåëüíî R1 îáîçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà.
Ïðåèìóùåñòâåííî ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò CF3, OR0 èëè COOR0,

ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë. Â êà÷åñòâå ïðèìåðà
ïðèìåíèìîãî àëêèëüíîãî ðàäèêàëà ìîæíî íàçâàòü ìåòèë, ýòèë, òðåò-áóòèë, èçîïðîïèë, í-
áóòèë, í-ãåêñèë. Â ÷àñòíîñòè COOR0 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÍ èëè ÑÎÎÑÍ2-ÑÍ3. Êðîìå òîãî, OR0

îáîçíà÷àåò, â ÷àñòíîñòè, ÎÍ èëè ÎÑÍ3. Áîëåå êîíêðåòíî R2 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÍ èëè ÎÍ è R3

îáîçíà÷àåò Í; R2 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÑÍ2-ÑÍ3 è R3 îáîçíà÷àåò Í; èëè R2 è R3 îáîçíà÷àþò CF3

èëè ÎÑÍ3.
Ñîëè ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ - ýòî îðãàíè÷åñêèå èëè

íåîðãàíè÷åñêèå ïðîñòûå èëè äâîéíûå ñîëè ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I).
Â êà÷åñòâå íåîðãàíè÷åñêèõ ñîëåé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîæíî íàçâàòü:

ïðîñòûå èëè äâîéíûå ñîëè íàòðè  èëè êàëè , à òàêæå ñîëè öèíêà (Zn2+), êàëüöè  (Ca2+),
ìåäè (Cu2+), æåëåçà(Fe2+), ñòðîíöè  (Sr2+), ìàãíè  (Mg2+), àììîíè  è ìàðãàíöà (Mn2+);
ãèäðîêñèäû, êàðáîíàòû, ãàëîãåíèäû (òàêèå êàê õëîðèäû), ñóëüôàòû, íèòðàòû, ôîñôàòû.
Ïðåäïî÷òèòåëüíî ñîëüþ  âë åòñ  ñîëü íàòðè .

Îðãàíè÷åñêèìè ñîë ìè, èñïîëüçóåìûìè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ,  âë þòñ , íàïðèìåð,
ñîëè òðèýòàíîëàìèíà, ìîíîýòàíîëàìèíà, äèýòàíîëàìèíà, ãåêñàäåöèëàìèíà, N,N,N'N'-
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òåòðàêèñ(ãèäðîêñèïðîïèë-2)ýòèëåíäèàìèíà, òðèñãèäðîêñèìåòèëàìèíìåòàíà.
Â ñîîòâåòñòâèè ñ ÷àñòíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  ãåòåðîöèêëè÷åñêèå

ñîåäèíåíè , ê êîòîðûì îòíîñèòñ  èçîáðåòåíèå, èìåþò ñëåäóþùèå ôîðìóëó (III) èëè
ïðåäïî÷òèòåëüíî ôîðìóëó (IIIa) èëè ñîîòâåòñòâóþùóþ ñîëåâóþ ôîðìó (ìîíî èëè äâîéíóþ):

â êîòîðûõ Z, Z' è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò CF3, OR0 èëè COOR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  íîâîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå ñëåäóþùåé
ôîðìóëû (IV) èëè îäíà èç åãî ñîëåé, îáëàäàþùåå, â ÷àñòíîñòè, ñïîñîáíîñòüþ
èíãèáèðîâàòü 15-PGDH è/èëè ïîääåðæèâàòü óðîâåíü è/èëè àêòèâíîñòü ïðîñòàãëàíäèíîâ, â
÷àñòíîñòè, â âîëîñ íîì ôîëëèêóëå ÷åëîâåêà:

â êîòîðîé Z, Z' è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; Õ îáîçíà÷àåò O, NH èëè S; R
îáîçíà÷àåò âîäîðîä èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèëüíûé
ðàäèêàë; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, NO2, CF3, ôåíèëüíûé
ðàäèêàë, OR0 èëè COOR0, íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî, çàìåùåííûé OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,
ïðè óñëîâèè, ÷òî åñëè X=S è Z=Z'=G èëè Z≠Z', òî R2 è R3 íå îáîçíà÷àþò ÑÎÎÍ.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ ÷àñòíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå
èìååò ñëåäóþùóþ ôîðìóëó (V) èëè  âë åòñ  ñîîòâåòñòâóþùåé ñîëüþ:

â êîòîðîé Z, Z' è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò ôåíèë, NO2, CF3, OR0, COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî, çàìåùåííûé OR0,
ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, ïðè óñëîâèè, ÷òî åñëè Z=Z'=G èëè Z≠Z', òî R2 è R3 íå
îáîçíà÷àþò ÑÎÎÍ.
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Ïðåèìóùåñòâåííî, åñëè Z=Z'=G, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò CF3, OR0

èëè COOR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ5-àëêèë. Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì ïðåäïî÷òèòåëüíûì âàðèàíòîì
îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè , åñëè Z=Z' è íå îáîçíà÷àåò G, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí
èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò CF3 èëè COOR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì ïðåäïî÷òèòåëüíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå èìååò ñëåäóþùóþ ôîðìóëó (VI) èëè  âë åòñ 
ñîîòâåòñòâóþùåé ñîëüþ:

â êîòîðîé Z, Z' è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, CF3, NO2, OR0, COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî, çàìåùåííûé
OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  ãåòåðîöèêëè÷åñêîå
ñîåäèíåíèå èìååò ñëåäóþùóþ ôîðìóëó (VII) èëè  âë åòñ  ñîîòâåòñòâóþùåé ñîëüþ:

â êîòîðîé Z, Z'è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; R îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,
NO2, OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíî ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ èìååò ôîðìó Z.
Íàñêîëüêî èçâåñòíî çà âèòåëþ, íè â îäíîì äîêóìåíòå-àíàëîãå íå îïèñàíî è íå

ïîäðàçóìåâàåòñ , ÷òî ãåòåðîöèêëè÷åñêèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíà èç èõ ñîëåé
îáëàäàþò ñâîéñòâîì âûçûâàòü è/èëè ñòèìóëèðîâàòü ðîñò êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà è,
â ÷àñòíîñòè, âîëîñ è ðåñíèö è/èëè ïðåï òñòâîâàòü èõ âûïàäåíèþ è ÷òî ýòè ñîåäèíåíè 
ìîãóò èìåòü ìåñòíîå ïðèìåíåíèå äë  óâåëè÷åíè  ïëîòíîñòè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí
÷åëîâåêà è áîëåå êîíêðåòíî âîëîñ è ðåñíèö.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè èõ ñîëè ìîæíî ïîëó÷èòü èçâåñòíûì ñïîñîáîì, îïèñàííûì â
äîêóìåíòå WO 01/066541. Ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) íàõîä òñ  â
òâåðäîì ñîñòî íèè.

Ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé ñîîòâåòñòâóåò
êîëè÷åñòâó, íåîáõîäèìîìó äë  ïîëó÷åíè  æåëàåìîãî ðåçóëüòàòà (à èìåííî, óâåëè÷åíè 
ïëîòíîñòè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí ÷åëîâåêà, áîëåå êîíêðåòíî âîëîñ è ðåñíèö, èëè
ñòèìóë öèè èõ ðîñòà). Ñëåäîâàòåëüíî, ñïåöèàëèñò ìîæåò îïðåäåëèòü òàêîå ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî â çàâèñèìîñòè îò ïðèðîäû ïðèìåí åìîãî ñîåäèíåíè , îò ïîëüçîâàòåë  è îò
ïðîäîëæèòåëüíîñòè ýòîãî ïðèìåíåíè .

Äàëåå â òåêñòå, åñëè ñïåöèàëüíî íå îãîâîðåíî, êîëè÷åñòâà ðàçíûõ êîìïîíåíòîâ
êîìïîçèöèè ïðèâåäåíû â ìàññîâûõ ïðîöåíòàõ ïî îòíîøåíèþ ê îáùåé ìàññå êîìïîçèöèè.

Ñòðàíèöà: 12

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 316 325 C2

Ñ òåì ÷òîáû äàòü ïðåäñòàâëåíèå î ïîð äêå âåëè÷èí ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ñîåäèíåíèå
ôîðìóëû (I) èëè îäíà èç åãî ñîëåé èëè ñìåñü ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I) è/èëè èõ ñîëåé
ìîæíî èñïîëüçîâàòü â êîëè÷åñòâå îò 10-3 äî 10% ïî îòíîøåíèþ ê îáùåé ìàññå êîìïîçèöèè
è ïðåäïî÷òèòåëüíî â êîëè÷åñòâå îò 10-3 äî 5% è áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 10-2 äî 2% ïî
îòíîøåíèþ ê îáùåé ìàññå êîìïîçèöèè, íàïðèìåð îò 0,5 äî 2%.

Êîìïîçèöèþ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîæíî ïðèìåí òü â êîñìåòè÷åñêèõ èëè ëå÷åáíûõ
öåë õ. Ïðåäïî÷òèòåëüíî êîìïîçèöè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ïðèìåí åòñ  â êîñìåòè÷åñêèõ
öåë õ. Òàê, êîìïîçèöè  äîëæíà ñîäåðæàòü ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ íåòîêñè÷íóþ
ñðåäó, êîòîðóþ ìîæíî íàíîñèòü íà êîæó, âêëþ÷à  âîëîñ íîé ïîêðîâ è âåêè, è íà
êåðàòèíîâûå âîëîêíà ÷åëîâåêà. Ïîä «êîñìåòè÷åñêîé» ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
ïîäðàçóìåâàþò êîìïîçèöèþ, èìåþùóþ ïðè òíûé âèä, çàïàõ è ïðè òíóþ íà îùóïü.

Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) â ñîëåâîé èëè íåñîëåâîé ôîðìå ìîæíî èñïîëüçîâàòü â
êîìïîçèöèè, ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ïðèåìà âíóòðü, èíúåêöèé èëè íàíåñåíè  íà êîæó èëè íà
êåðàòèíîâûå âîëîêíà (íà âåñü ó÷àñòîê êîæè èëè âîëîêîí, ïîäëåæàùèé îáðàáîòêå).

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) èëè îäíó èç åãî ñîëåé ìîæíî ïðèìåí òü
ïåðîðàëüíî â êîëè÷åñòâå îò 0,1 äî 300 ìã â äåíü, íàïðèìåð îò 5 äî 10 ìã/äåíü.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ïðåäïî÷òèòåëüíîé  âë åòñ  êîìïîçèöè  äë  êîñìåòè÷åñêîãî
ïðèìåíåíè  è, â ÷àñòíîñòè, äë  ìåñòíîãî íàíåñåíè  íà êîæó èëè êåðàòèíîâûå âîëîêíà è
áîëåå êîíêðåòíî íà âîëîñ íîé ïîêðîâ, âîëîñû è ðåñíèöû.

Îáúåêòîì èçîáðåòåíè  òàêæå  âë åòñ  êîìïîçèöè  äë  óõîäà èëè ìàêè æà êåðàòèíîâûõ
âîëîêîí, â ÷àñòíîñòè êîìïîçèöè  äë  óõîäà çà âîëîñàìè èëè äë  ðåñíèö äë  ìåñòíîãî
ïðèìåíåíè , ñîäåðæàùà  ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñðåäó è ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî
ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé, êàê îïèñàíî
âûøå.

Ýòà êîìïîçèöè  ìîæåò èìåòü ëþáûå èçâåñòíûå è ïðèåìëåìûå ãàëåíîâûå ôîðìû.
Êîìïîçèöè  äë  ìåñòíîãî ïðèìåíåíè  íà êîæå ìîæåò èìåòü ôîðìó ðàñòâîðà èëè âîäíîé,

ñïèðòîâîé èëè âîäíî-ñïèðòîâîé ñóñïåíçèè èëè ìàñë íîé ñóñïåíçèè, ýìóëüñèè, èìåþùåé
áîëåå èëè ìåíåå òåêó÷óþ êîíñèñòåíöèþ è, â ÷àñòíîñòè, æèäêóþ èëè ïîëóæèäêóþ,
ïîëó÷åííóþ ïóòåì äèñïåðãèðîâàíè  æèðíîé ôàçû â âîäíîé ôàçå (Í/Å) èëè íàîáîðîò (Å/Í),
òâåðäîé ýìóëüñèè (Í/Å) èëè (Å/Í), âîäíîãî, âîäíî-ñïèðòîâîãî èëè ìàñë íîãî ãåë , áîëåå
èëè ìåíåå òåêó÷åãî èëè òâåðäîãî, îáû÷íîé èëè êîìïàêòíîé ïóäðû, èñïîëüçóåìîé êàê
òàêîâîé èëè â ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñðåäå, èëè â âèäå ìèêðîêàïñóë èëè
ìèêðî÷àñòèö, âåçèêóë ðíûõ äèñïåðñèîííûõ ñèñòåì, èîííîãî è/èëè íåèîííîãî òèïà.

Êîìïîçèöè  òàêæå ìîæåò èìåòü ôîðìó ïåíû, èëè ñïðå  èëè àýðîçîë  è ñîäåðæàòü â ýòîì
ñëó÷àå ïðîïåëëåíò ïîä äàâëåíèåì.

Îíà òàêæå ìîæåò áûòü â âèäå ëîñüîíà, ñûâîðîòêè, ìîëî÷êà, êðåìà Í/Å èëè Å/Í, ãåë ,
ìàçè, ïîìàäû, áàëüçàìà, ïëàñòûð , ïðîïèòàííîãî òàìïîíà, áðóñêà ìûëà, ïåíêè.

