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APPLICATION

(57) Abstract: 
FIELD: chemistry.
SUBSTANCE: invention concerns new 2-pyridone

derivatives of formula (I):

where R1, R2,

R4, R5, G1, G2, L, Y and n are as specified in
the invention formula, and their pharmaceutically
acceptable salts, pharmaceutical compositions
containing these compounds, and their application
in therapy. These compounds have neutrophil
elastase inhibition effect.

EFFECT: new compounds with useful biological
properties.
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Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)
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ãäå Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé CR3 èëè N;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè Ñ1-6àëêèë;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé:
1) CN, NO2, OSO2R

47, Î-Ñ2-6àëêàíîèë, CO2R
47, CHO èëè C2-6àëêàíîèë; ëèáî

2) Ñ1-6àëêîêñè, âîçìîæíî çàìåùåííûé ÎÍ, C1-6àëêîêñè, CN, NR54R55, CONR54R55,
OCOR47 èëè îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì àòîìîì F; ëèáî

3) Ñ3-6 íàñûùåííûé èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííûé öèêëîàëêèë, âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî
çàìåùåííûé Ñ1-6àëêèëîì; ëèáî

4) Ñ4-7 íàñûùåííîå èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, ñîäåðæàùåå
îò 1 äî 3 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î è NR62, âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî
çàìåùåííîå Ñ1-6àëêèëîì; ëèáî

5) CONR48R49, CONR50NR48R49, Ñ(=NOR52)R53, C(=NH)NHOR52 èëè NR48R49; ëèáî
6) Ñ2-6àëêåíèë èëè Ñ2-6àëêèíèë; ãäå óêàçàííà  àëêåíèëüíà  èëè àëêèíèëüíà  ãðóïïà

âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåíà Ñ1-6àëêîêñè ëèáî ï òè- èëè øåñòè÷ëåííûì
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèì êîëüöîì, ñîäåðæàùèì îò 1 äî 3 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç N; ëèáî

7) C1-6àëêèë, çàìåùåííûé îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì àòîìîì F; ëèáî
8) C1-6àëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå ÷åì îäíîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç ãàëîãåíà,

ÎÍ, îêñî, àçèäî, NR48R49, C1-6àëêîêñè; ëèáî
9) C1-6àëêèë, çàìåùåííûé ï òè- èëè øåñòè÷ëåííûì ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèì êîëüöîì,

ñîäåðæàùèì îò 1 äî 3 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î, S è N; ãäå óêàçàííîå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåíî ãàëîãåíîì
èëè C1-6àëêèëîì;

R48 è R49 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé Í, ÎÍ, C1-6àëêîêñè, Ñ3-6öèêëîàëêèë,
ÑÍÎ, Ñ2-6àëêàíîèë, CO2R

50, C(X)NR63R64 èëè C1-6àëêèë; ãäå óêàçàííûé àëêèë âîçìîæíî
äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ÎÍ, Ñ1-4àëêîêñè, Ñ3-6öèêëîàëêèëîì, CN, ëèáî ï òè- èëè
øåñòè÷ëåííûì ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèì êîëüöîì, ñîäåðæàùèì îò 1 äî 3 ãåòåðîàòîìîâ,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î, S è N; ãäå óêàçàííûé àëêàíîèë âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî
çàìåùåí CN;

Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Î èëè S;
ëèáî ãðóïïà NR48R49 âìåñòå ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííîå èëè ÷àñòè÷íî

íåíàñûùåííîå 5-7-÷ëåííîå àçàöèêëè÷åñêîå êîëüöî, âîçìîæíî âêëþ÷àþùåå îäèí
äîïîëíèòåëüíûé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç Î, S è NR56; ãäå óêàçàííîå àçàöèêëè÷åñêîå
êîëüöî âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåíî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì çàìåñòèòåëåì,
âûáðàííûì èç OR57 è Ñ1-4àëêèëà; ãäå óêàçàííûé àëêèë âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí
OR57;

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè F;
G1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë;
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R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, ãàëîãåí, Ñ1-6àëêèë, CN èëè C1-3àëêèë, çàìåùåííûé îäíèì èëè
áîëåå ÷åì îäíèì àòîìîì F;

n ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå ÷èñëî 1, 2 èëè 3 è, êîãäà n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 2 èëè 3,
êàæäà  ãðóïïà R5 âûáðàíà íåçàâèñèìî;

