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1. Junginys, kurio formulė
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska; kurioje

R1 yra grupė, kurios formulė

[image: image2.wmf]N

R

4

(

C

H

2

)

y

R

5


kurioje y yra 0, 1 arba 2;

R4 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, (C1-C6)alkilo, (C1-C6)alkilsulfonilo, (C2-C6)alkenilo, (C2-C6)alkinilo, kuriose alkilo, alkenilo ir alkinilo grupės yra pasirinktinai pakeistos deuteriu, hidroksilu, aminogrupe, trifluormetilu, (C1-C4)alkoksigrupe, (C1-C6)aciloksigrupe, (C1-C6)alkilaminu, ((C1-C6)alkil)2aminu, ciano grupe, nitro grupe, (C2-C6)alkenilu, (C2-C6)alkinilu arba (C1-C6)acilaminu; arba R4 yra (C3-C10)cikloalkilas, kur cikloalkilo grupė yra pasirinktinai pakeista deuteriu, hidroksilu, aminogrupe, trifluormetilu, (C1-C6)aciloksigrupe, (C1-C6)alkilaminu, ((C1-C6)alkil)2aminu, ciano grupe, ciano(C1-C6)alkilu, trifluormetil(C1-C6)alkilu, nitro grupe, nitro(C1-C6)alkilu arba (C1-C6)acilaminu;

R5 yra piperidinilas, pakeistas nuo vienos iki penkių karboksi, ciano, amino grupių, deuterių, hidroksilų, (C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)alkoksigrupių, halogenų, (C1-C6)acilo grupių, (C1-C6)alkilamino grupių, amino(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)alkoksi-CO-NH, (C1-C6)alkilamino-CO-, (C2-C6)alkenilo grupių, (C2-C6)alkinilo grupių, hidroksi(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)alkoksi(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)aciloksi(C1-C6)alkilo grupių, nitro grupių, ciano(C1-C6)alkilo grupių, halogen(C1-C6)alkilo grupių, nitro(C1-C6)alkilo grupių, trifluormetilo grupių, trifluormetil(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)acilamino grupių, (C1-C6)acilamino(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)alkoksi(C1-C6)acilamino grupių, amino(C1-C6)acilo grupių, amino(C1-C6)acil(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)alkilamino(C1-C6)acilo grupių, ((C1-C6)alkil)2amino(C1-C6)acilo grupių, R15R16N-CO-O-, R15R16N-CO-(C1-C6)alkilo grupių, (C1-C6)alkil-S(O)m, R15R16NS(O)m, R15R16NS(O)m(C1-C6)alkilo grupių, R15S(O)mR16N, R15S(O)mR16N(C1-C6)alkilo grupių, kuriose m yra 0, 1 arba 2, o R15 ir R16, kiekvienas nepriklausomai, yra parinkti iš vandenilio arba (C1-C6)alkilo; arba grupė, kurios formulė
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kurioje a yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

b, c, e, f ir g, kiekvienas nepriklausomai, yra 0 arba 1;

d yra 0, 1, 2 arba 3;

X yra S(O)n, kur n yra 0, 1 arba 2; deguonis, karbonilas arba –C((N-ciano)-;

Y yra S(O)n, kur n yra 0, 1 arba 2; arba karbonilas; ir

Z yra karbonilas, C(O)O-, C(O)NR- arba S(O)n, kur n yra 0, 1 arba 2;

R6, R7, R8, R9, R10 ir R11 yra kiekvienas nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio arba (C1-C6)alkilo, pasirinktinai pakeisto deuteriu, hidroksilu, aminogrupe, trifluormetilu, (C1-C6)aciloksigrupe, (C1-C6)alkilaminu, ((C1-C6)alkil)2aminu, ciano grupe, ciano(C1-C6)alkilu, trifluormetil(C1-C6)alkilu, nitro grupe, nitro(C1-C6)alkilu arba (C1-C6)acilaminu;

