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

где X выбран из О и S;
R2 представляет собой Het, необязательно замещенный 1-5 заместителями R20,
где R20 в каждом случае независимо выбран из:
а) галогена, циано или нитро;
б) R7, -C(=O)-R7, -C(=O)-O-R7, -O-R7, -S-R7, -SO-R7, -SO2-R7, -(С1 ‐ 6)алкилен-R7,
-(C1 ‐ 6)алкилен-С(=O)-R7, -(C1 ‐ 6)алкилен-С(=O)-O-R7, -(С1 ‐ 6)алкилен-О-R7, -

(C1 ‐ 6)алкилен-S-R7, -(С1 ‐ 6)алкилен-SO-R7 или -(C1 ‐ 6)алкилен-SO2-R7;

где R7 в каждом случае независимо выбран из Н, (C1 ‐ 6)алкила, (C2 ‐ 6)алкенила,
(C2 ‐ 6)алкинила, (C1 ‐ 6)галогеналкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, арила и Het;

где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен 1 или 2 заместителями, каждый независимо
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выбран из -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила, циано, СООН, -NH2, -NH(C1 ‐ 4)алкила,
-NH(C3 ‐ 7)циклоалкила, -N((C1 ‐ 4)алкил)(C3 ‐ 7)циклоалкила и -N((C1 ‐ 4)алкил)2; и
где каждый арил и Het необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый

независимо выбран из:
i) галогена, циано, оксо, тиоксо, имино, -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила,
-O-(C1 ‐ 6)галогеналкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, (C1 ‐ 6)галогеналкила,
-С(=O)-(С1 ‐ 6)алкила, -SO2(C1 ‐ 6)алкила, -C(=O)-NH2, -С(=O)-NH(C1 ‐ 4)алкила,
-С(=O)-N((C1 ‐ 4)алкил)2, -С(=O)-NH(C3 ‐ 7)циклоалкила,
-С(=O)-N((C1 ‐ 4)алкил)(C3 ‐ 7)циклоалкила, -NH2, -NH(C1 ‐ 4)алкила,
-N((C1 ‐ 4)алкил)2, -NH(C3 ‐ 7)циклоалкила, -N((C1 ‐ 4)алкил)(C3 ‐ 7)циклоалкила или -NH-

С(=O)(C1 ‐ 4)алкила;
ii) (C1 ‐ 6)алкила, необязательно замещенного -ОН, -O-(C1 ‐ 6)галогеналкила или -O-

(C1 ‐ 6)алкила; и
iii) арила или Het, где каждый арил и Het необязательно замещен галогеном или

(C1 ‐ 6)алкилом; и
в) -N(R8)R9, -C(=O)-N(R8)R9, -O-C(=O)-N(R8)R9, -SO2-N(R8)R9,
-(C1 ‐ 6)алкилен-N(R8)R9, -(C1 ‐ 6)алкилен-C(=O)-N(R8)R9, -(C1 ‐ 6)алкилен-O-C(=O)-

N(R8)R9 или -(C1 ‐ 6)алкилен-SO2-N(R8)R9, где
R8 в каждом случае независимо выбран из Н, (C1 ‐ 6)алкила и (С3 ‐ 7)циклоалкила и
R9 в каждом случае независимо выбран из R7, -(C1 ‐ 6)алкилен-R7, -SO2-R7, -C(=O)-

R7, -C(=O)OR7 и -C(=O)(R8)R7, где R7 и R8 являются такими, как определено выше;
R3 выбран из Н, галогена, (С1 ‐ 4)алкила, -O-(C1 ‐ 4)алкила, -S-(C1 ‐ 4)алкила,
-NH2, -NH(C1 ‐ 4)алкила, -NH(C3 ‐ 7)циклоалкила, -N((С1 ‐ 4)алкил)(C3 ‐ 7)циклоалкила и
-N((C1 ‐ 4)алкил)2;
R5 представляет собой Н, (C1 ‐ 6)алкил, (C3 ‐ 7)циклоалкил или Het; причем (C1 ‐ 6)алкил

