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Abstract (en)

[origin: WO9205173A1] Compounds of formula (Q), wherein X and Y form a five- or six-membered heterocyclic ring containing at least one nitrogen;
Z is a hydrogen, halogen, carbon, oxygen or nitrogen atom; U is a carbon or nitrogen atom; n is 0 or the integer 1; V is a carbon or nitrogen atom; W
is a carbon or nitrogen atom; A is in the 1- or 2-position and is a nitrogen atom, a sulfur atom, or a substituted or unsubstituted alkylene group; Ar is
an aryl or heteroaryl group having one or more rings; and B is either (i) an oxygen or nitrogen atom, or a -CO- or -SO2- group, any of which is linked
to an amino acid, aryl group, heterocyclic group or alkyl group, or (ii) a substituted or unsubstituted alkyl group, which inhibit the enzyme thymidylate
synthase ("TS"), pharmaceutical compositions containing these tricyclic compounds, and the use of these compounds to inhibit TS, including all
effects derived from the inhibition of TS. Effects derived from the inhibition of TS include the inhibition of the growth and proliferation of the cells of
higher organisms and of microorganisms, such as yeast and fungi. Such effects include antitumor activity.

Abstract (fr)

L'invention se rapporte a des composés représentés par la formule (Q); ou: X et Y forment une chaine fermée hétérocyclique a 5 ou 6 éléments,
contenant au moins un azote; Z représente un atome d'hydrogene, d'halogéne, de carbone, d'oxygéne ou d'azote; U représente un atome de
carbone ou d'azote; n est égal a 0 ou au nombre entier 1; V représente un atome de carbone ou d'azote; W représente un atome de carbone ou
d'azote; A, qui se trouve dans la position 1 ou 2, représente un atome d'azote, un atome de soufre ou un groupe alkyléne substitué ou non substitué;
Ar représente un groupe aryle ou hétéroaryle comportant une ou plusieurs chaines fermées, et B représente soit (i) un atome d'oxygéne ou d'azote
ou un groupe -CO- ou -SO2-, élément qui, quel qu'il soit est lié a un acide aminé, a un groupe aryle, a un groupe hétérocyclique ou a un groupe
alkyle; soit (ii) un groupe alkyle substitué ou non substitué. De tels composés ont le pouvoir d'inhiber I'enzyme thymidilate-synthase (TS). L'invention
se rapporte également a des compositions pharmaceutiques contenant ces composés tricycliques et a I'utilisation de ces composés pour produire
I'effet d'inhibition de I'enzyme TS, ainsi que tous les effets tirés de cet effet d'inhibition de I'enzyme TS. Les effets tirés de I'effet d'inhibition de
I'enzyme TS sont l'inhibition de la croissance et de la prolifération des cellules d'organismes supérieurs et de microorganismes, tels que levures et

champignons, ainsi qu'une action antitumorale.
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