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(54) ПРОИЗВОДНЫЕ ИЗОХИНОЛИНА И НАФТИРИДИНА

(57) Формула изобретения
1. Соединение формулы (I)

и его стереоизмеры, геометрические изомеры, таутомеры и фармацевтически
приемлемые соли,

где:
А представляет собой СН или N;
R1 и R2 независимо выбраны из:
- CN;
- С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из циано, атома галогена, гидрокси, С1-С12-алкокси,
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С3-С12-циклоалкила, -NH2, -NH-C1-C12-алкила, -NH-C2-С12-гетероарила, -NHC(O)-С1
-С12-алкила, -NHC(O)-С3-С12-циклоалкила, -NHC(O)-С6-С20-арила, -NHC(O)-С2-С12
-гетероарила, -NHC(O)NH-C1-C12-алкила, NHC(O)NH-С2-С12-гетероарила, -NHS(O)2-С1
-С12-алкила и -NHS(O)2-C3-C12-циклоалкила;

- С1-С12-алкокси, незамещенного или замещенного атомом галогена;
-С3-С12-циклоалкила, незамещенногоили замещенногооднимилиболее заместителей,

выбранных из группы, состоящей из циано, атома галогена, гидрокси, -NH2, С1-С12
-алкила, С1-С12-алкокси, С3-С12-циклоалкила, C2-C12-гетероциклила, С6-С20-арила и
С2-С12-гетероарила, где циклоалкил, гетероциклил, арил и гетероарил могут быть
незамещеннымиили замещеннымиоднимилиболее заместителей, выбранныхиз группы,
состоящей из: атома галогена, ОН, CN, NH2, -NH(С1-С12-алкил), -N(С1-С12-алкил)2, С1
-С12-алкила, С1-С12-алкокси, С1-С12-галогеналкила, С1-С12-гидроксиалкила, -С(O)С1
-С12-алкила и -C(O)NHC1-C12-алкила;

- -NHRa, где Ra выбран из группы, состоящей из:
- С3-С12-циклоалкила, незамещенного или замещенного одним или более

С1-С12-алкилов;
- -С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более

заместителей, выбранных из группы, состоящей из: -С(O)-С1-С12-алкила и -С(О)
O-С1-С12-алкила;

- -С1-С12-алкиленил-С6-С20-арила, где арил является незамещенным или замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из: атома галогена,
С1-С12-алкила и С2-С12-гетероциклила;

- -С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси-С6-С20-арила, где арил является незамещенным
или замещен атомом галогена;

- -С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероарила, где гетероарил является незамещенным
или замещен С1-С12-алкилом;

- -С(O)-С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из: С1-С12-алкила, -С1-С12
-гидроксиалкила, -C(O)-NH2, -C(O)-N(H)(C1-C12-алкил), -C(O)-N(C1-С12-алкил)2, -С1-С12
-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -NH-С(O)-С1-С12-алкила, -NH-С(O)-С3-С12
-циклоалкила и -N(С(O)-С3-С12-циклоалкил)2;

- -С(O)ОН;
- -С(O)-С1-С12-алкокси;

- -C(O)NRbRc, где Rb и Rc независимо выбраны из группы, состоящей из:
- Н;
- -С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из:
- ОН, CN, NH2, -С3-С12-циклоалкила, -C(O)-NH2, -С(O)-С2-С12-гетероциклила, -N(Н)

(С(O)-С1-С12-алкил), -N(Н)(С1-С12-алкил), -N(С1-С12-алкил)2, -NHC(O)-
NH(С3-С12-циклоалкил), -NHC(O)-NH(C1-C12-алкил);

- С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из оксо, гидрокси и

Стр.: 2

R
U

2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A
R

U
2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A



С1-С12-алкила;
- -С(O)-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещеннымили замещен

одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из оксо, гидрокси и
С1-С12-алкила;

- -SO2-С2-С12-гетероциклила;
- арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей, выбранных

из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-алкокси, -С1-С12-гидроксиалкила,
С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, С1-С12-алкиленил-NH2 и -O-С2-С12-гетероциклила,
где гетероциклил является незамещенным или замещен C1-С12-алкилом; и