и Het каждый необязательно замещен 1-4 заместителями, каждый независимо выбран
из (C1 ‐ 6)алкила, Het, -ОН, -СООН, -С(=O)-(C1 ‐ 6)алкила, -С(=O)-O-(C1 ‐ 6)алкила,

-SO2(C1 ‐ 6)алкила и -C(=O)-N(R51)R52;
где R51 представляет собой Н, (C1 ‐ 6)алкил или (С3 ‐ 7)циклоалкил и
R52 представляет собой Н, (C1 ‐ 6)алкил, (C3 ‐ 7)циклоалкил, арил, Het, арил-

(C1 ‐ 3)алкил- или Het-(C1 ‐ 3)алкил-;
где каждый из (C1 ‐ 6)алкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, арила, Het, арил-(C1 ‐ 3)алкил- и Het-

(C1 ‐ 3)алкил- необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый независимо выбран
из (C1 ‐ 6)алкила, (C1 ‐ 6)галогеналкила, галогена, оксо, -ОН, -O(C1 ‐ 6)алкила,

-NH2, -NH(C1 ‐ 6)алкила, -N((C1 ‐ 6)алкил)2, -NH(C3 ‐ 7)циклоалкила,
-N((C1 ‐ 4)алкил)(C3 ‐ 7)циклоалкила, -С(=O)(С1 ‐ 6)алкила и -NHC(=O)-(C1 ‐ 6)алкила;
где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен ОН;
или R51 и R52, вместе с атомом N, к которому они присоединены, связаны с

образованием 4-7-членного гетероцикла, необязательно также содержащего 1-3
гетероатома, каждый независимо выбран из N, О и S, где каждый гетероатом S,
независимо и где возможно, может существовать в окислено состоянии так, что он
далее связан с одним или двумя атомами кислорода с образованием групп SO или SO2;

где гетероцикл необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый независимо
выбран из (C1 ‐ 6)алкила, (C1 ‐ 6)галогеналкила, галоген, оксо, -ОН, -O(C1 ‐ 6)алкила,

-NH2, -NH(C1 ‐ 6)алкила, -N((C1 ‐ 6)алкил)2, -NH(C3 ‐ 7)циклоалкила,
-N((C1 ‐ 4)алкил)(C3 ‐ 7)циклоалкила, -С(=O)(С1 ‐ 6)алкила и -NHC(=O)-(C1 ‐ 6)алкила;
где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен ОН;
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R6 представляет собой (C3 ‐ 7)циклоалкил или арил;
причем (C3 ‐ 7)циклоалкил и арил каждый необязательно замещен 1-5 заместителями,

каждый независимо выбран из галогена, (C1 ‐ 6)алкила, (C1 ‐ 6)галогеналкила,
(C3 ‐ 7)циклоалкила, -ОН, -SH, -O-(C1 ‐ 4)алкила и -S-(C1 ‐ 4)алкила; и

Het представляет собой 4-7-членный насыщенный, ненасыщенный или
ароматический гетероцикл, содержащий от 1 до 4 гетероатомов, каждый независимо
выбран из О, N и S, или 7-14-членный насыщенный, ненасыщенный или ароматический
гетерополицикл, содержащий, если возможно, 1-5 гетероатомов, каждый независимо
выбран из О, N и S; где каждый гетероатом N, независимо и где возможно, может
существовать в окисленном состоянии так, что он далее связан с атомом кислорода с
образованием N-оксидной группы, и где каждый гетероатом S, независимо и где
возможно, может существовать в окисленном состоянии так, что он далее связан с
одним или двумя атомами кислорода с образованием групп SO или SO2;

при условии, что когда R2 выбран из
и

Х представляет собой О; R3 представляет собой Н и R5 представляет собой Н;
тогда R6 не представляет собой или

или его соль или сложный эфир.
2. Соединение по п.1, где Х представляет собой О.
3. Соединение по п.1, где Х представляет собой S.
4. Соединение по п.1, где R2 представляет собой Het, где Het представляет собой 5-

или 6-членный гетероцикл, содержащий от 1 до 3 гетероатомов, каждый независимо
выбран из О, N и S, или 9- или 10-членный бициклический гетерополицикл,
содержащий от 1 до 3 гетероатомов, каждый независимо выбран из О, N и S; где Het
необязательно замещен 1-5 заместителями R20, где R20 является таким, как определено
в п.1.

