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

n yra 1 arba 2;

R1 reiškia halogeno atomą; trifluormetilo radikalą; (C1-C4)alkilą; (C1-C4)alkosi radikalą; trifluormetoksi radikalą;

R2 reiškia vandenilio atomą arba halogeno atomą;

R3 reiškia vandenilio atomą; -OR5 grupę; -CH2OR5 grupę, -NR6R7 grupę, -NR8COR9 grupę; -NR8CONR10R11 grupę; -CH2NR12R13 grupę; -CH2NR8CONR14R15 grupę; (C1-C4)alkoksikarbonilą; -CONR16R17 grupę;

arba dar R3 sudaro dvigubą jungtį tarp anglies atomo, prie kurio jis yra prisijungęs ir gretimo anglies atomo piperidino žiede;

R4 reiškia 1,3-tiazol-2-ilo aromatinę grupę, kurios formulė:
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R5 reiškia vandenilio atomą; (C1-C4)alkilą; (C1-C4)alkilkarbonilą;

R6 ir R7 kiekvienas nepriklausomai reiškia vandenilio atomą arba (C1-C4)alkilą;

R8 reiškia vandenilio atomą arba (C1-C4)alkilą;

R9 reiškia (C1-C4)alkilą arba -(CH2)m-NR6R7 grupę;

m yra 1, 2 arba 3;

R10 ir R11 kiekvienas nepriklausomai reiškia vandenilio atomą arba (C1-C4)alkilą;

R12 ir R13 kiekvienas nepriklausomai reiškia vandenilio atomą arba (C1-C5)alkilą;

R13 taip pat gali reikšti -(CH2)q-OH grupę arba -(CH2)q-S-CH3 grupę;

arba dar R12 ir R13 kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prisijungę, sudaro heterociklą, parinktą iš aziridino, azetidino, pirolidino, piperidino ir morfolino;

q yra 2 arba 3;

R14 ir R15 kiekvienas nepriklausomai reiškia vandenilio atomą arba (C1-C4)alkilą;

R16 ir R17 kiekvienas nepriklausomai reiškia vandenilio atomą arba (C1-C4)alkilą;

R17 taip pat gali reikšti -(CH2)q-NR6R7 grupę;

arba dar R16 ir R17 kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prisijungę, sudaro heterociklą, parinktą iš azetidino, pirolidino, piperidino, morfolino ir piperazino, kuris 4 padėtyje yra nepakeistas arba pakeistas (C1-C4)alkilu;

bazės arba adityvinės druskos su rūgštimi formos arba hidrato arba solvato formos.

2. (I) formulės junginys pagal 1 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad:

- n yra 1;

- R1 yra fenilo 3 padėtyje ir reiškia trifluormetilo radikalą; metilo, metoksi arba trifluormetoksi radikalą ir R2 reiškia vandenilio atomą; arba dar R1 yra fenilo 3 padėtyje ir reiškia trifluormetilo radikalą ir R2 yra fenilo 4 padėtyje ir reiškia chloro atomą;

- R3 reiškia hidroksilą, metoksi grupę, aminometilą, (metilamino)metilą, (dimetilamino)metilą; arba dar R3 sudaro dvigubą jungtį tarp anglies atomo, prie kurio jis yra prisijungęs, ir gretimo anglies atomo piperidino žiede;

- R4 reiškia 1,3-tiazol-2-ilą; 

bazės arba adityvinės druskos su rūgštimi formos ir taip pat hidrato arba solvato formos.

3. (I) formulės junginių pagal 1 punktą, kur n = 1, gavimo būdas,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad:

a1) junginys, kurio formulė:
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kurioje R1, R2 ir R3 yra tokie, kaip apibūdinta (I) formulės junginyje 1 punkte ir Hal reiškia halogeno atomą, geriau chlorą arba bromą, su išlyga, kad kai R3 turi hidroksilo arba amino funkciją, šios funkcijos gali būti apsaugotos, reaguoja su junginiu, kurio formulė:

[image: image4.emf]
kurioje R4 yra toks, kaip apibūdinta (I) formulės junginyje 1 punkte; 

b1) ir, po hidroksilo arba amino funkcijų, esančių, kur tinkama, R3 apsaugos nuėmimo, yra gaunamas (I) formulės junginys.

4. (I) formulės junginių pagal 1 punktą, kur n = 2, gavimo būdas,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad:

a2) junginys, kurio formulė:
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kurioje R1, R2 ir R3 yra tokie, kaip apibūdinta (I) formulės junginyje 1 punkte, su išlyga, kad kai R3 turi hidroksilo arba amino funkciją, šios funkcijos gali būti apsaugotos, reaguoja su junginiu, kurio formulė:
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kurioje R4 yra toks, kaip apibūdinta (I) formulės junginyje 1 punkte; 

b2) ir, po hidroksilo arba amino funkcijų, esančių, kur tinkama, R3 apsaugos nuėmimo, yra gaunamas (I) formulės junginys.

5. (I) formulės junginių pagal 1 punktą, kur R3 reiškia -CH2NR12R13 grupę, kurioje R12 ir R13 kiekvienas reiškia vandenilį, gavimo būdas,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad:

a3) junginys, kurio formulė:
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arba
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kurioje R1 ir R2 yra tokie, kaip apibūdinta (I) formulės junginyje 1 punkte ir Hal reiškia halogeno atomą, geriau chlorą arba bromą, reaguoja su junginiu, kurio formulė:
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kurioje R4 yra toks, kaip apibūdinta (I) formulės junginyje 1 punkte, siekiant gauti junginį, kurio formulė:
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b3) kur (Ia) formulės junginio ciano grupė yra redukuojama, siekiant gauti (I) formulės junginį pagal 1 punktą, kur R3 = CH2NH2.

6. Junginys, kurio formulė:
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kurioje:

n yra 1 arba 2;

R1 reiškia halogeno atomą; trifluormetilo radikalą; (C1-C4)alkilą; (C1-C4)alkosi radikalą; trifluormetoksi radikalą;

R2 reiškia vandenilio atomą arba halogeno atomą;

R4 reiškia 1,3-tiazol-2-ilo aromatinę grupę, kurios formulė:
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bazės arba adityvinės druskos su rūgštimi formos arba hidrato arba solvato formos. 

7. Vaistas,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad jis turi (I) formulės junginį pagal bet kurį iš 1 – 2 punktų arba šio junginio adityvinę druską su farmaciškai priimtina rūgštimi arba dar (I) formulės junginio hidratą arba solvatą.

8. Farmacinė kompozicija,  b e s i s k i r i a n t i  tuo, kad ji turi (I) formulės junginį pagal bet kurį iš 1 – 2 punktų arba šio junginio farmaciškai priimtiną druską, hidratą arba solvatą ir mažiausiai vieną farmaciškai priimtiną nešiklį.

9. (I) formulės junginio pagal bet kurį iš 1 – 2 punktų panaudojimas gamybai vaisto, skirto centrinių ir periferinių neurodegeneracinių ligų; amiotropinės lateralinės sklerozės, išsėtinės sklerozės; širdies-kraujagyslių ligų; periferinių neuropatijų; regos nervo ir tinklainės pažeidimo; stuburo smegenų traumos ir kaukuolės traumos; aterosklerozės; stenozės; surandėjimo; alopecijos; vėžio; auglių; metastazių; leukemijos; lėtinio neuropatinio ir uždegiminio skausmo; autoimuninės ligos; kaulų lūžių; kaulų ligų prevencijai arba gydymui.