R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè C1-6àëêèë;
ëèáî R4 è L ñîåäèíåíû âìåñòå òàê, ÷òî ãðóïïà -NR4L ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-7-÷ëåííîå

àçàöèêëè÷åñêîå êîëüöî, âîçìîæíî âêëþ÷àþùåå îäèí äîïîëíèòåëüíûé ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç NR16; ãäå óêàçàííîå êîëüöî âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåíî C1-6àëêèëîì
èëè NR60R61; ãäå óêàçàííûé àëêèë âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ÎÍ;

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü, Î èëè C1-6àëêèë;
G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, âûáðàííóþ èç:
1) ôåíèëà èëè ôåíîêñè,
2) 5- èëè 6-÷ëåííîãî ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî îò îäíîãî äî òðåõ

ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î, S è N,
3) Ñ3-6 íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî öèêëîàëêèëà èëè
4) Ñ4-7 íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà,

ñîäåðæàùåãî îäèí èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î, S(O)p è NR17, è,
âîçìîæíî, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùåãî êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó; èëè

G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé áèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, â êîòîðîé êàæäîå èç äâóõ
êîëåö íåçàâèñèìî âûáðàíî èç:

1) ôåíèëà,
2) 5- èëè 6-÷ëåííîãî ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîãî êîëüöà, ñîäåðæàùåãî îò îäíîãî äî òðåõ

ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î, S è N,
3) Ñ3-6 íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî öèêëîàëêèëà èëè
4) Ñ4-7 íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà,

ñîäåðæàùåãî îäèí èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç Î, S(O)p è NR17, è,
âîçìîæíî, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùåãî êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó;

è ýòè äâà êîëüöà ëèáî êîíäåíñèðîâàíû âìåñòå, ëèáî ñâ çàíû âìåñòå ïð ìîé ñâ çüþ,
ëèáî ðàçäåëåíû ëèíêåðíîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç Î, ãäå óêàçàííà  ìîíîöèêëè÷åñêà  èëè
áèöèêëè÷åñêà  êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî äîïîëíèòåëüíî çàìåùåíà çàìåñòèòåë ìè â
êîëè÷åñòâå îò îäíîãî äî òðåõ, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç CN, Ñ1-6àëêèëà, C1-6àëêîêñè,
ãàëîãåíà, CO2R20, S(O)sR

25 èëè SO2NR26R27; èëè, êîãäà L íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü, G2

ìîæåò òàêæå ïðåäñòàâë òü ñîáîé Í;
â êàæäîì ñëó÷àå ð è s íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé öåëîå ÷èñëî 0,1 èëè 2;
R25 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, C1-6àëêèë èëè Ñ3-6öèêëîàëêèë;
R16, R17, R20, R26, R27, R47, R50, R52, R53, R54, R55, R56, R57, R60, R61, R62, R63 è R64

íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé Í èëè Ñ1-6àëêèë;
è åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
2. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) ïî ï.1, ãäå Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé CR3.
3. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) ïî ï.1, ãäå R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl, ÑÍ3, CN èëè CF3.
4. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) ïî ï.1 èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü äë 

ïðèìåíåíè  â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâà, îáëàäàþùåãî èíãèáèðóþùèì äåéñòâèåì â
îòíîøåíèè ýëàñòàçû íåéòðîôèëîâ.

5. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îáëàäàþùà  èíãèáèðóþùèì äåéñòâèåì â îòíîøåíèè
ýëàñòàçû íåéòðîôèëîâ è ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I), êàê îíî îïðåäåëåíî â
ëþáîì èç ïï.1-3, èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü, âîçìîæíî â ñìåñè ñ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì.

6. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), êàê îíî îïðåäåëåíî â ëþáîì èç ïï.1-3, èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâà äë  ëå÷åíè  èëè
ïðîôèëàêòèêè çàáîëåâàíèé èëè ñîñòî íèé ÷åëîâåêà, ïðè êîòîðûõ áëàãîïðè òíî
èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè ýëàñòàçû íåéòðîôèëîâ.

7. Ïðèìåíåíèå ïî ï.6 â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâà äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè
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âîñïàëèòåëüíûõ çàáîëåâàíèé èëè ñîñòî íèé.
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