Áîëåå êîíêðåòíî êîìïîçèöè  äë  íàíåñåíè  íà âîëîñ íîé ïîêðîâ èëè âîëîñû ìîæåò
áûòü â âèäå ëîñüîíà äë  óõîäà, èñïîëüçóåìîãî, íàïðèìåð, åæåäíåâíî èëè äâà ðàçà â
íåäåëþ, øàìïóí  èëè ñðåäñòâà, ïðèìåí åìîãî ïîñëå ìûòü  øàìïóíåì äë  óõîäà çà
âîëîñàìè, â ÷àñòíîñòè, ïðèìåí åìîãî îäèí èëè äâà ðàçà â íåäåëþ, æèäêîãî èëè òâåðäîãî
ìûëà äë  åæåäíåâíîãî î÷èùåíè  âîëîñ íîãî ïîêðîâà, ñðåäñòâà äë  óêëàäêè âîëîñ (ëàêà,
ñðåäñòâà äë  çàâèâêè, ãåë  äë  óêëàäêè), ëå÷åáíîé ìàñêè, ïåí ùåãîñ  êðåìà èëè ãåë 
äë  î÷èùåíè  âîëîñ. Îíà òàêæå ìîæåò áûòü â âèäå êðàñêè èëè òóøè äë  óõîäà çà
ðåñíèöàìè, êîòîðóþ íàêëàäûâàþò êèñòî÷êîé èëè ðàñ÷åñêîé.

Êðîìå òîãî, äë  íàíåñåíè  íà ðåñíèöû èëè âîëîñêè êîìïîçèöè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ
ìîæåò áûòü â âèäå öâåòíîé èëè áåñöâåòíîé òóøè äë  ðåñíèö, êîòîðóþ íàíîñ ò ùåòî÷êîé íà
ðåñíèöû èëè íà âîëîñêè áîðîäû èëè óñîâ.

Êîìïîçèöè , ïðèìåí åìà  äë  èíúåêöèé, ìîæåò áûòü â âèäå âîäíîãî ëîñüîíà èëè
ìàñë íîé ñóñïåíçèè. Äë  ïåðîðàëüíîãî ïðèìåíåíè  êîìïîçèöè  ìîæåò áûòü â ôîðìå
êàïñóë, ãðàíóë, ïèòüåâûõ ñèðîïîâ èëè òàáëåòîê.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ ÷àñòíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  êîìïîçèöè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ
ìîæåò áûòü â âèäå êðåìà èëè ëîñüîíà äë  óõîäà çà âîëîñàìè, øàìïóí  èëè ñðåäñòâà,
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ïðèìåí åìîãî ïîñëå ìûòü  øàìïóíåì äë  óõîäà çà âîëîñàìè, òóøè äë  óõîäà èëè òóøè
äë  ðåñíèö.

Ñîäåðæàíèå ðàçëè÷íûõ êîìïîíåíòîâ êîìïîçèöèè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ òàêîå æå, êàê
îáû÷íî èñïîëüçóþò â óêàçàííûõ îáëàñò õ. Êðîìå òîãî, ýòè êîìïîçèöèè ïîëó÷àþò
òðàäèöèîííûìè ñïîñîáàìè.

Åñëè êîìïîçèöè  ïðåäñòàâë åò ñîáîé ýìóëüñèþ, êîëè÷åñòâî æèðíîé ôàçû ìîæåò
äîñòèãàòü îò 2 äî 80 ìàñ.%, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 5 äî 50 ìàñ.% ïî îòíîøåíèþ ê îáùåé
ìàññå êîìïîçèöèè. Ñîäåðæàíèå âîäíîé ôàçû ðåãóëèðóþò â çàâèñèìîñòè îò ñîäåðæàíè 
æèðíîé ôàçû è ñîåäèíåíè  èëè ñîåäèíåíèé (I), à òàêæå ñîäåðæàíè  âîçìîæíûõ
äîïîëíèòåëüíûõ êîìïîíåíòîâ äî ïîëó÷åíè  100 ìàñ.%. Íà ïðàêòèêå âîäíà  ôàçà
ñîñòàâë åò îò 5 äî 99,9%.

Æèðíà  ôàçà ìîæåò ñîäåðæàòü àëèôàòè÷åñêèå èëè ìàñë íèñòûå ñîåäèíåíè , æèäêèå
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå (25°Ñ) è àòìîñôåðíîì äàâëåíèè (760 ìì Hg), îáû÷íî
íàçûâàåìûå ìàñëàìè. Ýòè ìàñëà ìîãóò áûòü ñîâìåñòèìû èëè íåñîâìåñòèìû äðóã ñ äðóãîì
è îáðàçîâûâàòü àëèôàòè÷åñêóþ æèäêóþ ôàçó, ìàêðîñêîïè÷åñêè îäíîðîäíóþ, èëè äâóõ- èëè
òðåõôàçíóþ ñèñòåìó.

Êðîìå ìàñåë àëèôàòè÷åñêà  ôàçà ìîæåò ñîäåðæàòü âîñêè, ñìîëû, ëèïîôèëüíûå
ïîëèìåðû, «ïàñòîîáðàçíûå» èëè â çêèå âåùåñòâà, ñîäåðæàùèå òâåðäûå ÷àñòè èëè æèäêèå
÷àñòè.

Âîäíà  ôàçà ñîäåðæèò âîäó è, âîçìîæíî, êîìïîíåíò, ñïîñîáíûé ñìåøèâàòüñ  ñ âîäîé â
ëþáîì êîëè÷åñòâå, òàêîé êàê íèçøèå (Ñ1-Ñ8)-ñïèðòû, íàïðèìåð, ýòàíîë, èçîïðîïàíîë,
ïîëèîëû, òàêèå êàê ïðîïèëåíãëèêîëü, ãëèöåðèí, ñîðáèòîë èëè àöåòîí èëè ïðîñòîé ýôèð.

Äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè â âèäå ýìóëüñèè èñïîëüçóþò òå æå ýìóëüãàòîðû è
ñîâìåñòíûå ýìóëüãàòîðû, êîòîðûå îáû÷íî ïðèìåí þò â îáëàñòè êîñìåòèêè è
ôàðìàöåâòèêè. Êðîìå òîãî, èõ ïðèðîäà çàâèñèò îò íàïðàâëåíè  ýìóëüñèè. Íà ïðàêòèêå
ýìóëüãàòîð è âîçìîæíî ñîâìåñòíûé ýìóëüãàòîð ñîäåðæàòñ  â êîìïîçèöèè â êîëè÷åñòâå îò
0,1 äî 30 ìàñ.%, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 0,5 äî 20 ìàñ.% è áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 1 äî
8%. Êðîìå òîãî, ýìóëüñè  ìîæåò ñîäåðæàòü ëèïèäíûå âåçèêóëû è, â ÷àñòíîñòè, ëèïîñîìû.

Êîìïîçèöè  â âèäå ðàñòâîðà èëè ìàñë íîãî ãåë  ìîæåò ñîäåðæàòü àëèôàòè÷åñêóþ ôàçó
â êîëè÷åñòâå áîëåå 90 ìàñ.% îò îáùåé ìàññû êîìïîçèöèè.

Ïðåäïî÷òèòåëüíî êîìïîçèöè  äë  óõîäà ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäíûé, ñïèðòîâîé èëè
âîäíî-ñïèðòîâîé ðàñòâîð èëè ñóñïåíçèþ è ïðåèìóùåñòâåííî ðàñòâîð èëè ñóñïåíçèþ
âîäà/ýòàíîë. Ñïèðòîâà  ôðàêöè  ìîæåò ñîñòàâë òü îò 5 äî 99,9% è ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 8
äî 80%.

Êîìïîçèöè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ äë  ïðèìåíåíè  â âèäå òóøè äë  ðåñíèö
ïðåäñòàâë åò ñîáîé äèñïåðñíóþ ñèñòåìó «âîñê â âîäå» èëè «âîñê â ìàñëå»,
æåëàòèíèðîâàííîå ìàñëî, âîäíûé ãåëü, öâåòíîé èëè áåñöâåòíûé.

Êðîìå òîãî, êîìïîçèöè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîæåò ñîäåðæàòü äðóãèå êîìïîíåíòû,
îáû÷íî ïðèìåí åìûå â ðàññìàòðèâàåìûõ îáëàñò õ, êîòîðûå âûáèðàþò èç ðàñòâîðèòåëåé,
çàãóñòèòåëåé èëè ñðåäñòâ, æåëàòèíèðóþùèõ âîäíóþ ôàçó èëè ìàñë íèñòóþ ôàçó,
êðàñèòåëåé, ðàñòâîðèìûõ â ñðåäå, âõîä ùåé â ñîñòàâ êîìïîçèöèè, òâåðäûõ ÷àñòèö òèïà
íàïîëíèòåëåé èëè ïèãìåíòîâ, àíòèîêñèäàíòîâ, êîíñåðâàíòîâ, îòäóøåê, ýëåêòðîëèòîâ,
íåéòðàëèçóþùèõ ñðåäñòâ, ïëåíêîîáðàçóþùèõ ïîëèìåðîâ, áëîêàòîðîâ ÓÔ, òàêèõ êàê
ñîëíå÷íûå ôèëüòðû, àêòèâíûõ êîñìåòè÷åñêèõ èëè ëå÷åáíûõ âåùåñòâ, îêàçûâàþùèõ
áëàãîïðè òíîå âîçäåéñòâèå íà êîæó èëè êåðàòèíîâûå âîëîêíà, êðîìå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû
(I), èõ ñìåñåé. Ýòè äîáàâêè ìîãóò ñîäåðæàòüñ  â êîìïîçèöèè â îáû÷íî èñïîëüçóåìûõ â
êîñìåòîëîãèè è äåðìàòîëîãèè êîëè÷åñòâàõ è, â ÷àñòíîñòè, îò 0,01 äî 50% îò îáùåé ìàññû
êîìïîçèöèè, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 0,1 äî 20%, íàïðèìåð, îò 01 äî 10%. Â çàâèñèìîñòè îò
èõ ïðèðîäû ýòè äîáàâêè ìîæíî ââîäèòü â àëèôàòè÷åñêóþ ôàçó, â âîäíóþ ôàçó è/èëè â
ëèïèäíûå âåçèêóëû, è áîëåå êîíêðåòíî â ëèïîñîìû.

Êîíå÷íî ñïåöèàëèñò âûáåðåò âîçìîæíûå öåëåâûå äîáàâêè è/èëè èõ êîëè÷åñòâî òàê,
÷òîáû ïðåèìóùåñòâåííûå ñâîéñòâà êîìïîçèöèè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, à èìåííî
ñïåöèôè÷åñêà  èíãèáèðóþùà  ñïîñîáíîñòü â îòíîøåíèè 15-PGDH è áîëåå êîíêðåòíî
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óâåëè÷åíèå ïëîòíîñòè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí (âîëîñ èëè ðåñíèö) íå áûëè èëè íå áûëè
ñóùåñòâåííî èçìåíåíû óêàçàííûìè äîáàâêàìè.

Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé, ïðèåìëåìûõ äë  öåëåé èçîáðåòåíè , ìîæíî íàçâàòü íèçøèå
Ñ2-Ñ8-ñïèðòû, òàêèå êàê ýòàíîë, èçîïðîïàíîë, ïðîïèëåíãëèêîëü è íåêîòîðûå
êîñìåòè÷åñêèå ëåãêèå ìàñëà, òàêèå êàê Ñ6-Ñ16-àëêàíû.

Â êà÷åñòâå æèðîâ, ïðèåìëåìûõ äë  öåëåé èçîáðåòåíè , ìîæíî íàçâàòü ìàñëà
ìèíåðàëüíîãî ïðîèñõîæäåíè  (âàçåëèíîâîå ìàñëî, ãèäðîãåíèçèðîâàííûé èçîïàðàôèí),
ìàñëà ðàñòèòåëüíîãî ïðîèñõîæäåíè  (æèäêà  ôðàêöè  æèðà ïëîäîâ ìàñë íîãî äåðåâà
áàññèè, ïîäñîëíå÷íîå ìàñëî, ìàñëî èç àáðèêîñîâûõ êîñòî÷åê, àëèôàòè÷åñêèé ñïèðò èëè
êèñëîòà), æèðû æèâîòíîãî ïðîèñõîæäåíè  (ïåðãèäðîñêâàëàí), ñèíòåòè÷åñêèå ìàñëà (ýôèð
æèðíîé êèñëîòû, ìàñëî Purcellin), ñèëèêîíîâûå ìàñëà (ëèíåéíûé èëè öèêëè÷åñêèé
ïîëèäèìåòèëñèëîêñàí, ôåíèëòðèìåòèêîí) è ôòîðñîäåðæàùèå ìàñëà (ïðîñòûå
ïåðôòîðïîëèýôèðû). Èç âîñêîâ ìîæíî íàçâàòü ñèëèêîíîâûå âîñêè, âîñê ï÷åëèíûé,
ðèñîâûé, êàíäåëèëüñêèé, êàðíàóáñêèé èëè ïàðàôèíîâûé, ïîëèýòèëåíîâûé.

Â êà÷åñòâå ýìóëüãàòîðîâ, ïðèåìëåìûõ äë  öåëåé èçîáðåòåíè , ìîæíî íàçâàòü,
íàïðèìåð, ñòåàðàò èëè ëàóðàò ãëèöåðèíà, ñòåàðàòû èëè îëåàòû ñîðáèòîëà,
àëêèëäèìåòèêîíêîîïîëèîëû (ãäå àëêèë ≥8) è èõ ñìåñè äë  ïîëó÷åíè  ýìóëüñèè Å/Í. Ìîæíî
òàêæå èñïîëüçîâàòü ìîíîñòåàðàò èëè ìîíîëàóðàò ïîëèýòèëåíãëèêîë ,
ïîëèîêñèýòèëèðîâàííûé ñòåàðàò èëè îëåàò ñîðáèòîëà, äèìåòèêîíêîïîëèîëû è èõ ñìåñè
äë  ïîëó÷åíè  ýìóëüñèè Í/Å.

