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(54)КОНДЕНСИРОВАННЫЕБИЦИКЛИЧЕСКИЕСОЕДИНЕНИЯДЛЯЛЕЧЕНИЯЗАБОЛЕВАНИЯ

(57) Формула изобретения
1.Соединение, имеющее структуруФормулы (I), или егофармацевтически приемлемая

соль, сольват или пролекарство:

Формула (I);
где R1 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного

C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
C2-C6алкинила, необязательно замещенного C3-C8циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
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замещенного C2-C9гетероциклоалкила, необязательно замещенного гетероарила и
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R2 выбран из группы, состоящей из -CN, -C(=O)OR25, -C(=O)N(R25)R26,

и ; или R1 и R2 совместно с атомами углерода,

к которым они присоединены, образуют необязательно замещенное
C2-C9гетероциклоалкильное кольцо или необязательно замещенное гетероарильное
кольцо;

R3 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
C2-C6алкинила, необязательно замещенного C3-C10циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного гетероарила, необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,

необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил), -C(=O)R
20, -C(=O)OR20, -S(=

O)2R
20, -C(=O)N(R21)R22, -C(=O)N(R21)S(=O)2R

24, -C(=O)N(R23)N(R21)R22, -C(=O)N(R23

)N(R21)S(=O)2R
24, -N(R23)C(=O)R20, -N(R23)C(=O)N(R21)R22, -N(R23)C(=O)N(R21)S(=O)2R

24

, -N(R20)C(=O)N(R23)N(R21)R22, -N(R20)C(=O)N(R23)N(R21)S(=O)2R
24, -N(R23)C(=O)OR20,

-P(=O)OR20 и -P(=O)(OR19)OR20;
каждый R4 и R5 независимо выбран из группы, состоящей из водорода, галогена,

необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси,
необязательно замещенного C2-C6алкенила и необязательно замещенного

C2-C6алкинила; илиR
4 иR5 совместно с атомом углерода, к которому они присоединены,

образуют необязательно замещенное C3-C6циклоалкильное кольцо или необязательно
замещенное C2-C7гетероциклоалкильное кольцо;

R6 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного

C2-C6алкинила и -C(=O)N(R
27)R28;

R7 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси, необязательно замещенного
C2-C6алкенила и необязательно замещенного C2-C6алкинила;

R8 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C3-C8циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного гетероарила, необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила и
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R9 и R10 совместно с атомами углерода, к которым они присоединены, образуют
фенильное кольцо, замещенное (R11)n и R

15; или R9 и R10 совместно с атомами углерода,
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к которым они присоединены, образуют содержащее атом азота 6-членное
гетероарильное кольцо, замещенное (R11)n и R

15; или R9 и R10 совместно с атомами
углерода, к которым они присоединены, образуют 5-членное гетероарильное кольцо,
замещенное (R11)p, (R

12)q и R
15;

каждый R11 независимо выбран из группы, состоящей из галогена, -CN, амино,
алкиламино, C1-C6алкила, C1-C6галогеналкила, C1-C6алкокси, C1-C6галогеналкокси,

C3-C8циклоалкила, C2-C9гетероциклоалкила, арила, гетероарила, -C(=O)OR
12, -C(=O)

N(R13)R14;
каждый R12 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и C1-C6алкила;

каждый R13 и R14 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и
C1-C6алкила; или R

13 и R14 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо;

R15 представляет собой -OC(=J)OR16a, -N(R12)C(=J)OR16a, -OC(=J)N(H)R16a, -N(R12)C
(=J)N(H)R16a, -OC(=J)N(H)(C2-C6алкил)R

30, -N(R12)C(=J)O(C2-C6алкил)R
30, -N(R12)C(=J)

N(H)(C2-C6алкил)R
30, -OC(=J)O(C2-C6алкил)R

30, -C(=J)R31, -OC(=J)R31, -N(R12)C(=J)R31

, -O(C2-C6алкил)R
30, -N(R12)(C2-C6алкил)R

30, -OS(=O)vR
31, -N(R12)S(=O)vR

31, -OS(=

O)v(C2-C6алкил)R
30 или -N(R12)S(=O)v(C2-C6алкил)R

30;

R30 представляет собой R16a, R16b или R16c;
R31 представляет собой R16a или R16c;
J представляет собой O, S или N(R12);

