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(54) ОРГАНИЧЕСКИЕ СОЕДИНЕНИЯ
(57) Реферат:

Изобретение относится к соединениям
формулы (I), где V выбирают из -О- или простой
связи; W выбирают из -N(R5)C(O)-, -S(O)t- и -
С(O)O-; Х выбирают из С(Н) или N; Y выбирают
из S, N(H) или N(CH3); р обозначает 0 или 2; t
обозначает 1 или 2; R1 выбирают из группы,
включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который
необязательно замещен 1 или 2 галогруппами,

С3 ‐ 7циклоалкилС1 ‐ 6алкил, 2,3-дигидро-1H-
инденил, С6арС1 ‐ 6алкил, который
необязательно замещен одной или двумя
галогруппами, и гетероарилС1 ‐ 6алкил, где
гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной
группы обозначает 5-6-членный
моноциклический гетероарил, содержащий 1
или 2 гетероатома, независимо выбранных из
группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или
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гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной
группы обозначает 9-членный бициклический
гетероарил, содержащий 1 или 2 гетероатома,
независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический
гетероарил гетероарилалкильной группы может
быть необязательно замещен одним или двумя
заместителями, независимо выбранными из
группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоС1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;
R 2 выбирают из группы, включающей водород,
C1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
фенокси, гидрокси C1 ‐ 6алкил, С3 ‐ 7циклоалкил,
С3 ‐ 7циклоалкилС1 ‐ 6алкил, фенил, который
необязательно замещен галогруппой,
галоС1 ‐ 6алкил, С6арС1 ‐ 6алкил (который
необязательно замещен галогруппой,
галоС1 ‐ 6алкилом или
галоС1 ‐ 6алкоксигруппой), 2-
оксоимидазолидинил, гетероциклилС1 ‐ 6алкил и
гетероарилС1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-
членный моноцикл, содержащий кислород, и где
гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной
группы обозначает 5-6-членный моноцикл,
содержащий от 1 до 3 гетероатомов, выбранных
из группы, включающей азот, кислород и серу,
или гетероарильный фрагмент

гетероарилалкильной группы обозначает 9-
или 10-членный бицикл, содержащий от 1 до 2
гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот и серу, где моноциклический
гетероарил гетероарилалкильной группы может
быть необязательно замещен 1 или 2
заместителями, независимо выбранными из
группы, включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил,
галоС1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой; R3 выбирают из группы,
включающей водород и алкил; две соседние R4

группы, вместе с атомами углерода, к которым
они присоединены, могут образовать фенил; R5

обозначает водород; или его фармацевтически
приемлемая соль. Технический результат -
гетероциклические производные, которые
модулируют активность стеароил-СоА
десатуразы, способы применения таких
производных для модулирования активности
стеароил-СоА десатуразы и фармацевтические
композиции, включающие такие производные. 7
н. и 19 з.п. ф-лы, 1 табл., 153 пр.
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(54) ORGANIC COMPOUNDS
(57) Abstract: 

FIELD: medicine, pharmaceutics.
SUBSTANCE: invention refers to compounds of

formula

(I), wherein V is specified in -O- or a single bond;
W is specified in -N(R5)C(O)-, -S(O)t- and -C(O)O-; X
is specified in C(H) or N; Y is specified in S, N(H)
or N(CH3); p means 0 or 2; t means 1 or 2; R1 is
specified in a group consisting of hydrogen, C1 ‐ 6alkyl
optionally substituted by 1 or 2 halogroups,
C3 ‐ 7cycloalkylC1 ‐ 6alkyl, 2,3-dihydro-1H-indenyl,
C6arC1 ‐ 6alkyl optionally substituted by one or two
halogroups and heteroarylC1 ‐ 6alkyl, wherein a
heteroaryl fragment of the heteroarylalkyl group

