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1. Junginys, pavaizduotas formule I:
[image: image1.emf]
arba jo farmaciškai priimtina druska, kurioje:

X1 yra C-E1;

X2 yra N arba C-E1;

Q1 yra:

[image: image2.emf]
kurioje X11, X12 ir X13 kiekviena yra C-E11; ir bet kuri viena arba dvi iš X14, X15 ir X16 yra N ir kitos yra C-E11;

R1 yra C0-10alkilas, cikloC3-10alkilas, bicikloC5-10alkilas, arilas, heteroarilas, aralkilas, heteroalkilas, heterociklilas, haterobicikloC5-10alkilas, spiroalkilas arba heterospiroalkilas, kur bet kuris iš jų yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais;

E1, E11, G1 ir G41 kiekviena nepriklausomai yra halogenas, -CF3, -OCF3, -OR2, -NR2R3(R2a)j1, -C(=O)R2, -CO2R2, -CONR2R3, -NO2, -CN, -S(O)j1R2, -SO2NR2R3, -NR2C(=O)R3, -NR2C(=O)OR3, -NR2C(=O)NR3R2a, -NR2S(O)j1R3, -C(=S)OR2, -C(=O)SR2, -NR2C(=NR3)NR2aR3a, -NR2C(=NR3)OR2a, -NR2C(=NR3)SR2a, -OC(=O)OR2, -OC(=O)NR2R3, -OC(=O)SR2, -SC(=O)OR2, -SC(=O)NR2R3, C0-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10alkinilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, C1-10alkoksiC2-10alkenilas, C1-10alkoksiC2-10alkinilas, C1-10alkiltioC1-10alkilas, C1-10alkiltioC2-10alkenilas, C1-10alkiltioC2-10alkinilas, cikloC3-8alkilas, cikloC3-8alkenilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, cikloC3-8alkenilC1-10alkilas, cikloC3-8akiC2-10alkenil, cikloC3-8alkenilC2-10alkenilas, cikloC3-8akilC2-10alkinilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkinilas, heterociklil-C0-10alkilas, heterociklil-C2-10alkenilas arba heterociklil-C2-10alkinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j1a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j1aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j1aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333 pakaitais;

arba E1, E11 arba G1 pasirinktinai yra -(W1)n-(Y1)m-R4;

arba E1, E11, G1 arba G41 pasirinktinai nepriklausomai yra aril-C0-10alkilas, aril-C2-10alkenilas, aril-C2-10alkinilas, hetaril-C0-10alkilas, hetaril-C2-10alkenilas arba hetaril-C2-10akinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j2a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j2aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j2aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333pakaitais;

G11 yra halogenas, okso grupė, -CF3, -OCF3, -OR21, NR21R31(R2a1)j4, -C(O)R21, -CO2R21, -C(=O)NR21R31, -NO2, -CN, -S(O)j4R21, -SO2NR21R31, NR21(C=O)R31, NR21C(=O)OR31, NR21C(=O)NR31R2a1, NR21S(O)j4R31, -C(=S)OR21, -C(=O)SR21, -NR21C(=NR31)NR2a1R3a1, -NR21C(=NR31)OR2a1, -NR21C(=NR31)SR2a1, -OC(=O)OR21, -OC(=O)NR21R31, -OC(=O)SR21, -SC(=O)OR21, -SC(=O)NR21R31, -P(O)OR21OR31; C1-10alkilidenas, C1-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10alkinilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, C1-10alkoksiC2-10alkenilas, C1-10alkoksiC2-10akinilas, C1-10alkiltioC1-10alkilas, C1-10akiltioC2-10alkenilas, C1-10alkiltioC2-10alkinilas, cikloC3-8alkilas, cikloC3-8alkenilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, cikloC3-8alkenilC1-10alkilas, cikloC3-8akilC2-10alkenilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkenil, cikloC3-8alkilC2-10alkinilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkinilas, heterociklil-C0-10alkilas, heterociklil-C2-10alkenilas arba heterociklil-C2-10alkinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j4a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j4aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j4aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais;

arba G11 yra aril-C0-10alkilas, aril-C2-10alkenilas, aril-C2-10alkinilas, hetaril-C0-10alkilas, hetaril-C2-10alkenilas arba hetaril-C2-10alkinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j5a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j5aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j5aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais;

arba G11 yra C, kuris paimtas kartu su anglies atomu, prie kurio jis yra prisijungęs, sudaro C=C dvigubą jungtį, kuri yra pakeista R5 ir G111;

