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Revendications
1. Composé de Formule (I)
R®
Y @
R4a "
R

2

forme tautomere ou stéréoisomeére de celui-ci,

R! représente -C(=0)0OH, -C(=0)NH:, -NHgz,
/:::N /:::n\ ;L__
HN / HN\/N HN /

ou

R? représente

)

ou

ou
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R?® représente un groupement alkyle en Ci-2« ; -CH(OH)-CH2-R9 ; ou
alkyle en Ci-z substitué par un substituant choisi dans le groupe
constitué par les groupements halogéno, -0OH, -NH;, -0-(C=0)-
alkyle en Ci-4, —-NH-(C=0)-alkyle en Ci-4, —-NH-(S02)-alkyle en Ci-
4, —N(CHsz)-(alkyle en Ci-4)-S02-CHsz, -NH-(alkyle en Ci-4)-S02—-CHs,
-N(CHs)-(alkyle en Ci-4)-0H, -(C=0)-NH-(alkyle en Ci-4)-OH, -0-
(C=0)-CH(NH2) - (alkyle en Ci-4), —-0-(C=0)-CH(NH:2)-(alkyle en Ci-4)-

NH,

Ar, ’ et -NH-(alkyle en Ci-4)-OH ;

RY représente un groupement halogéno, -OH, -NHz, -0-(C=0)-alkyle
en Ci-4, -NH-(C=0)-alkyle en Ci-4, -NH-(SO2)-alkyle en Ci-4, -
N (CHs)-(alkyle en Ci-4)-S02-CH3z, -NH-(alkyle en Ci-4)-S02-CHz, -
N (CH3) - (alkyle en Ci-4)-0OH, -0-(C=0)-CH(NH:)-alkyle en Ci—4, -0O-

NH,

(C=0)-CH(NH:2) - (alkyle en Ci-4)-Ar, > ou -NH- (alkyle
en Ci-4)-OH ;

Y représente -CH:- ou -NH- ;

R42 représente un atome d'hydrogéne ou un groupement alkyle en
Ci-4, Het® ou alkyle en Ci-4 substitué par un ou plusieurs
substituants, chacun étant indépendamment choisi dans le groupe
constitué par -OH, -NR°R° et Het2 ;

R4 représente un atome d'hydrogéne ou un groupement halogéno,
alkyle en Ci-4 ou alkyle en Ci-s4 substitué par un ou plusieurs
substituants halogéno ;

ou R et R! forment conjointement avec le cycle phényle auquel
ils sont 1liés une structure de Formule (a-1), (a-2), (a-3), (a-

4) ou (a-5)
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X représente un groupement -NH-, -0- ou -N(alkyle en Ci-3)- ;
les deux substituants R’ sont identiques et sont choisis dans le
groupe constitué par 1l'atome d'hydrogéne et les groupements
fluoro et méthyle ; ou les deux substituants R’ forment
conjointement avec l'atome de carbone commun auquel 1ils sont
liés un groupement cyclopropyle, cyclobutyle ou oxétanyle ;

les deux substituants R® sont identiques et sont choisis dans le
groupe constitué par 1l'atome d'hydrogene et le groupement
méthyle ; ou les deux substituants R® forment conjointement avec
l'atome de carbone commun auquel ils sont 1iés un groupement
cyclopropyle, cyclobutyle ou oxétanyle ;

R® représente un atome d'hydrogene ou un groupement alkyle en Ci-
§ ou alkyle en Ci-s substitué par un groupement -OH ;

R® représente un atome d'hydrogene ou un groupement alkyle en Ci-
¢ ou alkyle en Ci-¢ substitué par un groupement -OH ;

Ar représente un groupement phényle éventuellement substitué par
hydroxy ;

chacun des radicaux Het?® représente indépendamment un groupement
hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons ainsi qu'au
moins un hétéroatome, chacun étant indépendamment choisi parmi
O, S, S(=0)p et N ; 1ledit groupement hétérocyclyle saturé
comportant 4, 5 ou 6 chainons est éventuellement substitué par
un ou deux substituants, chacun étant indépendamment choisi dans
le groupe constitué par les groupements alkyle en Ci-4, —-S(=0)2-
alkyle en Ci-s, hydroxy, -(alkyle en Ci-4)-S(=0)2-alkyle en Ci-s et

alkyle en Ci-4 substitué par un groupement hydroxy ; ou deux
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subsEitr1n7§1E§ﬂ le méme atome de carbone dudit groupement

hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons forment
conjointement avec l'atome de carbone commun auquel 1ils sont
liés le Cycle B ;

le Cycle B représente un groupement cyclobutyle, cyclopentyle,
cyclohexyle ou un groupement hétérocyclyle saturé comportant 4,
5 ou 6 chainons ainsi qu'au moins un hétéroatome, chacun étant
indépendamment choisi parmi O, S, S(=0)p et N ; chacun desdits
groupements cyclobutyle, cyclopentyle, cyclohexyle ou
hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chalnons est
éventuellement substitué par un ou deux substituants alkyle en
Ci-4, par un substituant alkyle en Ci-4 et un substituant hydroxy,
ou par un substituant hydroxy ;

p représente 1 ou 2 ;

ou N-oxyde, sel d'addition pharmaceutiquement acceptable ou

solvate de celui-ci.

