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(54) ПРОИЗВОДНЫЕ5-ЗАМЕЩЕННОГОХИНАЗОЛИНОНА,СОДЕРЖАЩИЕИХКОМПОЗИЦИИ
И СПОСОБЫ ИХ ПРИМЕНЕНИЯ

(57) Формула изобретения
1. Способ лечения или регулирования рака, включающий введение пациенту

соединения формулы (I):

или его фармацевтически приемлемой соли, сольвата или стереоизомера, где:
R1 представляет собой атом галогена; (С1-С6)алкил, необязательно замещенный

одним или несколькими атомами галогена; (С1-С6)алкокси-группу, необязательно
замещенную одним или несколькими атомами галогена; или

-(СН2)nNHR
a, где Ra представляет собой

атом водорода;
-С(О)-(СН2)n-фенил или -С(О)-(СН2)n-пиридил, где фенил необязательно замещен

одним или несколькими заместителями из атома галогена; -SCF3; (С1-С6)алкила, самого
необязательно замещенного одним или несколькими атомами галогена; или
(С1-С6)алкокси-группы, самой необязательно замещенной одним или несколькими
атомами галогена;

Стр.: 1

R
U

2
0
1
7
1
1
3
3
6
0

A
R
U

2
0
1
7
1
1
3
3
6
0

A

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/ru?ty=29&docid=2017113360


-С(О)-(С1-С8)алкил, где алкил необязательно замещен одним или несколькими
атомами галогена;

-С(О)-(СН2)n-(С3-С10-циклоалкил);

-С(О)-(СН2)n-NR
bRc, где Rb и Rc каждый независимо друг от друга представляет

собой
атом водорода;
(С1-С6)алкил; илифенил, необязательно замещенный одним или несколькими

заместителями из атома галогена или (С1-С6)алкила;
-С(О)-(СН2)n-О-(С1-С6)алкил; или
-С(О)-(СН2)n-О-(СН2)n-фенил;

R2 представляет собой: атом водорода; ОН; фенил или (С1-С6)алкил, необязательно
замещенный одним или несколькими атомами галогена;

R3 представляет собой атом водорода; или (С1-С6)алкил; и
n принимает значения 0, 1 или 2..
2. Способ по п.1, где соединение имеет структуру формулы (II):

или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер, где:
R4 представляет собой атом галогена; (С1-С6)алкил, необязательно замещенный

одним или несколькими атомами галогена; (С1-С6)алкокси-группу, необязательно
замещенную одним или несколькими атомами галогена;

R5 представляет собой атом водорода; ОН; фенил или (С1-С6)алкил, необязательно
замещенный одним или несколькими атомами галогена;

R6 представляет собой атом водорода; или (С1-С6)алкил; и
n принимает значения 0, 1 или 2.
3. Способ по п.2, где R4 представляет собой метил или метокси-группу.
4. Способ по п.2, где R4 представляет собой F или Cl.
5. Способ по п.2, где R4 представляет собой -CF3.
6. Способ по п.2, где соединение представляет собой:
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или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер.
7. Способ по п.1, где соединение представляет собой соединение формулы (III):

или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер, где:
Rd представляет собой
атом водорода;
-С(О)-(С1-С8)алкил, где алкил необязательно замещен одним или несколькими

атомами галогена;
-С(О)-(СН2)n-(С3-С10-циклоалкил);

-С(О)-(СН2)n-NR
eRf, где Re иRf каждый независимо друг от друга представляет собой

(С1-С6)алкил; или
-С(О)-(СН2)n-О-(С1-С6)алкил;

R7 представляет собой атом водорода; ОН; фенил или (С1-С6)алкил, необязательно
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замещенный одним или несколькими атомами галогена;
R8 представляет собой атом водорода; или (С1-С6)алкил; и
n принимает значения 0, 1 или 2.
8. Способ по п.7, где R7 представляет собой метил.
9. Способ по п.7, где Rd представляет собой -С(О)-(С1-С6)алкил.