5. Соединение по п.4, где R2 представляет собой Het, выбранный из следующих
формул:

и

где Het необязательно замещен 1-3 заместителями R20, где R20 является таким, как
определено в п.1.

6. Соединение по п.5, где R2 представляет собой Het формулы

где Het необязательно замещен 1-3 заместителями R20;
где R20 выбран из:
а) галогена или циано;
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б) R7, -(C1 ‐ 6)алкилен-R7, -C(=O)-R7, -(С1 ‐ 6)алкилен-О-R7, -SO2-R7, -(C1 ‐ 6)алкилен-S-
R7 или -(C1 ‐ 6)алкилен-SO2-R7;

где R7 в каждом случае независимо выбран из Н, (C1 ‐ 6)алкила, (C2 ‐ 6)алкенила,
(C1 ‐ 6)галогеналкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, арила и Het, где Het представляет собой 5-
или 6-членный гетероцикл, содержащий 1-4 гетероатома, каждый независимо выбран
из N, О и S, или Het представляет собой 9- или 10-членный гетерополицикл,
содержащий 1-4 гетероатома, каждый независимо выбран из N, О и S; где каждый
гетероатом N, независимо и где возможно, может существовать в окисленном
состоянии так, что он далее связан с атомом кислорода с образованием N-оксидной
группы, и где каждый гетероатом S, независимо и где возможно, может существовать
в окисленном состоянии так, что он далее связан с одним или двумя атомами
кислорода с образованием групп SO или SO2; и

где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен 1 или 2 заместителями, каждый независимо
выбран из -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила и СООН; и

где каждый арил и Het необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый
независимо выбран из галогена, циано, оксо, имино, -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила, -NH2,

-NH(C1 ‐ 4)алкила, -N((C1 ‐ 4)алкил)2, -NH-C(=O)(C1 ‐ 4)алкила, (C1 ‐ 6)алкила и Het,
где Het представляет собой 5- или 6-членный гетероцикл, содержащий 1-4 гетероатома,
каждый независимо выбран из N, О и S; и

в) -(С1 ‐ 6)алкилен-N(R8)R9 или -(C1 ‐ 6)алкилен-С(=O)-N(R8)R9, где
R8 в каждом случае независимо выбран из Н и (С1 ‐ 6)алкила и
R9 в каждом случае независимо выбран из R7, -SO2-R7, -C(=O)-R7, -C(=O)OR7 и -C(=

O)N(R8)R7, где R7 и R8 являются такими, как определено выше.
7. Соединение по п.1, где R2 представляет собой группу формулы

где R23 представляет собой R20 и
R20 является таким, как определено в п.1.
8. Соединение по п.6, где R2 представляет собой группу формулы

где R23 представляет собой R20; и
R20 выбран из:
а) галогена или циано;
б) R7, -CH2-R7, -C(=O)-R7, -CH2-O-R7, -SO2-R7, -CH2-S-R7 или -CH2-SO2-R7;
где R7 в каждом случае независимо выбран из Н, (C1 ‐ 6)алкила, (C2 ‐ 6)алкенила,

(C1 ‐ 6)галогеналкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, фенила и Het; где Het выбран из:
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и и

где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен 1 или 2 заместителями, каждый независимо
выбран из -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила и СООН; и

где каждый из фенила и Het необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый
независимо выбран из галогена, циано, оксо, имино, -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила, -NH2,