means 5-6-member monocyclic heteroaryl containing 1
or 2 heteroatoms independently specified in a group
consisting of nitrogen optionally oxidated, oxygen
and sulphur, or a heteroaryl fragment of the
heteroarylalkyl group means 9-member bicyclic
heteroaryl containing 1 or 2 heteroatoms
independently specified in a group consisting of
nitrogen, oxygen and sulphur, wherein monocyclic
heteroaryl of the heteroarylalkyl group may be
optionally substituted by one or two substitutes
independently specified in a group consisting a
halogroup, a cyanogroup, C1 ‐ 6alkyl, haloC1 ‐ 6alkyl
and C1 ‐ 6alkyl-O-C(O)-; R2 is specified in a group
consisting of hydrogen, C1 ‐ 6alkyl optionally
substituted by phenoxy, hydroxy C1 ‐ 6alkyl,
C3 ‐ 7cycloalkyl, C3 ‐ 7cycloalkylC1 ‐ 6alkyl, phenyl
optionally substituted by a halogroup, haloC1 ‐ 6alkyl,
C6arC1 ‐ 6alkyl (optionally substituted by a
halogroup, haloC1 ‐ 6alkyl or haloC1 ‐ 6alkoxygroup), 2-
oxo-imidazolidinyl, heterocyclylC1 ‐ 6alkyl and
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heteroarylC1 ‐ 6alkyl, wherein heterocyclyl of
heterocyclylalkyl means 5- or 6-member monocycle
containing oxygen, and wherein a heteroaryl fragment
of the heteroarylalkyl group means 5-6-member
monocycle containing 1-3 heteroatoms specified in a
group consisting of nitrogen, oxygen and sulphur, or
a heteroaryl fragment of the heteroarylalkyl group
means 9- or 10-member bicycle containing 1 to 2
heteroatoms specified in a group consisting of
nitrogen and sulphur, wherein monocyclic heteroaryl
of the heteroaryl alkyl group may be optionally
substituted by 1 or 2 substitutes independently
specified in a group consisting of a halogroup,

C1 ‐ 6alkyl, haloC1 ‐ 6alkyl and phenyl optionally
substituted by a halogroup; R3 is specified in a
group consisting of hydrogen and alkyl; two adjacent
R4 groups together with carbon atoms whereto
attached can form phenyl; R5 means hydrogen; or a
pharmaceutically acceptable salt thereof.

EFFECT: preparing the heterocyclic derivatives
which modulate activity of stearoyl CoA desaturase,
methods of using the above derivatives for modulating
activity of stearoyl CoA desaturase and
pharmaceutical compositions containing the above
derivatives.

26 cl, 1 tbl, 153 ex
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Формула изобретения
11.1. Соединение формулы (I): 

,

где V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)-, -S(O)t- и -С(O)O-;
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Х выбирают из С(Н) или N;
Y выбирают из S, N(H) или N(СН3);
р обозначает 0 или 2;
t обозначает 1 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, 2,3-
дигидро-1Н-инденил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или
двумя галогруппами и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы включающей
азот, который необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный
фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический
гетероарил, содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы
включающей азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил
гетероарилалкильной группы может быть необязательно замещен одним или двумя
заместителями, независимо выбранными из группы, включающей галогруппу,
цианогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-О-С(О)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который
необязательно замещен фенокси, гидрокси C1 ‐ 6алкил, С3 ‐ 7циклоалкил,
С3 ‐ 7циклооалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен галогруппой,
галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил (который необязательно замещен галогруппой,
галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой), 2-оксо-имидазолидинил,
гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил;
две соседние R4 группы, вместе с атомами углерода, к которым они

присоединены, могут образовать фенил;
R5 обозначает водород;
или его фармацевтически приемлемая соль.
2. Соединение по п.1, или его фармацевтически приемлемая соль, где Х

обозначает С(Н) и Y обозначает S.
3. Соединение по п.1, или его фармацевтически приемлемая соль, где Х

обозначает N и Y обозначает S.
4. Соединение по п.1, или его фармацевтически приемлемая соль, где Х

обозначает N, и Y обозначает N(H) или N(СН3).
5. Соединение по п.1, или его фармацевтически приемлемая соль, где V выбирают

из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
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Х выбирают из С(Н) или N;
Y выбирают из S, N(H) или N(CH3);
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, С6арC1 ‐ 6алкил, который
необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где
гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-членный
моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо
выбранных из группы, включающей азот, который необязательно окислен, кислород
и серу, или гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 9-
членный бициклический гетероарил, содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо
выбранных из группы, включающей азот, кислород и серу, где моноциклический
гетероарил гетероарилалкильной группы может быть необязательно замещен одним
или двумя заместителями независимо выбранными из группы, включающей
галогруппу, цианогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-О-С(О)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил(который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой), 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил; и
R5 обозначает водород.
6. Соединение по п.2, или его фармацевтически приемлемая соль, где
V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1H-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
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независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил (который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой), 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил; и
R5 обозначает водород.
7. Соединение по п.3, или его фармацевтически приемлемая соль, где
V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1Н-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
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моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил;
две соседние R4 группы, вместе с атомами углерода, к которым они