R2, R2a, R3, R3a, R222, R222a, R333, R333a, R21, R2a1, R31, R3a1, R2221, R222a1, R3331 ir R333a1 kiekviena nepriklausomai yra C0-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10alkinilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, C1-10alkoksiC2-10alkenilas, C1-10alkoksiC2-10alkinilas, C1-10alkiltioC1-10alkilas, C1-10alkiltioC2-10alkenilas, C1-10alkiltioC2-10alkinilas, cikloC3-8alkilas, cikloC3-8alkenilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, cikloC3-8alkenilC1-10alkilas, cikloC3-8akilC2-10alkenil, cikloC3-8alkenilC2-10alkenilas, cikloC3-8akilC2-10alkinilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkinilas, heterociklil-C0-10alkilas, heterociklil-C2-10alkenilas, heterociklil-C2-10alkinilas, aril-C0-10alkilas, aril-C2-10alkenilas arba aril-C2-10alkinilas, heteroaril-C0-10alkilas, heteroaril-C2-10alkenilas arba heteroaril-C2-10alkinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G111 pakaitais;

arba -NR2R3(R2a)j1, arba -NR222R333(R222a)j1a, arba -NR222R333(R222a)j2a, arba -NR21R31(R2a1)j4, arba -NR2221R3331(R222a1)j4a, arba -NR2221R3331(R222a1)j5a atveju, tada R2 ir R3 arba R222 ir R333, arba R2221 ir R3331, atitinkamai, pasirinktinai kartu paimti su azoto atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro 3-10-narį prisotintą arba neprisotintą žiedą, kur minėtas žiedas pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G1111 pakaitais ir
kur minėtas žiedas pasirinktinai apima vieną arba kelis heteroatomus, kitokius negu azotas, prie kurio R2 ir R3 arba R222 ir R333, arba R2221 ir R3331 yra prisijungusios;

W1 ir Y1 kiekviena nepriklausomai yra -O-, -NR7-, -S(O)j7-, -CR5R6-, -N(C(O)OR7)-, -N(C(O)R7)-, -N(SO2R7)-, -CH2O-, -CH2S-, -CH2N(R7)-, -CH(NR7)-, -CH2N(C(O)R7)-, -CH2N(C(O)OR7)-, -CH2N(SO2R7)-, -CH(NHR7)-,-CH(NHC(O)R7)-, -CH(NHSO2R7)-, -CH(NHC(O)OR7)-, -CH(OC(O)R7)-, -CH(OC(O)NHR7)-, -CH=CH-, -C≡C-, -C(=NOR7)-, -C(O)-, -CH(OR7)-, -C(O)N(R7)-, -N(R7)C(O)-, -N(R7)S(O)-, -N(R7)S(O)2-, -OC(O)N(R7)-, -N(R7)C(O)N(R8)-, -NR7C(O)O-, -S(O)N(R7)-, -S(O)2N(R7)-, -N(C(O)R7)S(O)-, -N(C(O)R7S(O)2-, -N(R7)S(O)N(R8)-, -N(R7)S(O)2N(R8)-, -C(O)N(R7)C(O)-, -S(O)N(R7)C(O)-, -S(O)2N(R7)C(O)-, -OS(O)N(R7)-, -OS(O)2N(R7)-, -N(R7)S(O)O-, -N(R7)S(O)2O-, -N(R7)S(O)C(O)-, -N(R7)S(O)2C(O)-, -SON(C(O)R7)-, -SO2N(C(O)R7)-, -N(R7)SON(R8)-, -N(R7)SO2N(R8)-, -C(O)O-, -N(R7)P(OR8)O-, -N(R7)P(OR8)-, -N(R7)P(O)(OR8)O-, -N(R7)P(O)(OR8)-, -N(C(O)R7)P(OR8)O-, -N(C(O)R7)P(OR8)-, -N(C(O)R7)P(O)(OR8)O-, -N(C(O)R7)P(OR8)-, -CH(R7)S(O)-, -CH(R7)S(O)2-, -CH(R7)N(C(O)OR8)-, -CH(R7)N(C(O)R8)-, -CH(R7)N(SO2R8)-, -CH(R7)O-, - CH(R7)S-, -CH(R7)N(R8)-, -CH(R7)N(C(O)R8)-, -CH(R7)N(C(O)OR8)-, - CH(R7)N(SO2R8)-, -CH(R7)C(=NOR8)-, -CH(R7)C(O)-, -CH(R7)CH(OR8)-, - CH(R7)C(O)N(R8)-, -CH(R7)N(R8)C(O)-, -CH(R7)N(R8)S(O)-, - CH(R7)N(R8)S(O)2-, -CH(R7)OC(O)N(R8)-, -CH(R7)N(R8)C(O)N(R7a)-, - CH(R7)NR8C(O)O-, -CH(R7)S(O)N(R8)-, -CH(R7)S(O)2N(R8)-, - CH(R7)N(C(O)R8)S(O)-, -CH(R7)N(C(O)R8)S(O)-, -CH(R7)N(R8)S(O)N(R7a)-, - CH(R7)N(R8)S(O)2N(R7a)-, -CH(R7)C(O)N(R8)C(O)-, -CH(R7)S(O)N(R8)C(O)-, - CH(R7)S(O)2N(R8)C(O)-, -CH(R7)OS(O)N(R8)-, -CH(R7)OS(O)2N(R8)-, - CH(R7)N(R8)S(O)O-, -CH(R7)N(R8)S(O)2O-, -CH(R7)N(R8)S(O)C(O)-, - CH(R7)N(R8)S(O)2C(O)-, -CH(R7)SON(C(O)R8)-, -CH(R7)SO2N(C(O)R8)-, - CH(R7)N(R8)SON(R7a)-, -CH(R7)N(R8)SO2N(R7a)-, -CH(R7)C(O)O-, - CH(R7)N(R8)P(OR7a)O-, -CH(R7)N(R8)P(OR7a)-, -CH(R7)N(R8)P(O)(OR7a)O-, - CH(R7)N(R8)P(O)(OR7a)-, -CH(R7)N(C(O)R8)P(OR7a)O-, -CH(R7)N(C(O)R8)P(OR7a)-, -CH(R7)N(C(O)R8)P(O)(OR7a)O- arba -CH(R7)N(C(O)R8)P(OR7a)-;