R16a представляет собой , или

;

R16b представляет собой , , ,
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, , или ;

R16c представляет собой ;

R17a представляет собой C1-C6алкил;

R17b представляет собой C1-C6алкил, необязательно замещенный фенилом, -C(=O)
OH или -S(=O)2OH;

R18 представляет собой водород, -OH, -(C0-C6алкил)-C(=O)OH или C1-C6алкил;
n равен 0, 1 или 2;
p равен 0 или 1;
q равен 0 или 1;
v равен 1 или 2;
каждый R19, R20 и R23 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,

необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила,
необязательно замещенного C2-C6алкинила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)
-(гетероарил);

каждый R21 и R22 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила,
необязательно замещенного C2-C6алкинила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)

-(гетероарил); или R21 и R22 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо;

R24 выбран из группы, состоящей из необязательно замещенного C1-C6алкила,
необязательно замещенногоC2-C6алкенила, необязательно замещенногоC2-C6алкинила,
необязательно замещенного C3-C8 циклоалкила, необязательно замещенного арила
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного
C2-C9гетероциклоалкила, необязательно замещенного гетероарила и необязательно
замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил); и

каждый R25 и R26 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
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необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)
-(гетероарил);

каждый R27 и R28 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)

-(гетероарил); или R27 и R28 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо.

2. Соединение по п. 1, имеющее структуру Формулы (Ia), или его фармацевтически
приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (Ia).
3. Соединение по п. 1, имеющее структуру Формулы (Ib), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (Ib).
4. Соединение по п. 1, имеющее структуру Формулы (Ic), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:
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Формула (Ic).
5. Соединение по п. 1, имеющее структуру Формулы (Id) или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (Id).
6. Соединение по п. 1, имеющее структуру Формулы (Ie), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (Ie).
7. Соединение по п. 1, имеющее структуру Формулы (If), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (If);
Стр.: 6
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где:

-X-Y-Z- выбран из , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , и

.

8. Соединение, имеющее структуру Формулы (II), или его фармацевтически
приемлемая соль, сольват или пролекарство:
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Формула (II);
где:

-X-Y-Z- выбран из , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , и

;

R1 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
C2-C6алкинила, необязательно замещенного C3-C8циклоалкила, необязательно
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замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного C2-C9гетероциклоалкила, необязательно замещенного гетероарила и
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R2 выбран из группы, состоящей из -CN, -C(=O)OR25, -C(=O)N(R25)R26,

и ; или R1 и R2 совместно с атомами углерода,

к которым они присоединены, образуют необязательно замещенное
C2-C9гетероциклоалкильное кольцо или необязательно замещенное гетероарильное
кольцо;

R3 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
C2-C6алкинила, необязательно замещенного C3-C10циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного гетероарила, необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,

необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил), -C(=O)R
20, -C(=O)OR20, -S(=

O)2R
20, -C(=O)N(R21)R22, -C(=O)N(R21)S(=O)2R

24, -C(=O)N(R23)N(R21)R22, -C(=O)N(R23

)N(R21)S(=O)2R
24, -N(R23)C(=O)R20, -N(R23)C(=O)N(R21)R22, -N(R23)C(=O)N(R21)S(=O)2R

24

, -N(R20)C(=O)N(R23)N(R21)R22, -N(R20)C(=O)N(R23)N(R21)S(=O)2R
24, -N(R23)C(=O)OR20,

-P(=O)OR20 и -P(=O)(OR19)OR20;
каждый R4 и R5 независимо выбран из группы, состоящей из водорода, галогена,

необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси,
необязательно замещенного C2-C6алкенила и необязательно замещенного

C2-C6алкинила; илиR
4 иR5 совместно с атомом углерода, к которому они присоединены,

образуют необязательно замещенное C3-C6циклоалкильное кольцо или необязательно
замещенное C2-C7гетероциклоалкильное кольцо;

R6 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного

C2-C6алкинила и -C(=O)N(R
27)R28;

R7 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси, необязательно замещенного
C2-C6алкенила и необязательно замещенного C2-C6алкинила;

R11 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, -CN, амино, алкиламино,
C1-C6алкила, C1-C6галогеналкила, C1-C6алкокси, C1-C6галогеналкокси,

