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1. Junginys, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur

Ar1 ir Ar2 kiekvienas yra
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X1 yra -O-; 

R1 ir R2, kiekvienas nepriklausomai, yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, hidroksi(C1-C3 alkilo), C3-C8 cikloalkilo, -CH2F, -CHF2 ir -CF3; 

arba R1 ir R2, kartu su anglies atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro C3-C6 alkileno žiedą;

arba R1 ir R2, kartu su anglies atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro C(O grupę;

R3 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, hidroksi(C1-C3 alkilo), C3-C8 cikloalkilo, -CH2F, -CHF2 ir -CF3;

kiekvienas R6 yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6-alkilo ir -OH;

kiekvienas R7 yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš H ir C1-C6-alkilo;

n2 yra nuo 1 iki 4;

R4 ir R5, kartu su anglies atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro nuo 4-nario iki 8-nario heterocikloalkilo arba heterocikloalkenilo žiedą, turintį nuo 1 iki 3 grupių, nepriklausomai parinktų iš X2, su sąlyga, kad bent vienas X2 yra -NR35-, -O-, -S-, -S(O)- arba -SO2-, žiedas, pasirinktinai pakeistas nuo 1 iki 6 pakaitų, nepriklausomai parinktų iš grupės, susidedančios iš R30 ir R31;

R8, R9 ir R10, kiekvienas nepriklausomai, yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, C3-C8 cikloalkilo, -OR12, halogeno, -CN, -NO2, -CF3, -CHF2, -CH2F, -CH2CF3, -OCF3, -OCHF2, -OCH2F, -OCH2CF3, -COOR12, -CONR21R22, -OC(O)NR21R22, -OC(O)R12, -NR21COR12; -NR21CO2R15, -NR21CONR21R22, -NR21SO2R15, -NR21R22, -SO2NR21R22, -S(O)n6R15, (R19)-arilo ir (R19)r-heteroarilo;

R12 yra H, C1-C6 alkilas arba C3-C8 cikloalkilas;

R13 ir R14, kiekvienas nepriklausomai, yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, C3-C8 cikloalkilo, (C3-C8)cikloalkil(C1-C3)alkilo, -CH2CF3, arilo ir heteroarilo; arba

R13 ir R14, kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro nuo 4-nario iki 7-nario sotųjį arba nesotųjį žiedą, kuris yra pasirinktinai pakeistas -OR12, kur vienas iš anglies atomų žiede yra pasirinktinai pakeistas heteroatomu, parinktu iš grupės, susidedančios iš -O-, -S- ir -NR34-;

n6 yra 0, 1 arba 2;

R15 yra C1-C6 alkilas, C3-C8 cikloalkilas, -CF3 arba -CH2CF3;

R16 yra H, C1-C6 alkilas, C3-C8 cikloalkilas, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilas, hidroksi(C2-C6)alkilas arba -P(O)(OH)2;

kiekvienas R16 yra pakeistas arilo arba heteroarilo žiedu, prie kurio jis yra prijungtas, ir yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, C3-C8 cikloalkilo, C1-C6 alkoksi, -OH, halogeno, -CN, -NO2, -CF3, -CHF2, -CH2F, -OCF3, -OCHF2, -OCH2F, -O-(C1-C6 alkilo), -O-(C3-C8 cikloalkilo), -COOR12, -CONR21R22, -OC(O)NR21R22, -OC(O)R12, -NR21R22, -NR21COR12, -NR21CO2R12, -NR21CONR21R22, -NR21SO2R15 ir -S(O)n6R15;

R21 ir R22, kiekvienas nepriklausomai, yra parinkti iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, C3-C8 cikloalkilo ir benzilo; arba

R21 ir R22, kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro nuo 4-nario iki 7-nario sotųjį arba nesotųjį žiedą, kur vienas anglies atomas žiede yra pasirinktinai pakeistas heteroatomu, parinktu iš grupės, susidedančios iš -O-, -S- ir -NR34-;

R30 ir R31, kiekvienas nepriklausomai, yra parinkti iš grupės, susidedančios iš H, -OH, C1-C6 alkilo, C3-C8 cikloalkilo, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilo ir -C(O)NR13R14; arba

R30 ir R31, kartu su anglies atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro (O, (S, ciklopropilo žiedą arba (NR36;

R32 ir R33, kiekvienas nepriklausomai, yra parinkti iš grupės, susidedančios iš H ir C1-C6 alkilo;

R34 yra H, C1-C6 alkilas, C3-C8 cikloalkilas, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilas arba hidroksi(C2-C6)alkilas;

R35 yra H, C1-C6 alkilas, C3-C8 cikloalkilas, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilas, -P(O)(OH)2, alilas, hidroksi(C2-C6)alkilas, (C1-C6)alkoksi(C1-C6)alkilas, -SO2R15 arba -(CH2)2-N(R12)-SO2-R15;

R36 yra H, C1-C6 alkilas, C3-C8 cikloalkilas, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilas, -NO2, -CH arba OR12;

r yra nuo 1 iki 3; ir

X2 yra -NR35-, -O-, -S-, -S(O)-, -SO2-, -CH2-, -CF2- arba -CR12F-;

arba jo diastereomeras, enantiomeras, stereoizomeras, regiostereomeras, rotomeras arba tautomeras.

2. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame Ar2, bent du iš R8, R9 ir R10, kiekvienas yra -CF3.

3. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame Ar1, bent du iš R8, R9 ir R10, kiekvienas yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš H, -OH ir halogeno.

4. Junginys arba druska pagal 1 punktą, išreikštas formule
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kurioje Ar2, R8 ir R9 yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš -CF3, -CHF2, -CH2F, halogeno, C1-C6 alkilo, -OCF3 ir -OR12:

Ar1, R9 ir R10 yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš H, -OH ir halogeno; ir

n2 yra 1 arba 2.

5. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kur 4-naris iki 8-nario žiedas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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kur R35 yra H, C1-C6 alkilas, C3-C8 cikloalkilas, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilas arba hidroksi(C2-C6)alkilas;

n5 yra 1, 2 arba 3;

X2 yra -NR35-, -CH2-, -O-, arba -S-;

R30 yra H, C1-C6 alkilas arba C3-C8 cikloalkilas; ir

R31 yra H, -OH arba C1-C6 alkilas.

6. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kur 4-naris iki 8-nario žiedas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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kur R30 yra H, C1-C6 alkilas arba C3-C8 cikloalkilas;

R31 yra H, -OH arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas R35 yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš H, C1-C8 alkilo, C3-C8 cikloalkilo, (C3-C8)cikloalkil(C1-C6)alkilo ir hidroksi(C1-C6)alkilo;

n4 ir n7 yra nepriklausomai 0-5, su sąlyga, kad n4 ir n7 suma yra 1-5.

7. Junginys arba druska pagal 5 punktą, kur 4-naris iki 8-nario žiedas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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8. Junginys arba druska pagal 6 punktą, kur 4-naris iki 8-nario žiedas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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9. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame junginys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

[image: image18.png]oF,

HN,

N,
P

NH

oF,




[image: image19.wmf]
[image: image20.wmf]
[image: image21.wmf]
[image: image22.png]oF,

oF.




[image: image23.wmf]
ir
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ir jų stereoizomerų.

10. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
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11. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
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12. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
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13. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
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14. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
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15. Farmacinė kompozicija, apimanti terapiniu požiūriu efektyvų kiekį bent vieno junginio pagal 1 punktą ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį.

16. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, papildomai apimanti bent vieną selektyvų serotonino reabsorbcijos inhibitorių.

17. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, papildomai apimanti bent vieną serotonino 5-HT3 receptoriaus antagonistą, arba bent vieną kortikosteroidą arba bent vieną pakeistą benzamidą.

18. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, papildomai apimanti bent vieną serotonino 5-HT3 receptoriaus antagonistą ir bent vieną kortikosteroidą.

19. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, papildomai apimanti bent vieną pakeistą benzamidą ir bent vieną kortikosteroidą.

20. Junginio pagal 1 punktą panaudojimas gamybai medikamento, skirto ligonio fiziologiniam sutrikimui, simptomui arba ligai gydyti, kur fiziologinis sutrikimas, simptomas arba liga yra kvėpavimo liga, kosulys, uždegiminė liga, odos liga, oftalmologinė liga, depresija, nerimas, fobija, dvipolis sutrikimas, priklausomybė alkoholiui, piktnaudžiavimas psichotropinėmis medžiagomis, epilepsija, nocicepcija, psichozė, šizofrenija, Alzheimerio liga, su AIDS susijusi demencija, Towne’o liga, streso sukeltas sutrikimas, įkyrus/kompulsyvus sutrikimas, bulemija, nervinė anoreksija, kompulsyvus persivalgymas, manija, priešmenstruacinis sindromas, skrandžio ir žarnų liga, aterosklerozė, fibrozės susirgimas, nutukimas, II tipo diabetas, galvos skausmas, neuropatinis skausmas, pooperacinis skausmas, chroniško skausmo sindromas, šlapimo pūslės sutrikimas, urogenitalinis sutrikimas, emezė, pykinimas.

21. Panaudojimas pagal 20 punktą, kur medikamentas yra skirtas astmai, emezei, pykinimui, depresijai, nerimui, kosuliui arba migrenai gydyti.

22. Panaudojimas pagal 21 punktą, kur medikamentas yra skirtas depresijai arba nerimui gydyti, o gydymas apima papildomai skiriamą bent vieną serotonino reabsorbcijos inhibitorių.

23. Panaudojimas junginio pagal 1 punktą gamybai medikamento, skirto kosuliui gydyti.

24. Panaudojimas junginio pagal 1 punktą gamybai medikamento, skirto emezei gydyti.

25. Panaudojimas pagal 24 punktą, kur gydymas apima papildomai skiriamą bent vieną serotonino 5-HT3 receptoriaus antagonistą arba bent vieną kortikosteroidą arba bent vieną pakeistą benzamidą.

26. Panaudojimas pagal 24 punktą, kur gydymas apima papildomai skiriamą bent vieną serotonino 5-HT3 receptoriaus antagonistą arba bent vieną kortikosteroidą.

27. Panaudojimas pagal 24 punktą, kur gydymas apima papildomai skiriamą bent vieną kortikosteroidą arba bent vieną pakeistą benzamidą.

28. Panaudojimas junginio pagal 1 punktą gamybai medikamento, skirto pašalinti medžiagos P poveikį į neurokinino-1 receptoriaus sritį arba blokuoti bent vieną neurokinino-1 receptorių.