присоединены, могут образовать фенил; и
R5 обозначает водород.
8. Соединение по п.7, или его фармацевтически приемлемая соль, где
V обозначает простую связь;
W обозначает -N(R5)C(О)-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1H-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил(который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой), 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил;
две соседние R4 группы, вместе с атомами углерода, к которым они

присоединены, могут образовать фенил; и
R5 обозначает водород.
9. Соединение по п.7, или его фармацевтически приемлемая соль, где
V обозначает -O-;
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W обозначает -N(R5)C(O)-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1H-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил;
две соседние R4 группы, вместе с атомами углерода, к которым они

присоединены, могут образовать фенил; и R5 обозначает водород.
Соединение по п.4, или его фармацевтически приемлемая соль,
где V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1H-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей

Ñòð.:  161

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 491 285 C2

азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил;
две соседние R4 группы, вместе с атомами углерода, к которым они

присоединены, могут образовать фенил; и
R5 обозначает водород.
11. Соединение по п.1, или его фармацевтически приемлемая соль,
где V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
Х выбирают из С(Н) или N;
Y выбирают из S, N(H) или N(CH3);
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1H-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
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имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил; и
R5 обозначает водород.
12. Соединение по п.2, или его фармацевтически приемлемая соль,
где V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1Н-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил; и
R5 обозначает водород.
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13. Соединение по п.3, или его фармацевтически приемлемая соль,
где V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1Н-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил; и
R5 обозначает водород.
14. Соединение по п.4, или его фармацевтически приемлемая соль,
где V выбирают из -О- или простой связи;
W выбирают из -N(R5)C(O)- или -С(O)O-;
р обозначает 0 или 2;
R1 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, который

необязательно замещен 1 или 2 галогруппами, 2,3-дигидро-1Н-инденил,
С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен одной или двумя галогруппами, и
гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы
обозначает 5-6-членный моноциклический гетероарил, содержащий 1 или 2
гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей азот, который
необязательно окислен, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9-членный бициклический гетероарил,
содержащий 1 или 2 гетероатома, независимо выбранных из группы, включающей
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азот, кислород и серу, где моноциклический гетероарил гетероарилалкильной
группы может быть необязательно замещен одним или двумя заместителями,
независимо выбранными из группы, включающей галогруппу, цианогруппу,
C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и C1 ‐ 6алкил-O-С(O)-;

R2 выбирают из группы, включающей водород, C1 ‐ 6алкил, гидроксиC1 ‐ 6алкил,
С3 ‐ 7циклоалкил, С3 ‐ 7циклоалкилC1 ‐ 6алкил, фенил, которой необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкил, С6арC1 ‐ 6алкил, который необязательно замещен
галогруппой, галоC1 ‐ 6алкилом или галоC1 ‐ 6алкоксигруппой, 2-оксо-
имидазолидинил, гетероциклилC1 ‐ 6алкил и гетероарилC1 ‐ 6алкил, где гетероциклил
гетероциклилалкила обозначает 5- или 6-членный моноцикл, содержащий кислород,
и где гетероарильный фрагмент гетероарилалкильной группы обозначает 5-6-
членный моноцикл, содержащий от 1-3 гетероатомов, выбранных из группы,
включающей азот, кислород и серу, или гетероарильный фрагмент
гетероарилалкильной группы обозначает 9- или 10-членный бицикл, содержащий
от 1 до 2 гетероатомов, выбранных из группы, включающей азот и серу, где
моноциклический гетероарил гетероарилалкильной группы может быть
необязательно замещен 1 или 2 заместителями, независимо выбранными из группы,
включающей галогруппу, C1 ‐ 6алкил, галоC1 ‐ 6алкил и фенил, который необязательно
замещен галогруппой;

R3 выбирают из группы, включающей водород и алкил; и
R5 обозначает водород.
15. Соединение выбирают из группы, включающей:
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-фенилпиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(5-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(4-хлорфенил)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(циклопропилметокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(4-метокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-(4-фторбензил)-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(2-циклопропилэтокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
2-(4-амино-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-бензил-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксопиридин-1(2H)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(фенилкарбамоил)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(3-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(3-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-3-(фенилкарбамоил)пиридин-1(2H)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-5-(фенилкарбамоил)пиридин-1(2H)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
2-(4-бензамидо-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-бензил-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
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N-(4-фторбензил)-4-метил-2-(2-оксопиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-(4-фторбензил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
2-(4-(2-циклопропилэтокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-(4-фторбензил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(2-циклопропилэтокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-3-