C3-C8циклоалкила, C2-C9гетероциклоалкила, арила, гетероарила, -C(=O)OR
12, -C(=O)

N(R13)R14;
каждый R12 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и C1-C6алкила;
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R13и R14 независимо выбраны из группы, состоящей из водорода и C1-C6алкила; или

R13 и R14 совместно с атомом азота, к которому они присоединены, образуют
необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо;

R15 представляет собой -OC(=J)OR16a, -N(R12)C(=J)OR16a, -OC(=J)N(H)R16a, -N(R12)C
(=J)N(H)R16a, -OC(=J)N(H)(C2-C6алкил)R

30, -N(R12)C(=J)O(C2-C6алкил)R
30, -N(R12)C(=J)

N(H)(C2-C6алкил)R
30, -OC(=J)O(C2-C6алкил)R

30, -C(=J)R31, -OC(=J)R31, -N(R12)C(=J)R31

, -O(C2-C6алкил)R
30, -N(R12)(C2-C6алкил)R

30, -OS(=O)vR
31, -N(R12)S(=O)vR

31, -OS(=

O)v(C2-C6алкил)R
30 или -N(R12)S(=O)v(C2-C6алкил)R

30;

R30 представляет собой R16a, R16b или R16c;
R31 представляет собой R16a или R16c;
J представляет собой O, S или N(R12);

R16a представляет собой , или

;

R16b представляет собой , , ,

, , или ;

R16c представляет собой ;

R17a представляет собой C1-C6алкил;

R17b представляет собой C1-C6алкил, необязательно замещенный фенилом, -C(=O)
OH или -S(=O)2OH;
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R18 представляет собой водород, -OH, -(C0-C6алкил)-C(=O)OH или C1-C6алкил;
v равен 1 или 2;
каждый R19, R20 и R23 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,

необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила,
необязательно замещенного C2-C6алкинила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)
-(гетероарил);

каждый R21 и R22 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила,
необязательно замещенного C2-C6алкинила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)

-(гетероарил); или R21 и R22 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо;

R24 выбран из группы, состоящей из необязательно замещенного C1-C6алкила,
необязательно замещенногоC2-C6алкенила, необязательно замещенногоC2-C6алкинила,
необязательно замещенного C3-C8 циклоалкила, необязательно замещенного арила
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного
C2-C9гетероциклоалкила, необязательно замещенного гетероарила и необязательно
замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил); и

каждый R25 и R26 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)
-(гетероарил);

каждый R27 и R28 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)

-(гетероарил); или R27 и R28 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо.

9. Соединение по п. 8, имеющее структуру Формулы (IIa), или его фармацевтически
приемлемая соль, сольват или пролекарство:
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Формула (IIa).
10. Соединение по п. 8, имеющее структуруФормулы (IIb), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIb).
11. Соединение по п. 8, имеющее структуруФормулы (IIc), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIc).
12. Соединение по любому из пп. 1-11 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где R15 представляет собой -OC(=J)N(H)(C2-C6алкил)R
30,

-N(R12)C(=J)O(C2-C6алкил)R
30, -N(R12)C(=J)N(H)(C2-C6алкил)R

30, -OC(=J)

O(C2-C6алкил)R
30, -O(C2-C6алкил)R

30 или -N(R12)(C2-C6алкил)R
30.

13. Соединение по любому из пп. 1-12 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где J представляет собой O.

14. Соединение по любому из пп. 1-13 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R3 представляет собой -C(O)N(R21)R22.

15. Соединение по п. 14 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R21 представляет собой водород и R22 представляет собой
необязательно замещенный арил.

16. Соединение по любому из пп. 1-13 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R3 представляет собой -C(O)R20.
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17. Соединение по любому из пп. 1-13 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R3 представляет собой -S(O)2R

20.
18. Соединение по п. 16 или 17 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват

или пролекарство, где R20 представляет собой необязательно замещенный арил.
19. Соединение, имеющее структуру Формулы (III) или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (III);
где R1 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного

C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
C2-C6алкинила, необязательно замещенного C3-C8циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного C2-C9гетероциклоалкила, необязательно замещенного гетероарила и
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R2 выбран из группы, состоящей из -CN, -C(=O)OR25, -C(=O)N(R25)R26,

