1. (I) formulės junginys
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kur

R1 yra ciklinė grupė, parinkta iš RA, RB, RC ir RD, kiekviena iš kurių yra pasirinktinai pakeista viena arba daugiau R7 grupių;

R2 yra vandenilis arba C1-C2 alkilas;

R3 ir R4 yra kiekvienas nepriklausomai C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas arba C3-C10 cikloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R8 grupių arba RE, kuri yra pasirinktinai pakeista viena arba daugiau R9 grupių arba vandeniliu;

arba -NR3R4 sudaro RF, kuri yra pasirinktinai pakeista viena arba daugiau R10 grupių;

R5 yra parinktas iš -Y-CO2R15 ir -Y-R16;

R6, kuris gali būti prijungtas prie N1 arba N2, yra C1-C6 alkilas, C1-C6 haloalkilas, C2-C6 alkenilas arba C2-C6 alkinilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C6 alkoksi, C1-C6 haloalkoksi arba cikline grupe, parinkta iš RJ, RK, RL ir RM arba R6 yra RN, C3-C7 cikloalkilas arba C3-C7 halocikloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C6 alkoksi arba C1-C6 haloalkoksi grupe arba R6 yra vandenilis;

R7 yra halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 haloalkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, C3-C10 cikloalkilas, C3-C10 halocikloalkilas, fenilas, OR12, OC(O)R12, NO2, NR12R13, NR12C(O)R13, NR12CO2R14, C(O)R12, CO2R12, CONR12R13 arba CN;
R8 yra halogenas, fenilas, C1-C6 alkoksifenilas, OR12, OC(O)R12, NO2, NR12R13, NR12C(O)R13, NR12CO2R14, C(O)R12, CO2R12, CONR12R13, CN, C3-C6 cikloalkilas, RG arba RH, paskutinieji du iš kurių yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau R9 grupių;

R9 yra C1-C6 alkilas, C1-C6 haloalkilas arba CO2R12;

R10 yra halogenas, C3-C10 cikloalkilas, C3-C10 halocikloalkilas, fenilas, OR12, OC(O)R12, NO2, NR12R13, NR12C(O)R13, NR12CO2R14, C(O)R12, CO2R13, CONR12R13, CN, okso grupė, C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas, paskutinieji du iš kurių yra pasirinktinai pakeisti R11;

R11 yra fenilas, NR12R13 arba NR12CO2R14;

R12 ir R13 yra kiekvienas nepriklausomai vandenilis, C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas;

R14 yra C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas;

R15 yra vandenilis arba C1-C6 alkilas, pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno, OH, C1-C6 alkiloksi, NH2, NH(C1-C6alkilo) ir N(C1-C6 alkilo)2 grupės;

R16 yra karboksirūgšties izosteras, parinktas iš tetrazol-5-ilo, 5-trifluormetil-1,2,4-triazol-3-ilo, 5-(metilsulfonil)-1,2,4-triazol-3-ilo, 2,5-dihidro-5-okso-1,2,4-oksadiazol-3-ilo, -SO2NHR17 ir -CONHR18;

R17 yra parinktas iš C1-C6 alkilo, fenilo, -CO-(C1-C6 alkilo) ir - CO-fenilo;

R18 yra parinktas iš -SO2-(C1-C6 alkilo) ir -SO2-fenilo;

RA ir RJ yra kiekvienas nepriklausomai C3-C10 cikloalkilas arba C3-C10 cikloalkenilo grupė, kiekvienas iš kurių gali būti arba monociklinis arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinis ir kuris gali būti sulietas su
(a) monocikliniu aromatiniu žiedu, parinktu iš benzeno žiedo ir 5- arba 6-nario heteroaromatinio žiedo, turinčio iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros arba
(b) 5-, 6- arba 7-nariu heteroalicikliniu žiedu, turinčiu iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros;

RB ir RK yra kiekvienas nepriklausomai fenilo arba naftilo grupė, kiekviena iš kurių gali būti sulieta su
(a) C5-C7 cikloalkilo arba C5-C7 cikloalkenilo žiedu,

