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1. Junginys, turintis tokią sandarą:

[image: image1.emf],
arba jo stereoizomeras, arba farmaciniu požiūriu priimtina druska,

kur:

R1a, R1b ir R1c yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai yra vandenilis, halogenas, C1-4 alkilas, hidroksi arba alkoksi, arba R1a ir R1b, paimti kartu, sudaro -OCH2O- arba -OCH2CH2-;

R2a ir R2b yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai yra vandenilis, halogenas, trifluormetilas, ciano arba ‑SO2CH3;

R3 yra vandenilis arba metilas;

R4 yra fenilas arba C3-7alkilas;

R5 yra vandenilis arba C1-4alkilas;

R6 yra -COOH arba rūgšties izosterė; ir
X yra C1-4alkandiilas, pasirinktinai pakeistas nuo 1 iki 3 C1-4alkilo grupėmis,
kur „rūgšties izosterė“ reiškia fragmentą, parinktą iš tetrazolo, 3H-[1,3,4}oksadiazol-2-ono, [1,2,4]oksadiazol-3-ono, 1,2-dihidro-[1,2,4]triazol-3-ono, 2H-[1,2,4]oksadiazol-5-ono; triazolo, pakeisto sulfonilo arba sulfoksido grupe; imidazolo, pakeisto sulfonilo arba sulfoksido grupe; [1,2,4]oksadiazolidin-3,5-diono, [1,2.4]tiadiazolidin-3,5-diono, imidazolidin-2,4-diono, imidazolidin-2,4,5-triono, pirolidin-2,5-diono ir pirolidin-2,3,5-triono, ir -C((O)NHSO2NRaRb, -C((O)NHSO2Rb; -C((O)NHC((O)NRaRb ir -C((O)NHC((O)Rb, kur Ra yra vandenilis arba C1-4alkilas ir Rb yra C1-4alkilas.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1a yra halogenas.
3. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1b yra alkoksi.

4. Junginys pagal 3 punktą, kuriame R1b yra metoksi.

5. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1c yra halogenas.

6. Junginys pagal 5 punktą, kuriame R1c yra fluoras arba chloras.

7. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R2a yra halogenas.

8. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R2b yra vandenilis, halogenas arba -SO2CH3.

9. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R3 yra vandenilis.

10. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R3 yra metilas.

11. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R4 yra fenilas.

12. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R4 yra C3-7alkilas.

13. Junginys pagal 12 punktą, kuriame C3-7alkilas yra ciklopentilas arba cikloheksilas.

14. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R5 yra H arba metilas.

15. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R6 yra -COOH.

16. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R6 yra rūgšties izosterė.

17. Junginys pagal 16 punktą, kuriame rūgšties izosterė yra tetrazol-5-ilas.

18. Junginys pagal 1 punktą, kuriame X yra C1-6alkandiilo linijinė grandinė.

19. Junginys pagal 18 punktą, kuriame C1-6alkandiilo linijinė grandinė yra -CH2CH2CH2-.

20. Junginys pagal 19 punktą, kuriame R4 yra fenilas.
21. Junginys pagal 20 punktą, kuriame R1a ir R2a yra halogenas.

22. Junginys pagal 21 punktą, kuriame R3 yra metilas.

23. Junginys pagal 21 punktą, kuriame R3 yra vandenilis.

24. Junginys pagal 1 punktą, kuriame X yra šakotasis C1-6alkandiilas.

25. Junginys pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(2-fluor-3-metoksifenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-6-metil-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas,
3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(3-izopropilfenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-6-metil-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas,

3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-(cikloheksil)etil]-5-(2-fluor-3-metoksifenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-6-metil-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas, arba

3-[2(R)-{2-[1-(5-tetrazoil)propil]-amino}-2-feniletil]-5-(2-fluor-3-metoksifenil)-1-[2-fluor-6-metilsulfonilbenzil]-6-metilpirimidin-2,4(1H,3H)-dionas.
26. Junginys pagal 1 punktą, kuriame junginys yra
3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(2-chlorfenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas,

3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(2-fluor-3-metoksifenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas,

3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(2-chlor-3-metilfenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas,
3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(2-chlorfenil)-1-[2-fluor-6-(metilsulfonil)benzil]-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas,

3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-feniletil]-5-(2-chlor-3-metoksifenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas, arba

3-[2(R)-{hidroksikarbonilpropil-amino}-2-(izobutil)etil]-5-(2-chlor-3-metoksifenil)-1-[2-fluor-6-(trifluormetil)benzil]-pirimidin-2,4(1H,3H)-dionas.
27. Junginys pagal 15 punktą, kuriame R1a yra halogenas ir R1b yra alkoksi.

