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

в свободной форме или форме соли, в которой
R1 обозначает связанную с N 3-12-членную гетероциклическую группу, которая

содержит от 1 до 4 кольцевых атомов азота и необязательно содержит от 1 до 4 других
гетероатомов, выбранных из кислорода и серы, указанная группа необязательно
может быть замещена оксогруппой, C1-C8алкоксигруппой, C6-C1 0арилом, R1a или C1-
C8алкилом, необязательно замещенным OH, или

R1 обозначает -NH-C1-C8алкилкарбонил, необязательно замещенный OH, -NH-C3-
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C8циклоалкилкарбонилом, -NH-SO2-C1-C8алкилом, -NH-C7-
С1 4аралкилкарбонилом, -NH-С(=O)-3-12-членной гетероциклической группой, -NH-С(=
O)-С6-С1 0арилом или -NH-C(=O)-C(=O)-NH-C1-C8алкилом, необязательно
замещенным R1a, где R1a обозначает 3-12-членную гетероциклическую группу,
которая содержит по меньшей мере один кольцевой гетероатом, выбранный из
группы, включающей азот, кислород или серу, указанное 3-12-членное
гетероциклическое кольцо необязательно может быть замещено галогеном,
цианогруппой, оксогруппой, ОН, карбоксигруппой, аминогруппой, нитрогруппой,
C1-C8алкилом, C1-C8алкилсульфонилом, аминокарбонилом, С1-C8алкилкарбонилом
или C1-C8алкоксигруппой, необязательно замещенной аминокарбонилом;

R2 выбран из группы, включающей C1-C8алкил, R- и S-1-фенилэтил, незамещенную
бензильную группу и фенилэтильную или бензильную группу, замещенную в одном
или нескольких положениях заместителем, выбранным из группы, включающей C1-
C8алкил, аминогруппу, галоген, C1-C8галоалкил, нитрогруппу, OH, ацетамидогруппу,
C1-C8алкоксигруппу и сульфогруппу, или

R2 обозначает

где R2a обозначает галоген, трифторметил, цианогруппу, C1-C8алкил, C1-
C8алкилоксигруппу, этенил или этинил;

D обозначает оксигруппу, тиогруппу, NH, C1-C8алкилоксигруппу, C1-
C8алкилтиогруппу или -CO-алкиламиногруппу; и

G обозначает частично насыщенное, полностью насыщенное или полностью
ненасыщенное 5-8-членное кольцо, необязательно содержащее от 1 до 3 гетероатомов,
независимо друг от друга выбранных из кислорода, серы и азота, или бициклическое
кольцо, состоящее из двух слитых частично насыщенных, полностью насыщенных или
полностью ненасыщенных 3-6-членных колец, выбранных независимо друг от друга,
которые необязательно содержат от 1 до 4 гетероатомов, выбранных независимо друг
от друга из азота, серы и кислорода; где G необязательно замещен одним, двумя или
тремя заместителями, независимо друг от друга выбранными из галогена, C1-
C8алкила, трифторметила, трифторметоксигруппы, нитрогруппы, цианогруппы, C3-
C1 0циклоалкила, гидроксигруппы и C1-C8алкоксигруппы, или

G обозначает цианогруппу, C1-C8алкоксикарбонил, C3-C1 0циклоалкоксикарбонил,
C(O)NR4R5, C(S)NR4R5, C(NH)NR4NR5, C(N(C1 ‐С3)алкил)NR4R5 или C(N(C3-
C1 0)циклоалкил)NR4R5;

R3 выбран из H, галогена, C1-C8алкила, необязательно замещенного галогеном
или OH, C1-C8алкоксигруппы, аминогруппы, C1-C8алкиламиногруппы, C2-C1 0алкенов,
C2-C1 0алкинов, необязательно замещенных C1-C8алкилом, арилом, необязательно
замещенным C1-C8алкилом или OH, тиогруппы и C1-C8алкилтиогруппы;