R12 yra karboksi, ciano, amino, okso grupės, deuteris, hidroksilas, trifluormetilas, (C1-C6)alkilas, trifluormetil(C1-C6)alkilas, (C1-C6)alkoksigrupė, halogenas, (C1-C6)acilas, (C1-C6)alkilaminas, ((C1-C6)alkil)2aminas, amino(C1-C6)alkilas, (C1-C6)alkoksi-CO-NH, (C1-C6)alkilamino-CO-, (C2-C6)alkenilas, (C2-C6)alkinilas, hidroksi(C1-C6)alkilas, (C1-C6)alkoksi(C1-C6)alkilas, (C1-C6)aciloksi(C1-C6)alkilas, nitro grupė, ciano(C1-C6)alkilas, halogen(C1-C6)alkilas, nitro(C1-C6)alkilas, (C1-C6)acilaminas, (C1-C6)acilamino(C1-C6)alkilas, (C1-C6)alkoksi(C1-C6)acilaminas, amino(C1-C6)acilas, amino(C1-C6)acil(C1-C6)alkilas, (C1-C6)alkilamino(C1-C6)acilas, ((C1-C6)alkil)2amino(C1-C6)acilas, R15R16N-CO-O-, R15R16N-CO-(C1-C6)alkilas, R15C(O)NH, R15OC(O)NH, R15NHC(O)NH, (C1-C6)alkil-S(O)m, (C1-C6)alkil-S(O)m-(C1-C6)alkilas, R15R16NS(O)m, R15R16NS(O)m(C1-C6)alkilas, R15S(O)mR16N, R15S(O)mR16N(C1-C6)alkilas, kur m yra 0, 1 arba 2, o R15 ir R16, kiekvienas nepriklausomai, yra parinkti iš vandenilio arba (C1-C6)alkilo;

R2 yra vandenilis, halogenas arba (C1-C6)alkilas; ir

R3 yra vandenilis.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame y yra 0.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kuriame R4 yra (C1-C6)alkilas.

4. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame a yra 0; b yra 1; X yra karbonilas; c yra 0; d yra 1; e yra 0; f yra 0 ir g yra 0.

5. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R12 yra ciano grupė, trifluormetilas, (C1-C6)alkilas, trifluormetil(C1-C6)alkilas, (C1-C6)alkilaminas, ((C1-C6)alkil)2aminas, (C2-C6)alkinilas, ciano(C1-C6)alkilas arba (C1-C6)alkil-S(O)m, kuriame m yra 0, 1 arba 2.

6. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš grupės, susidedančios iš:

metil-[4-metil-1-(propan-1-sulfonil)-piperidin-3-il]-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino;

4-metil-3-[metil-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-karboksirūgšties metilo esterio;

3,3,3-tifluor-1-{4-metil-3-[metil-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-il}-propan-1-ono;

4-metil-3-[metil-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-karboksirūgšties dimetilamido;

3-{4-metil-3-[metil-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-il}-3-okso-propionitrilo;

3,3,3-tifluor-1-{4-metil-3-[metil-(5-metil-7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-il}-propan-1-ono;

1-{4-metil-3-[metil-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-il}-but-3-in-1-ono;

1-{3-[(5-chlor-7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-metil-amino]-4-metil-piperidin-1-il}-propan-1-ono; ir

1-{3-[(5-fluor-7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-metil-amino]-4-metil-piperidin-1-il}-propan-1-ono.

7. Junginys pagal 6 punktą, kur minėtasis junginys yra 3-{4-metil-3-[metil-(7H-pirolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-amino]-piperidin-1-il}-3-okso-propionitrilas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.

8. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1-7 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, vieną arba daugiau farmaciniu požiūriu priimtinų nešiklių arba užpildų ir, pasirinktinai, vieną arba daugiau papildomų agentų, kurie moduliuoja žinduolio imuninę sistemą arba priešuždegiminių agentų.

9. Junginys pagal bet kurį iš 1-7 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirti panaudoti kaip medikamentai.

10. Junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, pasirinktinai derinyje su vienu arba daugiau papildomų agentų, kurie moduliuoja žinduolio imuninę sistemą arba su priešuždegiminiais agentais, panaudojimas gamyboje medikamentų, skirtų gydyti ligas, susijusias su proteinkinazių arba Janus’o kinazės (JAK3) slopinimu.

11. Junginio pagal bet kurį iš 1-7 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, pasirinktinai derinyje su vienu arba daugiau papildomų agentų, kurie moduliuoja žinduolio imuninę sistemą arba su priešuždegiminiais agentais, panaudojimas gamyboje medikamentų, skirtų žinduolio, apimant žmogų, gydomajam, paliatyviam arba profilaktiniam gydymui sutrikimų arba būsenų, parinktų iš organų transplantų atmetimo, ksenotransplantavimo, vilkligės, išsėtinės sklerozės, reumatoidinio artrito, psoriazės, I tipo diabeto ir diabeto sukeltų komplikacijų, vėžio, astmos, atopinio dermatito, autoimuninių skydliaukės sutrikimų, išopėjusio kolito, Krono ligos, Alcheimrio ligos, leukemijos ir kitų autoimuninių ligų.

12. Derinys, apimantis junginį pagal bet kurį iš 1-7 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską ir vieną arba daugiau papildomų agentų, kurie moduliuoja žinduolio imuninę sistemą arba priešuždegiminių agentų.