(b) 5-, 6- arba 7-nariu heteroalicikliniu žiedu, turinčiu iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros, arba
(c) 5- arba 6-nariu heteroalicikliniu žiedu, turinčiu iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros;

RC, RL ir RN yra kiekvienas nepriklausomai monociklinio arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinio prisotinto arba dalinai neprisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 10 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros, kur žiedas gali būti sulietas su C5-C7 cikloalkilo arba C5-C7 cikloalkenilo grupe arba monocikliniu aromatiniu žiedu, parinktu iš benzeno žiedo ir 5- arba 6-nario heteroaromatinio žiedo, turinčio iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros;

RD ir RM yra kiekvienas nepriklausomai 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki trijų heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies ir sieros, kur žiedas gali dar būti sulietas su
(a) antru 5- arba 6-nariu heteroaromatiniu žiedu, turinčiu iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros;

(b) C5-C7 cikloalkilo arba C5-C7 cikloalkenilo žiedu;

(c) 5-, 6- arba 7-nariu heteroalicikliniu žiedu, turinčiu iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros; arba
(d) benzeno žiedu;

RE, RF ir RG yra kiekvienas nepriklausomai monociklinio arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 10 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RH yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki trijų heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies ir sieros; ir
Y yra kovalentinis ryšys, -CH2-O-CH2-, C1-C6 alkilenilas arba C3-C7 cikloalkilenilas;

jo tautomeras arba farmaciniu požiūriu priimtina druska, arba minėto junginio arba tautomero solvatas.
2. Junginys pagal 1 punktą, kur R1 yra RA, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R7 grupių; ir RA yra C3-C10 cikloalkilo grupė, kuri gali būti arba monociklinė arba jeigu yra atitinkamas žiedo atomų skaičius, policiklinė, kuri gali būti sulieta su

(a) monocikliniu aromatiniu žiedu, parinktu iš benzeno žiedo ir 5- arba 6-nario heteroaromatinio žiedo, turinčio iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros, arba
(b) 5-, 6- arba 7-nariu heteroalicikliniu žiedu, turinčiu iki trijų heteroatomų, parinktų iš azoto, deguonies ir sieros.
3. Junginys pagal 2 punktą, kur RA yra monociklinė C3-C8 cikloalkilo grupė.
4. Junginys pagal 3 punktą, kur RA yra monociklinė C5-C7 cikloalkilo grupė.
5. Junginys pagal 4 punktą, kur RA yra ciklopentilas arba cikloheksilas.

6. Junginys pagal 1 punktą, kur R1 yra RB, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R7 grupių.
7. Junginys pagal 6 punktą, kur RB yra fenilas.
8. Junginys pagal 1 punktą, kur R1 yra RC, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R7 grupių.
9. Junginys pagal 8 punktą, kur RC yra monociklinio prisotinto arba dalinai neprisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 8 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros.
10. Junginys pagal 9 punktą, kur RC yra monociklinio prisotinto arba dalinai neprisotinto žiedo sistema, turinti tarp 5 ir 7 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros.
11. Junginys pagal 10 punktą, kur RC yra monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 5 ir 7 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros.
12. Junginys pagal 1 punktą, kur R1 yra RD, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R7 grupių.
13. Junginys pagal 12 punktą, kur RD yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki trijų heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies ir sieros.
14. Junginys pagal 13 punktą, kur RD yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis heteroatomą, parinktą iš azoto, deguonies ir sieros ir pasirinktinai iki dviejų papildomų azoto atomų žiede arba 6-narį heteroaromatinį žiedą, turintį 1, 2 arba 3 azoto atomus.
15. Junginys pagal 14 punktą, kur RD yra furanilas, tienilas, pirolilas, pirazolilas, imidazolilas, izoksazolilas, oksazolilas, izotiazolilas, tiazolilas, oksadiazolilas, piridilas, piridazinilas, pirimidilas arba pirazinilas.
16. Junginys pagal 15 punktą, kur RD yra pirazolilas, imidazolilas, izoksazolilas, oksazolilas, oksadiazolilas, piridilas, piridazinilas, pirimidilas arba pirazinilas.
17. Junginys pagal bet kurį 1-16 punktą, kur R7 yra halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 haloalkilas, OR12 arba CONR12R13.
18. Junginys pagal 17 punktą, kur R7 yra halogenas, C1-C3 alkilas, C1-C3 alkoksi grupė, hidroksilas arba CONH(C1-C3 alkilas).
19. Junginys pagal 18 punktą, kur R7 yra fluoras, metilas, etilas, hidroksilas, metoksi, propoksi grupė arba CONHMe.
20. Junginys pagal bet kurį 1-19 punktą, kur R2 yra vandenilis arba metilas.

