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(57) Формула изобретения
1. Соединения формул Ia-Ib:

,

их стереоизомеры или фармацевтически приемлемые соли, где:
А представляет собой CR3 или N;
Х представляет собой CR15 или N;
R1 независимо представляет собой атом водорода, атом галогена, С1-С3 алкил, С3-

С4 циклоалкил, -CF3, -OR6, -SR6, -OCF3, -CN, -NO2, -NR6SO2R7, -NR6C(O)R7 или -NR6R7,
где оба R1 не могут представлять собой атом водорода одновременно, и где алкил и
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циклоалкил необязательно замещены атомом галогена, OR6, -NR6R7 или фенилом;
R2 и R3 независимо представляют собой атом водорода, C1-C6 алкил, С2-С6

алкенил, C2-C6 алкинил, атом галогена, -(С0-С3 алкил)CN, -(С0-С3 алкил)OR8, -(С0-С3

алкил)SR8, -(С0-С3 алкил)NR8R9, -(С0-С3 алкил)CF3, -O(С0-С3 алкил)CF3, -(С0-С3

алкил)NO2, -(С0-С3 алкил)С(O)R8, -(С0-С3 алкил)С(O)OR8, -(С0-С3 алкил)C(O)NR8R9, -
(С0-С3 алкил)NR8C(O)R9, -(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2R8, -(С0-С3 алкил)NR8S(O)1 ‐ 2R9, -(С0-С3

алкил)S(O)1 ‐ 2NR8R9, -(С0-С3 алкил)(С3-С6 циклоалкил), -(С0-С3 алкил)(3-6-членный
гетероциклил), -(С0-С3 алкил)(5-6-членный гетероарил) или -(С0-С3 алкил)фенил, где
R2 и R3 независимо необязательно замещены R10;

R4 is -NH2, -NH-, -NR6R7, -NR6C(O)-, -NR6C(O)O-, -NR6C(O)NR7-, -NR6S(O)1 ‐ 2- or -
NR6S(O)1 ‐ 2NR7-;

R5 отсутствует, представляет собой атом водорода, C1-C6 алкил, C2-C6 алкенил, С2-
С6 алкинил, С3-С8 циклоалкил, фенил или 3-10-членный гетероциклил, где R5

необязательно замещен R10;
R6 и R7 каждый независимо представляют собой атом водорода, C1-С3 алкил или С3-

С4 циклоалкил, где алкил и циклоалкил независимо необязательно замещены атомом
галогена, оксо, -OR11 или -NR11R12; либо

R6 и R7 независимо взяты вместе с атомом, к которому они присоединены, с
образованием 3-6-членного гетероциклила, необязательно замещенного атомом
галогена, оксо, -NR11R12 или C1-С3 алкилом;

R8 и R9 каждый независимо представляют собой атом водорода, С1-С3 алкил, С3-С6
циклоалкил, фенил, 3-6-членный гетероциклил или 5-6-членный гетероарил, где алкил,
циклоалкил, фенил, гетероциклил или гетероарил независимо необязательно
замещены R10; либо

R8 и R9 независимо взяты вместе с атомом, к которому они присоединены, с
образованием 3-6-членного гетероциклила, необязательно замещенного атомом
галогена, оксо, -NR11R12 или С1-С3 алкилом;

R10 независимо представляет собой атом водорода, оксо, C1-C6 алкил, С2-С6

алкенил, С2-С6 алкинил, атом галогена, -(С0-С3 алкил)CN, -(С0-С3 алкил)OR11, -(С0-С3

алкил)SR11, -(С0-С3 алкил)NR11R12, -(С0-С3 алкил)CF3, -(С0-С3 алкил)NO2, -C=
NH(OR11), -(С0-С3 алкил)C(O)R11, -(С0-С3 алкил)С(O)OR11, -(С0-С3 алкил)OC(O)R11, -
(С0-С3 алкил)ОС(O)OR11, -(С0-С3 алкил)C(O)NR11R12, -(С0-С3 алкил)NR11C(O)R12, -(С0-

С3 алкил)NR11C(O)OR12, -(С0-С3 алкил)OC(O)NR11R12, -(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2R11, -(С0-
С3 алкил)NR11S(O)1 ‐ 2R12, -(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2NR11R12, -(С0-С3 алкил)(С3-С8

циклоалкил), -(С0-С3 алкил)(3-10-членный гетероциклил), -(С0-С3 алкил)С(O)(3-10-
членный гетероциклил) или -(С0-С3 алкил)фенил, где R10 независимо необязательно
замещен атомом галогена, оксо, -CF3, -(С0-С3 алкил)OR13, -(С0-С3 алкил)NR13R14, -(С0-
С3 алкил)С(O)R13, -(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2R13, 3-10-членным гетероциклилом или С1-С3

