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1. Raceminės formos arba gryno enantiomero formos junginiai, kurių formulė:
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kurioje:

R1 ir R2, kurie gali būti identiški arba skirtingi, kiekvienas nepriklausomai reiškia halogeno atomą; hidroksi-(C1-C5)alkilą; (C1-C5)alkilą; aralkilą, kuriame arilo dalis yra (C6-C8) ir alkilo dalis yra (C1-C4); (C1-C5)alkoksigrupę; trifluormetilo grupę; nitrogrupę; nitrilo grupę; -SR grupę, kurioje R reiškia vandenilį, (C1-C5)alkilą arba aralkilą, kuriame arilo dalis yra (C6-C8) ir alkilo dalis yra (C1-C4); -S-CO-R grupę, kurioje R reiškia (C1-C5)alkilo arba aralkilo radikalą, kuriame arilo dalis yra (C6-C8) ir alkilo dalis yra (C1-C4); -COORa grupę, kurioje Ra reiškia vandenilį arba (C1-C5)alkilą; -CON-RaRb grupę, kur Ra ir Rb yra tokie, kaip nurodyta aukščiau prie Ra; -NRaRb grupę, kur Ra ir Rb yra tokie, kaip nurodyta aukščiau prie Ra; -CONRcRd arba -NRcRd grupę, kurioje Rc ir Rd sudaro, kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prisijungę, 5- - 7-narį heterociklą; -NHCO-NRaRb grupę, kur Ra ir Rb yra tokie, kaip nurodyta aukščiau prie Ra;

R3 reiškia vandenilį arba yra toks, kaip nurodyta prie R1 ir R2;

arba pasirinktinai R2 su R3 sudaro, kai pastarieji pakeičia fenilą 5 padėtyje, -X-CH2-X- grupę, kurioje X nepriklausomai reiškia CH2 arba deguonies, arba sieros atomą;

R6 reiškia (C1-C6)alkilą; (C1-C6)alkoksi(C1-C3)alkilą; (C3-C5)cikloalkilą; (C3-C6)cikloalkil(C1-C6)alkilą; (C1-C6)alkiltio(C1-C3)alkilą; (C1-C6)alkilsulfoksi(C1-C3)alkilą; (C1-C6)alkilsulfodioksi(C1-C3)alkilą;

R7 reiškia fenilą, kuris yra nepakeistas, mono-, di- arba tripakeistas 3, 4 arba 5 padėtyje halogenu, (C1-C5)alkilu, -O-CH2-O- grupe prie dviejų gretimų fenilo anglies atomų, -CF3, -NO2 arba -CN, -COOR8, arba -CONR8R9 grupe, arba -CH2OR8 grupe, kurioje R8 ir R9 reiškia (C1-C3)alkilą, OR10, kurioje R10 reiškia (C1-C5)alkilą; arba pasirinktinai R7 reiškia piridilo, tiofeno, pirazolilo, imidazolilo, (C3-C5)cikloalkilo arba (C3-C6)cikloalkil(C1-C6)alkilo grupę;

jų adityvinės druskos, jų hidratai ir/arba jų solvatai.

2. Junginiai pagal 1 punktą,  b e s i s k i r i a n t y s  tuo, kad:

R1 ir R2, kurie gali būti identiški arba skirtingi, kiekvienas nepriklausomai reiškia halogeno atomą; (C1-C5)alkilą; (C1-C5)alkoksigrupę;

R3 reiškia vandenilį arba yra toks, kaip apibūdinta prie R1 ir R2;

R6 reiškia (C1-C6)alkilą; (C1-C6)alkoksi(C1-C3)alkilą; (C3-C5)cikloalkilą; (C3-C6)cikloalkil(C1-C6)alkilą; 

R7 reiškia fenilą, kuris yra nepakeistas, mono- arba dipakeistas 3 arba 4 padėtyje halogenu, (C1-C5)alkilo grupe, -CH2OR8 grupe, kurioje R8 reiškia (C1-C3)alkilą arba -O-CH2-O- grupę 3, 4 padėtyje; arba pasirinktinai R7 reiškia (C3-C5)cikloalkilo grupę.