и ; или R1 и R2 совместно с атомами углерода,

к которым они присоединены, образуют необязательно замещенное
C2-C9гетероциклоалкильное кольцо или необязательно замещенное гетероарильное
кольцо;

R3 представляет собой -C(=O)R20 или -S(=O)2R
20;

каждый R4 и R5 независимо выбран из группы, состоящей из водорода, галогена,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси,
необязательно замещенного C2-C6алкенила и необязательно замещенного

C2-C6алкинила; илиR
4 иR5 совместно с атомом углерода, к которому они присоединены,

образуют необязательно замещенное C3-C6циклоалкильное кольцо или необязательно
замещенное C2-C7гетероциклоалкильное кольцо;

R6 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного

C2-C6алкинила и -C(=O)N(R
27)R28;

R7 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
Стр.: 13
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C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси, необязательно замещенного
C2-C6алкенила и необязательно замещенного C2-C6алкинила;

R8 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C3-C8циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного гетероарила, необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила и
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R9 и R10 совместно с атомами углерода, к которым они присоединены, образуют
фенильное кольцо, замещенное (R11)n; или R

9 и R10 совместно с атомами углерода, к
которымониприсоединены, образуют содержащее атомазота 6-членное гетероарильное
кольцо, замещенное (R11)n; или R

9 и R10 совместно с атомами углерода, к которым они

присоединены, образуют 5-членное гетероарильное кольцо, замещенное (R39)p и (R
12)q;

каждый R11 независимо выбран из группы, состоящей из галогена, -CN, амино,
алкиламино, C1-C6алкила, C1-C6галогеналкил, C1-C6алкокси, C1-C6галогеналкокси,

C3-C8циклоалкила, C2-C9гетероциклоалкила, арила, гетероарила, -C(=O)OR
12, -C(=O)

N(R13)R14;
каждый R12 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и C1-C6алкила;

каждый R13 и R14 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и
C1-C6алкила; или R

13 и R14 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо;

каждый R39 независимо выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, -CN,
амино, алкиламино, C1-C6алкила, C1-C6галогеналкила, C1-C6алкокси,
C1-C6галогеналкокси, C3-C8циклоалкила, C2-C9гетероциклоалкила, арила, гетероарила,

-C(=O)OR12, -C(=O)N(R13)R14;
n равен 0, 1, 2 или 3;
p равен 0, 1 или 2;
q равен 0 или 1;
R20 выбран из группы, состоящей из -R34R35 или -R31;
R34 выбран из группы, состоящей из необязательно замещенного C1-C6алкила,

необязательно замещенного C3-C10циклоалкила, необязательно замещенного арила,
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного
гетероарила, необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила и необязательно
замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R35представляет собой -(C1-C6алкил)-R
30, -O(C2-C6алкил)-R

30 или -N(R12)(C2-C6алкил)

-R30;
R30 представляет собой R36a, R36b или R36c;
R31 представляет собой R36a или R36c;
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R36a представляет собой , или

;

R36b представляет собой , , ,

, , или ;

R36c представляет собой ;

R17a представляет собой C1-C6алкил;

R17b представляет собой C1-C6алкил, необязательно замещенный фенилом, -C(=O)
OH или -S(=O)2OH;

R18 представляет собой водород, -OH, -(C0-C6алкил)-C(=O)OH или C1-C6алкил;

каждый R25 и R26 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)
-(гетероарил); и

каждый R27 и R28 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)

-(гетероарил); или R27 и R28 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
Стр.: 15
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образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо.
20. Соединение по п. 19, имеющее структуруФормулы (IIIa), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIIa).
21. Соединение по п. 19, имеющее структуруФормулы (IIIb), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIIb).
22. Соединение по п. 19, имеющее структуруФормулы (IIIc), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIIc).
23. Соединение по п. 19, имеющее структуруФормулы (IIId), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:
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Формула (IIId).
24. Соединение по п. 19, имеющее структуруФормулы (IIIe), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIIe).
25. Соединение по любому из пп. 19-24 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где n равен 0.
26. Соединение по любому из пп. 19-24 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где n равен 1.
27. Соединение по п. 26 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или

пролекарство, где R11 представляет собой C1-C6алкил.
28. Соединение по п. 26 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или

пролекарство, где R11 представляет собой C1-C6галогеналкил.
29. Соединение по п. 19, имеющее структуруФормулы (IIIf), или его фармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IIIf);
где:
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-X-Y-Z- выбран из , , ,

, , , ,

, , , ,

, , , ,

, и .