2. Composé selon la revendication 1, ou

R‘a représente un groupement alkyle en Ci-4, Het? ou alkyle en Ci-
4 substitué par un ou plusieurs substituants, chacun étant
indépendamment choisi dans le groupe constitué par -OH, -NR°R®
et Het? ;

R% représente un atome d'hydrogéne ou un groupement halogéno,
alkyle en Ci-4 ou alkyle en Ci-4 substitué par un ou plusieurs
substituants halogéno ;

ou R et R* forment conjointement avec le cycle phényle auquel
ils sont 1liés une structure de Formule (a-1), (a-2), (a-3), (a-
4) ou (a-5) ;

X représente un groupement -NH- ou -0- ;

les deux substituants R’ sont identigques et sont choisis dans le
groupe constitué par 1l'atome d'hydrogéne et les groupements
fluoro et méthyle ;

les deux substituants R®? sont identigues et sont choisis dans le
groupe constitué par 1l'atome d'hydrogéne et le groupement
méthyle ;

R® représente un atome d'hydrogéne ou un groupement alkyle en Ci-
¢ ou alkyle en Ci-s substitué par un groupement -OH ;

R® représente un atome d'hydrogéne ou un groupement alkyle en Ci-

¢ ou alkyle en Ci-s substitué par un groupement -OH ;
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chaca fTTfB:aIuX Het? représente indépendamment un groupement

hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons ainsi qu'au
moins un hétéroatome, chacun étant indépendamment choisi parmi
O, S, S(=0)p et N ; 1ledit groupement hétérocyclyle saturé
comportant 4, 5 ou 6 chainons est éventuellement substitué par
un ou deux substituants, chacun étant indépendamment choisi dans
le groupe constitué par les groupements alkyle en Ci-4, -S(=0)2-
alkyle en Ci-5, hydroxy, —-(alkyle en Ci-4)-S(=0)2-alkyle en Ci-5 et
alkyle en Ci-4 substitué par un groupement hydroxy ; ou deux
substituants sur le méme atome de carbone dudit groupement
hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons forment
conjointement avec l'atome de carbone commun auquel 1ils sont
liés le Cycle B ;

le Cycle B représente un groupement cyclobutyle, cyclopentyle,
cyclohexyle ou hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons

ainsi qu’un groupement S (=0):.

3. Composé selon la revendication 1, ou

R? représente

CHj; OH

2 2 2

ou
R?® représente un groupement alkyle en Ci-z ; -CH(OH)-CH:-R9 ; ou
alkyle en Ci-4 substitué par un substituant choisi dans le groupe
constitué par les groupements halogéno, -0OH, -NH;, -0-(C=0)-
alkyle en Ci—4, -NH-(C=0)-alkyle en Ci—4, -N(CH3)-(alkyle en Ci-a)-
S02-CH3z, -NH-(alkyle en Ci-4)-S0>-CHz, -0-(C=0)-CH(NH>)-alkyle en

NH,

Ci-4, —0O-(C=0)-CH(NH2)-(alkyle en Ci-4)-Ar, > et -NH-
(alkyle en Ci-4)-OH ;
RY représente -NH: ;
Ri2 représente un groupement alkyle en Ci-4, Het2 ou alkyle en Ci-

4 substitué par un ou plusieurs substituants, chacun étant



MA

41174B1

indépendamment choisi dans le groupe constitué par -0H, -NR°R®
et Het?2 ;

R% représente un atome d'hydrogéne ou un groupement halogéno,
alkyle en Ci-4 ou alkyle en Ci-4 substitué par un ou plusieurs
substituants halogéno ;

ou R‘2 et R forment conjointement avec le cycle phényle auquel
ils sont liés une structure de Formule (a-2) ou (a-4) ;

X représente un groupement -NH- ;

les deux substituants R’ représentent des atomes d'hydrogeéne ;
les deux substituants R® représentent des atomes d'hydrogéne ;
R® représente un atome d'hydrogéne ;

R représente un groupement alkyle en Ci-s substitué par un
groupement -OH ;

Ar représente un groupement phényle ;

chacun des radicaux Het? représente indépendamment un groupement
hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons ainsi gu'au
moins un hétéroatome, chacun étant indépendamment choisi parmi
O, S(=0)p et N ; ledit groupement hétérocyclyle saturé comportant
4, 5 ou 6 chainons est éventuellement substitué par un ou deux
substituants, chacun étant indépendamment choisi dans le groupe
constitué par les groupements alkyle en Ci-4, -5(=0)2-alkyle en
Ci-6, hydroxy et alkyle en Ci-z substitué par un groupement
hydroxy ; ou deux substituants sur le méme atome de carbone dudit
groupement hétérocyclyle saturé comportant 4, 5 ou 6 chainons
forment conjointement avec l'atome de carbone commun auquel ils
sont 1liés le Cycle B ;

le Cycle B représente un groupement hétérocyclyle saturé a 4
chainons comportant un groupement S (=0);, ;

P représente 2.