-С2-С12-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-алкокси, -C(O)-NH2, -С(O)
-N(Н)(С1-С12-алкил), -C(O)-N(C1-C12-алкил)2 и -C1-C12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2;

- -С3-С12-циклоалкила, незамещенного или замещенного одной или более
гидроксигрупп;

- -С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из: С1-С12-алкила, -SO2-С1-С12-алкила,
-С(O)-С1-С12-алкила, -C(O)-NH2, -С(O)-N(Н)(С1-С12-алкил), -С(О)-N(С1-С12-алкил)2, -С
(O)-С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, -С1-С12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -С(O)
-С3-С12-циклоалкила и -С(O)NH-С3-С12-циклоалкила;

- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-алкокси,
С1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, С1-С12-алкиленил-NH2 и
-O-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом;

-С6-С20-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, C1-C12-гидроксиалкила и
-O-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом;

- -O-С3-С12-циклоалкила, -O-С2-С12-гетероциклила, -О-С6-С20-арила и
-О-С6-С20-гетероарила, где циклоалкил, гетероциклил, арил и гетероарил является
незамещенным или замещен одним или более заместителей, выбранных из группы,
состоящей из: атома галогена, циано, С1-С12-алкила, C1-С12-алкокси и -C(O)NH2;

- С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из:

- атома галогена,
- оксо,
- -NH2;
- С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из: ОН, атома галогена, С1-С12-алкокси, -С(O)-
NH-С1-С12-алкила и С2-С12-гетероарила, где гетероарил является незамещенным или
замещен одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из:
С1-С12-алкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси и -N(С1-С12-алкил)2;
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- С1-С12-алкокси;

- -C(O)-Rd, где Rd выбран из группы, состоящей из С1-С12-алкила,
-С2-С12-гетероциклила, -NH2, -NH-С3-С12-циклоалкила и -O-С1-С12-алкила;

- -N(С1-С12-алкил)2;
- -N(С1-С12-алкил)С(O)-С1-С12-алкила;
- -NH(СО)-С1-С12-алкиленил-N(С1-С12-алкил)2;
- -NH(СО)-С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси;
- -NH(СО)O-С1-С12-алкила;
- -NH(СО)-С1-С12-алкиленил-N(С1-С12-алкил)-С(O)-С1-С12-алкила;
- -NH(СО)-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или

замещен одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из: оксо,
С1-С12-алкила, -С(O)-С1-С12-алкила и -S(O)2-C1-C12-алкила;

- -NH(СО)-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является
незамещенным или замещен одним или более заместителей, выбранных из группы,
состоящей из оксо, С1-С12-алкила и -С(О)-С1-С12-алкила;

- -NH(СО)-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероарила, где гетероарил является
незамещенным или замещен С1-С12-алкилом; и

- С3-С12-циклоалкила, С2-С12-гетероциклила, С6-С20-арила или С2-С12-гетероарила,
где циклоалкил, гетероциклоалкил, арил или гетероарил является незамещенным или
замещен одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из: ОН, С1
-С12-алкила, С1-С12-галогеналкила, C1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12
-алкокси, -NH-С1-С12-алкила, -N(C1-С12-алкил)2, -C(O)NH2, -С(O)NH-С1-С12-алкила, -С
(O)N(С1-С12-алкил)2 и -S(O)2-C1-С12-алкила;

- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из:

- атома галогена;
- CN;
- ОН;
- -NH2;
- С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из:
- атома галогена;
- ОН;
- NH(С1-С12-алкил), где алкил является незамещенным или замещен ОН или

-N(С1-С12-алкил)2, -С(O)N(С1-С12-алкил)2, (С3-С12-циклоалкил, С2-С12-гетероциклил,
где циклоалкил или гетероциклил является незамещеннымили замещенС1-С12-алкилом;

- -NH(С2-С12-гетероциклил), где гетероциклил является незамещенным или замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из: оксо и
С1-С12-алкила;

- -N(С1-С12-алкил)(С2-С12-гетероциклил), где гетероциклил является незамещенным
или замещен одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из: оксо
и С1-С12-алкила;