илметил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(пиридин-3-илметокси)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(5-гидрокси-1-оксоизохинолин-2(1H)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(6-гидрокси-1-оксохинолин-1(2Н)ил)-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(6-(бензилокси)-2-оксохинолин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(5-(бензилокси)-l-оксохинолин-2(1H)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-1Н-имидазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-5-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-3-метилтиофен-2-

карбоксамид;
N-бензил-5-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-3-метилтиофен-2-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-1,4-диметил-1Н-имидазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-5-(4-(2-циклопропилэтокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-3-метилтиофен-2-

карбоксамид;
этил-4-метил-2-(2-оксо-4-фенилпиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксилат;
этил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксилат;
этил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-1Н-имидазол-5-

карбоксилат;
этил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-1,4-диметил-1Н-имидазол-5-

карбоксилат;
4-метил-2-(2-оксо-4-фенилпиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоновая кислота;
4-метил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоновая кислота;
2-(4-(циклопропилметокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоновая

кислота;
2-(4-(2-циклопропилэтокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоновая

кислота;
2-(4-метокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоновая кислота;
2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоновая кислота;
этил-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксилат;
этил-2-(4-(циклопропилметокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксилат;
этил-2-(4-метокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксилат;
этил-2-(4-(2-циклопропилэтокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксилат;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-1Н-имидазол-5-карбоновая

кислота;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-1,4-диметил-1Н-имидазол-5-
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карбоновая кислота;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-3-илметил)-1Н-

имидазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-5-(трифторметил)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-3-(трифторметил)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(трифторметил)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(пиридин-2-илметокси)пиридин-1(2H)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-3-метил-5-(2-оксо-4-(4-(трифторметил)бензилокси)пиридин-1(2Н)-

ил)тиофен-2-карбоксамид;
N-бензил-5-(4-(4-фторбензилокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-3-метилтиофен-2-

карбоксамид;
N-бензил-5-(4-(4-(дифторметокси)бензилокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-3-

метилтиофен-2-карбоксамид;
N-бензил-3-метил-5-(2-оксо-4-фенэтоксипиридин-1(2Н)-ил)тиофен-2-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-((5-(трифторметил)фуран-2-ил)метокси)пиридин-

1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(4-фторбензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-3-

илметил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(4-(трифторметил)бензилокси)пиридин-1(2Н)-

ил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-3-илметил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-(3-фторбензил)-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-(циклопропилметил)-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
4-метил-2-(2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-(пиридин-3-илметил)тиазол-5-карбоксамид;
N-(2-циклопропилэтил)-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-(4-фторфенэтил)-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-фенэтилпиридин-1(2H)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-феноксипиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
4-метил-2-(2-оксо-4-(трифторметил)пиридин-1(2Н)-ил)-N-(пиридин-3-

илметил)тиазол-5-карбоксамид;
N-(3,4-дифторбензил)-2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(2-оксоимидазолидин-1-ил)пиридин-1(2Н)-ил)-

тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-4-илметил)тиазол-5-
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карбоксамид;
2-(4-(4-(дифторметокси)бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-(4-фторбеизил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-метокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-3-илметил)тиазол-5-

карбоксамид;
4-метил-2-(2-оксо-4-((5-(трифторметил)фуран-2-ил)метокси)пиридин-1(2Н)-ил)-N-

(пиридин-3-илметил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(4-фторбензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(пиридин-3-

илметил)тиазол-5-карбоксамид;
N-(4-фторбензил)-2-(4-(4-фторбензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-(циклопентилметокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-(3,4-дифторбензил)-2-(4-метокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(феноксиметил)пиридин-1(2H)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-(3,4-дифторбензил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-((тетрагидрофуран-2-ил)метокси)пиридин-1(2Н)-

ил)тиазол-5-карбоксамид;
3-((2-(4-метокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамидо)метил)пиридин-1-оксид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-((5-фенил-1,3,4-оксадиазол-2-ил)метокси)пиридин-

1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((5-(4-хлорфенил)-1,3,4-оксадиазол-2-ил)метокси)-2-оксопиридин-

1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((4-хлор-2-(трифторметил)хинолин-6-ил)метокси)-2-

оксопиридин-1(2H)-ил)-4-метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-((6-(трифторметил)пиридин-3-