28. Junginys pagal 27 punktą, kuriame R2a yra halogenas ir R2b yra halogenas arba trifluormetilas.

29. Junginys pagal 28 punktą, kuriame R3 yra metilas.

30. Junginys pagal 15 punktą, kuriame X yra C1-6alkandiilo linijinė grandinė.

31. Junginys pagal 30 punktą, kuriame R4 yra fenilas; cikloheksilas arba ciklopentilas.

32. Junginys pagal 31 punktą, kuriame R5 yra vandenilis arba metilas.

33. Junginys pagal 15 punktą, kuriame:

R1a yra halogenas;

R1b yra alkoksi;

R2b yra halogenas;

R2b yra halogenas arba trifluormetilas;

R3 yra metilas; ir

X yra C1-6alkandiilo linijinė grandinė.

34. Junginys pagal 16 punktą, kuriame:

R1a yra halogenas;

R1b yra alkoksi;

R2a yra halogenas;

R2b yra halogenas arba trifluormetilas;

R3 yra metilas; ir

X yra C1-6alkandiilo linijinė grandinė.

35. Junginys pagal 33 punktą, kuriame R4 yra fenilas, cikloheksilas arba ciklopentilas, ir R3 yra vandenilis.
36. Junginys pagal 35 punktą, kuriame R1b yra metoksi, R2a yra fluoras ir R2b yra trifluormetilas.

37. Junginys pagal 36 punktą, kuriame X yra -(CH2CH2CH2)-.

38. Junginys pagal 37 punktą, kuriame R4 yra fenilas.

39. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1, 15, 25, 26, 32, 33, 34 ir 38 punktų ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį arba skiediklį.

40. Efektyvaus kiekio junginio pagal bet kurį iš 1, 15, 25, 26, 32, 33, 34 ir 38 punktų arba farmacinės kompozicijos pagal 39 punktą panaudojimas gamybai medikamento, skirto subjektui, kuriam to reikia, sukelti antagonizmą gonadotropiną atlaisvinančio hormono.

41. Efektyvaus kiekio junginio pagal bet kurį iš 1, 15, 25, 26, 32, 33, 34 ir 38 punktų arba farmacinės kompozicijos pagal 39 punktą panaudojimas gamybai medikamento, skirto subjektui, kuriam to reikia, su lytiniu hormonu susijusiai būsenai gydyti.
42. Panaudojimas pagal 41 punktą, kuriame su lytiniu hormonu susijusi būsena yra vėžys, gerybinė prostatos hipertrofija arba gimdos mioma.
43. Panaudojimas pagal 42 punktą, kuriame vėžys yra prostatos vėžys, gimdos vėžys, krūties vėžys arba hipofizio gonadotropinė adenoma.
44. Panaudojimas pagal 43 punktą, kuriame vėžys yra prostatos vėžys.
45. Panaudojimas pagal 41 punktą, kuriame su lytiniu hormonu susijusi būsena yra endometriozė, policistinė kiaušidžių liga, gimdos fibromiomos arba ankstyvas lytinis subrendimas.
46. Panaudojimas pagal 45 punktą, kuriame su lytiniu hormonu susijusi būsena yra endometriozė.

47. Panaudojimas pagal 41 punktą, kuriame su lytiniu hormonu susijusi būsena yra gimdos fibromiomos.

48. Efektyvaus kiekio junginio pagal bet kurį iš 1, 15, 25, 26, 32, 33, 34 ir 38 punktų arba farmacinės kompozicijos pagal 39 punktą panaudojimas gamybai medikamento, skirto subjektui, kuriam to reikia, nevaisingumui gydyti.
49. Efektyvaus kiekio junginio pagal bet kurį iš 1, 15, 25, 26, 32, 33, 34 ir 38 punktų arba farmacinės kompozicijos pagal 39 punktą panaudojimas gamybai medikamento, skirto subjektui, kuriam to reikia, raudonosios vilkligės, dirglios storosios žarnos sindromo, priešmenstruacinio sindromo, hirsutizmo, mažaūgystės arba miego sutrikimo gydymui.
50. Junginys, pagal bet kurį iš 1(38 punktų, ličio, natrio, kalio, magnio ir kalcio druskų pavidale.
51. Junginys, pagal bet kurį iš 1(38 punktų, natrio druskos pavidale.