- -N (C1-C12-алкил)(С1-C12-алкиленил-C1-С12-алкокси);
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- -N(С1-С12-алкил)-С(O)-С2-С12-гетероциклила;
- -NH(С3-С12-циклоалкил), где циклоалкил является незамещенным или замещен

атомом галогена, С1-С12-гидроксиалкилом;
- С2-С12-гетероциклила, который является незамещенным или замещен одним или

более заместителей, выбранных из группы, состоящей из:
- атома галогена, оксо, ОН, С1-С12-алкила, С1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкокси,

С1-С12-алкиленил-С(O)-С1-С12-алкила, C1-C12-алкиленил-С(O)N(С1-С12-алкил)2, -N(С1
-С12-алкил)2, -N(С1-С12-алкил)-С(O)-С1-С12-алкила, -С(O)-С1-С12-алкила, -C(O)NH2, -C
(O)NH(C1-C12-алкил), -C(O)NH(C1-C12-галогеналкил), -C(O)NH(C1-C12-гидроксиалкил),
-S(O)2-С1-С12-алкила, -S(O)2-N(C1-С12-алкил)2, -С(O)NH(С2-С12-гетероциклил), -С(O)
N(С1-С12-алкил)2 и -C(O)-C2-C12-гетероциклила, где гетероциклил является
незамещенным или замещен C1-C12-алкилом, -С(O)ОН, -S(O)2-C1-C12-алкила, -S(O)2
-N(C1-C12-алкил)2, или С2-С12-гетероциклила;

- С1-С12-алкокси, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из: атома галогена и С2-С12-гетероциклила;

- С1-С12-алкокси, незамещенного или замещенного C2-C12-гетероциклила;
- С1-С12-галогеналкокси;
- -NH-С1-С12-алкиленил-N(С1-С12-алкил)2;
- -NH-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероциклила;
- -NH-С1-С12-алкиленил-С6-С20-арила, где С6-С20-арил является незамещенным или

замещен атомом галогена;
- -NH-С2-С12-гетероциклил-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероциклила;
- -NHC(O)-С1-С12-алкила, где С1-С12-алкильная группа является незамещенной или

замещена одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из: атома
галогена, С1-С12-алкокси, -N(С1-С12-алкил)2, -C3-C12-циклоалкила и
-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен оксо;

- -NHC(O)-С1-С12-алкокси;
- -NHC(O)-С3-С12-циклоалкила, где циклоалкил является незамещеннымили замещен

атомом галогена;
- -NHC(O)-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или

замещен одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из:
С1-С12-алкила и -С(O)-С1-С12-алкила;

- -NHC(O)NH-С3-С12-циклоалкила, где циклоалкил является незамещенным или
замещен ОН;

- -NH(SO2)-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является
незамещенным или замещен С1-С12-алкилом;

- -NH(SO2)-С2-С12-гетероциклила;
- -C(O)NH2;
- -С(O)NH-С1-С12-алкила;
- -С(O)NH-С1-С12-алкиленил-N(С1-С12-алкил)2;
- -С(O)NH-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является

незамещенным или замещен одним или более заместителей, выбранных из группы,
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состоящей из С1-С12-алкила, -C(O)NH-C1-С12-гидроксиалкила и -С(O)
NH-С3-С12-циклоалкила; и

- С3-С12-циклоалкила, С2-С12-гетероциклила, С6-С20-арила; С2-С12-гетероарила и
-О- С2-С12-гетероарила, где циклоалкил, гетероциклил, арил и гетероарил могут быть
незамещеннымиили замещеннымиоднимилиболее заместителей, выбранныхиз группы,
состоящей из: атома галогена, оксо, ОН, CN, NH2, -NH(С1-С12-алкил), -N(С1-С12-алкил)2
, С1-С12-алкила, C1-C12-алкокси, С1-С12-галогеналкила, С1-С12-гидроксиалкила, -С(O)С1
-С12-алкила и -C(O)NHC1-C12-алкила;

- С2-С12-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из:

