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DERIVE DE PYRAZOLOPYRIDINE AYANT UN EFFET AGONISTE DU
RECEPTEUR GLP-1

REVENDICATIONS
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1. Composé représenté par la Formule (1) :
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dans lequel X est -N= ou —-CR®=; R@ est choisi parmi un atome
d’hydrogene, un atome d’halogéne, et un alkyle en C1;

Y est choisi parmi -C(=0)-, -CHR-, et -S(=0)2-; R est un atome
d’hydrogéne ou un alkyle en C1s;

Q" est un aryle en Ce-10 ou un hétéroaryle a 5 a 10 chainons, l'aryle en
Cs-10 et 'hétéroaryle a 5 a 10 chainons étant éventuellement substitués par un a
cing substituants indépendamment choisis parmi un atome d’halogéne, un alkyle
en C1.6 (I'alkyle en C1.6 étant éventuellement substitué par un ou plusieurs atomes
d’halogéne), et un alcoxy en C16 ;

Q2 est un hétérocyclyle a 3 a 12 chainons ou un hétéroaryle a 5 a 10
chainons, I'nétérocyclyle a 3 a 12 chainons et 'hétéroaryle a 5 a 10 chainons
étant éventuellement substitués par un a trois substituants indépendamment
choisis parmi un atome d’halogene, un alkyle en Ci6 (l'alkyle en C16 étant
éventuellement substitué par un ou plusieurs atomes d’halogéne), un alcoxy en
C1-6, et -NR®@R® et deux groupes alkyle en C1.6 conjointement avec un atome
de carbone auquel ils sont fixés peuvent former un noyau carbocyclique en C3s ;
et R et RO sont indépendamment choisis parmi un atome d’hydrogéne, un
alkyle en C1.6, et un (alkyle en C1.s)carbonyle ;

R', R2? et R3® sont chacun indépendamment choisis parmi un atome

d’hydrogéne et un alkyle en C1 ('alkyle en C16 étant éventuellement substitué
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par un ou plusieurs substituants indépendamment choisis parmi un atome
d’halogéne, un alcoxy en C1s, et un hydroxy) ;

R*, RS et R® sont indépendamment choisis parmi un atome d’hydrogéne,
un atome d’halogene, et un alkyle en C16 ;

R’ et R® conjointement avec un atome de carbone auquel ils sont fixés
forment un noyau cycloalcane en Css, le cycloalkyle en Cs.s ainsi formé étant
éventuellement substitué par un ou plusieurs alkyle en C1.6, 'alkyle en C1.6 étant
éventuellement substitué par un ou plusieurs hydroxy ;

n1 estunentierde0a3;n2estunentierde0as;

R9 est choisi parmi un groupe représenté par la Formule (lla), (Ilb), (lic),
(ld) :

1 i

“AS AN AN
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-CO2R¥ et -C(=0)-NR%R®%": et R% R% R% R% et R% sont chacun
indépendamment choisis parmi un atome d’hydrogene, un alkyle en C1.6 (I'alkyle
en Cis étant éventuellement substitué par un ou plusieurs substituants
indépendamment choisis parmi un atome d’halogéne et un alcoxy en C1.6), et un
(alkyle en C1-6)carbonyle ; R% est un atome d’hydrogéne, ou un alkyle en C1.6 qui
est éventuellement substitué par un ou plusieurs atomes d’halogéne ; R¥ est un
atome d’hydrogéne ou un alkyle en C1-6 ; R% est un atome d’hydrogéne, un alkyle
en C1.6, un (alkyle en C1.s)carbonyle, un cyano, ou -S(=0)n3-R% ; n3 est un entier
de 0a2;etR%estunalkyleenCis;

Z' est choisi parmi un groupe représenté par la Formule (Illa), (Illb), (lllc),
(ld), et (llle) :
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dans lequel R# est choisi parmi un atome d’hydrogéne, un alkyle en C1s, et
(alkyle en Cis)carbonyle; R# et R* sont indépendamment un atome
d’hydrogéne ou un alkyle en C16; n4 est un entier de 1 & 3; n5 et n6 sont
indépendamment un entier de 0 a 10 (* représente une position liante avec une
structure pyrazolopyridine, et ** représente une position liante avec Z2) ;

Z? est choisi parmi i) un cycloalkyle en Ca.15 qui est éventuellement
substitué par un ou plusieurs -NR?9Rz¢ ii) un aryle en Ce-10 qui est éventuellement
substitué par un a trois substituants indépendamment choisis dans le Groupe C,
et iii) un hétéroaryle a 5 a 10 chainons qui est éventuellement substitué par un a
trois substituants indépendamment choisis dans le groupe D :

