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1. Junginys, kurio bendroji formulė (I):
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kurioje:

R1 reiškia 2-tiofeną, kuris 5-je padėtyje kaip pakaitą turi radikalą iš grupės, susidedančios iš chloro, bromo, metilo ir trifluormetilo;

R2 reiškia D-A-:

kur:

“A” radikalas reiškia fenileną;

“D” radikalas reiškia sotųjį 5- arba 6-narį heterociklą, 

kuris yra prijungtas prie “A” per azoto atomą,

kuris turi karbonilo grupę, esančią greta jungiančiojo azoto atomo ir kuriame vienas žiedo anglies atomas gali būti pakeistas heteroatomu iš grupės, susidedančios iš S, N ir O;

kur

aukščiau apibūdinta “A” grupė meta-padėtyje prijungimo prie oksazolidinono padėties atžvilgiu kaip pakaitus gali turėti vieną arba du radikalus iš grupės, susidedančios iš fluoro, chloro, nitrogrupės, aminogrupės, trifluormetilo, metilo ir cianogrupės;

kiekvienas iš R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 reiškia vandenilį

ir jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, hidratai, druskų hidratai ir provaistai.

2. Junginys pagal 1 punktą, turintis tokią formulę:
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ir jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, hidratai, druskų hidratai ir provaistai.

3. Pakeistų oksazolidinonų pagal 1 arba 2 punktą gavimo būdas, kuris yra bet kuris iš šių alternatyvių būdų:

[A] junginiai, kurių bendroji formulė (II):
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kurioje

kiekvienas iš R2, R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 radikalų yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte,

yra veikiami karboksirūgštimis, kurių bendroji formulė (III):
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kurioje

R1 radikalas yra toks kaip apibūdinta 1 punkte,

arba taip pat atitinkamais karbonilhalogenidais, geriausia karbonilchloridais, arba kitu atveju atitinkamais simetriniais arba mišriaisiais aukščiau duotos (III) bendrosios formulės karboksirūgščių karboksianhidridais inertiniuose tirpikliuose, jeigu tinka, esant aktyvuojančio arba kopuliuojančio agento ir (arba) bazės, gaunant junginius, kurių bendroji formulė (I):
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kurioje

kiekvienas iš R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 radikalų yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte,

arba taip pat pagal kitą būdą

[B] junginiai, kurių bendroji formulė (IV):


[image: image6.wmf]R

5

R

4

R

3

N

R

6

R

7

R

8

O

R

1

(

I

V

)

,


kurioje

kiekvienas iš R1, R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 radikalų yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte,

naudojant tinkamą selektyvų oksidinimo agentą, inertiniame tirpiklyje yra paverčiami atitinkamais epoksidais, kurių bendroji formulė (V):
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kurioje

kiekvienas iš R1, R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 radikalų yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte,

ir inertiniame tirpiklyje, jeigu tinka, esant katalizatoriaus, veikiant aminu, kurio bendroji formulė (VI):

R2-NH2 

(VI),

kurioje

R2 radikalas yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte,

iš pradžių yra pagaminami junginiai, kurių bendroji formulė (VII):
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kurioje

kiekvienas iš R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 radikalų yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte,

ir po to inertiniame tirpiklyje, esant fosgeno arba fosgeno ekvivalentų, tokių kaip, pavyzdžiui, karbonildiimidazolas (CDI), jie yra ciklizuojami, gaunant junginius, kurių bendroji formulė (I):
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kurioje

kiekvienas iš R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7 ir R8 radikalų yra toks, kaip apibūdinta 1 punkte.

4. Vaistai, kuriuose yra bent vienas junginys pagal 1 arba 2 punktą ir vienas arba daugiau farmakologiniu požiūriu priimtinas priedas arba pagalbinė medžiaga.

5. Junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas vaistų arba farmacinių kompozicijų, skirtų tromboembolinių susirgimų, ypatingai miokardo infarkto, krūtinės anginos (įskaitant nestabiliąją anginą), vėl atsiradusį užakimą ir susiaurėjimą po angioplazijos arba aortos-vainikinės arterijos šuntavimo, insulto, trumpalaikių išeminių priepuolių, periferinių arterijų užakimo, plaučių embolijos arba giluminių venų trombozės, profilaktikai ir (arba) gydymui, gamyboje.

6. (I) bendrosios formulės junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas vaistų arba farmacinių kompozicijų, skirtų sutrikimų, kuriuos teigiamai veikia Xa faktoriaus inhibavimas, profilaktikai ir (arba) gydymui, gamyboje.

7. (I) bendrosios formulės junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas vaistų arba farmacinių kompozicijų, skirtų išsėtinės intravaskulinės koaguliacijos (DIC) profilaktikai ir (arba) gydymui, gamyboje.

8. (I) bendrosios formulės junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas vaistų arba farmacinių kompozicijų, skirtų susirgimų, tokių kaip aterosklerozė, artritas, Alzhaimerio liga arba vėžys, profilaktikai ir (arba) gydymui, gamyboje.

9. (I) bendrosios formulės junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas vaistų arba farmacinių kompozicijų, skirtų Xa faktoriui inhibuoti, gamyboje.

10. Kraujo krešėjimo prevencijos in vitro, ypatingai kraujo atsargų arba biologinių mėginių, turinčių Xa faktoriaus, būdas,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad yra pridedama junginių pagal 1 arba 2 punktą.

11. Junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas apsaugoti nuo kraujo krešėjimo ex vivo.

12. Junginių pagal 1 arba 2 punktą panaudojimas apsaugoti nuo kraujo krešėjimo ex vivo biologiniuose mėginiuose, turinčiuose Xa kraujo krešėjimo faktoriaus.
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