
ÐÎÑÑÈÉÑÊÀß ÔÅÄÅÐÀÖÈß

ÔÅÄÅÐÀËÜÍÀß ÑËÓÆÁÀ
ÏÎ ÈÍÒÅËËÅÊÒÓÀËÜÍÎÉ ÑÎÁÑÒÂÅÍÍÎÑÒÈ,

ÏÀÒÅÍÒÀÌ È ÒÎÂÀÐÍÛÌ ÇÍÀÊÀÌ

(19) RU (11) 2005 119 151(13) A
(51) ÌÏÊ

C07D 237/24   (2006.01)

(12) ÇÀßÂÊÀ ÍÀ ÈÇÎÁÐÅÒÅÍÈÅ

(21), (22) Çà âêà: 2005119151/04, 19.11.2003

(30) Ïðèîðèòåò: 19.11.2002 FR 0214443

(43) Äàòà ïóáëèêàöèè çà âêè: 20.01.2006 Áþë. ¹ 02

(85) Äàòà ïåðåâîäà çà âêè PCT íà íàöèîíàëüíóþ
ôàçó: 20.06.2005

(86) Çà âêà PCT:
EP 03/12950 (19.11.2003)

(87) Ïóáëèêàöè  PCT:
WO 2004/046117 (03.06.2004)

Àäðåñ äë  ïåðåïèñêè:
129010, Ìîñêâà, óë. Á.Ñïàññêà , 25, ñòð.3,
ÎÎÎ "Þðèäè÷åñêà  ôèðìà Ãîðîäèññêèé è
Ïàðòíåðû", ïàò.ïîâ. Ã.Á. Åãîðîâîé

(71) Çà âèòåëü(è):
ÀÂÅÍÒÈÑ ÔÀÐÌÀ ÄÎÉ×ËÀÍÄ ÃÌÁÕ (DE)

(72) Àâòîð(û):
ÕÅËÜÄÅÐ Ñâåí (DE),
ÍÀÓÌÀÍÍ Òîðñòåí (DE),
ØÅÍÀÔÈÍÃÅÐ Êàðë (DE),
ÓÈËË Äýâèä Óèëëü ì (DE),
ÌÀÒÒÅÐ Õàíñ (DE),
ÌÞËËÅÐ Ãþíòåð (DE),
ËÅ ÑÞÈÑÑ Äîìèíèê (FR),
ÁÎÄÓÝÍ Áåðíàð (FR),
ÐÓÍÅÉ Òîìàñ (FR),
ÀËËÅ Ôðàíê (FR),
ÒÈÐÀÁÎØÈ Æèëëü (FR)

(74) Ïàòåíòíûé ïîâåðåííûé:
Åãîðîâà Ãàëèíà Áîðèñîâíà

(54) ÏÐÎÈÇÂÎÄÍÛÅ ÏÈÐÈÄÀÇÈÍÎÍÀ Â ÊÀ×ÅÑÒÂÅ GSK-3ÁÅÒÀ-ÈÍÃÈÁÈÒÎÐÎÂ

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

(I)

â êîòîðîé A ïðåäñòàâë åò ñîáîé A1 èëè A2

R ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, àðèë, àðèë(C1-C10-àëêèë)-, ãåòåðîàðèë,
ãåòåðîàðèë(C 1-C10-àëêèë)-, ãåòåðîöèêëèë, ãåòåðîöèêëèë(C1-C10-àëêèë)-, C3-C10-öèêëîàëêèë,
ïîëèöèêëîàëêèë, C2-C10-àëêåíèë èëè C2-C10-àëêèíèë,

ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, -CN, C1-C10-àëêèëà, -NO2, -OR1, -C(O)OR1, -O-
C(O)R1, -NR1R2, -NHC(O)R1, -C(O)NR1R2, -SR1, -S(O)R1, -SO2R1, -NHSO2R1, -SO2

NR1R2, -C(S)NR1R2, -NHC(S)R1, -O-SO2R1, -SO2-O-R1, îêñîãðóïïû, -C(O)R1, -C(NH)NH2,
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ãåòåðîöèêëèëà, C3-C10-öèêëîàëêèëà, àðèë(C1-C6-àëêèë)-, àðèëà, ãåòåðîàðèëà,
òðèôòîðìåòèëà, òðèôòîðìåòèëñóëüôàíèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû,

è àðèë, ãåòåðîöèêëèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C6-àëêèëîì, C1-C6-àëêîêñèãðóïïîé, ãàëîãåíîì, òðèôòîðìåòèëîì,
òðèôòîðìåòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé àðèë èëè
ãåòåðîàðèë,

ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, -CN, -NO2, C1-C10-àëêèëà, -OR1, -C(O)OR1, -O-
C(O)R1, -NR1R2, -NHC(O)R1, -C(O)NR1R2, -NHC(S)R1, -C(S)NR1R2, -SR1, -S(O)R1, -SO2

R1, -NHSO2R1, -SO2NR1R2, -O-SO2R1, -SO2-O-R1, àðèëà, ãåòåðîàðèëà, àðèë(C1-C6-àëêèë)-
, ôîðìèëà, òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû,

è àðèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C6-àëêèëîì, C1-C6-àëêîêñèãðóïïîé, ãàëîãåíîì, òðèôòîðìåòèëîì,
òðèôòîðìåòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

R1 è R2 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, íåçàìåùåííûé èëè, ïî
êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, C3-C10-öèêëîàëêèë, àðèë,
àðèë(C 1-C10-àëêèë)-, C2-C10-àëêåíèë, C2-C10-àëêèíèë, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîöèêëèë(C 1-C10-àëêèë)- èëè ãåòåðîàðèë, ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç
ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëà, C1-C6-àëêîêñèãðóïïû, -CN, -NO2, -NH2, (C1-C6-àëêèë)àìèíî-,
äè(C 1-C6-àëêèë)àìèíî-, -OH, -COOH, -COO-(C1-C6-àëêèë), -CONH2, ôîðìèëà,
òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû;

ãåòåðîàðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àðîìàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

àðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, èíäàíèë, èíäåíèë èëè íàôòèë;
ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àëèôàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè

áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè;

ïðè óñëîâèè, ÷òî A íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)NH(C1-C6-àëêèë) â ñëó÷àå, åñëè Ar
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåí ãåòåðîöèêëèëîì èëè
ãåòåðîàðèëîì, ñîäåðæàùèì àçîò, è ïðè óñëîâèè èñêëþ÷åíè  ñëåäóþùèõ ñîåäèíåíèé: 3-{4-
(3,4,5-òðèìåòîêñèàíèëèíîêàðáîíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-6-èë}-2-ôåíèëïèðàçîëî
[1,5-a]ïèðèäèíà, 3-{4-(N-êàðáîêñèìåòèë)êàðáàìîèë-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-6-èë}-2-
ôåíèëïèðàçîëî[1,5-a]ïèðèäèíà, 6-(4-öèàíîôåíèë)-4[(4-êàðáîêñèáóòèë)àìèíîêàðáîíèë]-(2H)-
ïèðèäàçèí-3-îíà è 6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-4-ìåòèëêàðáàìîèë-(2H)-ïèðèäàçèí-3-îíà.

2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, â êîòîðîì â ôîðìóëå (I)
A ïðåäñòàâë åò ñîáîé A1;
R ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå,

ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, àðèë, àðèë(C1-C10-àëêèë)-, ãåòåðîàðèë,
ãåòåðîàðèë(C 1-C10-àëêèë)-, ãåòåðîöèêëèë, ãåòåðîöèêëèë(C1-C10-àëêèë)-, C3-C10-öèêëîàëêèë,
ïîëèöèêëîàëêèë, C2-C10-àëêåíèë èëè C2-C10-àëêèíèë,

ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, -CN, C1-C10-àëêèëà, -NO2, -OR1, -C(O)OR1, -O-
C(O)R1, -NR1R2, -NHC(O)R1, -C(O)NR1R2, -SR1, -S(O)R1, -SO2R1, -NHSO2R1, -SO2

NR1R2, -C(S)NR1R2, -NHC(S)R1, -O-SO2R1, -SO2-O-R1, îêñîãðóïïû, -C(O)R1, -C(NH)NH2,
ãåòåðîöèêëèëà, C3-C10-öèêëîàëêèëà, àðèë(C1-C6-àëêèë)-, àðèëà, ãåòåðîàðèëà,
òðèôòîðìåòèëà, òðèôòîðìåòèëñóëüôàíèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû,

è àðèë, ãåòåðîöèêëèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C6-àëêèëîì, C1-C6-àëêîêñèãðóïïîé, ãàëîãåíîì, òðèôòîðìåòèëîì,
òðèôòîðìåòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

R1 è R2 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, íåçàìåùåííûé èëè, ïî
êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, C3-C10-öèêëîàëêèë, àðèë,
àðèë(C 1-C10-àëêèë)-, C2-C10-àëêåíèë, C2-C10-àëêèíèë, ãåòåðîöèêëèë,
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ãåòåðîöèêëèë(C 1-C10-àëêèë)- èëè ãåòåðîàðèë, ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç
ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëà, C1-C6-àëêîêñèãðóïïû, -CN, -NO2, -NH2, (C1-C6-àëêèë)àìèíî-,
äè(C 1-C6-àëêèë)àìèíî-, -OH, -COOH, -COO-(C1-C6-àëêèë), -CONH2, ôîðìèëà,
òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû;

ãåòåðîàðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àðîìàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

àðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, èíäàíèë, èíäåíèë èëè íàôòèë;
ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àëèôàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè

áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì â ôîðìóëå (I)
R ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå,

ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, àðèë, àðèë(C1-C10-àëêèë)-, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîöèêëèë(C 1-C10-àëêèë)-, C3-C10-öèêëîàëêèë, ãåòåðîàðèë èëè
ãåòåðîàðèë(C 1-C10-àëêèë)-,

ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, -CN, C1-C10-àëêèëà, -NO2, -OR1, -C(O)OR1, -O-
C(O)R1, -NR1R2, -NHC(O)R1, -C(O)NR1R2, -SR1, -S(O)R1, -SO2R1, -NHSO2R1, -SO2

NR1R2, -C(S)NR1R2, -NHC(S)R1, -O-SO2R1, -SO2-O-R1, îêñîãðóïïû, -C(O)R1, -C(NH)NH2,
ãåòåðîöèêëèëà, C3-C10-öèêëîàëêèëà, àðèë(C1-C6-àëêèë)-, àðèëà, ãåòåðîàðèëà,
òðèôòîðìåòèëà, òðèôòîðìåòèëñóëüôàíèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû,

è àðèë, ãåòåðîöèêëèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C6-àëêèëîì, C1-C6-àëêîêñèãðóïïîé, ãàëîãåíîì, òðèôòîðìåòèëîì,
òðèôòîðýòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

R1 è R2 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, íåçàìåùåííûé èëè, ïî
êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, C3-C10-öèêëîàëêèë, àðèë,
àðèë(C 1-C10-àëêèë)-, C2-C10-àëêåíèë, C2-C10-àëêèíèë, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîöèêëèë(C 1-C10-àëêèë)- èëè ãåòåðîàðèë, ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç
ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëà, C1-C6-àëêîêñèãðóïïû, -CN, -NO2, -NH2, (C1-C6-àëêèë)àìèíî-,
äè(C 1-C6-àëêèë)àìèíî-, -OH, -COOH, -COO-(C1-C6-àëêèë), -CONH2, ôîðìèëà,
òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû;

ãåòåðîàðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àðîìàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

àðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, èíäàíèë, èíäåíèë èëè íàôòèë;
ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àëèôàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè

áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì â ôîðìóëå (I)
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé ôåíèë,

ïèðèäèíèë, ïèðèìèäèíèë, ïèðàçîëèë, òèîôåíèë, èçîêñàçîëèë, áåíçî[b]òèîôåíèë,
áåíçîäèîêñîëèë èëè òèàçîëî[3,2-b][1,2,4]òèàçîëèë,

ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, -CN, -NO2, C1-C10-àëêèëà, -OR1, -C(O)OR1, -O-
C(O)R1, -NR1R2, -NHC(O)R1, -C(O)NR1R2, -NHC(S)R1, -C(S)NR1R2, -SR1, -S(O)R1, -SO2

R1, -NHSO2R1, -SO2NR1R2, -O-SO2R1, -SO2-O-R1, àðèëà, ãåòåðîàðèëà, àðèë(C1-C6-àëêèë)-
, ôîðìèëà, òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû,

è àðèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C6-àëêèëîì, C1-C6-àëêîêñèãðóïïîé, ãàëîãåíîì, òðèôòîðìåòèëîì,
òðèôòîðìåòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

