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1. Junginys, turintis cheminę struktūrą
[image: image1.emf]
kurioje
R2 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

-CH2-arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, ariloo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino arba heteroarilkarbonilamino, -CH2-heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksil, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino arba heteroarilkarbonilamino, -C(O)-arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino, pasirinktinai mono- arba di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino arba heteroarilkarbonilamino, -C(O)-heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino arba heteroarilkarbonilamino, -S-arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, heteroarilkarbonilamino, -S-heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arba heteroarilkarbonilamino, -S(O)2-arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, heteroarilkarbonilamino ir -S(O)2-heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino arba heteroarilkarbonilamino; ir
R4 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

alkilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, ariloksi, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arba heteroarilkarbonilamino, arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, heteroarilkarbonilamino, heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arba heteroarilkarbonilamino, -O-alkilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, ariloksi, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, heteroarilkarbonilamino, -O-arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, heteroarilkarbonilamino, -O-heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arba heteroarilkarbonilamino, -NH-alkilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, ariloksi, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroaril grups, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeistas alkil, aril, heteroaril arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arba heteroarilkarbonilamino, -NH-arilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino grupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, heteroarilkarbonilamino ir NH-heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-3 grupėmis arba pakaitais iš halogeno, žemesniojo alkilo, acetileno, amido, karboksilo, nitro, ciano, tiolio, sulfamido, hidroksi, alkoksi, alkiltio, alkilsulfinilo, alkilsulfonilo, aciloksi, heterociklo, pakeisto heterociklo, arilo, ariloksi, heteroarilo, pakeisto heteroarilo, heteroariloksi, amino rupės, pasirinktinai mono- arba di-pakeistos alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, amidino, karbamido, pasirinktinai pakeisto alkilo, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupėmis, aminosulfonilo, pasirinktinai N-mono- arba N,N-di-pakeisto alkilo, arilo arba heteroarilo grupėmis, alkilsulfonilamino, arilsulfonilamino, heteroarilsulfonilamino, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arba heteroarilkarbonilamino;

kur kiekvienu atveju terminas "alkilas" atskirai arba derinyje, reiškia linijinės grandinės alkilą, šakotą alkilą arba cikloalkilą, turintį nuo 1 iki 20 anglies atomų, o terminas "žemesnysis alkilas" atskirai arba derinyje, reiškia linijinės grandinės alkilo grupę, turinčią 1-4 anglies atomus.

2. Junginys pagal 1 punktą, kur R4 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto arilo ir pasirinktinai pakeisto heteroarilo.

3. Junginys pagal 1 punktą, kur minėtas junginys yra parinktas iš junginių, turinčių vieną iš šių struktūrų:
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4. Kompozicija, apimanti: junginį pagal bet kurį iš 1, 2 arba 3 punktą ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį.
5. Junginys pagal bet kurį iš 1, 2 arba 3 punktą, skirtas naudoti gydymo būde paciento, sergančio, arba priklausančio susirgti rizikos grupei, liga arba būkle, parinkta iš grupės, susidedančios iš daugybinės endokrininės neoplazijos, IIA tipas (MEN2A), daugybinės endokrininės neoplazijos, IIB tipas (MEN2B), Hirschsprung‘o ligos (HSCR, storosios žarnos išsiplėtimo be ganglijų), meduliarinės skydliaukės karcinomos (MTC), paveldimos meduliarinės skydliaukės karcinomos (FMTC) ir papiliarinės skydliaukės karcinomos (PTC).