R5, R6, G111 ir G1111 kiekviena nepriklausomai yra C0-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10alkinilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, C1-10alkoksiC2-10alkenilas, C1-10alkoksiC2-10alkinilas, C1-10alkiltioC1-10alkilas, C1-10alkiltioC2-10alkenilas, C1-10alkiltioC2-10alkinilas, cikloC3-8alkilas, cikloC3-8alkenilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, cikloC3-8alkenilC1-10alkilas, cikloC3-8akiC2-10alkenil, cikloC3-8alkenilC2-10alkenilas, cikloC3-8akilC2-10alkinilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkinilas, heterociklil-C0-10alkilas, heterociklil-C2-10alkenilas, heterociklil-C2-10alkinilas, aril-C0-10alkilas, aril-C2-10alkenilas arba aril-C2-10alkinilas, heteroaril-C0-10alkilas, heteroaril-C2-10alkenilas arba heteroaril-C2-10alkinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR77, -NR77R87, -C(O)R77, -CO2R77, -CONR77R87, -NO2, -CN, -S(O)j5aR77, -SO2NR77R87, -NR77C(=O)R87, NR77C(=O)OR87, -NR77C(=O)NR78R87, -NR77S(O)j5aR87, -C(=S)OR77, -C(=O)SR77, -NR77C(=NR87)NR78R88, -NR77C(=NR87)OR78, -NR77C(=NR87)SR78, -OC(=O)OR77, -OC(=O)NR77R87, -OC(=O)SR77, -SC(=O)OR77, -P(O)OR77OR87 arba -SC(=O)NR77R87 pakaitais;

arba R5 ir R6 pasirinktinai paimtos kartu su anglies atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro 3-10-narį prisotintą arba neprisotintą žiedą, kur minėtas žiedas pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais R69 pakaitais ir kur minėtas žiedas pasirinktinai apima vieną arba kelis heteroatomus;

R7, R7a ir R8 kiekviena nepriklausomai yra acilas, C0-10alkilas, C2-10alkenilas, arilas, heteroarilas, heterociklilas arba cikloC3-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G111 pakaitais;

R4 yra C0-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10alkinilas, arilas, heteroarilas, cikloC3-10alkilas, heterociklilas, cikloC3-8alkenilas arba heterocikloalkenilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G41 pakaitais;