21. Junginys pagal 20 punktą, kur R2 yra vandenilis.
22. Junginys pagal bet kurį 1-21 punktą, kur R3 yra vandenilis, C1-C6 alkilas, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R8 grupių arba RE, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių; ir kur RE yra monociklinio arba, jeigu yra tam tikras žiedo atomų skaičius, policiklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros.
23. Junginys pagal 22 punktą, kur R3 yra vandenilis, C1-C4 alkilas, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R8 grupių arba RE, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių; ir kur RE yra monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros.
24. Junginys pagal 23 punktą, kur R3 yra RE, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių ir kur RE yra monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, turinti azoto atomą.
25. Junginys pagal 24 punktą, kur RE yra azetidinilas, pirolidinilas arba piperidinilas.

26. Junginys pagal 23 punktą, kur R3 yra C1-C4 alkilas, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R8 grupių ir kur R8 yra halogenas, fenilas, C1-C6 alkoksifenilas, OR12, NR12R13, NR12CO2R14, CO2R12, CONR12R13, RG arba RH, paskutinieji du iš kurių pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau R9 grupių.
27. Junginys pagal 26 punktą, kur R8 yra hidroksilas, metoksi grupė, metoksifenilas, NH2, NHMe, NMe2, NHCO2tBu, NMeCO2tBu, CO2H, CONHMe, RG arba RH, paskutinieji du iš kurių pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau R9 grupių.
28. Junginys pagal 27 punktą, kur R8 yra RG, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių; ir kur RG yra monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros.
29. Junginys pagal 28 punktą, kur RG yra monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, turinti vieną azoto atomą ir pasirinktinai vieną deguonies atomą.
30. Junginys pagal 29 punktą, kur RG yra pirolidinilas, piperidinilas arba morfolinilas.
31. Junginys pagal 27 punktą, kur R8 yra RH, kuris yra kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių, ir kur RH yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki dviejų azoto atomų.
32. Junginys pagal 31 punktą, kur RH yra pirazolilas.

33. Junginys pagal bet kurį 22-32 punktą, kur R9 yra metilas arba CO2tBu.
34. Junginys pagal 23 punktą, kur R3 yra vandenilis arba C1-C4 alkilas, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R8 grupių arba R3 yra azetidinilas, pirolidinilas arba piperidinilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių, kur

R8 yra hidroksilas, metoksi, metoksifenilas, NH2, NHMe, NMe2, NHCO2tBu, NMeCO2tBu, CO2H, CONHMe, pirolidinilas, piperidinilas, morfolinilas arba pirazolilas, paskutinieji keturi iš kurių yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau R9 drupių ir kur
R9 yra metilas arba CO2tBu.
35. Junginys pagal bet kurį 1-34 punktą, kur R4 yra vandenilis, C1-C6 alkilas, C1-C6 haloalkilas, C2-C6 alkenilas arba C2-C6 alkinilas.
36. Junginys pagal 35 punktą, kur R4 yra vandenilis, C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas.

