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1. Junginys, kurio formulė (A):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska;

kurioje:

Rf1 yra vandenilis, arba Rf1 ir Rf2 kartu sudaro jungtį;

Rf2 yra vandenilis, arba Rf2 sudaro jungtį su kiekvienu Rf1 arba Rk;

kiekvienas iš Rx ir Ry nepriklausomai yra vandenilis, fluoras, arba pasirinktinai pakeistas C1-5 alifatinis; arba Rx ir Ry, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 3- iki 6-narių cikloalifatinį žiedą; arba Rx ir Rf2 kartu sudaro jungtį;

G yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas alifatiniu arba B žiedu, kai Rf1 yra vandenilis; ir G yra vandenilis, -OR5, -N(R4)2, -SR5, pasirinktinai pakeistas alifatinis, arba B žiedas, kai Rf1 ir Rf2 kartu sudaro jungtį;

A žiedas yra pakeistas arba nepakeistas 5- arba 6-naris arilas, heteroarilas, cikloalifatinis arba heterociklinis žiedas;

B žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo arba cikloalifatinis žiedas;

C žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo arba cikloalifatinis žiedas;

Ra yra vandenilis, -C(O)R1, -CO2R1, -SO2R1, arba C1-3 alifatinis, turintis 0-2 pakaitus, nepriklausomai parinktus iš R3 arba R7;

Re yra vandenilis, -OR5, -N(R4)2, -SR5, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, arba C1-3 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7;

R1 yra C1-6 alifatinė arba pasirinktinai pakeista arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas R3 nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OH, -O(C1-3 alkil), -CN, -N(R4)2, -C(O)(C1-3 alkil), -CO2H, -CO2(C1-3 alkil), -C(O)NH2 ir -C(O)NH(C1-3 alkil);

kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

arba du R4 prie to paties azoto atomo, paimti kartu su azoto atomu, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 5- iki 6-narių heteroarilą arba nuo 4- iki 8-narių heterociklinį žiedą, azoto atomui priedo turintį 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S;

kiekvienas R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas R6 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė arba arilo grupė; ir

kiekvienas R7 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame:

kiekvienas iš Rx ir Ry nepriklausomai yra vandenilis, fluoras, arba C1-6 alifatinis, pasirinktinai pakeistas vienu arba dviem R3; arba Rx ir Ry, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 3- iki 6-narių cikloalifatinį žiedą;

Re yra vandenilis, -OH, -NHR4, -SH arba C1-3 alifatinis, pakeistas R3 arba R7;

Rf1 ir Rf2 kartu sudaro jungtį;

G yra –H, -OH, -NH2, -O(C1-3 alkil), -NH(C1-3 alkil), -N(C1-3 alkil)2, C1-3 alkilas, C1-3 fluoralkilas, -O-L1-R7, -N(C1-3 alkil)-L1-R7 arba -L1-R7; ir

L1 yra kovalentinė jungtis arba C1-3 alkilenas.

3. Junginys pagal 1 punktą, turintis (A-1) formulę:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska;

kurioje:

A žiedas yra pakeistas arba nepakeistas 5- arba 6-naris arilo, heteroarilo, cikloalifatinis arba heterociklilo žiedas;

B žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo, cikloalifatinis arba heterociklilo žiedas;

C žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo arba cikloalifatinis žiedas;

Re yra vandenilis, -OR5, -N(R4)2, -SR5, arba C1-3 alifatinis, pakeistas R3 arba R7;

kiekvienas iš Rx ir Ry nepriklausomai yra vandenilis, fluoras, arba pasirinktinai pakeistas C1-6 alifatinis; arba Rx ir Ry, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 3- iki 6-narių cikloalifatinį žiedą;

kiekvienas R3 nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OH, -O(C1-3 alkil), -CN, -N(R4)2, -C(O)(C1-3 alkil), -CO2H, -CO2(C1-3 alkil), -C(O)NH2 ir -C(O)NH(C1-3 alkil);

kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

arba du R4 prie to paties azoto atomo, paimti kartu su azoto atomu, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 5- iki 6-narių heteroarilą arba nuo 4- iki 8-narių heterociklilo žiedą, azoto atomui priedo turintį 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S;

kiekvienas R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė; ir

kiekvienas R7 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė.