R4 обозначает связь, Н, C1-C1 0алкил, гидроксигруппу, C1-C1 0алкоксигруппу, C3-
C1 0циклоалкоксигруппу или частично насыщенное, полностью насыщенное или
полностью ненасыщенное 5-8-членное кольцо, необязательно связанное через C1-
C8алкил, необязательно содержащий от 1 до 3 гетероатомов, независимо друг от друга

Ñòð.:  2

R
U

2
0
0
8
1
4
5
7
0
8

A
A

8
0

7
5

4
1

8
0

0
2

U
R



выбранных из кислорода, серы и азота, или бициклическое кольцо, или бициклическое
кольцо с необязательным C1-C8-мостиком, необязательно связанным через С1-
С8алкил, указанное бициклическое кольцо или соединенное мостиком бициклическое
кольцо необязательно содержит от 1 до 4 гетероатомов, независимо друг от друга
выбранных из азота, серы и кислорода, где указанный C1-C1 0алкил, C1-
C1 0алкоксигруппа, C3-C1 0циклоалкоксигруппа или R4 кольцо(а) необязательно
замещено(ы) одним, двумя или тремя заместителями, независимо друг от друга
выбранными из галогена, C1-C8алкила, трифторметила, нитрогруппы, цианогруппы,
C3-C1 0циклоалкила, OH и C1-C8алкоксигруппы;

R5 обозначает связь, H, C1-C8алкил или C1-C1 0циклоалкил, или
R4 и R5 вместе с атомом азота, к которому они присоединены, образуют полностью

насыщенное или частично ненасыщенное 4-9-членное кольцо, указанное кольцо,
необязательно соединенное мостиком, необязательно содержит от 1 до 3
гетероатомов, независимо друг от друга выбранных из кислорода, серы и азота,
указанное кольцо необязательно замещено одним или двумя заместителями,
независимо друг от друга выбранными из оксогруппы, гидроксигруппы, C1-
C8алкоксигруппы, C1-C8алкила, аминогруппы, моно-N- или ди-N,N-C1-
C8алкиламинокарбонила, моно-N- или ди-N,N-C3-C1 0циклоалкиламинокарбонила, N-
C1-C8алкил-N-C3-C1 0циклоалкиламинокарбонила, моно-N- или ди-N,N-С1-
С8алкиламиногруппы, моно-N- или ди-N,N-C3-C1 0циклоалкиламина, N-C1-C8алкил-N-
С3-С1 0циклоалкиламиногруппы, формиламиногруппы, С1-
С8алкилкарбониламиногруппы, С3-С1 0циклоалкилкарбониламиногруппы, С1-
С8алкоксикарбониламиногруппы, N-С1-С8алкоксикарбонил-N-C1-
C8алкиламиногруппы, С1-С8сульфамоила, С1-С8алкилсульфониламиногруппы, C3-
C1 0диклоалкилсульфониламиногруппы или частично насыщенного, полностью
насыщенного или полностью ненасыщенного 5-8-членного кольца, необязательно
связанного через C1-C8алкил, необязательно содержащий от 1 до 3 гетероатомов,
которые независимо друг от друга выбраны из кислорода, серы и азота, или
бициклическое кольцо, состоящее из двух слитых частично насыщенных, полностью
насыщенных или полностью ненасыщенных 3-6-членных колец, которые независимо
друг от друга необязательно связаны через C1-C8алкил, необязательно содержащий
от 1 до 4 гетероатомов, которые независимо друг от друга выбраны из азот, серы и
кислорода, и необязательно замещено одним или двумя заместителями, независимо
друг от друга выбранными из галогена, трифторметила, трифторметоксигруппы, C1-
C8алкила или С1-С8алкоксигруппы.