37. Junginys pagal 36 punktą, kur R4 yra vandenilis, metilas arba etilas.
38. Junginys pagal bet kurį 1-21 punktą, kur –NR3R4 sudaro RF, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R10 grupių ir kur RF yra monociklinio arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 10 žiedo atomų, turinti bent vieną azoto atomą ir pasirinktinai vieną kitą atomą, parinktą iš deguonies ir sieros.
39. Junginys pagal 38 punktą, kur RF yra monociklinio arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 10 žiedo atomų, turinti vieną arba du azoto atomus ir pasirinktinai vieną kitą atomą, parinktą iš deguonies ir sieros.
40. Junginys pagal 39 punktą, kur RF yra parinktas iš azetidinilo, pirolidinilo, piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo, 3-azabiciklo[3.1.0]heks-3-ilo, homopiperazinilo, 2,5-diazabiciklo[4.3.0]non-2-ilo, 3,8-diazabiciklo[3.2.1]okt-3-ilo, 3,8-diazabiciklo[3.2.1]okt-8-ilo, 2,5-diazabiciklo[2.2.1]hept-2-ilo, 1,4-diazabiciklo[4.3.0]non-4-ilo ir 1,4-diazabiciklo[3.2.2]non-4-ilo.
41. Junginys pagal bet kurį 38-40 punktą, kur R10 yra halogenas, OR12, NR12R13, NR12CO2R14, CO2R13, okso grupė, C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas, du paskutinieji iš kurių yra pasirinktinai pakeisti R11.
42. Junginys pagal 41 punktą, kur R10 yra halogenas, metilas, etilas, izopropilas, hidroksilas, metoksi grupė, NH2, NHMe, NMe2, NHCO2tBu, CO2H, CO2tBu, okso, benzilo grupė, -CH2NH2, -CH2NHMe, CH2NMe2 arba -CH2NMeCO2tBu.
43. Junginys pagal bet kurį 1-42 punktą, kur R5 yra –Y-CO2R15.

44. Junginys pagal 43 punktą, kur R15 yra vandenilis arba C1-C3 alkilas ir Y yra kovalentinis ryšys.
45. Junginys pagal bet kurį 1-42 punktą, kur R5 yra –Y-R16.

46. Junginys pagal 45 punktą, kur R16 yra –CONHR18, tetrazolil-5-ilas arba 2,5-dihidro-5-okso-1,2,4-oksadiazol-3-ilas ir Y yra kovalentinis ryšys arba metileno grupė.
47. Junginys pagal bet kurį 1-46 punktą, kur R6 yra išdėstytas prie N1.
48. Junginys pagal bet kurį 1-47 punktą, kur R6 yra C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C6 alkoksi, C1-C6 haloalkoksi arba cikline grupe, parinkta iš RJ, RL arba RM arba R6 yra RN arba vandenilis;

RJ yra C3-C7 monociklinė cikloalkilo grupė;

RL ir RN yra kiekviena nepriklausomai monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti tarp 4 ir 7 žiedo atomų, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros; ir
RM yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki trijų heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies ir sieros.
49. Junginys pagal 48 punktą, kur R6 yra C1-C4 alkilas arba C1-C4 haloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C4 alkoksi, C1-C4 haloalkoksi arba cikline grupe, parinkta iš RJ, RL arba RM arba R6 yra RN arba vandenilis;

RJ yra ciklopropilas arba ciklobutilas;

RL ir RN yra kiekviena nepriklausomai monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti arba 5 arba 6 žiedo atomus, iš kurių mažiausiai vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros; ir

RM yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis heteroatomą, parinktą iš azoto, deguonies ir sieros.
50. Junginys pagal 49 punktą, kur R6 yra C1-C4 alkilas arba C1-C4 haloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C4 alkoksi arba cikline grupe, parinkta iš RJ, RL ir RM arba R6 yra RN arba vandenilis;

RJ yra ciklopropilas arba ciklobutilas;

RL ir RN yra kiekviena nepriklausomai monociklinio prisotinto žiedo sistema, turinti arba 5 arba 6 žiedo atomus, turinti heteroatomą, parinktą iš azoto, deguonies ir sieros; ir