4. Junginys pagal 3 punktą, turintis (C) formulę:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kurioje:

B žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rc ir 0-3 nepriklausomai parinktais R2c arba C1-6 alifatinėmis grupėmis;

kiekvienas Rc yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, R2c, R7c, T1-R2c, T1-R7c;

T1 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje T1 arba jo dalis pasirinktinai sudaro nuo 3- iki 7-nario žiedo dalį;

R2c yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(R5)(C(R5)(R10) ,-C(C-R5, -C(C-R10, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2;

kiekvienas R7c nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

C žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rd ir 0-3 nepriklausomai parinktais R2d arba C1-6 alifatinėmis grupėmis;

kiekvienas Rd yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, R2d, R7d, -T2-R2d, -T2-R7d, -V-T3-R2d ir –V-T3-R7d;

T2 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje alkileno grandinė yra nutraukta -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2- arba -SO2N(R4)- grupėmis, ir kurioje T2 arba jo dalis pasirinktinai sudaro nuo 3- iki 7-nario žiedo dalį;

T3 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje alkileno grandinė yra nutraukta -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2- arba -SO2N(R4)- grupėmis, ir kurioje T3 arba jo dalis pasirinktinai sudaro 3-7-nario žiedo dalį;

V yra -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -C(NR4)(N-, -C(OR5)(N-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2-, -N(R4)SO2N(R4)-, -P(O)(R5)-, -P(O)(OR5)-O-, -P(O)-O- arba -P(O)(NR5)-(NR5)-;

R2d yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(R5)(C(R5)(R10), -C(C-R5, -C(C-R10, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6,-SO3R5, -SO2N(R4)2-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)C(O)R5, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -(NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, - N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2;

kiekvienas R7d nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

kiekvienas R3 nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OH, -O(C1-3 alkil), -CN, -N(R4)2, -C(O)(C1-3 alkil), -CO2H, -CO2(C1-3 alkil), -C(O)NH2 ir -C(O)NH(C1-3 alkil);

kiekvienas R3b nepriklausomai yra C1-3 alifatinis, pakeistas R3 arba R7, arba du R3b pakaitai prie to paties anglies atomo, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-narių karbociklinį žiedą;

kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

arba du R4 prie to paties azoto atomo, paimti kartu su azoto atomu, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 5- iki 6-narių heteroarilą arba nuo 4- iki 8-narių heterociklilo žiedą, azoto atomui priedo turintį 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S;

kiekvienas R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas R6 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė arba arilo, grupė;

kiekvienas R7 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė; ir

kiekvienas R10 nepriklausomai yra -CO2R5 arba -C(O)N(R4)2.

5. Junginys pagal 3 punktą, kuriame kiekvienas iš Rx ir Ry nepriklausomai yra vandenilis, fluoras, arba C1-6 alifatinis, pasirinktinai pakeistas vienu arba dviem R3; arba Rx ir Ry, paimti kartu su anglies atomu prie kurio jie prijungti, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 3- iki 6-narių cikloalifatinį žiedą.

6. Junginys pagal 5 punktą, kuriame A žiedas yra pakeistas arba nepakeistas žiedas, parinktas iš grupės, susidedančios iš furano, dihidrofurano, tieno, dihidrotieno, ciklopenteno, ciklohekseno, 2H-pirolo, pirolo, pirolino, pirolidino, oksazolo, tiazolo, imidazolo, imidazolino, imidazolidino, pirazolo, pirazolino, pirazolidino, izoksazolo, izotiazolo, oksadiazolo, triazolo, tiadiazolo, 2H-pirano, 4H-pirano, benzo, piridino, piperidino, dioksano, morfolino, ditiano, tiomorfolino, piridazino, pirimidino, pirazino, piperazino ir triazino.