4, Composé selon la revendication 1, ou

R? représente
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0 0
CH,4

ou

R® représente un groupement alkyle en Ci-4 ; ou alkyle en Ci
substitué par un substituant choisi dans le groupe constitué par
les groupements halogéno, -0H, -NH-(C=0)-alkyle en Ci-4, -N(CHz)-
(alkyle en Ci-4)-S02-CHiz, -NH-(alkyle en Ci-4)-S0>-CHz et -NH-
(alkyle en Ci-4)-OH ;

R4a représente un groupement alkyle en Ci-4 ou alkyle en Ciu
substitué par un ou plusieurs substituants Het? ;

R4 représente un groupement halogéno, alkyle en Ci-s« ou alkyle
en Ci-4« substitué par un ou plusieurs substituants halogéno ;

ou R*? et R* forment conjointement avec le cycle phényle auquel
ils sont 1liés une structure de Formule (a-2) ;

X représente un groupement -NH- ;

les deux substituants R’ représentent des atomes d'hydrogéne ;
les deux substituants R® représentent des atomes d'hydrogéne ;
chacun des groupements Het?® représente indépendamment un
groupement hétérocyclyle saturé a 6 chainons comportant au moins
un hétéroatome, chacun étant indépendamment choisi parmi O,
S(=0)p et N ;

P représente 2.
5. Composé selon la revendication 1, ou

R! représente -NH: ;

R? représente
[f"””\\\\“hq"‘
@)

et Y représente -CH>-.

2
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6. ‘1,|q??%rfg1elon la revendication 1, ou Y représente -CHz-

7. Composé selon la revendication 1, ou R! représente -

C(=0)0H, -C(=0)NH: ou -NH:.

8. Composé selon la revendication 1, oU R‘ représente un
groupement alkyle en Ci-4 ;
R4P représente un groupement alkyle en Ci-s substitué par un ou

plusieurs substituants halogéno.

9. Composé selon la revendication 1, ou

R?® représente un Jgroupement alkyle en Ci-4 ; ou alkyle en Ci
substitué par un substituant choisi dans le groupe constitué par
les groupements halogéno, -0OH, -NH», -0-(C=0)-alkyle en Ci-4,
NH- (C=0) -alkyle en Ci-4, —-NH-(SO2)-alkyle en Ci-4, -N(CHz)-(alkyle
en Ci-4)-S02,-CHz, -NH-(alkyle en Ci-4)-S02-CHiz, -N(CHz)-(alkyle en
Ci-4)-0OH, -(C=0)-NH-(alkyle en Ci-4)-0OH, -0-(C=0)-CH(NH2)-alkyle

a‘o
-~ NH,
O
en Ci-4, —-O-(C=0)-CH(NH:)- (alkyle en Ci-4)-Ar, et
-NH- (alkyle en Ci-4)—-OH.
10. Composé selon la revendication 1, ou Y représente -NH-.
11. Composé selon la revendication 1, ou le composé

NH,

CF,

est
ou N-oxyde, sel d'addition pharmaceutiquement acceptable ou

solvate de celui-ci.
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12. 41 (107345'B:1on pharmaceutique comprenant un véhicule

pharmaceutiquement acceptable et, au titre de principe actif,
une quantité thérapeutigquement active d'un composé selon 1'une

quelconque des revendications 1 a 11.

13. Composé selon l'une quelcongque des revendications 1 a 11

pour utilisation en tant que médicament.

14. Composé selon 1'une guelcongue des revendications 1 a 11
pour utilisation dans le traitement prophylactique ou
thérapeutique d'une maladie ou d'un état pathologique choisis
parmi les suivants : cancer, troubles auto-immuns, maladies
cardio-vasculaires, maladies inflammatoires, maladies
neurodégénératives, allergie, pancréatite, asthme, défaillance
multi-organe, maladies rénales, agrégation plaquettaire,
motilité du sperme, rejet de transplantation, rejet de greffon

et lésions pulmonaires.

15. Composé pour utilisation selon la revendication 14, ou

la maladie ou 1'état pathologique est le cancer.

16. Composé pour utilisation selon la revendication 15, ou

la maladie ou 1’état pathologigque est le cancer de la prostate.
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