RM yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis vieną azoto atomą.
51. Junginys pagal 50 punktą, kur R6 yra C1-C4 alkilas arba C1-C4 haloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C4 alkoksi grupe, ciklopropilu, ciklobutilu, tetrahidrofuranilu, tetrahidropiranilu arba piridinilu arba R6 yra vandenilis arba tetrahidropiranilas.
52. Junginys pagal 51 punktą, kur R6 yra vandenilis, metilas, etilas, izopropilas, izobutilas, metoksietilas, metoksipropilas, etoksietilas, etoksipropilas, propoksietilas, 2,2,2-trifluoretilas, tetrahidrofuranilmetilas, tetrahidropiranilmetilas, tetrahidropiranilas arba piridinilmetilas.
53. Junginys pagal 1 punktą, kur
R3 yra vandenilis, C1-C4 alkilas, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R8 grupių, arba RE, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R9 grupių;

R4 yra vandenilis, C1-C6 alkilas arba C1-C6 haloalkilas;

arba -NR3R4 sudaro RF, kuris yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R10 grupių;

R6 yra C1-C4 alkilas arba C1-C4 haloalkilas, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas C1-C4 alkoksi, C1-C4 haloalkoksi arba cikline grupe, parinkta iš RJ, RL ir RM, arba R6 yra RN arba vandenilis;

RA yra monociklinė C3-C8 ccikloalkilo grupė;

RB yra fenilas;

RC yra monociklinė prisotinta arba dalinai neprisotinta žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 8 žiedo atomų, iš kurių bent vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RD yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki trijų heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies ir sieros;

RE yra monociklinė prisotinta žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, iš kurių bent vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RF yra monociklinė arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinė prisotinta žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 10 žiedo atomų, iš kurių bent vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RJ yra ciklopropilas arba ciklobutilas;

RL ir RN yra kiekvienas nepriklausomai monociklinė prisotinta žiedo sistema, turinti arba 5 arba 6 žiedo atomus, iš kurių bent vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RM yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis heteroatomą, parinktą iš azoto, deguonies ir sieros; ir

Y yra kovalentinis ryšys arba C1-C6 alkilenilas.
54. Junginys pagal 53 punktą, kur R1 yra ciklinė grupė, parinkta iš RA, RB, RC ir RD, kiekvienas iš kurių yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau R7 grupių;
R7 yra halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 haloalkilas, OR12 arba CONR12R13;

R8 yra halogenas, fenilas, C1-C6 alkoksifenilas, OR12, NR12R13, NR12CO2R14, CO2R12, CONR12R13, RG arba RH, paskutinieji du iš kurių yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau R9 grupių;

RA yra monociklinė C5-C7 cikloalkilo grupė;

RB yra fenilas;

RC yra monociklinė prisotinta žiedo sistema, turinti tarp 5 ir 7 žiedo atomų, iš kurių bent vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RD yra 5-naris heteroaromatinis žiedas, turintis heteroatomą, parinktą iš azoto, deguonies ir sieros ir pasirinktinai iki dviejų papildomų azoto atomų žiede arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis 1, 2 arba 3 azoto atomus;

RE yra monociklinė prisotinta žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, turinti vieną azoto atomą;

RF yra monociklinė arba, jeigu yra tam tikras skaičius žiedo atomų, policiklinė prisotinta žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 10 žiedo atomų, turinti mažiausiai vieną azoto atomą ir pasirinktinai vieną kitą atomą, parinktą iš deguonies ir sieros;

RG yra monociklinė prisotinta žiedo sistema, turinti tarp 3 ir 7 žiedo atomų, iš kurių bent vienas yra heteroatomas, parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

RH yra 5- arba 6-naris heteroaromatinis žiedas, turintis iki dviejų azoto atomų; ir
Y yra kovalentinis ryšys arba -CH2-.
55. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš
metilo 5-((1S,4S)-2,5-diazabiciklo[2.2.1]hept-2-il)-1-(2-etoksietil)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksilato,

metilo 1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(6-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksilato,

etilo 1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksilato,

2-(dimetilamino)etilo 5-dimetilamino-1-(2-etoksietil)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksilato,

1-(2-etoksietil)-5-(N-metil-N-propilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1-(2-propoksi-etil)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

7-(4,6-dimetilpiridin-2-ilamino)-1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metil-amino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

5-(N-ciklobutil-N-metilamino)-1-(2- etoksietil)-7-(4-metilpiridin-2- ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-etoksietil)-5-izopropilamino-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(2-metoksipirimidin-4-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