R1 è R2 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä, íåçàìåùåííûé èëè, ïî
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êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé C1-C10-àëêèë, C3-C10-öèêëîàëêèë, àðèë,
àðèë(C 1-C10-àëêèë)-, C2-C10-àëêåíèë, C2-C10-àëêèíèë, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîöèêëèë(C 1-C10-àëêèë)- èëè ãåòåðîàðèë, ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç
ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëà, C1-C6-àëêîêñèãðóïïû, -CN, -NO2, -NH2, (C1-C6-àëêèë)àìèíî-,
äè(C 1-C6-àëêèë)àìèíî-, -OH, -COOH, -COO-(C1-C6-àëêèë), -CONH2, ôîðìèëà,
òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû;

ãåòåðîàðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àðîìàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

àðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, èíäàíèë, èíäåíèë èëè íàôòèë;
ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-10-÷ëåííûé àëèôàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè

áèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, âûáèðàåìûõ èç
N, O è S;

èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì â ôîðìóëå (I)
A ïðåäñòàâë åò ñîáîé A1;
R ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé

àðèë(C 1-C6-àëêèë)- èëè ãåòåðîàðèë(C1-C6-àëêèë)-,
ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëà, -OH, -O-

àðèëà, C1-C6-àëêîêñèãðóïïû, -O-(C1-C6-àëêèëåí)-N(C1-C6-àëêèë)2, -C(O)OH, -C(O)O-
(C1-C6-àëêèë), -NH2, -N(C1-C6-àëêèë)2, -NH(C1-C6-àëêèë), -NH(C1-C10-öèêëîàëêèë), -C(O)NH2

, -C(O)NH-ãåòåðîàðèëà, -C(O)NH(C1-C6-àëêèë), -SO2(C1-C6-àëêèë), -SO2NH2, -C(O)-
ãåòåðîöèêëèëà, -C(NH)NH2, ãåòåðîöèêëèëà, àðèë(C1-C6-àëêèë)-, àðèëà, òðèôòîðìåòèëà è
òðèôòîðìåòîêñèãðóïïû,

è àðèë, ãåòåðîöèêëèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C3-àëêèëîì, C1-C3-àëêîêñèãðóïïîé, ôòîðîì, õëîðîì, áðîìîì,
òðèôòîðìåòèëîì, òðèôòîðìåòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

ãåòåðîàðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé èìèäàçîëèë, òèîôåíèë, ôóðàíèë, èçîêñàçîëèë,
ïèðèäèíèë, ïèðèìèäèíèë, áåíçîèìèäàçîëèë, èíäîëèë èëè áåíçîäèîêñîëèë;

àðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè íàôòèë;
ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîðôîëèíèë, ïèïåðàçèíèë èëè ïèïåðèäèíèë;
èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè

ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì â ôîðìóëå (I)
A ïðåäñòàâë åò ñîáîé A1;
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé ôåíèë,

ïèðèäèí-4-èë èëè ïèðèìèäèí-4-èë,
ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç

ãàëîãåíà, C1-C6-àëêèëà, -OH, C1-C6-àëêîêñèãðóïïû, -C(O)OH, -C(O)O-
(C1-C6-àëêèë), -NH2, -N(C1-C6-àëêèë)2, -NH(C1-C6-àëêèë), -NH(C1-C10

-öèêëîàëêèë), -NH(ãåòåðîöèêëèë(C1-C6-àëêèë-)), -NH(àðèë(C1-C6-àëêèë-
)), -C(O)NH2, -C(O)NH(C1-C6-àëêèë), àðèëà è ãåòåðîàðèëà,

è àðèë, ãåòåðîöèêëèë è ãåòåðîàðèë ìîãóò áûòü â ñâîþ î÷åðåäü, ïî êðàéíåé ìåðå,
ìîíîçàìåùåíû C1-C3-àëêèëîì, C1-C3-àëêîêñèãðóïïîé, ôòîðîì, õëîðîì, áðîìîì,
òðèôòîðìåòèëîì, òðèôòîðìåòîêñèãðóïïîé èëè -OH;

ãåòåðîàðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèíèë èëè ïèðèìèäèíèë;
àðèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè íàôòèë;
ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîðôîëèíèë, ïèïåðàçèíèë èëè ïèïåðèäèíèë;
èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè

ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, â êîòîðîì â ôîðìóëå (I)
A ïðåäñòàâë åò ñîáîé A1;
R ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé áåíçèë,
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ôåíèëýòèë, ôåíèëïðîïèë, ïèðèäèíèëìåòèë, ïèðèäèíèëýòèë èëè ïèðèäèíèëïðîïèë,
ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç õëîðà, áðîìà, ôòîðà, òðèôòîðìåòèëà è êàðáîêñèãðóïïû;
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, ìîíîçàìåùåííûé ïèðèäèí-

4-èë, ïèðèìèäèí-4-èë èëè ôåíèë,
ãäå çàìåñòèòåëè âûáèðàþò èç ìåòèëàìèíîãðóïïû, ýòèëàìèíîãðóïïû,

ïðîïèëàìèíîãðóïïû, áóòèëàìèíîãðóïïû, ãèäðîêñèãðóïïû, ìåòîêñèãðóïïû, ýòîêñèãðóïïû,
ìåòèëà, ýòèëà, ïðîïèëà, (ôåíèëýòèë)àìèíîãðóïïû, áåíçèëàìèíîãðóïïû è
(ìîðôîëèíèëýòèë)àìèíîãðóïïû;

èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè 2, âûáèðàåìîå èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç:
(3-ïèðèäèí-3-èëïðîïèë)àìèäà 6-(2-áóòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-3-îêñî-2,3-

äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(3-ïèðèäèí-3-èëïðîïèë)àìèäà 6-(4-ãèäðîêñè-3-ìåòîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-

äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(3-ïèðèäèí-3-èëïðîïèë)àìèäà 6-(4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëôåíèë)-3-îêñî-2,3-

äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(3-ïèðèäèí-3-èëïðîïèë)àìèäà 6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(2-ýòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(3-õëîð-4-ãèäðîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-({[6-(4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíèë]àìèíî}

ìåòèë)áåíçîéíîé êèñëîòû,
4-({[6-(4-ãèäðîêñè-3-ìåòîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíèë]àìèíî}

ìåòèë)áåíçîéíîé êèñëîòû,
(ïèðèäèí-3-èëìåòèë)àìèäà 6-(2-áóòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-3-îêñî-2,3-

äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(3-ôòîð-4-ãèäðîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(4-ãèäðîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-[2-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-3-îêñî-2,3-

äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(4-ãèäðîêñè-3-ìåòîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(2-ìåòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(3-ôåíèëïðîïèë)àìèäà R-3-îêñî-6-[2-(1-ôåíèëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-2,3-

äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
4-õëîðáåíçèëàìèäà 6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-3-îêñî-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû,
3-îêñî-6-ïèðèäèí-4-èë-N-[4-(òðèôòîðìåòèë)áåíçèë]-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-

êàðáîêñàìèäà,
4-áðîìáåíçèëàìèäà 3-îêñî-6-ïèðèäèí-4-èë-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
3-îêñî-6-ïèðèäèí-4-èë-N-(ïèðèäèí-3-èëìåòèë)-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîêñàìèäà,
N-(2,4-äèõëîðáåíçèë)-3-îêñî-6-ïèðèäèí-4-èë-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîêñàìèäà,
4-õëîð-2-ôòîðáåíçèëàìèäà 3-îêñî-6-ïèðèäèí-4-èë-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû, è
N-(4-õëîðáåíçèë)-3-îêñî-6-ïèðèäèí-4-èë-2,3-äèãèäðîïèðèäàçèí-4-êàðáîêñàìèäà;
èëè åãî ðàöåìàòû, ýíàíòèîìåðû, äèàñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, åãî òàóòîìåðû èëè
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ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
9. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-8 èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü äë 

ïðèìåíåíè  â êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêîãî ñðåäñòâà.
10. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-8 èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé

ñîëè äë  ïðîèçâîäñòâà ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ïðîôèëàêòèêè è/èëè ëå÷åíè 
çàáîëåâàíèé, ïðè êîòîðûõ íàáëþäàåòñ  ôîñôîðèëèðîâàíèå òàó-áåëêà.

11. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-8 èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé
ñîëè äë  ïðîèçâîäñòâà ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà, êîòîðîå  âë åòñ  èíãèáèòîðîì GSK-3β.

12. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-8 èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé
ñîëè äë  ïðîèçâîäñòâà ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ïðîôèëàêòèêè è/èëè ëå÷åíè 
íåéðîäåãåíåðàòèâíûõ çàáîëåâàíèé, óäàðà, òðàâì ãîëîâíîãî è ñïèííîãî ìîçãà è
ïåðèôåðè÷åñêèõ íåéðîïàòèé, îæèðåíè , íàðóøåíèé, ñâ çàííûõ ñ îáìåíîì âåùåñòâ,
äèàáåòà òèïà II, ïåðâè÷íîé àðòåðèàëüíîé ãèïåðòåíçèè, àòåðîñêëåðîòè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé
ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòîé ñèñòåìû, ñèíäðîìà ïîëèêèñòîçà  è÷íèêîâ, ñèíäðîìà X,
èììóíîäåôèöèòà èëè ðàêà.

13. Ïðèìåíåíèå ïî ï.12, â êîòîðîì íåéðîäåãåíåðàòèâíîå çàáîëåâàíèå ïðåäñòàâë åò
ñîáîé áîëåçíü Àëüöãåéìåðà, áîëåçíü Ïàðêèíñîíà, ëîáíî-òåìåííóþ äåìåíöèþ, êîðòèêî-
áàçàëüíóþ äåãåíåðàöèþ èëè áîëåçíü Ïèêà.

14. Ïðèìåíåíèå ïî ï.12 äë  ïðîôèëàêòèêè è/èëè ëå÷åíè  äèàáåòà òèïà II èëè áîëåçíè
Àëüöãåéìåðà.

15. Ôàðìàöåâòè÷åñêèé ïðåïàðàò, âêëþ÷àþùèé ýôôåêòèâíóþ äîçó, ïî êðàéíåé ìåðå,
îäíîãî ñîåäèíåíè  èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè, îïðåäåëåííûõ â ëþáîì èç
ïï.1-8, è ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûé íîñèòåëü.

16. Ôàðìàöåâòè÷åñêèé ïðåïàðàò ïî ï.15, êîòîðûé íàõîäèòñ  â ôîðìå ïèëþëè, òàáëåòêè,
ëåïåøêè, ïîêðûòîé îáîëî÷êîé òàáëåòêè, ãðàíóëû, êàïñóëû, òâåðäîé èëè ì ãêîé
æåëàòèíîâîé êàïñóëû, âîäíîãî ðàñòâîðà, ñïèðòîâîãî ðàñòâîðà, ìàñë íîãî ðàñòâîðà,
ñèðîïà, ýìóëüñèè, ñóñïåíçèè, ïàñòèëêè, ñóïïîçèòîðè , ðàñòâîðà äë  èíúåêöèè èëè
èíôóçèè, ìàçè, íàñòîéêè, êðåìà, ëîñüîíà, ïîðîøêà, ñïðå , òåðàïåâòè÷åñêèõ ñèñòåì äë 
÷ðåñêîæíîãî ââåäåíè , íàçàëüíîãî ñïðå , àýðîçîëüíîé ñìåñè, ìèêðîêàïñóëû, èìïëàíòàòà,
øòèôòà èëè ïëàñòûð .

17. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) ïî ëþáîìó èç ïï.1-8, â êîòîðîì
a) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (IV)

â êîòîðîì Y1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, B(OH)2 èëè Sn(C1-C10-àëêèë) è
Y2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H èëè çàùèòíóþ ãðóïïó,
ïðåîáðàçîâûâàþò â ïðèñóòñòâèè ïàëëàäèåâîãî êîìïëåêñà äîáàâëåíèåì Ar-Z, ãäå Z

ïðåäñòàâë åò ñîáîé B(OH)2, B(C1-C10-àëêîêñè)2, Sn(C1-C10-àëêèë)3, Zn(C1-C10-àëêèë) èëè
ãàëîãåí,

èëè
b) ïðè óñëîâèè, ÷òî â ôîðìóëå (I) A ïðåäñòàâë åò ñîáîé A1, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (II)

Ñòðàíèöà: 6
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R



â êîòîðîé X ïðåäñòàâë åò ñîáîé -OH, C1-C10-àëêîêñèãðóïïó, õëîð èëè -O-C(O)O-
(C1-C10-àëêèë), ïðåîáðàçîâûâàþò äîáàâëåíèåì RNH2.

Ñòðàíèöà: 7
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