2. Соединение по п.1, в котором
R1 обозначает связанную с N 3-12-членную гетероциклическую группу,

содержащую от 1 до 4 атомов азота и необязательно содержащую от 1 до 4 других
гетероатомов, выбранных из группы, включающей кислород и серу, или

R1 обозначает -NH-C1-C8алкилкарбонил;
R2 обозначает C1-C8алкил или бензил, необязательно замещенный галогеном, или
R2 обозначает
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где R2a обозначает галоген, трифторметил, цианогруппу, C1-C8алкил, C1-
C8алкоксигруппу, этенил или этинил;

D обозначает оксигруппу, тиогруппу, NH, C1-C8алкоксигруппу, C1-
C8алкилтиогруппу или -CO-алкиламиногруппу; и

G обозначает частично насыщенное, полностью насыщенное или полностью
ненасыщенное 5-8-членное кольцо, необязательно содержащее от 1 до 3 гетероатомов,
независимо друг от друга выбранных из кислорода, серы и азота, или бициклическое
кольцо, содержащее два слитых частично насыщенных, полностью насыщенных или
полностью ненасыщенных 3-6-членных кольца, выбранных независимо друг от друга,
которые необязательно содержат от 1 до 4 гетероатомов, независимо друг от друга
выбранных из азота, серы и кислорода; где G необязательно замещен одним, двумя
или тремя заместителями, независимо друг от друга выбранными из галогена, C1-
C8алкила; и

R3 выбран из H, галогена, C1-C8алкила, необязательно замещенного галогеном
или OH, C1-C8алкоксигруппы, аминогруппы, C1-C8алкиламиногруппы, C2-C1 0алкенов,
C2-C1 0алкинов, необязательно замещенных C1-C8алкилом, C6-C1 0арилом,
необязательно замещенным C1-C8алкилом, или OH, тиогруппы и C1-
C8алкилтиогруппы.

3. Соединение по п.1, в котором
R1 обозначает 5-12-членную гетероциклическую группу, содержащую по меньшей

мере один кольцевой гетероатом, выбранный из группы, включающей азот, кислород
и серу, или

R1 обозначает -NH-C1-C8алкилкарбонил;
R2 обозначает

где R2a обозначает галоген;
D обозначает C1-C8алкоксигруппу; и
G обозначает 5-членную гетероциклическую группу, замещенную метильной

группой, или
R2 обозначает бензил, замещенный галогеном, или
R2 обозначает C1-C8алкил; и
R3 обозначает H, галоген или C2-C1 0алкины, необязательно замещенные C1-

C8алкилом.
4. Соединение формулы (I) по п.1
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в котором R1, R2 и R3 обозначают

R1 R2 R3

Cl

Cl

CH3

H

H

5. Соединение по одному из пп.1-4, предназначенное для применения в качестве
фармацевтического средства.

6. Фармацевтические композиции, содержащие соединение по одному из пп.1-4.
7. Применение соединения по одному из пп.1-4 для приготовления лекарственного

средства, предназначенного для лечения состояния, опосредуемого активацией
аденозинового A3-рецептора.

8. Применение соединения по п.7, в котором указанное состояние, опосредуемое
активацией аденозинового A3-рецептора, представляет собой ревматоидный артрит.

9. Способ получения соединений формулы (I)

в которых R1, R2 и R3 имеют указанные выше значения, заключающийся в том, что
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(I) (А) для получения соединений формулы (I) подвергают взаимодействию
соединение формулы (Iа)

в которой R2 и R3 имеют указанные выше значения, с ацетилхлоридом в
присутствии основания;

(Б) для получения соединений формулы (I), в которой R3 обозначает C2-C8алкинил,
подвергают взаимодействию соединение формулы (Ib)

в котором X обозначает уходящую группу, с соединением формулы , в
которой R может обозначать C1-C6алкил;

(В) для получения соединений формулы (I), подвергают взаимодействию соединение
формулы (Iс)

в которой R1 и R3 имеют указанные выше значения; и
X обозначает уходящую группу, с соединением формулы H2N-R2, в которой R2

имеет указанные выше значения, в присутствии основания; и
(II) выделяют образовавшееся соединение формулы (I) в свободной форме или в

форме фармацевтически приемлемой соли.
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