алкилом, необязательно замещенным оксо, атомом галогена, -NR13R14 или -OR13.
R11 и R12 независимо представляют собой атом водорода, C1-C6 алкил или -(С0-С3

алкил)фенил, где алкил и фенил независимо необязательно замещены атомом
галогена, оксо, -OR13, -NR13R14, C1-С3 алкилом, -(С0-С3 алкил)(С3-С6 циклоалкил), -(С0-
С3 алкил)фенилом, -(С0-С3 алкил)(3-6-членный гетероциклил) или -(С0-С3 алкил)(5-6-
членный гетероарил); либо
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R11 и R12 взяты вместе с атомом, к которому они присоединены, с образованием 3-6-
членного гетероциклила, необязательно замещенного атомом галогена, оксо, -
OR13, -NR13R14 или C1-С3 алкилом;

R13 и R14 независимо представляют собой атом водорода, C1-C6 алкил, ОН или
O(C1-C6 алкил), где алкил необязательно замещен атомом галогена, -NH2, -N(СН3)2

или оксо; либо
R13 и R14 взяты вместе с атомом, к которому они присоединены, с образованием 3-6-

членного гетероциклила, необязательно замещенного атомом галогена, оксо, -NH2, -
N(СН3)2 или С1-С3 алкилом;

R15 представляет собой атом водорода, атом галогена, C1-C6 алкил, С2-С6 алкенил,
С2-С6 алкинил, -(С0-С3 алкил)CN, -(С0-С3 алкил)OR18, -(С0-С3 алкил)SR18, -(С0-С3

алкил)NR18R19, -(С0-С3 алкил)CF3, -O(С0-С3 алкил)CF3, -(С0-С3 алкил)NO2, -(С0-С3

алкил)С(O)R18, -(С0-С3 алкил)С(O)OR18, -(С0-С3 алкил)С(O)NR18R19, -(С0-С3

алкил)NR18C(O)R19, -(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2R18, -(С0-С3 алкил)NR18S(O)1 ‐ 2R19, -(С0-С3

алкил)S(O)1 ‐ 2NR18R19, -(С0-С3 алкил)(С3-С6 циклоалкил), -(С0-С3 алкил)(3-6-членный
гетероциклил), -(С0-С3 алкил)(5-6-членный гетероарил) или -(С0-С3 алкил)фенил, где
R15 необязательно замещен R10;

R16 представляет собой атом водорода, С1-С6 алкил, С2-С6 алкенил, С2-С6 алкинил,
-(С0-С3 алкил)CN, -(C1-С3 алкил)OR18, -(C1-С3 алкил)SR18, -(C1-С3 алкил)NR18R19, -(C1-
С3 алкил)CF3, -O(С1-С3 алкил)CF3, -(С2-С3 алкил)NO2, -(С0-С3 алкил)С(O)R18, -(С0-С3

алкил)С(O)OR18, -(С0-С3 алкил)C(=NR18)NR18R19, -(С0-С3 алкил)C(O)NR18R19, -(С0-С3

алкил)NR18C(O)R19, -(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2R18, -(С0-С3 алкил)NR18S(O)1 ‐ 2R19, -(С0-С3

алкил)S(O)1 ‐ 2NR18R19, -(С0-С3 алкил)(С3-С6 циклоалкил), -(С0-С3 алкил)(3-6-членный
гетероциклил), -(С0-С3 алкил)(5-6-членный гетероарил) или -(С0-С3 алкил)фенил, где
R16 необязательно замещен R10;

R18 и R19 независимо представляют собой атом водорода или C1-C6 алкил,
необязательно замещенный атомом галогена, оксо, CN, -OR20, -SR20 или -NR20R21; либо

R18 и R19 взяты вместе с атомом, к которому они присоединены, с образованием 3-6-
членного гетероциклила, необязательно замещенного атомом галогена, оксо, C1-С3

алкилом, CN, -OR20, -SR20 или -NR20R21; и
R20 и R21 независимо представляют собой атом водорода или C1-C6 алкил,

необязательно замещенный оксо, атомом галогена, -ОН или -NH2,
при условии, что формулы Ia-Ib включают соединения, отличающиеся от:
2-(6-амино-7Н-пурин-8-ил)фенола;
2-(2-фтор-3-метоксифенил)-N-(пиридин-4-илметил)-3Н-имидазо[4,5-с]пиридин-4-

амина;
8-(2,4-дихлорфенил)-7Н-пурин-6-амина;
2-(2,5-диметоксифенил)-N-метил-3Н-имидазо[4,5-с]пиридин-4-амина;
8-(2,3,5,6-тетрафтор-4-(1Н-имидазол-1-ил)фенил)-7Н-пурин-6-амина; и
8-орто-толуил-7Н-пурин-6-амина.
2. Соединение по п.1, где А представляет собой CR3, и Х представляет собой CR15.
3. Соединение по п.1, где А представляет собой CR3, и Х представляет собой N.
4. Соединение по п.1, где R1 независимо представляет собой атом водорода, атом