Â êà÷åñòâå ãèäðîôèëüíûõ ãåëåîáðàçóþùèõ âåùåñòâ, ïðèåìëåìûõ äë  öåëåé
èçîáðåòåíè , ìîæíî íàçâàòü êàðáîêñèâèíèëîâûå ïîëèìåðû (êàðáîìåð), àêðèëîâûå
ñîïîëèìåðû, òàêèå êàê ñîïîëèìåðû àêðèëàòîâ/àëêèëàêðèëàòîâ, ïîëèàêðèëàìèäû,
ïîëèñàõàðèäû, òàêèå êàê ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà, íàòóðàëüíûå ñìîëû è ãëèíû, à â
êà÷åñòâå ëèïîôèëüíûõ ãåëåîáðàçóþùèõ âåùåñòâ ìîæíî íàçâàòü ìîäèôèöèðîâàííûå
ãëèíû, òàêèå êàê áåíòîíèòîâûå, ñîëè ìåòàëëîâ è æèðíûõ êèñëîò, òàêèå êàê ñòåàðàòû
àëþìèíè , ãèäðîôîáíà  ìîäèôèöèêàöè  êðåìíåçåìà, ýòèëöåëëþëîçó, èõ ñìåñè.

Êðîìå òîãî, êîìïîçèöè  ìîæåò ñîäåðæàòü êîñìåòè÷åñêîå èëè ëåêàðñòâåííîå àêòèâíîå
âåùåñòâî êðîìå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), êîòîðîå ìîæåò áûòü ãèäðîôèëüíûì è êîòîðîå
âûáèðàþò èç ïðîòåèíîâ, ãèäðîëèçàòîâ ïðîòåèíîâ, àìèíîêèñëîò, ïîëèîëîâ, ìî÷åâèíû,
àëëàíòîèíà, ñàõàðîâ è ïðîèçâîäíûõ ñàõàðà, âîäîðàñòâîðèìûõ âèòàìèíîâ, ðàñòèòåëüíûõ
ýêñòðàêòîâ (ýêñòðàêòîâ êàñàòèêîâûõ èëè ñîè) è ãèäðîêñèêèñëîò, òàêèõ êàê ôðóêòîâûå
êèñëîòû èëè ñàëèöèëîâà  êèñëîòà; èëè êîòîðîå ìîæåò áûòü ëèïîôèëüíûì è êîòîðîå
âûáèðàþò èç ðåòèíîëà (âèòàìèí À) è åãî ïðîèçâîäíûõ, â ÷àñòíîñòè, ñëîæíîãî ýôèðà
(ðåòèíîëà ïàëüìèòàò), òîêîôåðîëà (âèòàìèí Å) è åãî ïðîèçâîäíûõ, â ÷àñòíîñòè, ñëîæíîãî
ýôèðà (òîêîôåðîëàöåòàò), îñíîâíûõ æèðíûõ êèñëîò, êåðàìèäîâ, ýôèðíûõ ìàñåë,
ïðîèçâîäíûõ ñàëèöèëîâîé êèñëîòû, òàêèõ êàê ñàëèöèëîâûé í-îêòàíîèë-5, ýôèðîâ
ãèäðîêñèêèñëîò, ôîñôîëèïèäîâ, òàêèõ êàê ëåöèòèí, èõ ñìåñåé.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ ÷àñòíûì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû
(I) èëè îäíó èç åãî ñîëåé ìîæíî îáúåäèí òü ïî ìåíüøåé ìåðå ñ îäíèì äîïîëíèòåëüíûì
àêòèâíûì ñîåäèíåíèåì, ñïîñîáñòâóþùèì ðîñòó è/èëè îãðàíè÷èâàþùèì âûïàäåíèå
êåðàòèíîâûõ âîëîêîí (âîëîñ, ðåñíèö). Ýòè äîïîëíèòåëüíûå ñîåäèíåíè  âûáèðàþò, â
÷àñòíîñòè, èç èíãèáèòîðîâ ëèïîêñèãåíàçû, òàêèõ êàê îïèñàíû â ÅÐ 0648488, èíãèáèòîðîâ
áðàäèêèíèíà, îïèñàííûõ, â ÷àñòíîñòè, â ÅÐ 0845700, ïðîñòîãëàíäèíîâ è èõ ïðîèçâîäíûõ,
â ÷àñòíîñòè, îïèñàííûõ â WO 98/33497, WO 95/11003, JP 97-100091, JP 96-134242,
àãîíèñòîâ èëè àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ïðîñòîãëàíäèíîâ, íåïðîñòîíîèäíûõ àíàëîãîâ
ïðîñòîãëàíäèíîâ, îïèñàííûõ â ÅÐ 1175891 è ÅÐ 1175890, WO 01/74307, WO 01/74313, WO
01/74314, WO 01/74315 èëè WO 01/72268, èõ ñìåñåé.

Â êà÷åñòâå äðóãèõ äîïîëíèòåëüíûõ àêòèâíûõ âåùåñòâ, ñïîñîáñòâóþùèõ ðîñòó
êåðàòèíîâûõ âîëîêîí (â ÷àñòíîñòè âîëîñ) è/èëè îãðàíè÷èâàþùèõ èõ âûïàäåíèå, â
êîìïîçèöèè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü âàçîäèëàòàòîðû, àíòèàíäðîãåíû,
öèêëîñïîðèíû è èõ àíàëîãè, ïðîòèâîìèêðîáíûå è ïðîòèâîãðèáêîâûå âåùåñòâà,
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå âåùåñòâà, ðåòèíîèäû, èíäèâèäóàëüíî èëè â âèäå ñìåñè.
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Ïðèãîäíûìè âàçîäèëàòàòîðàìè  âë þòñ , â ÷àñòíîñòè, àãîíèñòû êàëèåâûõ êàíàëîâ,
âêëþ÷à  ìèíîêñèäèí è ñîåäèíåíè , îïèñàííûå â ïàòåíòàõ US 3382247, 5756092, 5772990,
5760043, 5466694, 5438058, 4973474, êðîìàêàëèì, íèêîðàíäèë è äèàêñîçèä, èíäèâèäóàëüíî
èëè â âèäå ñî÷åòàíèé.

Ê ïðèãîäíûì àíòèàíäðîãåíàì îòíîñ òñ , â ÷àñòíîñòè, ñòåðîèäíûå èëè íåñòåðîèäíûå
èíãèáèòîðû 5α-ðåäóêòàçû, òàêèå êàê ôèíàñòåðèä, à òàêæå ñîåäèíåíè , îïèñàííûå â US
5516779, êðèïòîñòåðîíàöåòàò, àçåëàèíîâà  êèñëîòà, åå ñîëè è åå ïðîèçîäíûå è
ñîåäèíåíè , îïèñàííûå â US 5480913, ôëóòàìèä, îêñåíäîëîí, ñïèðîíîëàêòîí,
äèýòèëñòèëáåñòðîë è ñîåäèíåíè , îïèñàííûå â ïàòåíòàõ US 5411981, 5565467 è 4910226.

Ïðîòèâîìèêðîáíûå è ïðîòèâîãðèáêîâûå ñðåäñòâà ìîãóò áûòü âûáðàíû èç ïðîèçâîäíûõ
ñåëåíà, îêòîïèðîêñà, êåòîêîíàçîëà, òðèêëîêàðáàíà, òðèêëîçàíà, ïèðèòèîíà öèíêà,
èòðàêîíàçîëà, àçèàòèíîâîé êèñëîòû, õèíîêèòèîëà, ìèïèðîöèíà, òåòðàöèêëèíîâ, â
÷àñòíîñòè ýðèòðîìèöèíà è ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ â ÅÐ 0680745, õëîðãèäðàòà êëèíèöèíà,
ïåðîêñèäà áåíçîèëà èëè áåíçèëà, ìèíîöèêëèíà è ñîåäèíåíèé, îòíîñ ùèõñ  ê êëàññó
èìèäàçîëîâ, òàêèõ êàê ýêîíàçîë, êåòîêîíàçîë èëè ìèêîíàçîë èëè èõ ñîëåé, ýôèðîâ
íèêîòèíîâîé êèñëîòû, â ÷àñòíîñòè íèêîòèíàòà òîêîôåðîëà, íèêîòèíàòà áåíçèëà è
íèêîòèíàòîâ Ñ1-Ñ6-àëêèëà, òàêèõ êàê ìåòèë- èëè ãåêñèëíèêîòèíàòû.

Ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå âåùåñòâà ìîãóò áûòü âûáðàíû èç ñòåðîèäíûõ
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ âåùåñòâ, òàêèõ êàê ãëþêîêîðòèêîèäû, êîðòèêîñòåðîèäû (íàïðèìåð,
ãèäðîêîðòèçîí) è íåñòåðîèäíûõ ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ âåùåñòâ, òàêèõ êàê
ãëèöèððåòèíîâà  êèñëîòà è α-áèçàáîëîë, áåíçèäàìèí, ñàëèöèëîâà  êèñëîòà è ñîåäèíåíè ,
îïèñàííûå â ÅÐ 0770399, WO 94/06434 è FR 2268523.

Ðåòèíîèäû ìîãóò áûòü âûáðàíû èç èçîòðåòèíîèíà, àöèòðåòèíà è òàçàðîòåíà.
Â êà÷åñòâå äðóãèõ àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé, ñïîñîáñòâóþùèõ ðîñòó è/èëè îãðàíè÷èâàþùèõ

âûïàäåíèå âîëîñ, ïðèìåíèìûõ â ñî÷åòàíèè ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (I), ìîæíî íàçâàòü
àìèíåêñèë, 6-0-[(9Z,12Z)-îêòàäåêà-9,12-äèåíîèë]ãåêñàïèðàíîçó, õëîðèä áåíçàëêîíè ,
õëîðèä áåíçåòîíè , ôåíîë, ýñòðàäèîë, ìàëåàò õëîðôåíèðàìèíà, ïðîèçâîäíûå
õëîðîôèëèíà, õîëåñòåðèí, öèñòåèí, ìåòèîíèí, ìåíòîë, ìàñëî ì òû ïåðå÷íîé, ïàíòîòåíàò
êàëüöè , ïàíòåíîë, ðåçîðöèíîë, àêòèâàòîðû ïðîòåèíêèíàçû Ñ, èíãèáèòîðû ãëèêîçèäàçû,
èíãèáèòîðû ãëèêîçàìèíãëèêîíàçû, ýôèðû ïèðîãëþòàìèíîâîé êèñëîòû, ãåêñîñàõàðíûõ èëè
àöèëãåêñîñàõàðíûõ êèñëîò, àðèë-çàìåùåííûå ýòèëåíû, N-àöèëèðîâàííûå àìèíîêèñëîòû,
ôëàâîíîèäû, ïðîèçâîäíûå è àíàëîãè àñêîìèöèíà, àíòàãîíèñòû ãèñòàìèíà, ñàïîíèíû,
èíãèáèòîðû ïðîòåîãëèêàíàçû, àãîíèñòû è àíòàãîíèñòû ýñòðîãåíîâ, ïñåâäîòåðèíû, öèòîêèíû
è ïðîìîòåðû ôàêòîðîâ ðîñòà, èíãèáèòîðû IL-1 èëè IL-6, ïðîìîòåðû IL-10, èíãèáèòîðû
TNF, áåíçîôåíîíû è ãèäàíòîèí, ðåòèíîåâà  êèñëîòà; âèòàìèíû, òàêèå êàê âèòàìèí D,
àíàëîãè âèòàìèíà Â12 è ïàíòîòåíîëà; òðèòåðïåíû, òàêèå êàê óðñîëîâà  êèñëîòà è
ñîåäèíåíè , îïèñàííûå â US 5529769, US 5468888, US 5631282; ïðîòèâîçóäíûå ñðåäñòâà,
òàêèå êàê òåíàëäèí, òðèìåïðàçèí èëè öèïðîãåïòàäèí; ïðîòèâîïàðàçèòàðíûå ñðåäñòâà, â
÷àñòíîñòè ìåòðîíèäàçîë, êðîòàìèòîí èëè ïèðåòðèíîèäû; àíòàãîíèñòû êàëüöè , òàêèå êàê
öèííàðèçèí, äèëòèàçåì, íèìîäèïèí, âåðàïàìèë è íèôåäèïèí; ãîðìîíû, òàêèå êàê ýñòðèîë
èëè åãî àíàëîãè, òèðîêñèí è åãî ñîëè, ïðîãåñòåðîí; àãîíèñòû ðåöåïòîðà FP (ðåöåïòîð
ïðîñòîãëàíäèíîâ òèïà F), òàêèå êàê ëàòàíîïðîñò, áèìàòîïðîñò, òðàâîïðîñò, óíîïðîñòîí;
è èõ ñìåñè.