3-[1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-il]-2H-1,2,4-oksadiazol-5-ono,

3-[1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-il]-2H-1,2,4-oksadiazol-5-ono,

1-(2-etoksietil)-7-(4-fluor-3-metilfenilamino)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-fluoro-3-metilfenilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

7-(3,4-dimetilfenilamino)-1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-1H-pirazol[4,3-d] pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-(ciklopropilmetoksi)etil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-(ciklopropilmetoksi)etil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metil-piridin-2- ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4- metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

1-(2-izopropoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgšties,

N-[1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]metansulfonamido,

N-[1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-il-amino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]metansulfonamido,

N-[5-(etil-metil-amino)-1-[2-(3-fluor-propoksi)-etil]-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol 4,3-d]pirimidin-3-karbonil]-metansulfonamido
N-[1-[2-(3-fluor-propoksi)-etil]-5-(izopropil-metil-amino)-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]-metansulfonamido
N-[5-dietilamino-1-[2-(3-fluor-propoksi)-etil]-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]-metansulfonamido
N-[5-dietilamino-1-[2-(2,2-difluor-etoksi)-etil]-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]-metansulfonamido
N-[1-[2-(2,2-difluor-etoksi)-etil]-5-(etil-metil-amino)-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]-metansulfonamido, ir
N-[1-[2-(2,2-difluor- etoksi)-etil]-5-(izopropil-metil-amino)-7-(4-metil-piridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]-metansulfonamido,

ir jų tautomerų arba farmaciniu požiūriu priimtinų druskų arba šių junginių arba tautomerų solvatų.
56. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 1-(2-etoksietil)-5-(metil(propil)amino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgštis, jo tautomeras arba šio junginio arba tautomero farmaciniu požiūriu priimtina druska arba solvatas.
57. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 3-(1-(2-etoksietil)-5-(etil(metil)amino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-il)-1,2,4-oksadiazol-5(2H)-onas, jo tautomeras arba šio junginio arba tautomero farmaciniu požiūriu priimtina druska arba solvatas.
58. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 1-(2-etoksietil)-7-(4-fluor-3-metilfenilamino)-5-(izopropil(metil)amino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgštis, jo tautomeras arba šio junginio arba tautomero farmaciniu požiūriu priimtina druska arba solvatas.
59. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karboksirūgštis, jo tautomeras arba šio junginio arba tautomero farmaciniu požiūriu priimtina druska arba solvatas.
60. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra N-[1-(2-etoksietil)-5-(N-izopropil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]metansulfonamidas, jo tautomeras arba šio junginio arba tautomero farmaciniu požiūriu priimtina druska arba solvatas.
61. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra N-[1-(2-etoksietil)-5-(N-etil-N-metilamino)-7-(4-metilpiridin-2-ilamino)-1H-pirazol[4,3-d]pirimidin-3-karbonil]metansulfonamidas, jo tautomeras arba šio junginio arba tautomero farmaciniu požiūriu priimtina druska arba solvatas.
62. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį 1-61 punktą ir farmaciniu požiūriu priimtiną skiediklį arba nešiklį.
63. Junginys pagal bet kurį 1-61 punktą, skirtas panaudoti kaip vaistas.

64. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį 1-61 punktą, skirta panaudoti remiantis 57 punktu, kaip vaistas, skirtas gydymui ligos arba būklės, kur PDE5 slopinimas yra žinomas arba gali būti parodyta, kad sukelia gydomąjį efektą.
65. Junginys pagal bet kurį 1-61 punktą, skirtas panaudoti remiantis 57 punktu, kaip vaistas, skirtas gydymui ligos arba būklės, parinktos iš hipertenzijos, kongestinio širdies nepakankamumo, anginos, insulto, koronarinės arterijų ligos, kongestinio širdies nepakankamumo, sumažintos kraujagyslių potencijos būklės, periferinių kraujagyslių ligos, aterosklerozės, nitratų indukuotos tolerancijos, tolerancijos nitratams, diabeto, pablogėjusios gliukozės tolerancijos, metabolinio sindromo, nutukimo, seksualinės disfunkcijos, priešlaikinio gimdymo, priešeklampsijos, dismenorėjos, policistinio kiaušidžių sindromo, gerybinės prostatos hiperplazijos, šlapimo pūslės išeinamos angos obstrukcijos, nelaikymo, lėtinės obstrukcinės plaučių ligos, ūmaus kvėpavimo sutrikimo, bronchito, lėtinės astmos, alerginės astmos, alerginio rinito, žarnyno peristaltikos sutrikimo, Kawasaki‘o sindromo, daugybinės sklerozės, Alzheimerio ligos, psoriazės, odos nekrozės, randų, fibrozės, skausmo, vėžio, metastazių, nuplikimo, stemplės peristaltikos sutrikimo, išangės įplyšimo ir hemorojaus.
66. Junginys pagal bet kurį 1-61 punktą, skirtas panaudoti remiantis 59 punktu, kaip vaistas, skirtas plaučių hipertenzijos gydymui.
67. Junginys pagal bet kurį 1-61 punktą, skirtas panaudoti remiantis 57 punktu, kaip vaistas, skirtas neuropatinio skausmo gydymui.
68. Panaudojimas junginio pagal bet kurį 1-61 punktą gamyboje vaisto, skirto gydymui ligos arba būklės, parinktos iš hipertenzijos, kongestinio širdies nepakankamumo, anginos, insulto, koronarinės arterijų ligos, kongestinio širdies nepakankamumo, sumažintos kraujagyslių potencijos būklės, periferinių kraujagyslių ligos, aterosklerozės, nitratų indukuotos tolerancijos, tolerancijos nitratams, diabeto, pablogėjusios gliukozės tolerancijos, metabolinio sindromo, nutukimo, seksualinės disfunkcijos, priešlaikinio gimdymo, priešeklampsijos, dismenorėjos, policistinio kiaušidžių sindromo, gerybinės prostatos hiperplazijos, šlapimo pūslės išeinamos angos obstrukcijos, nelaikymo, lėtinės obstrukcinės plaučių ligos, ūmaus kvėpavimo sutrikimo, bronchito, lėtinės astmos, alerginės astmos, alerginio rinito, žarnyno peristaltikos sutrikimo, Kawasaki‘o sindromo, daugybinės sklerozės, Alzheimerio ligos, psoriazės, odos nekrozės, randų, fibrozės, skausmo, vėžio, metastazių, nuplikimo, stemplės peristaltikos sutrikimo, išangės įplyšimo ir hemorojaus.
69. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį 1-61 punktą ir antrą farmaciškai aktyvų agentą, parinktą iš grupės, susidedančios iš aspirino, angiotenzino II receptoriaus antagonistų, kalcio kanalų blokatorių, beta blokatorių, CI1027, CCR5 receptoriaus antagonistų, imidazolinų, sGCa (tirpaus guanilato ciklazės aktyvatorių), antihipertenzinių agentų, diuretikų, alfa andrenerginių antagonistų, ACE (angiotenziną konvertuojantis fermentas) inhibitorių, aldosterono receptoriaus antagonistų, neutralių endopeptidazės inhibitorių, antidiabetinių agentų, sulfonilkarbamidų, glitazonų, cholesterolį mažinančių agentų ir alfa-2-delta ligandų.
70. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį1-55 punktą ir pregabalinas.

71. (III) formulės junginys
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(III)

kur R1, R2, R6 ir Y yra kaip apibrėžta 1 punkte ir RA yra C1-C6 alkilas arba benzilas,

su nuostata, kad junginys yra ne junginys, kurio formulė:

[image: image3.emf]
kur R1, R2 ir R6 yra kaip apibrėžta 1 punkte.
72. (IIID) formulės junginys pagal 71 punktą
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73. (V) formulės junginys
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kur R6 ir Y yra kaip apibrėžta 1 punkte ir RA yra C1-C6 alkilas arba benzilas,

su nuostata, kad junginys yra ne junginys, kurio formulė:
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kur R6 yra kaip apibrėžta 1 punkte.
74. (VB) formulės junginys pagal 73 punktą

[image: image7.emf].