ил)метокси)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-(тиазол-4-илметокси)пиридин-1(2Н)-ил)тиазол-5-

карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(2-оксо-4-((тетрагидро-2Н-пиран-2-ил)метокси)пиридин-1(2Н)-

ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-(бензо[b]тиофен-2-илметил)-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((3-метилтиофен-2-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-(2,3-дигидро-N-инден-2-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((5-метилпиразин-2-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-4-метил-N-(оксазол-2-

илметил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((5-метил-2-

(трифторметил)фуран-3-ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(тиазол-2-илметил)тиазол-5-
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карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((5-метилтиофен-2-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((4-метилтиофен-2-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-((1,5-диметил-N-пиррол-2-ил)метил)-

4-метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((1-метил-1Н-имидазол-5-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((1-метил-1Н-пиразол-4-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((2-метилтиазол-4-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-((5-цианофуран-2-ил)метил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-(бензо[d]оксазол-2-илметил)-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
этил-5-((2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамидо)метил)фуран-2-карбоксилат;
N-((1Н-индол-2-ил)метил)-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-(бензо[d]тиазол-2-илметил)-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-((1Н-пиразол-3-ил)метил)-2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-((6-хлорпиридин-3-ил)метил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((6-

(трифторметил)пиридин-3-ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-(бензилокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-((5-метилфуран-2-

ил)метил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(4-((5-метилизоксазол-3-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-

ил)тиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((5-хлортиофен-2-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((5-хлортиофен-2-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2H)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((2-изопропилтиазол-4-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((6-хлорпиридин-3-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-4-метил-2-(4-((2-метилтиазол-4-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-

ил)тиазол-5-карбоксамид;
2-(4-((1,2,4-оксадиазол-3-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-N-бензил-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
N-бензил-2-(4-((3,5-диметилизоксазол-4-ил)метокси)-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-

метилтиазол-5-карбоксамид;
2-(4-гидрокси-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метил-N-(оксазол-2-илметил)тиазол-5-
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карбоксамид; и
N-бензил-2-(4-циклопропил-2-оксопиридин-1(2Н)-ил)-4-метилтиазол-5-

карбоксамид, или его фармацевтически приемлемая соль.
16. Фармацевтическая композиция для ингибирования активности стеароил-СоА

десатуразы, включающая соединение формулы (I) по любому из пп.1-15 или его
фармацевтически приемлемую соль, и фармацевтически приемлемый наполнитель
или носитель.

17. Способ ингибирования активности человеческой стеароил-СоА
десатуразы (hSCD), заключающийся в контактировании источника hSCD с
соединением по любому из пп.1-15 или его фармацевтически приемлемой солью.

18. Применение соединения формулы (I) по любому из пп.1-15 или его
фармацевтически приемлемой соли для получения фармацевтической композиции
для лечения заболевания или болезни у субъекта, опосредованного ингибированием
стеароил-СоА десатуразы.

19. Применение по п.18, где болезнью или заболеванием является метаболический
синдром, синдром X, диабет, инсулиновая резистентность, пониженная
толерантность к глюкозе, инсулиннезависимый сахарный диабет, диабет II типа,
диабет I типа, диабетические осложнения, нарушения массы тела, потеря массы,
индекс массы тела или лептин родственные болезни.

20. Применение по п.19, где метаболическим синдромом является дислипидемия,
ожирение, инсулиновая резистентность, гипертензия, микроальбуминемия,
гиперурицемия или гиперкоагулирование.

21. Применение по п.18, где под заболеванием массы тела подразумевается
ожирение, избыточный вес, кахексия или анорексия.

22. Применение по п.18, где болезнью или заболеванием является кожное
заболевание.

23. Применение по п.22, где кожным заболеванием является экзема, угри, псориаз
или образование или профилактика келоидных рубцов.

24. Соединение формулы (I) по любому из пп.1-15 для применения в качестве
лекарственного средства, обладающего активностью стеароил-СоА десатуразы.

25. Фармацевтическая композиция, включающая соединение формулы (I) по
любому из пп.1-15 или его фармацевтически приемлемую соль, и фармацевтически
приемлемый наполнитель или носитель, для применения в качестве лекарственного
средства, обладающего активностью стеароил-СоА десатуразы.

26. Применение фармацевтической композиции по п.16 или 25 для получения
лекарственного средства для лечения заболевания или болезни у субъекта,
опосредованного ингибированием стеароил-СоА десатуразы.
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