Ïðåèìóùåñòâåííî êîìïîçèöè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ñîäåðæèò ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí
èíãèáèòîð 15-PGDH, îïèñàííûé âûøå, è ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí ïðîñòîãëàíäèí èëè îäíî
ïðîèçâîäíîå ïðîñòîãëàíäèíà, íàïðèìåð ïðîñòîãëàíäèíû ñåðèè 2, â ÷àñòíîñòè PGF2-α è
PGÅ2, â âèäå ñîëåé èëè ñëîæíûõ ýôèðîâ (íàïðèìåð, ñëîæíûå èçîïðîïèëîâûå ýôèðû), èõ
ïðîèçâîäíûå, òàêèå êàê 16,6-äèìåòèë PGÅ2, 17-ôåíèë PGF2-α, ïðîñòîãëàíäèíû ñåðèè 1,
òàêèå êàê 11-äåîêñèïðîñòîãëàíäèí Å1, 1-äåîêñèïðîñòîãëàíäèí Å1, â âèäå ñîëåé èëè
ñëîæíûõ ýôèðîâ, èõ àíàëîãè, â ÷àñòíîñòè ëàòàíîïðîñò, òðàâîïðîñò, áèìàòîïðîñò,
ôëóïðîñòåíîë, êëîïðîñòåíîë, âèïðîñòîë, áèòàïðîñò, ìèçîïðîñòîë, óíîïðîñòîí, èõ ñîëè
èëè èõ ñëîæíûå ýôèðû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíî êîìïîçèöè  ñîäåðæèò ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí íåïðîñòàíîèäíûé
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àãîíèñò ðåöåïòîðîâ ÅÐ2 è/èëè ÅÐ4, â ÷àñòíîñòè, îïèñàííûé â ÅÐ 1175892.
Êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  ïî ìåíüøåé ìåðå îäíî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) â ñîëåâîé èëè

íåñîëåâîé ôîðìå, ìîæåò èìåòü ëèïîñîìíóþ ôîðìó, êîòîðà  íàïðèìåð, îïèñàíà â
äîêóìåíòå WO 94/22468. Òàê, ñîåäèíåíèå, êàïñóëèðîâàííîå â ëèïîñîìàõ, ìîæåò
ñåëåêòèâíî ïîñòóïàòü â âîëîñ íîé ôîëëèêóë èëè â îñíîâàíèå ðåñíèöû.

Êîìïîçèöèþ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîæíî íàíîñèòü íà ó÷àñòêè âîëîñ íîãî ïîêðîâà,
ïîäâåðæåííûå àëîïåöèè, è âîëîñû ÷åëîâåêà è ìîæíî îñòàâë òü â êîíòàêòå â òå÷åíèå
íåñêîëüêèõ ÷àñîâ, è âîçìîæíî îïîëàñêèâàòü.

Ìîæíî, íàïðèìåð, íàíîñèòü êîìïîçèöèþ, ñîäåðæàùóþ ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) â ñîëåâîé èëè íåñîëåâîé ôîðìå, âå÷åðîì è îñòàâë òü åå â
êîíòàêòå íà íî÷ü è, âîçìîæíî, î÷èùàòü êåðàòèíîâûå âîëîêíà, íàïðèìåð, ìûòü øàìïóíåì,
íà ñëåäóþùåå óòðî. Òàêèå àïïëèêàöèè ìîæíî ïîâòîð òü åæåäíåâíî â òå÷åíèå îäíîãî èëè
íåñêîëüêèõ ìåñ öåâ â çàâèñèìîñòè îò ñîñòî íè  ïîëüçîâàòåëåé.

Ñîãëàñíî ïðåäëàãàåìîìó ñïîñîáó íà îáðàáàòûâàåìûå ó÷àñòêè âîëîñ íîãî ïîêðîâà
íàíîñ ò ïðåèìóùåñòâåííî îò 5 äî 500 ìêë ðàñòâîðà èëè êîìïîçèöèè, îïèñàííîé âûøå,
ñîäåðæàùåé îò 0,001 äî 5% èíãèáèòîðà 15-PGDH.

Â êà÷åñòâå èëëþñòðàöèè íèæå ïðèâåäåíû ïðèìåðû îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè , íå
îãðàíè÷èâàþùèå åãî îáúåì.

ÏÐÈÌÅÐÛ
Â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ êîìïîçèöèé ôîðìóëû (I), ïðèãîäíûõ äë 

èçîáðåòåíè , ìîæíî íàçâàòü ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Ñîåäèíåíèå 1: 4-{5-[2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíà 

êèñëîòà

È áîëåå êîíêðåòíî ñîåäèíåíèå 1à:

Ñîåäèíåíèå 2: 4-{5-[(2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}ýòèëáåíçîàò

Ñîåäèíåíèå 3: 5-{5-[3,5-áèñ(òðèôòîðìåòèë)ôåíèë]-2-ôóðèë}ìåòèëåí-1,3-òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí
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Ñîåäèíåíèå 4: 3-{5-[(2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíà 
êèñëîòà

Ñîåäèíåíèå 5: 4-{5-[(2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-òèîôèë}áåíçîéíà 
êèñëîòà

Ñîåäèíåíèå 6: 4-{5-[(2-ñóëüôî-4-îêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}
áåíçîéíà  êèñëîòà

Ñîåäèíåíèå 7: 4-{5-[(2,4-äèñóëüôî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíà 
êèñëîòà

Ñîåäèíåíèå 8: äâîéíà  íàòðèåâà  ñîëü 4-{5-[(2,4-äèñóëüôî-1,3-òèàçîëèäèí-5-
èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû (èçîìåð Z)

Ïðåèìóùåñòâåííî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)  âë åòñ  äâîéíîé íàòðèåâîé ñîëüþ 4-{5-
[(2,4-äèñóëüôî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû è â ÷àñòíîñòè
èçîìåðîì â ôîðìå Z.

Â êà÷åñòâå äðóãèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ïðèìåíèìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîæíî
òàêæå íàçâàòü:

Ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ñòðóêòóðà D Âíåøíèé âèä ×èñòîòà
ÆÕ*

ÌÑ** Íàçâàíèå

Ñîåäèíåíèå D1

Ïîðîøîê ðûæåãî
öâåòà

93 Ì + Í
M +
Na

5-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]-3-ýòèë-2-
òèîêñîîêñàçîëèäèí-4-îí

Ñòðàíèöà: 18

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 316 325 C2

Ñîåäèíåíèå D2

êðàñíûé ïîðîøîê 100 M +
Na

5-[5-(2,5-äèìåòîêñèôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]-3-ýòèë-2-
òèîêñîîêñàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå D3

êðàñíûé ïîðîøîê 100 Ì - Í
M +
Na

3-ýòèë-5-[5-(4-ìåòèë-3-íèòðîôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîîêñàçîëèäèí-4-îí

Ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ñòðóêòóðà Å Âíåøíèé âèä ×èñòîòà
ÆÕ

ÌÑ Íàçâàíèå

Ñîåäèíåíèå Å1

Êðàñíûé ïîðîøîê 91 Ì + Í
M +
Na
Ì - Í

5-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å2

Êðàñíà  ñìîëà 100 Ì + Í
Ì - Í

5-[5-(3-ãèäðîêñèìåòèëôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å3

îðàíæåâîå òâåðäîå
â-âî

100 Ì - Í 2-òèîêñî-5-[5-(4-òðèôòîðìåòèëôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]
èìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å4

Êðàñíûé ïîðîøîê 73 Ì - Í 5-[5-(4-ìåòèë-3-íèòðîôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å5

Ïîðîøîê
êàøòàíîâîãî öâåòà

93 Ì - Í 4-[5-(5-îêñî-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èëèäåíìåòèë)ôóðàí-2-èë]
áåíçîíèòðèë

Ñîåäèíåíèå Å6

Îðàíæåâûé ïîðîøîê 89 Ì + Í
M +
Na
Ì - Í

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-(5-îêñî-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èëèäåíìåòèë)ôóðàí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû

Ñîåäèíåíèå Å7

Ïîðîøîê
êàøòàíîâîãî öâåòà

100 Ì - Í 5-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)òèîôåí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å8

Ïîðîøîê áîðäîâîãî
öâåòà

65 Ì - Í 5-[5-(2,5-äèìåòîêñèôåíèë)òèîôåí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí
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Ñîåäèíåíèå Å9

Îðàíæåâûé ïîðîøîê 90 Ì - Í 2-òèîêñî-5-[5-(4-òðèôòîðìåòèëôåíèë)òèîôåí-2-èëìåòèëåí]
èìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å10

×åðíûé ïîðîøîê 66 Ì - Í 4-[5-(5-îêñî-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èëèäåíìåòèë)òèîôåí-2-èë]
áåíçîíèòðèë

Ñîåäèíåíèå Å11

Ïîðîøîê
êàøòàíîâîãî öâåòà

90 Ì - Í Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-(5-îêñî-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èëèäåíìåòèë)òèîôåí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû

Ñîåäèíåíèå Å12

Îðàíæåâûé ïîðîøîê 64 Ì - Í 5-[4-(4-ìåòèë-3-íèòðîôåíèë)-òèîôåí-2-èëìåòèëåí]-2-
òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å13

Æåëòûé ïîðîøîê 53 Ì - Í 4-[5-(5-îêñî-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èëèäåíìåòèë)òèîôåí-3-èë]
áåíçîíèòðèë

Ñîåäèíåíèå Å14

Æåëòûé ïîðîøîê 91 Ì - Í Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-(5-îêñî-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èëèäåíìåòèë)òèîôåí-3-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû

Ñîåäèíåíèå Å15

Êðàñíà  ñìîëà 100 Ì - Í 5-(5-ôåíèëôóðàí-2-èëìåòèëåí)-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ñîåäèíåíèå Å16

Îðàíæåâîå òâåðäîå
â-âî

81 Ì - Í 5-(5-ôåíèëòèîôåí-2-èëìåòèëåí)-2-òèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-îí

Ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ñòðóêòóðà F Âíåøíèé âèä ×èñòîòà
ÆÕ

ÌÑ Íàçâàíèå

Ñîåäèíåíèå F1

Îðàíæåâûé ïîðîøîê 90 Ì - Í 5-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F2

Æåëòûé ïîðîøîê 88 Ì - Í 5-(5-áèôåíèë-4-èëôóðàí-2-èëìåòèëåí)òèàçîëèäèí-2,4-äèîí

Ñîåäèíåíèå F3

Æåëòûé ïîðîøîê 91 Ì - Í 5-[5-(3-ãèäðîêñèìåòèëôåíèë)-ôóðàí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-
2,4-äèîí
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Ñîåäèíåíèå F4

Îðàíæåâà  âàòà 100 Ì - Í 5-[5-(2,5-äèìåòîêñèôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F5

Æåëòûé ïîðîøîê 100 Ì - Í 5-[5-(4-òðèôòîðìåòèëôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F6

Æåëòûé ïîðîøîê 69 M +
Na
Ì - Í

5-[5-(4-ìåòèë-3-íèòðîôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F7

Ñìîëà êàøòàíîâîãî
öâåòà

100 Ì - Í 4-[5-(2,4-äèîêñîòèàçîëèäèí-5-èëèäåíìåòèë)ôóðàí-2-èë]
áåíçîíèòðèë

Ñîåäèíåíèå F8

Æåëòûé ïîðîøîê 61 Ì - Í Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-(2,4-äèîêñîòèàçîëèäèí-5-
èëèäåíìåòèë)ôóðàí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû

Ñîåäèíåíèå F9

Îðàíæåâûé ïîðîøîê 93 Ì - Í 5-[5-(3-ãèäðîêñèìåòèëôåíèë)-òèîôåí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-
2,4-äèîí

Ñîåäèíåíèå F10

Îðàíæåâûé ïîðîøîê 59 Ì - Í 5-[5-(2,5-äèìåòîêñèôåíèë)òèîôåí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F11

Êðàñíîå òâåðäîå â-âî 100 Ì - Í 5-[5-(4-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-òèîôåí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-
2,4-äèîí

Ñîåäèíåíèå F12

Ïîðîøîê ðûæåãî öâåòà 56 Ì - Í 5-[5-(4-ìåòèë-3-íèòðîôåíèë)òèîôåí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F13

Êðàñíûé ïîðîøîê 41 Ì - Í 4-[5-(2,4-äèîêñîòèàçîëèäèí-5-èëèäåíìåòèë)òèîôåí-2-èë]
áåíçîíèòðèë

Ñîåäèíåíèå F14

Êðàñíûé ïîðîøîê 54 Ì - Í Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-(2,4-äèîêñîòèàçîëèäèí-5-
èëèäåíìåòèë)òèîôåí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû
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Ñîåäèíåíèå F15

Îðàíæåâà  ñìîëà 50 Ì - Í 5-[4-(4-ìåòèë-3-íèòðîôåíèë)òèîôåí-2-èëìåòèëåí]òèàçîëèäèí-2,4-
äèîí

Ñîåäèíåíèå F16

Æåëòûé ïîðîøîê 59 Ì - Í Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-(2,4-äèîêñîòèàçîëèäèí-5-
èëèäåíìåòèë)òèîôåí-3-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû

Ñîåäèíåíèå F17

Æåëòûå ÷åøóé÷àòûå
êðèñòàëëû

71 Ì - Í 5-(5-ôåíèëôóðàí-2-èëìåòèëåí)òèàçîëèäèí-2,4-äèîí

Ñîåäèíåíèå F18

Æåëòûé ïîðîøîê 84 Ì - Í 5-(5-ôåíèëòèîôåí-2-èëìåòèëåí)òèàçîëèäèí-2,4-äèîí

Ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ñòðóêòóðà
G

Âíåøíèé âèä ×èñòîòà
ÆÕ

ÌÑ Íàçâàíèå

Ñîåäèíåíèå G1

Îðàíæåâûé
ïîðîøîê

62 Ì +
Í

2-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)ôóðàí-2-èëìåòèëåí]áåíçî[4,5]èìèäàçîë-[2,1-b]
òèàçîë-3-îí

*ÆÕ: æèäêîñòíà  õðîìàòîãðàôè 
**ÌÑ: Ìàññ-ñïåêòðîìåòðè 
Ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîæíî ñèíòåçèðîâàòü îïèñàííûì íèæå ñïîñîáîì.
Îáùà  ìåòîäèêà ïðîâåäåíè  ñèíòåçà ñîåäèíåíèé ñòðóêòóðû D, E, F èëè G
Óêàçàííûå ãåòåðîöèêëè÷åñêèå ñòðóêòóðû ñîîòâåòñòâóþò 3-ýòèë-2-òèîêñî-4-

îêñàçîëèäèíîíó (íîìåð CAS: 10574-66-0, ìîëåêóë ðíà  ìàññà: 145, ñòðóêòóðà D), 2-
òèîãèäàíòîèíó (íîìåð CAS: 503-87-7, ìîëåêóë ðíà  ìàññà: 116, ñòðóêòóðà Å), 2,4-
òèàçîëèäèíäèîíó (íîìåð CAS: 2295-31-0, ìîëåêóë ðíà  ìàññà: 117, ñòðóêòóðà F),
òèàçîëî(2,3-b)áåíçèìèäàçîë-3(2Í)-îí (íîìåð CAS: 3042-01-0, ìîëåêóë ðíà  ìàññà: 190,
ñòðóêòóðà G).