Groupe C : a) un atome d’halogéne,

b) -NRz42RzeZ - oy R292 gt R?¢2 sont indépendamment choisis parmi un
atome d’hydrogéne, un alkyle en C1-6 et un (alkyle en C1.s)carbonyle, 'alkyle en
C1.6 étant éventuellement substitué par un ou plusieurs alcoxy en C1s,

c) -S(=0)n7-R#" : ou n7 est un entier de 0 a 2, R#" est un alkyle en C1.s,

d) alkyle en C1s;

e) alcoxy en C1s ; ou l'alcoxy en C1-6 est éventuellement substitué par un
ou plusieurs hydroxy,

f) hétéroaryle a 5 a 10 chainons ; ou I'hétéroaryle a 5 a 10 chainons est
éventuellement substitué par un ou plusieurs substituants indépendamment
choisis parmi -NR#Z'RZ1, ou R#! et RZ" sont indépendamment choisis parmi un
atome d’hydrogéne et un alkyle en C1.6.

Groupe D : a) oxo,

b) un atome d’halogene,

c) alkyle en C1s6 ; ou l'alkyle en C1.6 est éventuellement substitué par un
ou plusieurs substituants indépendamment choisis parmi un atome d’halogene,
un hydroxy, un alcoxy en C1s, et un hétérocyclyle a 3 a 12 chainons,
'hétérocyclyle a 3 a 12 chainons étant éventuellement substitué par un ou
plusieurs alkyle en C1.6, et

d) hétérocyclyle a 3 a 12 chainons ;

un sel de celui-ci, ou un solvate soit du composé, soit d'un sel du compose.
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2. Composé selon la revendication 1, un sel de celui-ci, ou un solvate soit du
composé, soit d'un sel du composé, dans lequel Q' est un phényle ou pyridyle,
et le phényle ou pyridyle est substitué par un a quatre substituants

indépendamment choisis parmi un atome d’halogéne et un alkyle en C1s.

3. Composé selon la revendication 1 ou 2, un sel de celui-Ci, ou un solvate

soit du composé, soit d'un sel du composé, dans lequel Y est -C(=0)-.

4, Composé selon I'une quelconque des revendications 1 a 3, un sel de celui-
ci, ou un solvate soit du composé, soit d’'un sel du composé, dans lequel R" est

un atome d’hydrogéne.

5. Composé selon 'une quelconque des revendications 1 a 4, un sel de
celui-ci, ou un solvate soit du composé, soit d'un sel du compose, dans lequel n1

et n2 valent tous les deux O.

6. Composé selon I'une quelconque des revendications 1 a 5, un sel de celui-
ci, ou un solvate soit du composé, soit d’'un sel du composé, dans lequel R® est

représenté par la Formule (lIb) :

7. Composé selon I'une quelconque des revendications 1 a6, un sel de celui-
ci, ou un solvate soit du composé, soit d'un sel du composé, dans lequel X est -
N=, -CH=, ou -CF=.

8. Composé selon 'une quelconque des revendications 1 a 7, un sel de celui-
ci, ou un solvate soit du composé, soit d’un sel du composé, dans lequel Z' est

représenté par la Formule (llla) :
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{H1a)

dans lequel * représente une position liante avec une structure pyrazolopyridine,

et ** représente une position liante avec Z2.

5
9. Composé selon la revendication 1, un sel de celui-ci, ou un solvate soit du
composeé, soit d’'un sel du composé représenté par la formule :
, F
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10.  Hydrate du sel hémicalcique du composé selon la revendication 9.

11.  Composition pharmaceutique comprenant le composé selon ['une
quelconque des revendications 1 a 10, un sel de celui-ci, ou un solvate soit du

15 composé, soit d’'un sel du composé en tant qu’ingrédient actif.

12. Composé selon I'une quelconque des revendications 1 a 10, un sel de
celui-ci, ou un solvate soit du composé, soit d'un sel du composé, pour une
utilisation en thérapeutique.

20
13.  Composé selon I'une quelconque des revendications 1 a 10, un sel de
celui-ci, ou un solvate soit du composé, soit d'un sel du composé, pour une
utilisation dans la prévention ou le traitement du diabéte non insulinodépendant

(diabete de type 2), de I'hyperglycémie, de l'intolérance au glucose, du diabete
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insulinodépendant (diabéte de type 1), des complications du diabéte, de 'obésite,
de [I'hypertension artérielle, de rlhyperlipidémie, de [lartériosclérose, de la
coronaropathie, de l'infarctus cérébral, de la stéatose hépatique non alcoolique,

de la maladie de Parkinson, ou de la démence.

14. Composé selon I'une quelconque des revendications 1 a 10, un sel de
celui-ci, ou un solvate soit du composé, soit d'un sel du composé, pour une
utilisation dans la prévention ou le traitement du diabéte non insulinodépendant

(diabéte de type 2) ou de l'obésité.
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