-NH(C1 ‐ 4)алкила, -N((C1 ‐ 4)алкил)2, -NH-С(=O)(C1 ‐ 4)алкила, (C1 ‐ 6)алкила и

и
в) -CH2-N(R8)R9 или -CH2-C(=O)-N(R8)R9, где
R8 в каждом случае независимо выбран из Н и (C1 ‐ 6)алкила и
R9 в каждом случае независимо выбран из R7, -SO2-R7, -C(=O)-R7, -C(=O)OR7 и -C(=

O)N(R8)R7, где R7 и R8 являются такими, как определено выше.
9. Соединение по п.6, где R2 представляет собой группу формулы

где R23 представляет собой R20 и
R20 выбран из:
б) -CH2-R7, -CH2CH2-R7, -CH2-O-R7, -CH2-S-R7 или -CH2-SO2-R7;
где R7 представляет собой Het; где Het выбран из:
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и и

где Het необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый независимо выбран из
галогена, циано, оксо, имино, -ОН, -O-(C1 ‐ 6)алкила, -NH2, -NH(C1 ‐ 4)алкила, -
N((C1 ‐ 4)алкил)2, -NH-С(=O)(C1 ‐ 4)алкила, (C1 ‐ 6)алкила и

и

в) -CH2-N(R8)R9, где
R8 в каждом случае независимо выбран из Н и (C1 ‐ 6)алкила и
R9 представляет собой R7, где R7 является таким, как определено выше.
10. Соединение по одному или нескольким пп.1-9, где R3 выбран из Н и галогена.
11. Соединение по п.10, где R3 представляет собой Н.
12. Соединение по одному или нескольким пп.1-9, где R5 представляет собой

(C1 ‐ 6)алкил.

13. Соединение по п.12, где R5 представляет собой 1-метилэтил.
14. Соединение по одному или нескольким пп.1-9, где R5 представляет собой

(С1 ‐ 4)алкил, замещенный Het, -COOH или -C(=O)-N(R51)R52, где Het представляет
собой 5- или 6-членный гетероцикл, содержащий от 1 до 4 гетероатомов N, или Het
представляет собой 9- или 10-членный бициклический гетерополицикл, содержащий
от 1 до 4 гетероатомов N;

и где R51 представляет собой Н или (C1 ‐ 6)алкил и R52 выбран из Н, (С1 ‐ 6)алкила,
(C3 ‐ 7)циклоалкила, Het и Het-(С1 ‐ 3)алкил-;

где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен 1 или 2 заместителями, каждый независимо
выбран из -O(C1 ‐ 6)алкила и -N((C1 ‐ 6)алкил)2;

и где Het и часть Het в Het-(C1 ‐ 3)алкил- каждый независимо представляет собой 5-
или 6-членный гетероцикл, содержащий 1-3 гетероатома, каждый независимо выбран
из N, О и S, где Het и Het-(C1 ‐ 3)алкил- каждый необязательно замещен 1-3
заместителями, каждый независимо выбран из галогена, оксо, -ОН, (C1 ‐ 6)алкила,
(C1 ‐ 6)галогеналкила, -(С=O)(C1 ‐ 6)алкила, -N((C1 ‐ 6)алкил)2 и -NH(С=O)(C1 ‐ 6)алкила,

где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен ОН;
или R51 и R52 вместе с атомом N, к которому они присоединены, связаны с

образованием 4-7-членного гетероцикла, необязательно также содержащего 1-3
гетероатома, каждый независимо выбран из N, О и S, где каждый гетероатом S,
независимо и где возможно, может существовать в окисленном состоянии так, что он
далее связан с одним или двумя атомами кислорода с образованием групп SO или SO2;

где гетероцикл необязательно замещен 1-3 заместителями, каждый независимо
выбран из галогена, оксо, -ОН, (C1 ‐ 6)алкила, (С1 ‐ 6)галогеналкила, -(С=
O)(C1 ‐ 6)алкила, -N((C1 ‐ 6)алкил)2 и -NH(С=O)(C1 ‐ 6)алкила,
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где (C1 ‐ 6)алкил необязательно замещен ОН.
15. Соединение по одному или нескольким пп.1-9, где R6 представляет собой

(C3 ‐ 7)циклоалкил, необязательно замещенный 1-5 заместителями, каждый независимо
выбран из галогена, (C1 ‐ 6)алкила, (C1 ‐ 6)галогеналкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, -
ОН, -SH, -O-(C1 ‐ 4)алкила и -S-(C1 ‐ 4)алкила.