Â ïðîáèðêó äë  ðåàêöèé Pyrex® ñèñòåìû äë  ïðîâåäåíè  ñèíòåçà â óñëîâè õ
ìèêðîâîëíîâîãî îáëó÷åíè  ñ ïîìîùüþ Discover ôèðìû STEM ââîä ò 100 ìã àëüäåãèäà, 1
ýêâèâàëåíò ãåòåðîöèêëà, èìåþùåãî ñòðóêòóðó D, E, F èëè G, 20 ìêë ïèïåðèäèíà, çàòåì
1,5 ìë àáñîëþòíîãî ýòàíîëà.

Ïðîáèðêó ñíàáæàþò ìàãíèòíûì ñòåðæíåì, ïîñëå ÷åãî çàêðûâàþò îáæàòîé ïðîáêîé.
Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñðåäó îáëó÷àþò â àïïàðàòå Discover â ñîîòâåòñòâèè ñî ñëåäóþùèìè

ïàðàìåòðàìè:
Ïîëåçíà  ìîùíîñòü: 250 Âò
Çàäàííà  òåìïåðàòóðà: 150°Ñ
Âðåì  îáëó÷åíè : 2 ìèíóòû
Ìàêñèìàëüíîå âðåì  äîñòèæåíè  çàäàííîé òåìïåðàòóðû: 4 ìèíóòû.
Ïîñëå îõëàæäåíè  ðåàêöèîííóþ ñðåäó ôèëüòðóþò ÷åðåç ïîðèñòîå ñòåêëî, òâåðäîå

âåùåñòâî ïðîìûâàþò ìèíèìàëüíûì êîëè÷åñòâîì àáñîëþòíîãî ýòàíîëà, çàòåì ñóøàò â
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âàêóóìå.
Âûõîä: 40-100%
Îáðàçöû ïîäâåðãàþò àíàëèçó ÆÕ-ÓÔ-ÌÑ â ñëåäóþùèõ óñëîâè õ:
Ãðàäèåíò: îò àöåòîíèòðèë 10 - âîäà 90 äî àöåòîíèòðèë 90 - âîäà 10 â òå÷åíèå 8 ìèíóò
Êîëîíêà: X-terra_MS C 3,5 ìêì 3*50 ìì
Ðàñõîä: 0,5 ìë/ìèí
ÓÔ: äèîäíûé ñòåðæåíü 290 íì-450 íì
ÌÑ: ýëåêòðîñïðåé ñ ïîëîæèòåëüíîé èëè îòðèöàòåëüíîé èîíèçàöèåé ïðè àòìîñôåðíîì

äàâëåíèè.
Â êà÷åñòâå ïðèìåðà íèæå ïðèâåäåíà ñõåìà ðåàêöèè ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé 1, 3, 4

è 8.
Ïðèìåð 1: Ñîåäèíåíèå 1
Ïîëó÷åíèå 4-{5-[2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû
Ñõåìà ðåàêöèè

Ïðîâåäåíèå îïûòà
Ñòàäè  1
Â òðåõãîðëîé êîëáå îáúåìîì 50 ìë, ñíàáæåííîé ñèñòåìîé îõëàæäåíè , à òàêæå

ìàãíèòíîé ìåøàëêîé, ðàñòâîð þò 1,99 ã (6,16 ììîëü) áðîìèäà òåòðàáóòèëàììîíè  â 100 ìë
âîäû, çàòåì ââîä ò 1,12 ã (6,7 ììîëü) 4-êàðáîêñèôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû (ðåàãåíò Â),
1,08 ã (6,16 ììîëü) 5-áðîì-2-ôóðàëüäåãèäà (ðåàãåíò À), 30 ìã (2 ìîë.%) àöåòàòà
ïàëëàäè  è 2,12 ã (15,4 ììîëü) êàðáîíàòà êàëè . Ðåàêöèîííóþ ñðåäó âûäåðæèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå (20-25°Ñ) â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Çàòåì ñìåñü ïðîìûâàþò
ýòèëàöåòàòîì (òðåõêðàòíî 50 ìë). Âîäíóþ ôàçó ïîäêèñë þò äî ïîëó÷åíè  ðÍ 1-2 35%
ðàñòâîðîì ñîë íîé êèñëîòû. Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî áåæåâî-æåëòîãî öâåòà
(ñîåäèíåíèå À) ôèëüòðóþò, çàòåì ïðîìûâàþò âîäîé (òðåõêðàòíî 20 ìë) è ñóøàò â âàêóóìå
â ïðèñóòñòâèè 1,2 ã ïåíòîêñèäà ôîñôîðà. Âûõîä ðåàêöèè ñîñòàâë åò 90%.

Ñòàäè  2
Â òðåõãîðëîé êîëáå îáúåìîì 50 ìë, ñíàáæåííîé ñèñòåìîé "Dean-Stark", òåðìîìåòðîì, à

òàêæå ìàãíèòíîé ìåøàëêîé, ðàñòâîð þò 0,38 ã (3,25 ììîëü) òèàçîëèäèí-2,4-äèîíà â 20 ìë
òîëóîëà, çàòåì ââîä ò 0,7 ã (3,25 ììîëü) òâåðäîãî áåæåâî-æåëòîãî âåùåñòâà,
ïîëó÷åííîãî íà ñòàäèè 1 (ñîåäèíåíèå À). Çàòåì äîáàâë þò 0,15 ìë óêñóñíîé êèñëîòû è
0,15 ìë ïèïåðèäèíà, ïîñëå ÷åãî ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 5
÷àñîâ. Îáðàçóåòñ  òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà, êîòîðîå ôèëüòðóþò, çàòåì ïðîìûâàþò
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òîëóîëîì (äâàæäû 20 ìë). Çàòåì ïðîäóêò ñóøàò â âàêóóìå â ïðèñóòñòâèè 0,85 ã
ïåíòîêñèäà ôîñôîðà. Âûõîä íåî÷èùåííîãî ïðîäóêòà ðåàêöèè ñîñòàâë åò 78%.

Àíàëèç
ßäåðíûé ìàãíèòíûé ðåçîíàíñ: ïîëó÷åííûé ñïåêòð ñîîòâåòñòâóåò ïðåäëàãàåìîé

ñòðóêòóðå.
Ïðèìåð 2: ñîåäèíåíèå 3
Ïîëó÷åíèå 5-({5-[3,5-áèñ(òðèôòîðìåòèë)ôåíèë]-2-ôóðèë}-ìåòèëåí-1,3-òèàçîëèäèí-2,4-

äèîíà
Ñõåìà ðåàêöèè

Ïðîâåäåíèå îïûòà
Â òðåõãîðëîé êîëáå îáúåìîì 50 ìë, ñíàáæåííîé ñèñòåìîé "Dean-Stark", òåðìîìåòðîì, à

òàêæå ìàãíèòíîé ìåøàëêîé, ðàñòâîð þò 0,38 ã (3,25 ììîëü) òèàçîëèäèí-2,4-äèîíà
(ðåàãåíò À) â 20 ìë òîëóîëà, çàòåì ââîä ò 1 ã (3,25 ììîëü) 5-[3,5-
áèñ(òðèôòîðìåòèë)ôåíèë]-2-ôóðàëüäåãèäà (ðåàãåíò Â). Çàòåì äîáàâë þò 0,15 ìë óêñóñíîé
êèñëîòû (ÀñÎÍ) è 0,15 ìë ïèïåðèäèíà, ïîñëå ÷åãî ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Â ïðîöåññå ðåàêöèè îáðàçóåòñ  òâåðäîå âåùåñòâî
æåëòîãî öâåòà. Åãî ôèëüòðóþò, çàòåì ïðîìûâàþò òîëóîëîì (äâàæäû 20 ìë). Äàëåå ïðîäóêò
ñóøàò â âàêóóìå â ïðèñóòñòâèè 0,86 ã ïåíòîêñèäà ôîñôîðà. Âûõîä ðåàêöèè ñîñòàâë åò 65%.

Àíàëèç
Ìàññ-ñïåêòðîìåòðè : îáíàðóæåí êâàçèìîëåêóë ðíûé èîí (Ì-Í)-öåëåâîé

ìîëåêóëû Ñ16Í7F6NO3S.
ßäåðíûé ìàãíèòíûé ðåçîíàíñ: ïîëó÷åííûé ñïåêòð ñîîòâåòñòâóåò ïðåäëàãàåìîé

ñòðóêòóðå.
Ïðèìåð 3: ñîåäèíåíèå 4
Ïîëó÷åíèå 3-{5-[2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû
Ñõåìà ðåàêöèè
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Ïðîâåäåíèå îïûòà
Ñòàäè  1
Â òðåõãîðëîé êîëáå îáúåìîì 50 ìë, ñíàáæåííîé ñèñòåìîé îõëàæäåíè , à òàêæå

ìàãíèòíîé ìåøàëêîé, ðàñòâîð þò 1,99 ã (6,16 ììîëü) áðîìèäà òåòðàáóòèëàììîíè  â 100 ìë
âîäû, çàòåì ââîä ò 1,12 ã (6,7 ììîëü) 3-êàðáîêñèôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû (ðåàãåíò Â),
1,08 ã (6,16 ììîëü) 5-áðîì-2-ôóðàëüäåãèäà (ðåàãåíò À), 30 ìã (2 ìîë.%) àöåòàòà
ïàëëàäè  è 2,12 ã (15,4 ììîëü) êàðáîíàòà êàëè . Ðåàêöèîííóþ ñðåäó âûäåðæèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå (20-25°Ñ) â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Çàòåì ñìåñü ïðîìûâàþò
ýòèëàöåòàòîì (òðåõêðàòíî 50 ìë). Âîäíóþ ôàçó ïîäêèñë þò äî ïîëó÷åíè  ðÍ 1-2 35%
ðàñòâîðîì ñîë íîé êèñëîòû. Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî áåæåâî-ðîçîâîãî öâåòà
(ñîåäèíåíèå À) ôèëüòðóþò, çàòåì ïðîìûâàþò âîäîé (òðåõêðàòíî 20 ìë) è ñóøàò â âàêóóìå
â ïðèñóòñòâèè 1,1 ã ïåíòîêñèäà ôîñôîðà. Âûõîä ðåàêöèè ñîñòàâë åò 82%.

Ñòàäè  2
Â òðåõãîðëîé êîëáå îáúåìîì 50 ìë, ñíàáæåííîé ñèñòåìîé "Dean-Stark", òåðìîìåòðîì, à

òàêæå ìàãíèòíîé ìåøàëêîé, ðàñòâîð þò 0,542 ã (4,62 ììîëü) òèàçîëèäèí-2,4-äèîíà â 20
ìë òîëóîëà, çàòåì ââîä ò 1 ã (4,62 ììîëü) òâåðäîãî áåæåâî-ðîçîâîãî âåùåñòâà,
ïîëó÷åííîãî íà ñòàäèè 1 (ñîåäèíåíèå À). Çàòåì äîáàâë þò 0,15 ìë óêñóñíîé êèñëîòû
(ÀñÎÍ) è 0,15 ìë ïèïåðèäèíà, ïîñëå ÷åãî ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Îáðàçóåòñ  òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà, êîòîðîå ôèëüòðóþò, çàòåì
ïðîìûâàþò òîëóîëîì (äâàæäû 20 ìë). Çàòåì òâåðäîå âåùåñòâî äèñïåðãèðóþò â 100 ìë
âîäû. Äîáàâë þò âîäíûé ðàñòâîð 2í. ãèäðîêñèäà íàòðè  äî ïîëíîãî ðàñòâîðåíè  ïðîäóêòà,
çàòåì ïîäêèñë þò äî ïîëó÷åíè  ðÍ 1-2 âîäíûì ðàñòâîðîì 1í. ñîë íîé êèñëîòû.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî êîðè÷íåâîãî öâåòà ôèëüòðóþò, çàòåì ïðîìûâàþò âîäîé
(äâóêðàòíî 50 ìë) è ñóøàò â âàêóóìå â ïðèñóòñòâèè 0,86 ã ïåíòîêñèäà ôîñôîðà. Âûõîä
ñîñòàâë åò 63%.