R69 yra halogenas, -OR78, -SH, -NR78R88, -CO2R78, -C(=O)NR78R88, -NO2, -CN, -S(O)j8R78, -SO2NR78R88, C0-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10akinilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, C1-10alkoksiC2-10alkenilas, C1-10alkoksiC2-10alkinilas, C1-10alkiltio-C1-10alkilas, C1-10alkiltioC2-10alkenilas, C1-10alkiltioC2-10alkinilas, cikloC3-8alkilas, cikloC3-8alkenilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, cikloC3-8alkenilC1-10alkilas, cikloC3-8akiC2-10alkenil, cikloC3-8alkenilC2-10alkenilas, cikloC3-8akilC2-10alkinilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkinilas, heterociklil-C0-10alkilas, heterociklil-C2-10alkenilas arba heterociklil-C2-10alkinilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, ciano grupės, nitro grupės, -OR778, -SO2NR778R888 arba -NR778R888 pakaitais;

arba R69 yra aril-C0-10alkilas, aril-C2-10alkenilas, aril-C2-10alkinilas, heteroaril-C0-10alkilas, heteroaril-C2-10alkenilas, heteroaril-C2-10alkinilas, mono(C1-6alkil)aminoC1-6alkilas, di(C1-6alkil)aminoC1-6alkilas, mono(aril)aminoC1-6alkilas, di(aril)aminoC1-6alkilas arba -N(C1-6alkil)-C1-6alkil-arilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, ciano grupės, nitro grupės, -OR778, C1-10alkilo, C2-10alkenilo, C2-10alkinilo, halogenC1-10alkilo, halogenC2-10alkenilo, halogenC2-10alkinilo, -COOH, C1-4alkoksikarbonilo, -C(=O)NR778R888, -SO2NR778R888 arba -NR778R888 pakaitais;

arba -NR78R88 atveju, R78 ir R88 pasirinktinai kartu paimtos su azoto atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro 3-10-narį prisotintą arba neprisotintą žiedą, kur minėtas žiedas pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, ciano grupės, hidroksi grupės, nitro grupės, C1-10alkoksi grupės, -SO2NR778R888 arba -NR778R888 pakaitais, ir kur minėtas žiedas pasirinktinai apima vieną arba kelis heteroatomus, kitokius negu azotas, prie kurių R78 ir R88 yra prisijungusios;
R77, R78, R87, R88, R778 ir R888 kiekviena nepriklausomai yra C0-10alkilas, C2-10alkenilas, C2-10akinilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, C1-10alkoksiC2-10alkenilas, C1-10alkoksiC2-10alkinilas, C1-10alkiltio-C1-10alkilas, C1-10alkiltioC2-10alkenilas, C1-10alkiltioC2-10alkinilas, cikloC3-8alkilas, cikloC3-8alkenilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, cikloC3-8alkenilC1-10alkilas, cikloC3-8akiC2-10alkenil, cikloC3-8alkenilC2-10alkenilas, cikloC3-8akilC2-10alkinilas, cikloC3-8alkenilC2-10alkinilas, heterociklil-C0-10alkilas, heterociklil-C2-10alkenilas, heterociklil-C2-10alkinilas, C1-10alkilkarbonilas, C2-10alkenilkarbonilas, C2-10alkinilkarbonilas, C1-10alkoksikarbonilas, C1-10alkoksikarbonilC1-10alkilas, mono-C1-6alkilaminokarbonilas, diC1-6alkilaminokarbonilas, mono(aril)aminokarbonilas, di(aril)aminokarbonilas arba C1-10alkil(aril)aminokarbonilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, ciano grupės, hidroksi grupės, nitro grupės, C1-10alkoksi grupės, -SO2N(C0-4alkil)(C0-4alkil) arba -N(C0-4alkil)( C0-4alkil) pakaitais;

arba R77, R78, R87, R88, R778 ir R888 kiekviena nepriklausomai yra aril-C0-10alkilas, aril-C2-10alkenilas, aril-C2-10alkinilas, heteroaril-C0-10alkilas, heteroaril-C2-10alkenilas, heteroaril-C2-10alkinilas, mono(C1-6alkil)aminoC1-6alkilas, di(C1-6alkil)aminoC1-6alkilas, mono(aril)aminoC1-6alkilas, di(aril)aminoC1-6alkilas arba -N(C1-6alkil)-C1-6alkil-arilas; kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, ciano grupės, nitro grupės, -O(C0-4alkil), C1-10alkilo, C2-10akenilo, C2-10alkinilo, halogenC1-10alki, halogenC2-10alkenilo, halogenC2-10alkinilo, -COOH, C1-4alkoksikarbonilo, -CON(C0-4alkil)(C0-10alkil), -SO2N(C0-4alkil)( C0-4alkil) arba -N(C0-4alkil)( C0-4alkil) pakaitais; ir
n, m, j1, j1a, j2a, j4, j4a, j5a, j7 ir j8 kiekvienas nepriklausomai yra 0, 1 arba 2.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame X2 yra C-E1.

