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(54) ЗАМЕЩЕННЫЕ ДИГИДРОБЕНЗОЦИКЛОАЛКИЛОКСИМЕТИЛ
ОКСАЗОЛОПИРИМИДИНОНЫ, ИХ ПОЛУЧЕНИЕ И ПРИМЕНЕНИЕ

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

(I),

где:
n представляет собой 1, 2 или 3;
R1 выбран из группы, включающей водород, метил, фторметил, этил, 2-фторэтил и

пропил;
R2 выбран из группы, включающей водород, метил, фторметил, этил, 2-фторэтил,

пропил, 1,1-дифторпропил, метоксиметил и 2-фторэтоксиметил;
R3 иR4 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей (C1-C4)алкил, фенил и бензил; или

Стр.: 1

R
U

2
0
1
2
1
1
4
6
0
2

A
R

U
2
0
1
2
1
1
4
6
0
2

A

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/ru?ty=29&docid=2012114602


R3 и R4, взятые вместе с атомом углерода, к которому они прикреплены, образуют
замещенное или незамещенное C3-C7 карбоциклическое кольцо; и

R5 иR6 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны
из группы, включающей водород, галоген, (C1-C4)алкил и (C1-C4)алкокси.

2. Соединение по п.1, которое имеет формулу II:

(II),

где:
R1 выбран из группы, включающей водород, метил и этил;
R2 выбран из группы, включающей водород, метил, этил, пропил и 1,1-дифторпропил;
R3 иR4 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей метил, этил и пропил; или
R3 и R4, взятые вместе с атомом углерода, к которому они прикреплены, образуют

кольцо циклопропила, циклобутила или циклопентила; и
R5 иR6 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей водород, фтор, бром, метил и этил.
3. Соединение по п.2, где:
R1 представляет собой водород или этил;
R2 представляет собой водород или метил;
R3 и R4 каждый представляет собой метил; и
R5 представляет собой водород или метил;
R6 представляет собой водород или метил.
4. Соединение по п.2, которое выбирают из группы, включающей:
(S)-2-(1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]пиримидин-7-

он;
(S)-2-(6-бром-1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]

пиримидин-7-он;
(S)-2-(6-хлор-1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]

пиримидин-7-он;
(S)-2-(6-фтор-1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]

пиримидин-7-он;
(S)-2-(1,1,6-триметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]пиримидин-

7-он;
(S)-2-(1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-6-этил-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]

пиримидин-7-он;
(S)-5-(1,1-дифтор-пропил)-2-(1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло

[3,2-a]пиримидин-7-он; и
(S)-2-(1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-5-метил-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]

пиримидин-7-он.
5. Соединение по п.2, которое выбирают из группы, включающей:
(S)-2-(6-фтор-1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]

пиримидин-7-он;
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(S)-2-(6-бром-1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]
пиримидин-7-он;

(S)-2-(1,1,6-триметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]пиримидин-
7-он; и

(S)-2-(6-хлор-1,1-диметил-индан-5-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]
пиримидин-7-он.

6. Соединение по п.1, которое имеет формулу III:

(III),

где:
R1 выбран из группы, включающей водород, метил и этил;
R2 выбран из группы, включающей водород, метил, этил, пропил и 1,1-дифторпропил;
R3 иR4 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей метил, этил и пропил; или
R3 и R4, взятые вместе с атомом углерода, к которому они прикреплены, образуют

кольцо циклопропила, циклобутила или циклопентила; и
R5 иR6 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей водород, фтор, хлор, бром, метил и этил.
7. Соединение по п.6, где:
R1 представляет собой водород или этил;
R2 представляет собой водород, метил или 1,1-дифторпропил;
R3 и R4 каждый представляет собой метил; и
R5 представляет собой водород, фтор, или метил;
R6 представляет собой водород или метил.
8. Соединение по п.6, которое выбирают из группы, включающей:
(S)-2-(5,5-диметил-5,6,7,8-тетрагидро-нафталин-2-илоксиметил)-2,3-дигидро-оксазоло

[3,2-a]пиримидин-7-он;
(S)-2-(5,5-диметил-5,6,7,8-тетрагидро-нафталин-2-илоксиметил)-6-этил-2,3-дигидро-

оксазоло[3,2-a]пиримидин-7-он;
(S)-2-(5,5,8,8-тетраметил-5,6,7,8-тетрагидро-нафталин-2-илоксиметил)-2,3-дигидро-

оксазоло[3,2-a]пиримидин-7-он; и
(S)-5-(1,1-дифтор-пропил)-2-(5,5-диметил-5,6,7,8-тетрагидро-нафталин-2-илоксиметил)

-2,3-дигидро-оксазоло[3,2-a]пиримидин-7-он.
9. Соединение формулы IV:

(IV),

где:
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R1 выбран из группы, включающей водород, метил и этил;
R2 выбран из группы, включающей водород, метил, этил, пропил и 1,1-дифторпропил;
R3 иR4 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей метил, этил и пропил; или
R3 и R4, взятые вместе с атомом углерода, к которому они прикреплены, образуют

кольцо циклопропила, циклобутила или циклопентила; и
R5 иR6 являются одинаковыми или различными и независимо друг от друга выбраны

из группы, включающей водород, фтор, хлор, бром, метил и этил.
10. Соединение по п.9, где:
R1 представляет собой водород;
R2 представляет собой водород;
R3 и R4 каждый представляет собой метил; и
R5 представляет собой водород, фтор или метил;
R6 представляет собой водород или метил.
11. Соединение по п.9, которое представляет собой:
(S)-2-(5,5-диметил-6,7,8,9-тетрагидро-5H-бензоциклогептен-2-илоксиметил)-2,3-

дигидро-оксазоло[3,2-a]пиримидин-7-он.
12. Фармацевтическая композиция, содержащая одно или несколько соединений по

пп.1-11 в комбинации с одним или несколькими фармацевтически приемлемыми
носителями, разбавителями или наполнителями.

13. Применение соединения по любому из пп.1-11 или его фармацевтически
приемлемой солидляполученияфармацевтическойкомпозиции, где соединение способно
к модулированию одной или нескольких функций метаботропных глутаматных
рецепторов для лечения неврологических или психиатрических расстройств.

14. Применение соединения по любому из пп.1-11 или его фармацевтически
приемлемой солидляполученияфармацевтическойкомпозиции, где соединение способно
к модулированию одной или нескольких функций метаботропных глутаматных
рецепторов для лечения тревоги, мигрени, шизофрении, когнитивных расстройств,
эпилепсии и боли.
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