Àíàëèç
ßäåðíûé ìàãíèòíûé ðåçîíàíñ: ïîëó÷åííûé ñïåêòð ñîîòâåòñòâóåò ïðåäëàãàåìîé

ñòðóêòóðå.
Ïðèìåð 4: Ñîåäèíåíèå 8
Ïîëó÷åíèå äâîéíîé íàòðèåâîé ñîëè 4-{5-[2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-

ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû
Ñõåìà ðåàêöèè

Ïðîâåäåíèå îïûòà
15 ã 3-{5-[2,4-äèîêñî-1,3-òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû

ðàñòâîð þò â 500 ìë âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  (2 ýêâèâàëåíòà). Ïîëó÷åííûé
ðàñòâîð ïðîìûâàþò äâàæäû ñ ïîìîùüþ 50 ìë äèõëîðìåòàíà, çàòåì ÷àñòè÷íî
êîíöåíòðèðóþò. Ýòîò ðàñòâîð âëèâàþò â àöåòîí. Â ðåçóëüòàòå ïîëó÷àþò 11 ã îñàäêà æåëòî-
îðàíæåâîãî öâåòà, ñîîòâåòñòâóþùåãî äâîéíîé íàòðèåâîé ñîëè 4-{5-[2,4-äèîêñî-1,3-
òèàçîëèäèí-5-èëèäåí)ìåòèë]-2-ôóðèë}áåíçîéíîé êèñëîòû â ôîðìå Z.

Àíàëèç
ßäåðíûé ìàãíèòíûé ðåçîíàíñ: ïîëó÷åííûé ñïåêòð ñîîòâåòñòâóåò ïðåäëàãàåìîé

ñòðóêòóðå.
Ïðèìåð 5: Âû âëåíèå ñïåöèôè÷åñêèõ èíãèáèðóþùèõ ñâîéñòâ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I) â

îòíîøåíèè 15-PGDH.
1)Îïûò â îòíîøåíèè 15-PGDH
Ôåðìåíò 15-PGDH ïîëó÷àþò, êàê îïèñàíî â çà âêå FR-À-02/05067 ôèðìû L'Oréal, â

ñóñïåíçèè â àäàïòèðîâàííîé ñðåäå ñ êîíöåíòðàöèåé 0,3 ìã/ìë, çàòåì áëîêèðóþò ïðè -80°Ñ.
Äë  ïðîâåäåíè  îïûòà ýòó ñóñïåíçèþ ðàçìîðàæèâàþò è õðàí ò íà ëüäó.
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Îòäåëüíî ãîòîâ ò áóôåð Tris 100 ìÌ, ðÍ 7,4, ñîäåðæàùèé 0,1 ìÌ äèòèîòðåèòîëà (D5545,
Sigma-Aldrich, L'isle d'Abeau Chesne, BP 701, 38297, Saint Quentin Fallavier), 1,5 ìÌ β-NAD
(N6522, Sigma-Aldrich, L'isle d'Abeau Chesne, BP 701, 38297, Saint Quentin
Fallavier), 50 ìêì ïðîñòîãëàíäèíà Å2 (Ð4172, Sigma-Aldrich, L'isle d'Abeau Chesne, BP
701, 38297, Saint Quentin Fallavier).

Â ðåçåðâóàð ñïåêòðîôîòîìåòðà (Perkin-Elmer, Lambda 2), òåðìîñòàòèðîâàííîãî ïðè
37°Ñ, ñ èçìåðèòåëüíîé äëèíîé âîëíû 340 íì, ââîä ò 0,965 ìë óêàçàííîãî áóôåðà
(ïðåäâàðèòåëüíî íàãðåòîãî äî 37°Ñ). 0,035 ìë ñóñïåíçèè ôåðìåíòà ïðè 37°Ñ ââîä ò â
ðåçåðâóàð, îäíîâðåìåííî ïðîâîä  ðåãèñòðàöèþ (ïîâûøåíè  îïòè÷åñêîé ïëîòíîñòè ïðè 340
íì). Ìàêñèìàëüíà  ñêîðîñòü ðåàêöèè ïîâûøàåòñ .

Ïîëó÷åííûå äàííûå (â ïðèñóòñòâèè ñîåäèíåíè  (1)) ñðàâíèâàþò ñ êîíòðîëüíûìè (áåç
ñîåäèíåíè  (1)); ïîëó÷åííûå ðåçóëüòàòû ïîêàçûâàþò, ïðè êàêîé êîíöåíòðàöèè,
îáîçíà÷åííîé IC50dh, ñîåäèíåíèå (1) èíãèáèðóåò ýíçèìàòè÷åñêóþ àêòèâíîñòü 15-PGDH íà
50%.

2)Îïûò â îòíîøåíèè PGFS
Ôåðìåíò PGF-ñèíòàçó ïîëó÷àþò, êàê îïèñàíî â äîêóìåíòå FR-A-02/05067, â

êîíöåíòðàöèè 0,5 ìã/ìë â âèäå ñóñïåíçèè â ñîîòâåòñòâóþùåé ñðåäå è áëîêèðóþò ïðè -80°Ñ.
Äë  ïðîâåäåíè  îïûòà ýòó ñóñïåíçèþ ðàçìîðàæèâàþò è õðàí ò íà ëüäó.

Îòäåëüíî â êîëáå òåìíîãî ñòåêëà ãîòîâ ò áóôåð Tris 100 ìÌ, ðÍ 6,5, ñîäåðæàùèé 20 ìÌ
9,10 ôåíàíòðåíõèíîíà* (* ìàòî÷íûé ðàñòâîð ñ òèòðîì 1 ìÌ ãîòîâ ò â àáñîëþòíîì ýòàíîëå
ïðè 40°Ñ; êîëáó ïîìåùàþò â ðåçåðâóàð â óñëîâè õ óëüòðàçâóêîâîãî âîçäåéñòâè ,
ñïîñîáñòâóþùåãî ðàñòâîðåíèþ ïðîäóêòà.) (Ð2896, Sigma-Aldrich, L'isle d'Abeau Chesne,
BP 701, 38297, Saint Quentin Fallavier) è 100 ìêì β-NADPH (N1630, Sigma-Aldrich, L'isle
d'Abeau Chesne, BP 701, 38297, Saint Quentin Fallavier).

Â ðåçåðâóàð ñïåêòðîôîòîìåòðà (Perkin-Elmer, Lambda 2), òåðìîñòàòèðîâàííîãî ïðè
37°Ñ, ñ èçìåðèòåëüíà  äëèíà âîëíû 340 íì, ââîä ò 0,950 ìë óêàçàííîãî áóôåðà
(ïðåäâàðèòåëüíî íàãðåòîãî äî 37°Ñ). 0,05 ìë ñóñïåíçèè ôåðìåíòà ïðè 37°Ñ ââîä ò â
ðåçåðâóàð, îäíîâðåìåííî ïðîâîä  ðåãèñòðàöèþ (ïîíèæåíè  îïòè÷åñêîé ïëîòíîñòè ïðè 340
íì). Ìàêñèìàëüíà  ñêîðîñòü ðåàêöèè ïîâûøàåòñ .

Ïîëó÷åííûå äàííûå (â ïðèñóòñòâèè ñîåäèíåíè  (1)) ñðàâíèâàþò ñ êîíòðîëüíûìè (áåç
ñîåäèíåíè  (1)); ïîëó÷åííûå ðåçóëüòàòû ïîêàçûâàþò, ïðè êàêîé êîíöåíòðàöèè,
îáîçíà÷åííîé IC50fs, ñîåäèíåíèå (1) èíãèáèðóåò ýíçèìàòè÷åñêóþ àêòèâíîñòü 15-PGFS íà
50%.

Ñîåäèíåíèå Ñòðóêòóðà Èíãèáèðîâàíèå 15-PGDH IC50dh(ìêì) Èíãèáèðîâàíèå PGFS IC50fs (ìêì)

1 0,3 4

Òàáëèöà ïîêàçûâàåò, ÷òî îòíîøåíèå IC50fs/IC50dh ñîåäèíåíè  1 áîëüøå 13. Òàêèì
îáðàçîì, ñîåäèíåíèå 1 äåéñòâèòåëüíî îáëàäàåò èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ â îòíîøåíèè
15-PGDH è, â ÷àñòíîñòè, ñåëåêòèâíîé èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ â îòíîøåíèè PGFS.

Óêàçàííûå íèæå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò òðàäèöèîííûìè ñïîñîáàìè, øèðîêî
ïðèìåí åìûìè â îáëàñòè êîñìåòèêè è ôàðìàöåâòèêè.

Ïðèìåð 6: Ëîñüîí äë  óõîäà çà âîëîñàìè
Ñîåäèíåíèå 1 0,80 ã

Ïðîïèëåíãëèêîëü 10,00 ã

Èçîïðîïèëîâûé ñïèðò - êîëè÷åñòâî, äîñòàòî÷íîå äî 100,00 ã
Ýòîò ëîñüîí íàíîñ ò íà âîëîñ íîé ïîêðîâ îäèí-äâà ðàçà â äåíü èç ðàñ÷åòà 1 ìë íà

îäíî ïðèìåíåíèå, ëåãêî ìàññèðóþò âîëîñ íîé ïîêðîâ äë  ïðîíèêíîâåíè  àêòèâíîãî
âåùåñòâà. Çàòåì âîëîñû ñóøàò íà âîçäóõå. Ýòîò ëîñüîí óìåíüøàåò âûïàäåíèå âîëîñ è
ñïîñîáñòâóåò èõ ðîñòó.

Ñòðàíèöà: 26

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 316 325 C2

Ïðèìåð 7: Ëîñüîí äë  óõîäà çà âîëîñàìè
Ñîåäèíåíèå 2 1,00 ã

Ïðîïèëåíãëèêîëü 30,00 ã

Ýòèëîâûé ñïèðò 40,00 ã

Âîäà êîëè÷åñòâî äî 100,00 ã

Ýòîò ëîñüîí íàíîñ ò íà âîëîñ íîé ïîêðîâ îäèí-äâà ðàçà â äåíü èç ðàñ÷åòà 1 ìë íà
îäíî ïðèìåíåíèå, ëåãêî ìàññèðóþò âîëîñ íîé ïîêðîâ äë  ïðîíèêíîâåíè  àêòèâíîãî
âåùåñòâà. Çàòåì âîëîñû ñóøàò íà âîçäóõå.

Ïðèìåð 8: Ëîñüîí äë  óõîäà çà âîëîñàìè
Ñîåäèíåíèå 1 1,00 ã

Ýòèëîâûé ñïèðò 40,00 ã

NaOH äîñòàòî÷íîå êîëè÷åñòâî(*)

Âîäà êîëè÷åñòâî äî 100,00 ã

(*) êîëè÷åñòâî, äîñòàòî÷íîå äë  íåéòðàëèçàöèè êèñëîòíîé ôóíêöèîíàëüíîé ãðóïïû,
íàõîä ùåéñ  â ôåíèëüíîì  äðå (R1).

Ýòîò ëîñüîí íàíîñ ò íà âîëîñ íîé ïîêðîâ îäèí-äâà ðàçà â äåíü èç ðàñ÷åòà 1 ìë íà
îäíî ïðèìåíåíèå, ëåãêî ìàññèðóþò âîëîñ íîé ïîêðîâ äë  ïðîíèêíîâåíè  àêòèâíîãî
âåùåñòâà.

Ïðèìåð 9: Âû âëåíèå ýôôåêòèâíîñòè èíãèáèðîâàíè  ñïåöèôè÷åñêîé 15-PGDH íà
êëåòî÷íîé ìîäåëè.

Íàñòî ùåå èññëåäîâàíèå ïîçâîë åò äàòü îöåíêó ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû (I) íà êëåòî÷íîé
ìîäåëè. Ýòî èññëåäîâàíèå ïîçâîë åò îïðåäåëèòü ïðîíèêíîâåíèå àêòèâíîãî âåùåñòâà â
öèòîçîë, à òàêæå åãî ýôôåêòèâíîñòü â êà÷åñòâå ñåëåêòèâíîãî èíãèáèòîðà 15-PGDH â áîëåå
ñëîæíûõ óñëîâè õ, ÷åì ïðîñòî ðåàêöèîííà  ñðåäà.

Îáîðóäîâàíèå è ìåòîäèêà
J-2. Êóëüòóðà U937 (CRL-1593 American Type Cells Collection) â ñðåäå RPMI 1640+10%

ñûâîðîòêè áû÷üåãî ýìáðèîíà+2 ìÌ L-ãëþòàìèíà + àíòèáèîòèêè ïðè 37°Ñ â àòìîñôåðå,
ñîäåðæàùåé 5% ÑÎ2.

J-1. Ïîëó÷àþò ñóñïåíçèþ U937 (1⋅106 êëåòîê/ìë) â ñðåäå RPMI 1640+10% ñûâîðîòêè
áû÷üåãî ýìáðèîíà +2 ìÌ ãëþòàìèíà + àíòèáèîòèêè +10 íì ÔÌÀ (ôîðáîë-12-ìèðèñòàò-13-
àöåòàò); â 96-ëóíî÷íûé ïëàíøåò ââîä ò 200 ìêë ýòîé ñóñïåíçèè íà ëóíêó (3 ëóíêè íà
ìîëåêóëó ïðè òåñòèðóåìîé êîíöåíòðàöèè + ñîîòâåòñòâóþùèå êîíòðîëüíûå îáðàçöû);
èíêóáèðóþò â òå÷åíèå 36 ÷àñîâ ïðè 37°Ñ â àòìîñôåðå, ñîäåðæàùåé 5% ÑÎ2.

J0. Óäàë þò îòñòî âøóþñ  æèäêîñòü (êëåòêè ïðèêðåïëåíû ê äíó ëóíîê: ìèêðîñêîïè÷åñêèé
êîíòðîëü) è â êàæäóþ ëóíêó ââîä ò 100 ìêë RPMI 1640+2 ìÌ L-ãëþòàìèíà+10 íã
ëèïîïîëèñàõàðèäà (ËÏÑ)(êðîìå àáñîëþòíîãî êîíòðîëüíîãî îáðàçöà) + òåñòèðóåìóþ
ìîëåêóëó â òðåáóåìîé êîíöåíòðàöèè (çäåñü 5 è 25 ìêì).