- оксо,
- атома галогена,
- -CN,
- -NH2,
- -NH-С1-С12-алкиленил-N(С1-С12-алкиленил)2,
- -NH-С1-С12-алкиленил-С2-С12-гетероциклила;
- С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из атома галогена, -C(O)-N(C1-С12-алкил)2 и
-С2-С12-гетероциклила, где С2-С12-гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом;

- -C(O)-NH2,
- -C(O)-N(H)(C1-C12-алкил),
- -С(O)-N(С1-С12-алкил)2,
- С3-С12-циклоалкила, С2-С12-гетероциклила, С6-С20-арила, C2-C12-гетероарила, где

циклоалкил, гетероциклил, арил и гетероарил могут быть незамещенными или
замещенными одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из:
атома галогена, ОН, CN, NH2, -NH(С1-С12-алкил), -N(C1-С12-алкил)2, С1-С12-алкила,
С1-С12-алкокси, С1-С12-галогеналкила, C1-C12-гидроксиалкила, -С(O)С1-С12-алкила и
-C(O)NHC1-C12-алкила;

при условии, что, когда А представляет собой СН, R1 представляет собой фенил,
который является незамещенным или замещен атомом галогена.

2. Соединение по п. 1, где:
А представляет собой СН или N;
R1 представляет собойС6-С20-арил, незамещенный или замещенный одним или более

атомов галогена, CN или С1-С12-алкилом, незамещенным или замещенным одним или
более атомов галогена; или

С2-С12-гетероарил, незамещенный или замещенный одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из атома галогена и C1-C12-алкила;

R2 представляет собой:
- CN;
- C1-С12-алкил, незамещенный или замещенный одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из циано, атома галогена, гидрокси, С1-С12-алкокси,
С3-С12-циклоалкила, -NH2, -NH-C1-C12-алкила, -NH-C2-С12-гетероарила, -NHC(O)-С1

Стр.: 6

R
U

2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A
R

U
2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A



-С12-алкила, -NHC(O)-С3-С12-циклоалкила, -NHC(O)-С6-С20-арила, -NHC(O)-С2-С12
-гетероарила, -NHC(O)NH-С1-С12-алкила, NHC(O)NH-С2-С12-гетероарила, -NHS(O)2-C1
-C12-алкила и -NHS(O)2-C3-C12-циклоалкила;

- -С(O)-С2-С12-гетероциклил, незамещенный или замещенный одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из: С1-С12-алкила, C1-С12
-гидроксиалкила, -C(O)-NH2, -C(O)-N(H)(C1-C12-алкил), -С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -С1-С12
-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -NH-C(O)-C1-C12-алкила, -NH-C(O)-C3-C12
-циклоалкила и -N(С(O)-С3-С12-циклоалкил)2;

- -С(O)ОН;
- -С(O)-С1-С12-алкокси;

- -C(O)NRbRc, где Rb и Rc независимо выбраны из группы, состоящей из:
- Н;
- -С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из:
- ОН, CN, NH2, -С3-С12-циклоалкила, -C(O)-NH2, -C(O)-C2-C12-гетероциклила, -N(Н)

(С(O)-С1-С12-алкил), -N(Н)(С1-С12-алкил), -N(С1-С12-алкил)2, -NHC(O)-
NH(С3-С12-циклоалкил), -NHC(O)-NH(С1-С12-алкил);

- С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из оксо, гидрокси и
С1-С12-алкила;

- -С(O)-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещеннымили замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из оксо, гидрокси и
С1-С12-алкила;

- -SO2-С2-С12-гетероциклила;
- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, C1-C12-алкокси,
-С1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси; C1-C12-алкиленил-NH2 и
-О-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом; и

-С2-С12-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, C1-С12-алкокси, -C(O)-NH2, -С(O)
-N(Н)(С1-С12-алкил), -С(O)-N(С1-С12-алкил)2 и -C1-C12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2;

- -С3-С12-циклоалкила, незамещенного или замещенного одной или более
гидроксигруппой;

- -С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из: С1-С12-алкила, -SO2-С1-С12-алкила,
-С(O)-С1-С12-алкила, -C(O)-NH2, -C(O)-N(H)(C1-C12-алкил), -С(О)-N(C1-C12-алкил)2, -С
(O)-C1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, -С1-С12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -С(O)
-С3-С12-циклоалкила и -С(O)NH-С3-С12-циклоалкила;

- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-алкокси,
-С1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси; С1-С12-алкиленил-NH2 и
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-O-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом;

-С6-С20-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-гидроксиалкила и
-О-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом;

- С2-С12-гетероарил, незамещенный или замещенный С1-С12-алкилом, где алкил
является незамещенным или замещен одним или более заместителей, выбранных из
группы, состоящей из атома галогена, -С(O)-N(С1-С12-алкил)2 и -С2-С12-гетероциклила,
где С2-С12-гетероциклил является незамещенным или замещен С1-С12-алкилом;

при условии, что, когда А представляет собой СН, R1 представляет собой фенил,
незамещенный или замещенный атомом галогена.

3. Соединение по п. 1, где:
А представляет собой СН или N;
R1 представляет собой С6-С20-арил, замещенный одним, двумя или тремя атомами

галогена;
R2 представляет собой:
- CN;
- С1-С12-алкил, незамещенный или замещенный одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из -NH2, -NH-С1-С12-алкила, -NHC(O)
-С3-С12-циклоалкила, -NHC(О)-С6-С20-арила и -NHS(O)2-C3-C12-циклоалкила;

- -С(O)-С2-С12-гетероциклил, незамещенный или замещенный одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из: -C1-C12-гидроксиалкила,
-С1-С12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -NH-C(O)-C1-C12-алкила, -NH-C(O)
-C3-C12-циклоалкила и -N(С(O)-С3-С12-циклоалкил)2;

- -С(O)ОН;
- -С(O)-С1-С12-алкокси;

- -C(O)NRbRc, где Rb и Rc независимо выбраны из группы, состоящей из:
- Н;
- -С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,

выбранных из группы, состоящей из:
- ОН, CN, NH2, -С3-С12-циклоалкила, -C(O)-NH2, -С(O)-С2-С12-гетероциклила, -N(Н)

(С(O)-С1-С12-алкил), -N(Н)(С1-С12-алкил), -N(С1-С12-алкил)2, -NHC(O)-
NH(С3-С12-циклоалкил), -NHC(O)-NH(С1-С12-алкил);

- С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из оксо, гидрокси и
С1-С12-алкила;

- -С(O)-С2-С12-гетероциклила;
- -SO2-С2-С12-гетероциклила;
- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного С1-С12-алкокси; и
-С2-С12-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,

выбранныхиз группы, состоящей изС1-С12-алкила, -C(O)-NH2, -С(O)-N(Н)(С1-С12-алкил)

Стр.: 8

R
U

2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A
R

U
2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A



и -С(O)-N(C1-С12-алкил)2;
- -С3-С12-циклоалкила, незамещенного или замещенного одной или более

гидроксигрупп;
- -С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более

заместителей, выбранных из группы, состоящей из: С1-С12-алкила, -SO2-С1-С12-алкила,
-С(O)-С1-С12-алкила, -C(O)-NH2, -С(O)-N(Н)(С1-С12-алкил), -С(О)-N(С1-С12-алкил)2, -C
(O)-С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, -С1-С12-алкиленил-С(O)-N(C1-C12-алкил)2, -С(O)
-С3-С12-циклоалкила и -С(I)NH-С3-С12-циклоалкила;

- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-алкокси,
-С1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси; С1-С12-алкиленил-NH2 и
-О-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом;

-С6-С20-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного
С2-С12-гетероциклилом, С1-С12-гидроксиалкила и -O-C2-C12-гетероциклила,
незамещенного или замещенного С1-С12-алкилом;

- С2-С12-гетероарил, незамещенный или замещенный С1-С12-алкилом, где алкил
является незамещенным или замещен одним или более заместителей, выбранных из
группы, состоящей из атома галогена, -С(O)-N(С1-С12-алкил)2 и -С2-С12-гетероциклила,
где гетероциклил является незамещенным или замещен С1-С12-алкилом;

при условии, что, когда А представляет собой СН, R1 представляет собой фенил,
незамещенный или замещенный атомом галогена.