7. Junginys pagal 6 punktą, kuriame A žiedas yra pakeistas arba nepakeistas žiedas, parinktas iš grupės, susidedančios iš furano, tieno, pirolo, oksazolo, tiazolo, imidazolo, pirazolo, izoksazolo, izotiazolo, triazolo, benzo, piridino, piridazino, pirimidino ir pirazino.

8. Junginys pagal 3 punktą, kuriame:

A žiede kiekvienas pakeičiamo sočiojo žiedo anglies atomas yra nepakeistas arba pakeistas (O, (S, (C(R5)2, (N-N(R4)2, (N-OR5, (N-NHC(O)R5, (N-NHCO2R6, (N-NHSO2R6, (N-R5( arba -Rb grupėmis;

A žiede kiekvienas pakeičiamo nesočiojo žiedo anglies atomas yra nepakeistas arba pakeistas -Rb grupe;

A žiede kiekvienas pakeičiamo žiedo azoto atomas yra nepakeistas arba pakeistas –R9b grupe;

A žiede vienas žiedo azoto atomas pasirinktinai yra oksiduotas;

kiekvienas Rb nepriklausomai yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(R5)(C(R5)(R10), -C(C-R5, -C(C-R10, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6, -S(O)2N(R4)2, -N(R4)2, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2, -P(O)(OR5)2, pasirinktinai pakeista alifatinė arba pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė; arba du gretimi Rb, paimti kartu su įsiterpiančiais žiedo atomais, sudaro pasirinktinai pakeistą kondensuotą nuo 4- iki 8-narių aromatinį arba nearomatinį žiedą, turintį 0-3 žiedo heteroatomus, parinktus iš grupės, susidedančios iš O, N ir S;

kiekvienas R3 nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OH, -O(C1-3 alkil), -CN, -N(R4)2, -C(O)(C1-3 alkil), -CO2H, -CO2(C1-3 alkil), -C(O)NH2 ir -C(O)NH(C1-3 alkil);

kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

arba du R4 prie to paties azoto atomo, paimti kartu su azoto atomu, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 5- iki 6-narių heteroarilą arba nuo 4- iki 8-narių heterociklilą, azoto atomui priedo turintį 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S;

kiekvienas R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas R6 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė arba arilo, grupė;

kiekvienas R7 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

kiekvienas R9b nepriklausomai yra –C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -CO2R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2 arba C1-4 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7; ir

kiekvienas R10 nepriklausomai yra -CO2R5 arba -C(O)N(R4)2.

9. Junginys pagal 8 punktą, kuriame:

kiekvienas Rb yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, C1-6 fluoralifatinio, -R2b, -R7b, -T1-R2b, ir -T1-R7b; arba du gretimi Rb, paimti kartu su įsiterpiančiais žiedo atomais, sudaro pasirinktinai pakeistą kondensuotą nuo 4- iki 8-narių aromatinį arba nearomatinį žiedą, turintį 0-3 žiedo heteroatomus, parinktus iš grupės, susidedančios iš O, N ir S;

T1 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje T1 arba jo dalis pasirinktinai sudaro nuo 3- iki 7-nario žiedo dalį;

kiekvienas R3b nepriklausomai yra C1-3 alifatinis, pakeistas R3 arba R7, arba du R3b pakaitai prie to paties anglies atomo, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-narių karbociklinį žiedą;

kiekvienas R2b nepriklausomai yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(R5)(C(R5)(R10), -C(C-R5, -C(C-R10, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6, -S(O)2N(R4)2, -N(R4)2, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2; ir

kiekvienas R7b nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė.