3. Junginiai pagal bet kurį 1 arba 2 punktą,  b e s i s k i r i a n t y s  tuo, kad R3 yra fenilo 5 padėtyje.

4. Junginiai pagal 1 punktą, parinkti iš:

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1R)-(1-(3-fluor-4-metilfenil)-2-metoksietil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (31 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-fenilbutil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (33 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-feniletil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (34 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksifenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-feniletil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (35 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(4-fluorfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (36 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-fenilpentil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (37 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1R)-(2-metoksi-1-(4-metoksimetilfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (40 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-(4-metoksimetilfenil)pentil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (42 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-(4-fluorfenil)pentil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (45 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(ciklopropilfenilmetil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (47 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-(3-fluor-4-metilfenil)pentil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (49 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(3-fluor-4-metilfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (50 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-(4-fluorfenil)butil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (51 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-(3-fluor-4-metoksimetilfenil)butil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (52 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(4-chlorfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (53 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(4-metilfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (54 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklobutil-1-(4-fluorfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (55 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(4-bromfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (56 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(3,4-metilendioksifenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (57 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksifenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(3-fluor-4-metilfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (58 pavyzdys)

[4-(2,4-dimetoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(3-fluor-4-metilfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (59 pavyzdys)

[4-(4-metoksi-2,5-dimetilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(2-ciklopropil-1-(3-fluor-4-metilfenil)etil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (60 pavyzdys)

[4-(2-chlor-4-metoksi-5-metilfenil)-5-metiltiazol-2-il][(1S)-(1-(3,4-metilendioksifenil)butil)]prop-2-inilamino hidrochlorido (61 pavyzdys)

taip pat ir jų atitinkamos bazės ir kitos adityvinės druskos ir solvatai ir/arba hidratai.

5. (1.2) formulės junginių pagal 1 punktą gavimo būdas,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad šie junginiai yra gaunami alkilinimu junginių, kurių formulė:
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kurioje R1, R2, R3, R6 ir R7 yra tokie, kaip apibūdinta (1.2).

6. Farmacinė kompozicija,  b e s i s k i r i a n t i  tuo, kad ji turi junginį pagal bet kurį iš 1 – 4 punktų, kaip aktyvią sudedamąją dalį.

7. Junginio pagal bet kurį iš 1 – 4 punktų panaudojimas gamybai medikamentų, skirtų nuo CRF (kortikotropino atpalaidavimo faktorius) priklausančių būsenų prevencijai ir/arba gydymui.

8. Junginio pagal bet kurį iš 1 – 4 punktų panaudojimas gamybai medikamento, skirto su stresu susijusių būsenų prevencijai arba gydymui gydomosiom priemonėm ir daugiausiai bet kurios patologijos, įskaitant CRF, parinktos iš Kušingo ligos, neuropsichiatrinių sutrikimų, tokių kaip depresija, nerimas, panika, obsesiniai-kompulsiniai sutrikimai, nuotaikos sutrikimai, potrauminiai stresai, elgesio sutrikimai, agresyvumas, anoreksija, bulimija, hiperglikemija, priešlaikinis gimdymas, rizikingas nėštumas, protiškai atsilikęs vystymasis, miego sutrikimai, epilepsija ir visų tipų depresija; Alzhaimerio ligos, Parkinsono ligos; Hantingtono chorėjos; amiotrofinės lateralinės sklerozės; kraujagyslių, širdies ir cerebralinių sutrikimų; seksualinio aktyvumo sutrikimų ir vaisingumo sutrikimų; imunodepresijos, imunosupresijos, uždegiminių procesų, išsėtinių infekcijų, reumatinio artrito, osteoartrito, uveito, psoriazės ir diabeto; vėžio; skrandžio ir žarnų funkcinių sutrikimų ir dėl jų kylančių uždegimų, pavyzdžiui, vidurių dirglumo ir uždegimo, diarėjos; skausmo suvokimo sutrikimų, fibromialgijos, kuri gali būti arba gali nebūti susijusi su miego sutrikimais, nuovargio arba migrenos; simptomų, susijusių su priklausomybe nuo alkoholio ir atpratimu nuo narkotikų, gydymui.

