30. Соединение по любому из пп. 19-29 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R8 представляет собой водород.

31. Соединение, имеющее структуру Формулы (IV), или его фармацевтически
приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IV);
где:

-X-Y-Z- выбран из , , ,
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, , , ,

, , , ,

, , , ,

, и .

R1 выбран из группы, состоящей из водорода, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
C2-C6алкинила, необязательно замещенного C3-C8циклоалкила, необязательно
замещенного арила, необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно
замещенного C2-C9гетероциклоалкила, необязательно замещенного гетероарила и
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R2 выбран из группы, состоящей из -CN, -C(=O)OR25, -C(=O)N(R25)R26,

и ; или R1 и R2 совместно с атомами углерода,

к которым они присоединены, образуют необязательно замещенное
C2-C9гетероциклоалкильное кольцо или необязательно замещенное гетероарильное
кольцо;

R3 представляет собой -C(=O)R20 или -S(=O)2R
20;

каждый R4 и R5 независимо выбран из группы, состоящей из водорода, галогена,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси,
необязательно замещенного C2-C6алкенила и необязательно замещенного

C2-C6алкинила; илиR
4 иR5 совместно с атомом углерода, к которому они присоединены,

образуют необязательно замещенное C3-C6циклоалкильное кольцо или необязательно
замещенное C2-C7гетероциклоалкильное кольцо;

R6 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C2-C6алкенила, необязательно замещенного
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C2-C6алкинила и -C(=O)N(R
27)R28;

R7 выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C1-C6алкокси, необязательно замещенного
C2-C6алкенила и необязательно замещенного C2-C6алкинила;

каждый R12 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и C1-C6алкила;

каждый R13 и R14 независимо выбран из группы, состоящей из водорода и
C1-C6алкила; или R

13 и R14 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо;

каждый R39 независимо выбран из группы, состоящей из водорода, галогена, -CN,
амино, алкиламино, C1-C6алкила, C1-C6галогеналкила, C1-C6алкокси,
C1-C6галогеналкокси, C3-C8циклоалкила, C2-C9гетероциклоалкила, арила, гетероарила,

-C(=O)OR12 и -C(=O)N(R13)R14;
R20 выбран из группы, состоящей из -R34R35 или -R31;
R34 выбран из группы, состоящей из необязательно замещенного C1-C6алкила,

необязательно замещенного C3-C10циклоалкила, необязательно замещенного арила,
необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного
гетероарила, необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила и необязательно
замещенного -(C1-C2алкилен)-(гетероарил);

R35представляет собой -(C1-C6алкил)-R
30, -O(C2-C6алкил)-R

30 или -N(R12)(C2-C6алкил)

-R30;
R30 представляет собой R36a, R36b или R36c;
R31 представляет собой R36a или R36c;

R36a представляет собой , или

;

R36b представляет собой , , ,
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, , или ;

R36c представляет собой ;

R17a представляет собой C1-C6алкил;

R17b представляет собой C1-C6алкил, необязательно замещенный фенилом, -C(=O)
OH или -S(=O)2OH;

R18 представляет собой водород, -OH, -(C0-C6алкил)-C(=O)OH или C1-C6алкил;

каждый R25 и R26 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)
-(гетероарил); и

каждый R27 и R28 независимо выбран из группы, состоящей из водорода,
необязательно замещенного C1-C6алкила, необязательно замещенного
C3-C8циклоалкила, необязательно замещенного арила, необязательно замещенного
-(C1-C2алкилен)-(арил), необязательно замещенного C2-C9гетероциклоалкила,
необязательно замещенного гетероарила и необязательно замещенного -(C1-C2алкилен)

-(гетероарил); или R27 и R28 совместно с атомом азота, к которому они присоединены,
образуют необязательно замещенное C2-C9гетероциклоалкильное кольцо.