10. Junginys pagal 9 punktą, kuriame A žiedas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

[image: image7.emf]
[image: image8.emf]
[image: image9.emf]
[image: image10.emf]
[image: image11.emf]
[image: image12.emf]
[image: image13.emf]ir [image: image14.emf]
kai bet kuri iš šių grupių pasirinktinai yra pakeista prie bet kurio pakeičiamo žiedo anglies atomo ir bet kurio pakeičiamo žiedo azoto atomo; arba

kuriame B žiedas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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ir
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kai bet kuri iš šių grupių pasirinktinai yra pakeista prie bet kurio pakeičiamo žiedo anglies atomo ir bet kurio pakeičiamo žiedo azoto atomo.

11. Junginys pagal 10 punktą, turintis (B) formulę:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska;

kurioje:

A žiedas yra pakeistas 0-3 Rb;

B žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo arba cikloalifatinis žiedas; ir

C žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo arba cikloalifatinis žiedas.

12. Junginys pagal 11 punktą, kuriame:

B žiedas yra mono- arba biciklinio arilo, heteroarilo, heterociklilo arba cikloalifatinis žiedas;

B žiede kiekvienas pakeičiamo sočiojo žiedo anglies atomas yra nepakeistas arba pakeistas (O, (S, (C(R5)2 arba Rc grupėmis;

B žiede kiekvienas pakeičiamo nesočiojo žiedo anglies atomas yra nepakeistas arba pakeistas Rc grupe;

B žiede kiekvienas pakeičiamo žiedo azoto atomas yra nepakeistas arba pakeistas R9c grupe;

kiekvienas Rc nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, -R2c, -R7c, -T1-R2c ir -T1-R7c;

T1 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje T1 arba jo dalis pasirinktinai sudaro nuo 3- iki 7-nario žiedo dalį;

R2c yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(R5)(C(R5)(R10), -C(C-R5, -C(C-R10, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6, -S(O)2N(R4)2, -N(R4)2, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2;

kiekvienas R7c nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

kiekvienas R9c nepriklausomai yra –C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -CO2R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2 arba C1-4 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7; ir

C žiedas yra mono- arba biciklinio arilo, heteroarilo, heterociklilo, arba cikloalifatinis žiedas;

C žiede kiekvienas pakeičiamo sočiojo žiedo anglies atomas yra nepakeistas arba pakeistas (O, (S, (C(R5)2 arba Rd grupėmis;

C žiede kiekvienas pakeičiamo nesočiojo žiedo anglies atomas yra nepakeistas arba pakeistas Rd grupe;

C žiede kiekvienas pakeičiamo žiedo azoto atomas yra nepakeistas arba pakeistas R9d grupe;

kiekvienas Rd nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, R2d, R7d, -T2-R2d, -T2-R7d, -V-T3-R2d ir –V-T3-R7d;

T2 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje alkileno grandinė pasirinktinai yra nutraukta -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2- arba -SO2N(R4)- grupėmis, ir kurioje T2 arba jo dalis pasirinktinai sudaro 3-7-nario žiedo dalį;

T3 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje alkileno grandinė pasirinktinai yra nutraukta -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2- arba -SO2N(R4)- grupėmis, ir kurioje T3 arba jo dalis pasirinktinai sudaro 3-7-nario žiedo dalį;

V yra -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -C(NR4)(N-, -C(OR5)(N-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2-, -N(R4)SO2N(R4)-, -P(O)(R5)-, -P(O)(OR5)-O-, -P(O)-O- arba -P(O)(NR5)-(NR5)-;

R2d yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(R5)(C(R5)(R10), -C(C-R5, -C(C-R10, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6,-SO3R5, -SO2N(R4)2-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -(NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, - N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2;

kiekvienas R7d nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė; ir

kiekvienas R9d nepriklausomai yra –C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -CO2R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2 arba C1-4 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7.