10. Способ по п.7, где Rd представляет собой -С(О)-СН2-О-(С1-С6)алкил.
11. Способ по п.7, где соединение представляет собой:

или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер.
12. Способ по п.1, где соединение представляет собой соединение формулы (IV):

или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер, где:
Rg представляет собой
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-С(О)-(СН2)n-фенил или -С(О)-(СН2)n-пиридил, где фенил необязательно замещен
одним или несколькими заместителями из атома галогена; -SCF3; (С1-С6)алкила, самого
необязательно замещенного одним или несколькими атомами галогена; или
(С1-С6)алкокси-группы, самой необязательно замещенной одним или несколькими
атомами галогена;

-С(О)-(СН2)n-NHR
h, где Rh представляет собой

фенил, необязательно замещенный одним или несколькими заместителями из атома
галогена или (С1-С6)алкила; или

-С(О)-(СН2)n-O-(CH2)n-фенил;

R9 представляет собой атом водорода; ОН; фенил или (С1-С6)алкил, необязательно
замещенный одним или несколькими атомами галогена;

R10 представляет собой атом водорода; или (С1-С6)алкил; и
n принимает значения 0, 1 или 2.
13. Способ по п.12, где R9 представляет собой метил.
14. Способ по п.12, где Rg представляет собой -С(О)-фенил, -С(О)-СН2-фенил или

-С(О)-NH-фенил.
15. Способ по п.12, где Rg представляет собой -С(О)-фенилб -С(О)-СН2-фенил или

-С(О)-NH-фенил и фенил замещен одним или несколькими заместителями из метила
или атома галогена.

16. Способ по п.12, где соединение представляет собой:
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или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер.
17. Способ по п.11, где соединение представляет собой:

его фармацевтически приемлемая соль, сольват или стереоизомер.
18. Способ по п. 17, где соединение представляет собойфармацевтически приемлемую

соль.
19. Способ по п. 18, где соединение представляет собой гидрохлоридную соль.
20. Способ по п.1, где рак представляет собой рак крови или костного мозга.
21. Способ по п. 20, где рак крови или костного мозга представляет собой лейкемию

или лимфому.
22. Способ по п. 20, где рак крови или костного мозга представляет собой

множественную миелоному, тлеющую миелому или безболезненную миелому.
23. Способ по п. 21, где лимфома представляет собой ходжкинскую лимфому.
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24. Способ по п. 21, где the лимфома представляет собой неходжкинскую лимфому.
25. Способ по п. 24, где неходжкинская лимфома представляет собой Т-клеточную

лимфомукожи,В-клеточнуюлимфомукожи, диффузнуюкрупно-В-клеточнуюлимфому,
макроглобулинемию Вальденстрема, лимфому из клеток мантийной зоны и
фолликулярную лимфому.

26. Способ по п. 21, где лейкемия представляет собой хроническую лимфоцитарную
лейкемию, хроническую миелоцитарную лейкемию, острую лимфобластическую
лейкемию, острую миелогенную лейкемию и острую миелобластическую лейкемию.

27. Способ по п. 20, где рак крови или костного мозга представляет собой
предраковое состояние, выбранное из миелодиспластического синдрома и
миелопролиферативных заболеваний.

28. Способ по п.1, где рак представляет собой рак кожи, легких, яичников,
предстательной железы, толстой кишки, прямой кишки, мозга, головы и шеи, горла,
почек, поджелудочной железы, костей, печени и мочевого пузыря.

29. Способ по п. 28, где рак кожи представляет собой мелоному.
30. Способ по п.1, где рак представляет собой ректальную аденокарциному,

нерезектабельный колоректальный рак, метастатическую гепатоцеллюлярную
карциному, перитонеалную карциному, папиллярную серозную карциному,
нерезектабельную печеночно-клеточную карциному, папиллярную карциному
щитовидной железы, фолликулярную карциному щитовидной железы и медуллярную
карциному щитовидной железы.

31. Способ по п. 29, где меланома представляет собой метастатическую меланому.
32. Способ по п.1, где рак представляет собой саркому Капоши, гинекологическую

саркому, саркому мягких тканей, саркому высокого риска резецированной мягкой
ткани или лейомиосаркома.
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