Èíêóáèðóþò â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ â àòìîñôåðå, ñîäåðæàùåé 5% ÑÎ2.
Êîíöåíòðàöè  ìàòî÷íûõ ðàñòâîðîâ òåñòèðóåìûõ ìîëåêóë â äèìåòèëñóëüôîêñèäå

(ÄÌÑÎ) ñîñòàâë åò 25 ìÌ.
Âñå ëóíêè ñîäåðæàò îäèíàêîâîå êîëè÷åñòâî ÄÌÑÎ.
Ïðîâîä ò ýêñïðåññ-àíàëèç íà ñîäåðæàíèå PGFα, ñåêðåòèðîâàííîãî êëåòêàìè (50 ìêë)

â ðàçíûõ óñëîâè õ (ìîëåêóëû è êîíòðîëüíûå îáðàçöû) ñ ïîìîùüþ èììóíîýíçèìàòè÷åñêîãî
äîçàòîðà (Cayman 516011).

Íèæå ïðèâåäåíû ðåçóëüòàòû â % êîíòðîëüíîãî îáðàçöà ËÏÑ
Ìîëåêóëà (5 ìêÌ) % êîíòðîëüíîãî îáðàçöà

Ñîåäèíåíèå 1 +76±20

Ñîåäèíåíèå 8 +44±16

Ðåçóëüòàòû ïîäòâåðæäàþò, ÷òî ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ  âë þòñ 
ñåëåêòèâíûìè èíãèáèòîðàìè 15-PGDH â êëåòî÷íîì îêðóæåíèè è çàùèùàþò
ïðîñòîãëàíäèíû.

Ïðèìåð 10: Ëîñüîí äë  óõîäà çà âîëîñàìè
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Ñîåäèíåíèå 8 1 ã

Ýòèëîâûé ñïèðò 40,00 ã

Ïðîïèëåíãëèêîëü 30,00 ã

Âîäà êîëè÷åñòâî äî 100,00 ã

Ïðèìåð 11: Òóøü äë  ðåñíèö âîñê/âîäà
Ï÷åëèíûé âîñê 6,00%

Ïàðàôèí 13,00%

Ãèäðîãåíèçèðîâàííîå ìàñëî æîæîáà 2,00%

Âîäîðàñòâîðèìûé ïëåíêîîáðàçóþùèé ïîëèìåð 3,00%

Ñòåàðàò òðèýòàíîëàìèíà 8,00%

Ñîåäèíåíèå 5 1,00%

×åðíûé êðàñèòåëü 5,00%

Êîíñåðâàíò äîñòàòî÷íîå êîëè÷åñòâî

Âîäà äîñòàòî÷íîå êîëè÷åñòâî äî 100,00%

Ýòó òóøü íàíîñ ò íà ðåñíèöû, êàê îáû÷íóþ òóøü äë  ðåñíèö, ñ ïîìîùüþ îáû÷íîé ùåòêè,
èñïîëüçóåìîé ñ ýòîé öåëüþ.

Ïðèìåð 12: Ëîñüîí äë  óõîäà çà âîëîñàìè
Ñîåäèíåíèå 8 0,10 ã

Ëàòàíîïðîñò 0,10 ã

Ïðîïèëåíãëèêîëü 30,00 ã

Ýòèëîâûé ñïèðò 40,00 ã

Âîäà êîëè÷åñòâî äî 100,00 ã

Ïðèìåð 13: Ëîñüîí äë  óõîäà çà âîëîñàìè
Ñîåäèíåíèå 8 1%

Ýòèëîâûé ñïèðò 49,5%

Âîäà êîëè÷åñòâî äî 100%

Ýòîò ëîñüîí íàíîñ ò íà âîëîñ íîé ïîêðîâ îäèí-äâà ðàçà â äåíü èç ðàñ÷åòà 1 ìë íà
îäíî ïðèìåíåíèå, ëåãêî ìàññèðóþò âîëîñ íîé ïîêðîâ äë  ïðîíèêíîâåíè  àêòèâíîãî
âåùåñòâà. Çàòåì âîëîñû ñóøàò íà âîçäóõå. Ýòîò ëîñüîí óìåíüøàåò âûïàäåíèå âîëîñ è
ñïîñîáñòâóåò èõ ðîñòó. Îí òàêæå ñïîñîáñòâóåò óëó÷øåíèþ âíåøíåãî âèäà âîëîñ.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðèìåíåíèå ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî

ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè åãî ñîëåé

â êîòîðîé Z è Z′ íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; Õ îáîçíà÷àåò Î, NH èëè S; G
îáîçíà÷àåò Î, S, NH, R îáîçíà÷àåò âîäîðîä èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; R1, R2 è R3 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îáîçíà÷àþò âîäîðîä,
ãàëîãåí, ãðóïïó OR0, SR0, NR0R0′, COR0, CSR0, NR0CONR0′R0′′, C(=NR0)R0′, C(=
NR0)NR0′R0′′, NR0Ñ(=NR0′)NR0′′R0′′′, OCOR0, COSR0, SCOR0, CSNR0R0′, NR0CSR0′,
NR0CSNR0′R0′′, COOR0, CONR0R0′, CF3, NO2, CN, NR0COR0′, SO2R0′, SO2NR0R0′,
NR0SO2R0′, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë,
ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí 4-7-÷ëåííûé öèêë, íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé, âîçìîæíî
ñîäåðæàùèé ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí ãåòåðîàòîì, ïðè÷åì òàêèå öèêëû ìîãóò áûòü
èíäèâèäóàëüíûìè èëè ñöåïëåííûìè, êðîìå òîãî, àëêèëüíûå ðàäèêàëû è öèêëû ìîãóò áûòü
çàìåùåííûìè, ãäå R0, R0′, R0′′ è R0′′′, îäèíàêîâûå èëè ðàçíûå, îáîçíà÷àþò âîäîðîä,

Ñòðàíèöà: 28
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ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë, èëè àðèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé,
îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) âûáèðàþò èç

(i) ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (III) èëè èõ ñîëåé

â êîòîðîé Z, Z′ îáîçíà÷àþò Î, Õ îáîçíà÷àåò S (òèàçîëèäèíäèîíîâà  ãðóïïà), G
îáîçíà÷àåò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò CF3, OR0 èëè COOR0,
ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,

(ii) ñîåäèíåíèé (VI) èëè èõ ñîëåé

â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, CF3, NO2, OR0, COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé
OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,

(iii) ñîåäèíåíèé (VII) èëè èõ ñîëåé
,

â êîòîðîé Z, Z′ è G  íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; R îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,
NO2, OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë

â êà÷åñòâå àãåíòà, âûçûâàþùåãî è/èëè ñòèìóëèðóþùåãî ðîñò êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, â
÷àñòíîñòè, ÷åëîâåêà, è/èëè ïðåï òñòâóþùåãî èõ âûïàäåíèþ, è/èëè ïîâûøàþùåìó èõ
ïëîòíîñòü.

2. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî COOR0 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÍ èëè
ÑÎÎÑÍ2-ÑÍ3.

3. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1 è 2, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî R2 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÍ è R3

îáîçíà÷àåò Í; R2 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÑÍ2-ÑÍ3 è R3 îáîçíà÷àåò Í; èëè R2 è R3 îáîçíà÷àþò CF3

èëè ÎÑÍ3.
4. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1 è 2, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ñîëü ñîåäèíåíè  (I),

 âë åòñ  ñîëüþ, âûáðàííîé èç ñîëåé íàòðè , êàëè , ñîëåé öèíêà (Zn2+), êàëüöè  (Ñà2+),
ìåäè (Cu2+), æåëåçà (Fe2+), ñòðîíöè  (Sr2+), ìàãíè  (Mg2+), ìàðãàíöà (Mn2+), àììîíè ;
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ñîëåé òðèýòàíîëàìèíà, ìîíîýòàíîëàìèíà, äèýòàíîëàìèíà, ãåêñàäåöèëàìèíà,
N,N,N′N′-òåòðàêèñ(ãèäðîêñèïðîïèë-2)ýòèëåíäèàìèíà, òðèñãèäðîêñèìåòèëàìèíìåòàíà,
ãèäðîêñèäîâ, êàðáîíàòîâ, ãàëîãåíèäîâ, ñóëüôàòîâ, ôîñôàòîâ, íèòðàòîâ.

5. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 èëè 2, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå âûáðàíî èç

, 2Na+

6. Ïðèìåíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1 è 2, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)
èëè ñìåñü ýòèõ ñîåäèíåíèé èñïîëüçóþò â êîíöåíòðàöèè îò 10-3 äî 10%, ïðåäïî÷òèòåëüíî
îò 10-2 äî 2%, ïî îòíîøåíèþ ê îáùåé ìàññå êîìïîçèöèè.

7. Ïðèìåíåíèå ïî ï.1 èëè 2, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî êîìïîçèöè   âë åòñ  êîìïîçèöèåé
äë  ìåñòíîãî ïðèìåíåíè .

8. Ïðèìåíåíèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I)

Ñòðàíèöà: 30
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èëè åãî ñîëåé

â êîòîðîé Z è Z′ íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; Õ îáîçíà÷àåò Î, NH èëè S; G
îáîçíà÷àåò Î, S, NH, R îáîçíà÷àåò âîäîðîä èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; R1, R2 è R3 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îáîçíà÷àþò âîäîðîä,
ãàëîãåí, ãðóïïó OR0, SR0, NR0R0′, COR0, CSR0, NR0CONR0′R0′′, C(=NR0)R0′, C(=
NR0)NR0′R0′′, NR0C(=NR0′)NR0′′R0′′, OCOR0, COSR0, SCOR0, CSNR0R0′, NR0CSR0′,
NR0CSNR0′R0′′, COOR0, CONR0R0′, CF3, NO2, CN, NR0COR0′, SO2R0′, SO2NR0R0′,
NR0SO2R0′, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë,
ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí 4-7-÷ëåííûé öèêë, íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé, âîçìîæíî
ñîäåðæàùèé ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí ãåòåðîàòîì, ïðè÷åì òàêèå öèêëû ìîãóò áûòü
èíäèâèäóàëüíûìè èëè ñöåïëåííûìè, êðîìå òîãî àëêèëüíûå ðàäèêàëû è öèêëû ìîãóò áûòü
çàìåùåííûìè, ãäå R0, R0′, R0′′ è R0′′′, îäèíàêîâûå èëè ðàçíûå, îáîçíà÷àþò âîäîðîä,
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë, èëè àðèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé,
îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) âûáèðàþò èç

(i) ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (III) èëè èõ ñîëåé
,

â êîòîðîé Z, Z′ îáîçíà÷àþò Î, Õ îáîçíà÷àåò S (òèàçîëèäèíäèîíîâà  ãðóïïà), G
îáîçíà÷àåò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò CF3, OR0 èëè COOR0,
ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,

(ii) ñîåäèíåíèé (VI) èëè èõ ñîëåé

â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, CF3, NO2, OR0, COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé
OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî, Ñ1-Ñ10-àëêèë,

(iii) ñîåäèíåíèé (VII) èëè èõ ñîëåé
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â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; R îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,
NO2, OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë

â êà÷åñòâå èíãèáèòîðà 15-ãèäðîêñèïðîñòîãëàíäèíäåãèäðîãåíàçû.
9. Êîìïîçèöè  äë  óõîäà èëè ìàêè æà êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, âûçûâàþùà  è/èëè

ñòèìóëèðóþùà  ðîñò êåðàòèíîâûõ âîëîêîí, â ÷àñòíîñòè, ÷åëîâåêà, è/èëè ïðåï òñòâóþùà 
èõ âûïàäåíèþ, è/èëè ïîâûøàþùà  èõ ïëîòíîñòü, ñîäåðæàùà  ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìóþ
ñðåäó è ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè 
(I) èëè åãî ñîëåé

â êîòîðîé Z è Z′ íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; Õ îáîçíà÷àåò Î, NH èëè S; G
îáîçíà÷àåò Î, S, NH, R îáîçíà÷àåò âîäîðîä èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; R1, R2 è R3 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îáîçíà÷àþò âîäîðîä,
ãàëîãåí, ãðóïïó OR0, SR0, NR0R0′, COR0, CSR0, NR0CONR0′R0′′, C(=NR0)R0′, C(=
NR0)NR0′R0′′, NR0C(=NR0′)NR0′′R0′′′, OCOR0, COSR0, SCOR0, CSNR0R0′, NR0CSR0′,
NR0CSNR0′R0′′, COOR0, CONR0R0′, CF3, NO2, CN, NR0COR0′, SO2R0′, SO2NR0R0′,
NR0SO2R0', ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë,
ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí 4-7-÷ëåííûé öèêë, íàñûùåííûé èëè íåíàñûùåííûé, âîçìîæíî
ñîäåðæàùèé ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí ãåòåðîàòîì, ïðè÷åì òàêèå öèêëû ìîãóò áûòü
èíäèâèäóàëüíûìè èëè ñöåïëåííûìè, êðîìå òîãî, àëêèëüíûå ðàäèêàëû è öèêëû ìîãóò áûòü
çàìåùåííûìè, ãäå R0, R0′, R0′′ è R0′′′, îäèíàêîâûå èëè ðàçíûå, îáîçíà÷àþò âîäîðîä,
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë, èëè àðèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé,
îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) âûáèðàþò èç

(i) ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (III) èëè èõ ñîëåé

â êîòîðîé Z, Z′ îáîçíà÷àþò Î, Õ îáîçíà÷àåò S (òèàçîëèäèíäèîíîâà  ãðóïïà), G
îáîçíà÷àåò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò CF3, OR0 èëè COOR0,
ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,

(ii) ñîåäèíåíèé (VI) èëè èõ ñîëåé
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â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S, ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, CF3, NO2, OR0, COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé
OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,

(iii) ñîåäèíåíèé (VII) èëè èõ ñîëåé

â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; R îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,
NO2, OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë.