галогена, C1-С3 алкил, -CF3, -OR6, -SR6, -OCF3, -NO2 или -NR6R7, где оба R1 не могут
представлять собой атом водорода одновременно, и где алкил необязательно замещен
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атомом галогена, OR6 или -NR6R7.
5. Соединение по п.1, где один R1 представляет собой атом галогена, а другой R1

представляет собой атом водорода, атом галогена, C1-С3 алкил, С3-С4 циклоалкил, -
CF3, -ОН, -O(С1-С3 алкил), -SH, -S(С1-С3 алкил), -OCF3, -CN, -NO2, -
NHSO2CH3, -NHC(O)R7 или -NR6R7, где алкил и циклоалкил необязательно замещены
атомом галогена, OR8, -NR8R9 или фенилом.

6. Соединение по п.1, где R2 независимо представляет собой атом водорода, атом
галогена или C1-C6 алкил, необязательно замещенный R10. В некоторых формах
осуществления R2 независимо представляет собой F, Cl, Br, -СН2ОН, -CH2NH2 или -
СН2морфолинил..

7. Соединение по п.1, где А представляет собой CR3, и R3 представляет собой атом
водорода, C1-C6 алкил, C2-C6 алкенил, С2-С6 алкинил, атом галогена, -(С0-С3 алкил)CN,
-(С0-С3 алкил)OR8, -(С0-С3 алкил)SR8, -(С0-С3 алкил)NR8R9, -(С0-С3 алкил)С(O)NR8R9,
-(С0-С3 алкил)S(O)1 ‐ 2R8 или -(С0-С3 алкил)(3-6-членный гетероциклил), где R3

независимо необязательно замещен R10.
8. Соединение по п.1, где R3 представляет собой атом водорода, Cl, F, Br, -СН3,

ацетиленил, -NH2, -CN, -S(O)2СН3, -C(O)NH2, -CH2NH2, -CH2OH, -CH2NH(СН3), -
CH2N(СН3)2 или -СН2морфолинил.

9. Соединение по п.1, где часть формулы I, имеющая структуру:
, выбрана из:
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,

где волнистые линии представляют собой точку присоединения в формуле I.
10. Соединение по п.1, где R4 представляет собой -NH-, -NR6C(O)-, -NR6C(O)O-

или -NR6C(O)NR7-.
11. Соединение по п.1, где R5 представляет собой C1-C6 алкил, необязательно

замещенный атомом галогена; С3-C6 циклоалкил, необязательно замещенный атомом
галогена; фенил, необязательно замещенный R10, или 3-10-членный гетероциклил,
необязательно замещенный R10.

12. Соединение по п.1, где R5 выбран из атома водорода, метила, этила,
изопропила, трет-бутила, -CH2OH, -CH2N(СН3)2, -CH2NHC(O)ОС(СН3)3, циклопропила,
циклобутила, , , , , фенила,
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,

,

или .

13. Соединение по п.1, где А представляет собой CR3; Х представляет собой СН; R1

независимо представляет собой атом водорода, -ОСН3, -CF3, -OCF3, -СН3, Cl, Br или F,
где оба R1 не могут представлять собой атом водорода одновременно; R2

представляет собой атом водорода, Cl или F; R3 представляет собой атом водорода
или -CN; R4 представляет собой -NH-, NHC(O)-, NHC(O)NH- или NHC(O)O-; и R5

представляет собой циклопропил, необязательно замещенный атомом галогена, или
пиримидинил, пиридинил, пиридазинил или пиразинил, необязательно замещенный R10.

14. Соединение по п.1, выбранное из соединения примеров 1-472.
15. Фармацевтическая композиция, содержащая соединение по любому из пп.1-14 и

фармацевтически приемлемый носитель, адъювант или растворитель.
16. Соединение по любому из пп.1-14 для применения в терапии.
17. Соединение по любому из пп.1-14 для применения при лечении воспалительного

заболевания.
18. Соединение по любому из пп.1-14 для применения при лечении псориаза или

воспалительного кишечного заболевания.
19. Способ получения соединения по любому из пп.1-14, включающий (а)

взаимодействие соединения формулы:
;

где R представляет собой атом галогена или уходящую группу, с соединением
формулы:
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;

где R'' представляет собой атом галогена или уходящую группу, с получением
соединения формулы iv:

.

20. Способ по п.19, дополнительно включающий взаимодействие соединения
формулы iv с соединением формулы Lv-R16, где Lv представляет собой уходящую
группу, с образованием соединений формул va-vb:

;

21. Способ по п.20, дополнительно включающий взаимодействие соединений
формул va-vb с соединением формулы R4-R5 с образованием соединений формул Ia-Ib.
(903)
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