4. Соединение по п. 1, где А представляет собой СН.
5. Соединение по п. 4, где R2 представляет собой CN.
6. Соединение по п. 5, представляющее собой следующее соединение:

7. Соединение по п. 4, где R2 представляет собой С1-С12-алкил, незамещенный или
замещенный одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из -NH2,
-NH-С1-С12-алкила, -NHC(O)-С3-С12-циклоалкила, -NHC(O)-C6-C20-арила и -NHS
(O)2-С3-С12-циклоалкила.

8. Соединение по п. 7, выбранное из группы, состоящей из следующих соединений:
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9. Соединение по п. 4, где R2 представляет собой -C(O)-C2-C12-гетероциклил,
незамещенный или замещенный одним или более заместителей, выбранных из группы,
состоящей из: -С1-С12-гидроксиалкила и -С1-С12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2.

10. Соединение по п. 9, выбранное из группы, состоящей из следующих соединений:

11. Соединение по п. 4, где R2 представляет собой -С(O)ОН.
12. Соединение по п. 11, представляющее собой следующее соединение:

13. Соединение по п. 4, где R2 представляет собой -C(O)NRbRc, где Rb иRc независимо
выбраны из группы, состоящей из:

- Н;
Стр.: 10

R
U

2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A
R

U
2
0
1
4
1
3
3
3
9
0

A



- -С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из:

- ОН, CN, NH2, -С3-С12-циклоалкила, -C(O)-NH2, -С(O)-С2-С12-гетероциклила, -N(Н)
(С(O)-С1-С12-алкил), -N(Н)(С1-С12-алкил), -N(С1-С12-алкил)2, -NHC(O)-
NH(С3-С12-циклоалкил), -NHC(O)-NH(C1-C12-алкил);

- С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из оксо, гидрокси и
С1-С12-алкила;

- -С(O)-С2-С12-гетероциклила;
- -SO2-С2-С12-гетероциклила;
- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного С1-С12-алкокси; и
-С2-С12-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,

выбранныхиз группы, состоящейизС1-С12-алкила, -С(О)-NH2, -С(O)-N(Н)(С1-С12-алкил)
и -С(O)-N(С1-С12-алкил)2;

- -С3-С12-циклоалкила, незамещенного или замещенного одной или более
гидроксигрупп;

- -С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного одним или более
заместителей, выбранных из группы, состоящей из: оксо, гидрокси, C1-C12-алкила, -SO2
-С1-С12-алкила, -С(O)-С1-С12-алкила, -C(O)-NH2, -C(O)-N(H)(C1-C12-алкил), -С(O)-N(С1
-С12-алкил)2, -С(O)-С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, -C1-C12-алкиленил-C(O)-N(C1-C12
-алкил)2, -С(O)-С3-С12-циклоалкила и -C(O)NH-C3-C12-циклоалкила;

- С6-С20-арила, незамещенного или замещенного одним или более заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, С1-С12-алкокси,
-С1-С12-гидроксиалкила, С1-С12-алкиленил-С1-С12-алкокси, С1-С12-алкиленил-NH2 и
-O-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен
С1-С12-алкилом; и

-С6-С20-гетероарила, незамещенного или замещенного однимилиболее заместителей,
выбранных из группы, состоящей из С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного
С2-С12-гетероциклилом, С1-С12-гидроксиалкила и -O-С2-С12-гетероциклила,
незамещенного или замещенного С1-С12-алкилом.

14. Соединение по п. 13, выбранное из группы, состоящей из следующих соединений:
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15. Соединение по п. 4, где R2 представляет собой -С2-С12-гетероарил, незамещенный
или замещенныйС1-С12-алкилом, где алкил является незамещеннымили замещен одним
или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из атома галогена, -С(O)-
N(С1-С12-алкил)2 и -С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным
или замещен C1-C12-алкилом.