32. Соединение по п. 31, имеющее структуруФормулы (IVa), или егофармацевтически
приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IVa).
33. Соединение по п. 31, имеющее структуруФормулы (IVb), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:
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Формула (IVb).
34. Соединение по п. 31, имеющее структуруФормулы (IVc), или егофармацевтически

приемлемая соль, сольват или пролекарство:

Формула (IVc).
35. Соединение по любому из пп. 19-34 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где R3 представляет собой -C(=O)R20.
36. Соединение по любому из пп. 19-35 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где R20 представляет собой -R34R35.
37. Соединение по п. 36 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или

пролекарство, где R34 выбран из группы, состоящей из необязательно замещенного
C1-C6алкила, необязательно замещенного C3-C10циклоалкила и необязательно
замещенного арила.

38. Соединение по п. 37 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R34 представляет собой необязательно замещенный арил и R35

представляет собой -O(C2-C6алкил)-R
30.

39. Соединение по п. 38 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R30 представляет собой R36b или R36c.

40. Соединение по любому из пп. 19-35 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R20 представляет собой -R31.

41. Соединение по п. 40 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R31 представляет собой R36a.

42. Соединение по п. 40 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R31 представляет собой R36c.

43. Соединение по любому из п.п. 19-42 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R39 выбран из группы, состоящей из водорода,
C1-C6алкила и C1-C6галогеналкила.

44. Соединение по любому из пп. 1-18 и 31-34 или его фармацевтически приемлемая
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соль, сольват или пролекарство, где R12 представляет собой водород.
45. Соединение по любому из пп. 1-44 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где R6 и R7 представляют собой водород.
46. Соединение по любому из пп. 1-45 или его фармацевтически приемлемая соль,

сольват или пролекарство, где каждый R4 и R5 независимо представляет собой
необязательно замещенный C1-C6алкил.

47. Соединение по любому из пп. 1-45 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R4 и R5 представляют собой метил.

48. Соединение по любому из пп. 1-47 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R2 представляет собой -C(O)OR25.

49. Соединение по п. 48 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R25 представляет собой необязательно замещенный C1-C6алкил.

50. Соединение по п. 49 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R25 представляет собой метил.

51. Соединение по п. 49 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R25 представляет собой этил.

52. Соединение по п. 49 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R25 представляет собой изопропил.

53. Соединение по любому из пп. 1-47 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R2 представляет собой -C(O)N(R25)R26.

54. Соединение по любому из пп. 1-53 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R1 представляет собой водород.

55. Соединение по любому из пп. 1-53 или его фармацевтически приемлемая соль,
сольват или пролекарство, где R1 представляет собой необязательно замещенный
C1-C6алкил.

56. Соединение по п. 55 или его фармацевтически приемлемая соль, сольват или
пролекарство, где R1 представляет собой метил.

57. Фармацевтическая композиция, содержащая фармацевтически приемлемый
разбавитель, вспомогательное вещество или связующее вещество и соединение по
любому из пп. 1-56; или его фармацевтически приемлемую соль или сольват.

58. Способ лечения заболевания, нарушения или состояния у млекопитающего, при
котором будет достигнут положительный результат за счет модуляции фарнезоидного
X-рецептора (FXR), причем указанный способ включает введение указанному
млекопитающему соединения или его фармацевтически приемлемой соли или сольвата
согласно любому из пп. 1-56.

59. Способ по п. 58, в котором указанное заболевание, нарушение или состояние у
млекопитающего выбрано из неалкогольного стеатогепатита (НАСГ), гиперлипидемии,
гиперхолестеринемии, гипертриглицеридемии, дислипидемии, липодистрофии,
атеросклероза, атеросклеротической болезни, эпизодов атеросклеротической болезни,
атеросклероза сердечно-сосудистой системы, синдрома X, сахарного диабета, диабета
II типа, нечувствительности к инсулину, гипергликемии, холестаза и ожирения.

60. Способ по п. 59, в котором указанное заболевание, нарушение или состояние
представляет собой неалкогольный стеатогепатит (НАСГ).

61. Способ модуляции активности FXR, включающий приведение FXR или его части
в контакт с соединением или его фармацевтически приемлемой солью или сольватом
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согласно любому их пп. 1-56.
62. Соединение, имеющее структуру:

63. Способ лечения неалкогольного стеатогепатита (НАСГ) у млекопитающего, при
котором будет достигнут положительный результат за счет модуляции фарнезоидного
X-рецептора (FXR), причем указанный способ включает введение указанному
млекопитающему соединения или его фармацевтически приемлемой соли, или его
сольвата, следующей структуры:

.
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