3. Junginys pagal 1 punktą, kuriame X2 yra N.

4. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame bet kuri viena iš X14, X15 arba X16 yra N.

5. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame bet kurios dvi iš X14, X15 arba X16 yra N.

6. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R1 yra cikloC3-10alkilas, bicikloC5-10alkilas, arilas, heteroaralkilas, heterociklilas, haterobicikloC5-10alkilas, spiroalkilas arba heterospiroalkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais.

7. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R1 yra C0-10alkilas, heteroaralkilas arba aralkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais.

8. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R1 yra cikloC3-10alkilas, bicikloC5-10alkilas, spiroalkilas arba heterospiroalkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais.

9. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R1 yra heterociklilas arba haterobicikloC5-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais.

10. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R1 yra arilas arba heteroarilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais.

11. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R1 yra C0-10alkilas, cikloC3-10alkilas, bicikloC5-10alkilas, aralkilas, heteroaralkilas, heterociklilas, haterobicikloC5-10alkilas, spiroalkilas arba heterospiroalkilas, kur bet kuria iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais G11 pakaitais.

12. Junginys pagal bet kurį iš 1, 4-6, 9 arba 11 punktų, kur X16 yra N.

13. Junginys pagal bet kurį iš 1, 4-6, 9 arba 11 punktų, kur X14 ir X16 yra N.

14. Junginys pagal bet kurį iš 1, 4-6, 9 arba 11 punktų, kur X15 ir X16 yra N.

15. Junginys pagal bet kurį iš 1-3, 6 arba 12 punktų, kuriame G1 yra -OR2, -NR2R3(R2a)j1, -S(O)j1R2, C0-10alkilas, cikloC3-8alkilas, heterociklil-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j1a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j1aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j1aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333 pakaitais;

arba G1 yra arilC0-10alkilas arba heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j2a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j2aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j2aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333 pakaitais.
16. Junginys pagal 15 punktą, kuriame G1 yra C0-10alkilas, cikloC3-8alkilas arba heterociklil-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j1a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j1aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j1aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333 pakaitais;

arba G1 yra aril-C0-10alkilas arba heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j2a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j2aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j2aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333 pakaitais.

17. Junginys pagal 16 punktą, kuriame G1 yra aril-C0-10alkilas arba heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR222, -NR222R333(R222a)j2a, -C(=O)R222, -CO2R222, -C(=O)NR222R333, -NO2, -CN, -S(=O)j2aR222, -SO2NR222R333, -NR222C(=O)R333, NR222C(=O)OR333, -NR222C(=O)NR333R222a, -NR222S(O)j2aR333, -C(=S)OR222, -C(=O)SR222, -NR222C(=NR333)NR222aR333a, -NR222C(=NR333)OR222a, -NR222C(=NR333)SR222a, -OC(=O)OR222, -OC(=O)NR222R333, -OC(=O)SR222, -SC(=O)OR222 arba -SC(=O)NR222R333 pakaitais.

18. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame G11 yra okso grupė, -OCF3, -OR21, NR21R31(R2a1)j4, -C(O)R21, -CO2R21, -C(=O)NR21R31, -CN, -SO2NR21R31, NR21(C=O)R31, NR21C(=O)OR31, NR21C(=O)NR31R2a1, NR21S(O)j4R31, -OC(=O)NR21R31, C1-10alkilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, heterociklil-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -OR2221 arba -NR2221R3331(R222a1)j4a pakaitais;
arba G11 yra heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j5a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j5aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j5aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais.

19. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame G11 yra okso grupė, -OR21, NR21R31(R2a1)j4, -CO2R21, -C(=O)NR21R31, C1-10alkilas, heterociklil-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j4a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j4aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j4aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais;

arba G11 yra heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j5a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j5aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j5aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais.

20. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame G11 yra okso grupė, -OR21, NR21R31(R2a1)j4, -CO2R21, -C(=O)NR21R31, C1-10alkilas, heterociklil-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -OR2221 arba -NR2221R3331(R222a1)j4a pakaitais;

arba G11 yra heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j5a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j5aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j5aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais.

21. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 arba 15 punktų, kuriame G11 yra okso grupė, -OCF3, -OR21, NR21R31(R2a1)j4, -C(O)R21, -CO2R21, -C(=O)NR21R31, -CN, -SO2NR21R31, NR21(C=O)R31, NR21C(=O)OR31, NR21C(=O)NR31R2a1, NR21S(O)j4R31, -OC(=O)NR21R31, C1-10alkilas, C1-10alkoksiC1-10alkilas, cikloC3-8alkilC1-10alkilas, heterociklil-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, okso grupės, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j4a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j4aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j4aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais;

arba G11 yra heteroaril-C0-10alkilas, kur bet kuris iš jų pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais nepriklausomais halogeno, -CF3, -OCF3, -OR2221, -NR2221R3331(R222a1)j5a, -C(=O)R2221, -CO2R2221, -C(=O)NR2221R3331, -NO2, -CN, -S(=O)j5aR2221, -SO2NR2221R3331, -NR2221C(=O)R3331, NR2221C(=O)OR3331, -NR2221C(=O)NR3331R222a1, -NR2221S(O)j5aR3331, -C(=S)OR2221, -C(=O)SR2221, -NR2221C(=NR3331)NR222a1R333a1, -NR2221C(=NR3331)OR222a1, -NR2221C(=NR3331)SR222a1, -OC(=O)OR2221, -OC(=O)NR2221R3331, -OC(=O)SR2221, -SC(=O)OR2221, -P(O)OR2221OR3331 arba -SC(=O)NR2221R3331 pakaitais;
arba G11 ir C, kurios kartu paimtos su anglies atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro C=C dvigubą jungtį, kuri yra pakeista R5 ir G111.

22. Junginys, parinktas iš:

3-ciklobutil-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-3-ciklobutilimidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-3-ciklobutilimidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-3-ciklobutilimidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-fenoksichinolin-7-il)-3-ciklobutilimidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(8-fluor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(8-fluor-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(8-fluor-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(8-fluor-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(4-metil-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(4-metil-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(4-metil-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-1-(4-metil-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

7-(8-amino-3-ciklobutilimidazo[1,5-a]pirazin-1-il)-N4-metil-N2-fenilchinolin-2,4-diamino;

3-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(6-chlor-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo 1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(6-chlor-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a] pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(6-chlor-2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(6-chlor-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a] pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-4-metil-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-4-metil-2-tiofen-2-il-chinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-4-metil-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-4-metil-2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-[8-amino-1-(8-fluor-4-metil-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(6-chlor-2-piridin-2-il-chinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(6-chlor-2-tiofen-2-il-chinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(6-chlor-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(4-metil-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(4-metil-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(4-metil-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo [1,5-a] pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(4-metil-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-fenoksichinolin-7-il)-3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(4-metil-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(4-metil-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(4-metil-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-dimetilaminometilciklobutil)-1-(4-metil-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

4-[8-amino-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(6-chlor-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(6-chlor-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-. 3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(6-chlor-2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(6-chlor-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(4-metil-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(4-metil-2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(4-metil-2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(4-metil-2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(4-metil-2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[ 1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

4-[8-amino-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

4-[8-amino-1-(2-fenilaminochinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

4-[8-amino-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-ciklobutil-]-(3-fenilchinoksalin-6-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-[8-amino-1-(3-fenilchinoksalin-6-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(3-fenilchinoksalin-6-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

4-[8-amino-1-(3-fenilchinoksalin-6-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(3-fenilchinoksalin-6-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

4-[8-amino-1-(2-fenilchinazolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[8-amino-1-(2-fenilchinazolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksartekarboksirūgšties metilamido;

3-ciklobutil-1-(2-fenilchinazolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-[8-amino-1-(2-fenilchinazolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutanolio;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-fenilchinazolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-[3-(2-metoksietoksi)-ciklobutil]-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-3-[3-(2-metoksietoksi)-ciklobutil]-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-[3-(2-metoksietoksi)-ciklobutil]-1-(4-metil-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(1-metil-1,2,3,6-tetrahidropiridin-4-il)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