16. Соединение по п.15, где R6 представляет собой

17. Соединение по одному или нескольким пп.1-9, где R6 представляет собой арил,
необязательно замещенный 1-5 заместителями, каждый независимо выбран из
галогена, (C1 ‐ 6)алкила, (C1 ‐ 6)галогеналкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила, -ОН, -SH, -O-
(C1 ‐ 4)алкила и -S-(С1 ‐ 4)алкила;

при условии, что когда R2 выбран из:
и

Х представляет собой О; R3 представляет собой Н и R5 представляет собой Н;
тогда R6 не представляет собой или

18. Соединение по п.17, где R6 представляет собой фенил, необязательно
замещенный 1-3 заместителями, каждый независимо выбран из галогена,
(C1 ‐ 4)алкила, (C3 ‐ 7)циклоалкила и -S-(C1 ‐ 4)алкила;

при условии, что когда R2 выбран из:
и

Х представляет собой О; R3 представляет собой Н и R5 представляет собой Н;
тогда R6 не представляет собой или

19. Соединение по одному или нескольким пп.1-9, или его фармацевтически
приемлемая соль, или сложный эфир в качестве лекарственного средства.

20. Фармацевтическая композиция, содержащая терапевтически эффективное
количество соединения по одному или нескольким пп.1-18, или его фармацевтически
приемлемой соли, или сложного эфира и один или несколько фармацевтически
приемлемых носителей.
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21. Фармацевтическая композиция по п.20, дополнительно содержащая по крайней
мере один другой противовирусный агент.

22. Применение композиции по п.20 или 21 для лечения вирусной инфекции гепатита
С у млекопитающего, имеющего инфекцию или подверженного инфекции.

23. Способ лечения вирусной инфекции гепатита С у млекопитающего, имеющего
инфекцию или подверженного инфекции, который включает введение
млекопитающему терапевтически эффективного количества соединения по одному
или нескольким пп.1-18, или его фармацевтически приемлемой соли, или сложного
эфира, или их композиции.

24. Способ лечения вирусной инфекции гепатита С у млекопитающего, имеющего
инфекцию или подверженного инфекции, который включает введение
млекопитающему терапевтически эффективного количества комбинации соединения
по одному или нескольким пп.1-18, или его фармацевтически приемлемой соли, или
сложного эфира и по крайней мере одного другого противовирусного агента, или их
композиции.

25. Применение соединения по одному или нескольким пп.1-18, или его
фармацевтически приемлемой соли, или сложного эфира для лечения вирусной
инфекции гепатита С у млекопитающего, имеющего инфекцию или подверженного
инфекции.

26. Применение соединения по одному или нескольким пп.1-18, или его
фармацевтически приемлемой соли, или сложного эфира для изготовления
лекарственного средства для лечения вирусной инфекции гепатита С у
млекопитающего, имеющего инфекцию или подверженного инфекции.

27. Промышленное изделие, содержащее композицию, эффективную для лечения
вирусной инфекции гепатита С; и упаковочный материал, содержащий пометку, в
которой указано, что композиция может использоваться для лечения инфекции вируса
гепатита С; где композиция включает соединение по одному или нескольким пп.1-18,
или его фармацевтически приемлемую соли, или сложный эфир.

28. Способ ингибирования репликации вируса гепатита С, включающий обработку
вируса эффективным количеством соединения по одному или нескольким пп.1-18, или
его соли, или сложного эфира, в условиях ингибирования репликации вируса гепатита
С.

29. Применение соединения по одному или нескольким пп.1-18, или его соли, или
сложного эфира для ингибирования репликации вируса гепатита С.
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