10. Êîìïîçèöè  ïî ï.9, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî COOR0 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÍ èëè
ÑÎÎÑÍ2-ÑÍ3.

11. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî R2 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÍ è R3

îáîçíà÷àåò Í; R2 îáîçíà÷àåò ÑÎÎÑÍ2-ÎÍ3 è R3 îáîçíà÷àåò Í; èëè R2 è R3 îáîçíà÷àþò CF3

èëè ÎÑÍ3.
12. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî ñîëü ñîåäèíåíè  ôîðìóëû

(I)  âë åòñ  ñîëüþ, âûáðàííîé èç ñîëåé íàòðè , êàëè , ñîëåé öèíêà (Zn2+), êàëüöè  (Ñà2+),
ìåäè (Cu2+), æåëåçà (Fe2+), ñòðîíöè  (Sr2+), ìàãíè  (Mg2+), ìàðãàíöà (Mn2+), àììîíè ;
ñîëåé òðèýòàíîëàìèíà, ìîíîýòàíîëàìèíà, äèýòàíîëàìèíà, ãåêñàäåöèëàìèíà,
N,N,N′N′-òåòðàêèñ(ãèäðîêñèïðîïèë-2)ýòèëåíäèàìèíà, òðèñãèäðîêñèìåòèëàìèíìåòàíà,
ãèäðîêñèäîâ, êàðáîíàòîâ, ãàëîãåíèäîâ, ñóëüôàòîâ, ôîñôàòîâ, íèòðàòîâ.

13. Êîìïîçèöè  ïî ï.9 èëè 10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) âûáðàíî
èç
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, 2Na+

14. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)
èëè ñìåñü ýòèõ ñîåäèíåíèé èñïîëüçóþò â êîíöåíòðàöèè îò 10-3 äî 10%, ïðåäïî÷òèòåëüíî
îò 10-2 äî 2%, ïî îòíîøåíèþ ê îáùåé ìàññå êîìïîçèöèè.

15. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà èìååò ôîðìó êðåìà
èëè ëîñüîíà äë  óõîäà çà âîëîñàìè, øàìïóí  èëè ñðåäñòâà, ïðèìåí åìîãî ïîñëå øàìïóí ,
òóøè äë  âîëîñ èëè äë  ðåñíèö.

16. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî êîìïîçèöè  èìååò ôîðìó
âîäíîãî, ñïèðòîâîãî èëè âîäíî-ñïèðòîâîãî ðàñòâîðà èëè ñóñïåíçèè.

17. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà ñîäåðæèò äðóãèå
êîìïîíåíòû, êîòîðûå âûáèðàþò èç ðàñòâîðèòåëåé, çàãóñòèòåëåé èëè ñðåäñòâ,
æåëàòèíèðóþùèõ âîäíóþ ôàçó èëè ìàñë íóþ ôàçó, êðàñèòåëåé, ðàñòâîðèìûõ â ñðåäå,
âõîä ùèõ â ñîñòàâ êîìïîçèöèè, íàïîëíèòåëåé èëè ïèãìåíòîâ, àíòèîêñèäàíòîâ,
êîíñåðâàíòîâ, îòäóøåê, ýëåêòðîëèòîâ, íåéòðàëèçóþùèõ ñðåäñòâ, ïëåíêîîáðàçóþùèõ
ïîëèìåðîâ, áëîêàòîðîâ ÓÔ, àêòèâíûõ êîñìåòè÷åñêèõ èëè ëå÷åáíûõ âåùåñòâ, êðîìå
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), èõ ñìåñåé.

18. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà ñîäåðæèò, ïî ìåíüøåé
ìåðå, äîïîëíèòåëüíîå àêòèâíîå ñîåäèíåíèå, ñïîñîáñòâóþùåå ðîñòó è/èëè îãðàíè÷èâàþùåå
âûïàäåíèå êåðàòèíîâûõ âîëîêîí.

19. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî îíà ñîäåðæèò, ïî ìåíüøåé
ìåðå, àêòèâíîå äîïîëíèòåëüíîå ñîåäèíåíèå, ñïîñîáñòâóþùåå ðîñòó è/èëè îãðàíè÷èâàþùåå
âûïàäåíèå âîëîñ, êîòîðîå âûáèðàþò èç àìèíåêñèëà, 6-0-[(9Z,12Z)-îêòàäåêà-9,12-äèåíîèë]
ãåêñàïèðàíîçû, àãîíèñòîâ êàëèåâûõ êàíàëîâ, èíãèáèòîðîâ ëèïîêñèãåíàçû, èíãèáèòîðîâ
áðàäèêèíèíà, ïðîñòîãëàíäèíîâ è èõ ïðîèçâîäíûõ, àãîíèñòîâ èëè àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ
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ïðîñòîãëàíäèíîâ, íåïðîñòîíîèäíûõ àíàëîãîâ ïðîñòîãëàíäèíîâ, âàçîäèëàòàòîðîâ,
àíòèàíäðîãåíîâ, öèêëîñïîðèíîâ è èõ àíàëîãîâ, ïðîòèâîìèêðîáíûõ âåùåñòâ,
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ âåùåñòâ, ðåòèíîèäîâ, õëîðèäà áåíçàëêîíè , õëîðèäà áåíçåòîíè ,
ôåíîëà, ýñòðàäèîëà, ìàëåàòà õëîðôåíèëàìèíà, ïðîèçâîäíûõ õëîðîôèëèíà, õîëåñòåðèíà,
öèñòåèíà, ìåòèîíèíà, ìåíòîëà, ìàñëà ì òû ïåðå÷íîé, ïàíòîòåíàòà êàëüöè , ïàíòåíîëà,
ðåçîðöèíîëà, àêòèâàòîðîâ ïðîòåèíêèíàçû Ñ, èíãèáèòîðîâ ãëèêîçèäàçû, èíãèáèòîðîâ
ãëèêîçàìèíãëèêàíàçû, ýôèðîâ ïèðîãëþòàìèíîâîé êèñëîòû, ãåêñîñàõàðíûõ èëè
àöèëãåêñîñàõàðíûõ êèñëîò, àðèë-çàìåùåííûõ ýòèëåíîâ, N-àöèëèðîâàííûõ àìèíîêèñëîò,
ôëàâîíîèäîâ, ïðîèçâîäíûõ è àíàëîãîâ àñêîìèöèíà, àíòàãîíèñòîâ ãèñòàìèíà, ñàïîíèíîâ,
èíãèáèòîðîâ ïðîòåîãëèêàíàçû, àãîíèñòîâ è àíòàãîíèñòîâ ýñòðîãåíîâ, ïñåâäîòåðèíîâ,
öèòîêèíîâ è ïðîìîòåðîâ ôàêòîðîâ ðîñòà, èíãèáèòîðîâ IL-1 èëè IL-6, ïðîìîòåðîâ IL-10,
èíãèáèòîðîâ TNF, âèòàìèíîâ, áåíçîôåíîíîâ, ãèäàíòîèíà, îêòîïèðîêñà, ðåòèíîåâîé
êèñëîòû, ïðîòèâîçóäíûõ ñðåäñòâ, ïðîòèâîïàðàçèòàðíûõ ñðåäñòâ, ïðîòèâîãðèáêîâûõ
ñðåäñòâ, ýôèðîâ íèêîòèíîâîé êèñëîòû àíòàãîíèñòîâ êàëüöè , ãîðìîíîâ, òðèòåðïåíîâ,
àíòèàíäðîãåíîâ, ñòåðîèäíûõ èëè íåñòåðîèäíûõ èíãèáèòîðîâ 5-α-ðåäóêòàç, àãîíèñòîâ
ðåöåïòîðà FP, èõ ñìåñåé.

20. Êîìïîçèöè  ïî ï.19, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî äîïîëíèòåëüíîå ñîåäèíåíèå âûáèðàþò
èç àìèíåêñèëà, àãîíèñòîâ ðåöåïòîðà FP è âàçîäèëàòàòîðîâ.

21. Êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.9-10, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî, êðîìå òîãî, îíà
ñîäåðæèò äðóãîå àêòèâíîå âåùåñòâî, âûáðàííîå èç ïðîòåèíîâ, ãèäðîëèçàòîâ ïðîòåèíîâ,
àìèíîêèñëîò, ïîëèîëîâ, ìî÷åâèíû, àëëàíòîèíà, ñàõàðîâ è ïðîèçâîäíûõ ñàõàðà,
ðàñòèòåëüíûõ ýêñòðàêòîâ, ãèäðîêñèêèñëîò, ïðîèçâîäíûõ ðåòèíîëà èëè òîêîôåðîëà,
îñíîâíûõ æèðíûõ êèñëîò, êåðàìèäîâ, ýôèðíûõ ìàñåë, ñàëèöèëîâîé êèñëîòû è åå
ïðîèçâîäíûõ, òàêèõ êàê ñàëèöèëîâûé í-îêòàíîèë-5, ñëîæíûõ ýôèðîâ ãèäðîêñèêèñëîò è
ôîñôîëèïèäîâ.

22. Êîìïîçèöè  ïî ï.20, îòëè÷àþùà ñ  òåì, ÷òî äîïîëíèòåëüíîå àêòèâíîå âåùåñòâî
âûáèðàþò èç àìèíåêñèëà, ìèíîêñèäèëà, ëàòàíîïðîñòà, áóòàïðîñòà è òðàâîïðîñòà.

23. Ñïîñîá êîñìåòè÷åñêîé îáðàáîòêè êåðàòèíîâûõ âîëîêîí è/èëè êîæè, íà êîòîðîé
ðàñòóò óêàçàííûå âîëîêíà, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íà âîëîêíà è/èëè êîæó íàíîñ ò
êîñìåòè÷åñêóþ êîìïîçèöèþ, îïèñàííóþ ïî ëþáîìó èç ïï.9-22, îñòàâë þò åå â êîíòàêòå ñ
âîëîêíàìè è/èëè êîæåé è âîçìîæíî îïîëàñêèâàþò.

24. Ñïîñîá, âûçûâàþùèé ñòèìóëèðóþùèé ðîñò ðåñíèö ÷åëîâåêà, è/èëè ïðåï òñòâóþùèé
èõ âûïàäåíèþ, è/èëè ïîâûøàþùåìó èõ ïëîòíîñòü, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íà ðåñíèöû
è/èëè âåêè íàíîñ ò êîìïîçèöèþ òóøè äë  ðåñíèö, ñîäåðæàùóþ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíî
ñîåäèíåíèå (I) èëè îäíó èç åãî ñîëåé, è îñòàâë þò åå â êîíòàêòå ñ ðåñíèöàìè è/èëè âåêàìè.

25. Ñïîñîá, âûçûâàþùèé ñòèìóëèðóþùèé ðîñò âîëîñ ÷åëîâåêà è/èëè ïðåï òñòâóþùèé èõ
âûïàäåíèþ, è/èëè ïîâûøàþùåìó èõ ïëîòíîñòü, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íà âîëîñû è/èëè
âîëîñ íîé ïîêðîâ íàíîñ ò êîñìåòè÷åñêóþ êîìïîçèöèþ, ñîäåðæàùóþ ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ñîåäèíåíè  (I) èëè îäíîé èç åãî ñîëåé, óêàçàííûõ â
ï.1, îñòàâë þò åå â êîíòàêòå ñ âîëîñàìè è/èëè âîëîñ íûì ïîêðîâîì è âîçìîæíî
îïîëàñêèâàþò âîëîñû è/èëè âîëîñ íîé ïîêðîâ.

26. Ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå, âûáðàííîå èç ñëåäóþùèõ ñîåäèíåíèé:
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, 2Na+

27. Ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå ñëåäóþùåé ôîðìóëû (VI) èëè åãî ñîîòâåòñòâóþùà 
ñîëü:

â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3

îáîçíà÷àåò âîäîðîä, CN, CF3, OR0, COOR0 èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë, âîçìîæíî çàìåùåííûé OR0, ãäå R0

îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë.

28. Ãåòåðîöèêëè÷åñêîå ñîåäèíåíèå ñëåäóþùåé ôîðìóëû (VII) èëè åãî ñîîòâåòñòâóþùà 
ñîëü:

â êîòîðîé Z, Z′ è G íåçàâèñèìî îáîçíà÷àþò Î èëè S; R îáîçíà÷àåò íàñûùåííûé
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ10-àëêèë; ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R2 è R3 îáîçíà÷àåò
íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë,
NO2, OR0, ãäå R0 îáîçíà÷àåò Í èëè íàñûùåííûé ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé Ñ1-Ñ20-àëêèë è ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ1-Ñ10-àëêèë.

29. Ñîåäèíåíèå ïî ï.27 èëè 28, îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî îíî èìååò ôîðìó Z.
30. Ïðèìåíåíèå â êîñìåòè÷åñêèõ öåë õ ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî

Ñòðàíèöà: 36

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 316 325 C2

ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) êàê îíî îïðåäåëåíî â ï.1, èëè îäíîé èç åãî ñîëåé â
êîñìåòè÷åñêîé êîìïîçèöèè â êà÷åñòâå àãåíòà äë  ñîõðàíåíè  óðîâí  è/èëè àêòèâíîñòè
ïðîñòîãëàíäèíîâ â âîëîñ íîì ôîëëèêóëå.

31. Ïðèìåíåíèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I)
êàê îíî îïðåäåëåíî â ï.1, èëè îäíîé èç åãî ñîëåé äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè,
ïðåäíàçíà÷åííîé äë  ñîõðàíåíè  óðîâí  è/èëè àêòèâíîñòè ïðîñòîãëàíäèíîâ â âîëîñ íîì
ôîëëèêóëå.
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