1-{4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-3,6-dihidro-2H-piridin-1-il}-etanono;

3-biciklo[3,1,0]heks-6-il-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

6-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-biciklo[3,1,0]heksan-3-olio;

7-ciklobutil-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-ciklobutil-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-ciklobutil-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-ciklobutil-5-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;
3-[4-amino-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-ciklobutanolio;

3-[4-amino-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-ciklobutanolio;

3-[4-amino-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-ciklobutanolio;

3-[4-amino-5-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-ciklobutanolio;

7-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-azetidin-1-ilmetilcictobutil)-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-5-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-dimetilaminometilciklobutil)-5-(2-piridin-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-dimetilaminometilciklobutil)-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-dimetilaminometilciklobutil)-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(3-dimetilaminometilciklobutil)-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

4-[4-amino-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f[1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[4-amino-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[4-amino-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[4-amino-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

4-[4-amino-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

4-[4-amino-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

7-(4-aminometilcikloheksil)-5-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(4-aminometilcikloheksil)-5-(2-tiofen-2-ilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(4-aminometilcikloheksil)-5-(2-fenoksichinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

7-(4-aminometilcikloheksil)-5-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

4-[4-amino-5-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

4-[4-amino-5-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamino;
5-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-7-ciklobutilimidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

3-[4-amino-5-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-7-il]-ciklobutanolio;

7-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-5-(6-chlor-2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[5,1-f][1,2,4]triazin-4-ilamino;

3-izopropil-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-tret-butil-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

5-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-pirolidin-3-olio;

3-ciklobutil-1-(2-fenilchinolin-7-il)-2H-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

trans- 4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metil esterio;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

trans-{4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksil}-metanolio;

trans-2-{4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksilmetil}-izoindol-1,3-diono;

trans-3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

{3-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutil}-metanolio;

3-ciklobutil-1-(2-fenilchinolin-7-il)-2H-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilo esterio;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties;

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido;

trans-{4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksil}-metanolio;

trans-2-[4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksilmetil}-izoindol-1,3-diono;

trans-3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino;

{3-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutil}-metanolio;

arba jų farmaciškai priimtinos druskos.
23. Junginys, parinktas iš:

3-ciklobutil-1-(2-fenilchinolin-7-il)-2H-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino,

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties amido,

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilo esterio,

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties,

trans-4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksankarboksirūgšties metilamido,

trans-{4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksil}-metanolio,

trans-2-{4-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-cikloheksilmetil }-izoindol-1,3-diono,

trans-3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino,

3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilamino,

{3-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-ciklobutil}-metanolio;

arba jų farmaciškai priimtinos druskos.
24. Cis-3-[8-amino-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-3-il]-1-metilciklobutanolis arba jo farmaciškai priimtina druska.
25. Junginys:
[image: image3.emf]
arba jo farmaciškai priimtina druska.
26. Junginys:

[image: image4.emf]
arba jo farmaciškai priimtina druska.

27. Trans-3-(4-aminometilcikloheksil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilaminas arba jo farmaciškai priimtina druska.

28. Cis-3-(3-azetidin-1-ilmetilciklobutil)-1-(2-fenilchinolin-7-il)-imidazo[1,5-a]pirazin-8-ilaminas arba jo farmaciškai priimtina druska.

29. Junginys pagal bet kurį iš 1-28 punktų arba jo farmaciškai priimtina druska, skirtas panaudoti susirgimo, kuris yra sąlygotas baltymo kinazės aktyvumo, gydymui.

30. Junginys pagal 29 punktą, kur minėta baltymo kinazė yra IGF-IR.

31. Junginys pagal 29 punktą, kur susirgimas, sąlygotas baltymo kinazės aktyvumo, yra hiperproliferacinis susirgimas.

32. Junginys pagal 29 punktą, kur minėtas baltymo kinazės aktyvumas įtakoja angiogenezę, kraujagyslių pralaidumą, imuninį atsaką, ląstelių apoptozę, auglių augimą arba uždegimą.
33. Junginys pagal 29 punktą, kur baltymo kinazė yra baltymo serino/treonino kinazė arba baltymo tirozino kinazė.