16. Соединение по п. 15, выбранное из группы, состоящей из следующих соединений:
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17. Соединение по п. 2, где А представляет собой N.
18. Соединение по п. 17, где R2 представляет собойС6-С20-гетероарил, незамещенный

или замещенный одним или более заместителей, выбранных из группы, состоящей из:
С1-С12-алкила, незамещенного или замещенного С2-С12-гетероциклилом;
С1-С12-гидроксиалкила и
-O-С2-С12-гетероциклила, где гетероциклил является незамещенным или замещен

С1-С12-алкилом.
19. Соединение по п. 18, выбранное из группы, состоящей из следующих соединений:

20. Соединение по п. 17, где R2 представляет собой -C(O)-C1-C12-алкокси.
21. Соединение по п. 20, выбранное из следующих соединений:
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22. Соединение по п. 17, где R2 представляет собой -C(O)-C2-C12-гетероциклил,
незамещенный или замещенный одним или более заместителей, выбранных из группы,
состоящей из: С1-С12-алкила, -С1-С12-гидроксиалкила, -C(O)-NH2, -С(O)-N(Н)(С1-С12
-алкил), -С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -С1-С12-алкиленил-С(O)-N(С1-С12-алкил)2, -NH-С(O)
-С1-С12-алкила, -NH-С(O)-С3-С12-циклоалкила и -N(С(O)-С3-С12-циклоалкил)2.

23. Соединение по п. 22, выбранное из группы, состоящей из следующих соединений:

24. Соединение по п. 17, где R2 представляет собой -C(O)NRbRc, где Rb иRc независимо
выбраны из группы, состоящей из:

Н;
С1-С12-алкила;
-С3-С12-циклоалкила, незамещенного или замещенного одной или более

гидроксигрупп, и
-С2-С12-гетероциклила, незамещенного или замещенного:
С1-С12-алкилом, незамещенным или замещенным атомом галогена;
-(СО)-С1-С12-алкилом, где алкил является незамещенным или замещен гидрокси,

С1-С12-алкокси или С2-С12-гетероциклилом;
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-(СО)-С3-С12-циклоалкилом;
-S(O)2-С1-С12-алкилом, где алкил является незамещенным или замещен атомом

галогена;
-S(O)2-NH2;
-S(O)2-NH(С1-С12-алкил);
-S(O)2-N(C1-C12-алкил)2;
-С(O)-С2-С12-гетероциклилом, где гетероциклил является незамещеннымили замещен

оксо.
25. Соединение по п. 24, выбранное из следующих соединений:
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26. Соединение по п. 1, где R1 представляет собой фенил, замещенный атомом
галогена.
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27. Соединение по п. 26, где R1 представляет собой фенил, замещенный в мета-
положении атомом галогена.

28. Соединение по п. 27, где атом галогена представляет собой F.
29. Соединение по п. 1, имеющее формулу (I-a):

и его стереоизмеры, геометрические изомеры, таутомеры, и фармацевтически
приемлемые соли,

где R1 и R2 являются такими, как определено в п.п. 1-28.
30. Соединение по п. 1, имеющее формулу (I-b):

и его стереоизмеры, геометрические изомеры, таутомеры, и фармацевтически
приемлемые соли,

где R1 и R2 являются такими, как определено в п.п. 1-28.
31. Соединение по п. 1, имеющее формулу (I-c):

32. Соединение по п. 1, имеющее формулу (I-d):

33. Соединение по любому из п.п. 1-32 для применения в качестве терапевтически
активного вещества.

34. Фармацевтическая композиция, содержащая соединение по любому из п.п. 1-32
и терапевтически инертный носитель.

35. Применение соединения по любому из п.п. 1-32 для лечения или профилактики
рака.
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36. Применение соединения по любому из п.п. 1-32 для получения лекарственного
средства для лечения или профилактики рака.

37. Соединение по любому из п.п. 1-32 для лечения или профилактики рака.
38. Способ лечения или профилактики рака, включающий введение эффективного

количества соединения, как определено в любом из п.п. 1-32.
39. Соединение по п. 1 для применения при ингибировании миграции клеток.
40. Соединение по п. 1 для применения при ингибировании пролиферации клеток.
41. Соединение по п. 1 для применения при ингибировании выживания клеток.
42. Соединение по любому из п.п. 39-41, где клетки представляют собой

эндотелиальные клетки.
43. Соединение по любому из п.п. 1-32, для применения при ингибировании

ангиогенеза.
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