34. Junginys pagal 29 punktą, kur susirgimas, sąlygojamas baltymo kinazės aktyvumo, yra viena arba keletas opų; arba viena arba keletas opų, sukeltų bakterine arba grybeline infekcija; arba Mooren opos; arba viena arba keletas opų, kurios yra opinio kolito simptomas.
35. Junginys pagal 29 punktą, kur susirgimas, sąlygojamas baltymo kinazės aktyvumo, yra Lyme liga, Herpes simplex, Herpes zoster sukeltas sepsis arba infekcija, žmogaus imunodeficito virusas, parapoksvirusas, protozojai, toksoplazmozė, Hippel Lindau liga, pemfigoidas, psoriazė, Paget‘o liga, policistinė inkstų liga, fibrozė, sarkoidozė, cirozė, tiroiditas, kraujo klampumo padidėjimo sindromas, Osler-Weber-Rendu liga, lėtinė okliuzinė plaučių liga, astma, eksudacija, ascitas, pleuros efuzijos, plaučių edema, cerebrinė edema arba dėl nudegimų išsivysčiusi edema, trauma, radiacija, insultas, hipoksija, išemija, kiaušidžių hiperstimuliacijos sindromas, preeklampsija, menometroragija, endometriozė, lėtinis uždegimas, sisteminė raudonoji vilkligė, glumerulonefritas, sinovitas, uždegiminė žarnų liga, Crohn‘o liga, reumatinis artritas ir osteoartritas, išsėtinė sklerozė, transplantato atmetimas, pjautuvo formos ląstelių anemija, akių susirgimas, Crow-Fukase (POEMS) sindromas arba diabetinis susirgimas.
36. Junginys pagal 35 punktą, kur akių susirgimas yra akių arba makulos edema, akių neovaskuliarinė liga, celeritas, spindulinė keratotomija, uveitas, vitritas, miopija, optiniai įdubimai, lėtinis tinklainės atsiskyrimas, komplikacijos po lazerinio gydymo, konjunktyvitas, Stargardt‘o liga, Eales liga, retinopatija arba makulos degeneracija.

37. Junginys pagal 29 punktą, kur susirgimas, sąlygojamas baltymo kinazės aktyvumo, yra kardiovaskuliarinis susirgimas.

38. Junginys pagal 37 punktą, kur susirgimas, sąlygojamas baltymo kinazės aktyvumo, yra aterosklerozė, restenozė, išemijos/reperfuzijos pažeidimas, kraujagyslių okliuzija, kraujagyslių nenormalus išsivystymas arba miego arterijos obstrukcinė liga.
39. Junginys pagal 29 punktą, kur susirgimas, sąlygojamas baltymo kinazės aktyvumo, yra vėžys.

40. Junginys pagal 39 punktą, kur vėžys yra kietasis auglys, sarkoma, fibrosarkoma, osteoma, melanoma, retinoblastoma, rabdomiosarkoma, glioblastoma, neuroblastoma, teratokarcinoma, kraujodaros sistemos piktybiniai susirgimai, piktybinis ascitas, Kaposi sarkoma, Hodgkin‘o liga, limfoma, mieloma arba leukemija.
41. Junginys pagal 35 punktą, kur diabetinis susirgimas yra nuo insulino priklausantis cukrinis diabetas, glaukoma, diabetinė retinopatija arba mikroangiopatija.

42. Junginys pagal 29 punktą, kur baltymo kinazės aktyvumas yra susijęs su T ląstelių aktyvacija, B ląstelių aktyvacija, mastocitų ląstelių degranuliacija, monicitų aktyvacija, signalo transdukcija, apoptoze, uždegiminio atsako sustiprinimu arba jų deriniais.

43. Junginio pagal bet kurį iš 1-28 punktų arba jo farmaciškai priimtinos druskos panaudojimas gamybai vaisto, skirto susirgimo, apibūdinto bet kuriame iš 29-42 punktų, gydymui.

44. Farmacinė kompozicija, apimanti junginio pagal bet kurį iš 1-28 punktų arba jo farmaciškai priimtinos druskos terapiškai veiksmingą kiekį ir farmaciškai priimtiną nešiklį.
45. Junginys pagal 1 punktą, kur formulė yra parinkta iš:
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arba jo farmaciškai priimtinos druskos.

46. Junginys pagal 1 punktą, kur I formulė yra parinkta iš:
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arba jo farmaciškai priimtinos druskos.
47. Junginys pagal 1 punktą, kur formulė I yra:
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arba jo farmaciškai priimtina druska.