13. Junginys pagal 1 punktą, turintis (I) formulę:

[image: image20.emf][image: image21.emf]
arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska;

kurioje:

A žiedas yra pakeistas 0-3 Rb;

B žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo arba heteroarilo žiedas;

C žiedas yra pakeistas arba nepakeistas arilo, heteroarilo, heterociklilo, arba cikloalifatinis žiedas;

Ra yra vandenilis, -C(O)R1, -CO2R1, -SO2R1, arba C1-3 alifatinis, turintis 0-2 pakaitus, nepriklausomai parinktus iš R3 arba R7;

R1 yra C1-6 alifatinis arba pasirinktinai pakeista arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas Rb nepriklausomai yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2, -N(R4)2, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2, -P(O)(OR5)2, pasirinktinai pakeistas alifatinis arba pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

Re yra vandenilis arba C1-3 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7;

kiekvienas Rf1 ir Rf2 yra vandenilis, arba Rf1 ir Rf2 kartu sudaro jungtį;

kiekvienas R3 nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OH, -O(C1-3 alkil), -CN, -N(R4)2, -C(O)(C1-3 alkil), -CO2H, -CO2(C1-3 alkil), -C(O)NH2 ir -C(O)NH(C1-3 alkil);

kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

arba du R4 prie to paties azoto atomo, paimti kartu su azoto atomu, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 5- iki 6-narių heteroarilą arba nuo 4- iki 8-narių heterociklilo žiedą, azoto atomui priedo turintį 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S;

kiekvienas R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas R6 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė arba arilo, grupė;

kiekvienas R7 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė.

14. Junginys pagal 1 punktą, turintis (II) formulę:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska;

kurioje:

Re yra vandenilis arba C1-3 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7;

A žiedas yra pakeistas 0-3 Rb;

kiekvienas Rb nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, R2b, R7b, -T1-R2b ir -T1-R7b;

kiekvienas R2b yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -SO2R6, -SO2N(R4)-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2, arba -P(O)(OR5)2;

kiekvienas R7b nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

B žiedas yra arilo arba heteroarilo žiedas, pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rc ir 0-3 nepriklausomai parinktais R2c arba C1-6 alifatinėmis grupėmis;

kiekvienas Rc yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, R2c, R7c, -T1-R2c, -T1-R7c;

kiekvienas R2c nepriklausomai yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -N(R4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2;

kiekvienas R7c nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

T1 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje T1 arba jo dalis pasirinktinai sudaro nuo 3- iki 7-nario žiedo dalį;

C žiedas yra arilo arba heteroarilo žiedas, pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rd ir 0-3 nepriklausomai parinktais R2d arba C1-6 alifatinėmis grupėmis;

kiekvienas Rd nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-6 alifatinio, R2d, R7d, -T2-R2d, -T2-R7d, -V-T3-R2d ir –V-T3-R7d;

T2 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje alkileno grandinė pasirinktinai yra nutraukta -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2- arba -SO2N(R4)- grupėmis, ir kurioje T2 arba jo dalis pasirinktinai sudaro 3-7-nario žiedo dalį;

T3 yra C1-6 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b, kurioje alkileno grandinė pasirinktinai yra nutraukta -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2- arba -SO2N(R4)- grupėmis, ir kurioje T3 arba jo dalis pasirinktinai sudaro 3-7-nario žiedo dalį;

V yra -C(R5)(C(R5)-, -C(C-, -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -SO2N(R4)-, -N(R4)-, -N(R4)C(O)-, -N(R4)C(O)N(R4)-, -N(R4)CO2-, -C(O)N(R4)-, -C(O)-, -C(O)-C(O)-, -CO2-, -OC(O)-, -OC(O)O-, -OC(O)N(R4)-, -C(NR4)(N-, -C(OR5)(N-, -N(R4)-N(R4)-, -N(R4)SO2-, -N(R4)SO2N(R4)-, -P(O)(R5)-, -P(O)(OR5)-O-, -P(O)-O- arba -P(O)(NR5)-(NR5)-;

R2d yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6, -SO2N(R4)2-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)-N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -(NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2 arba -P(O)(OR5)2; ir

kiekvienas R7d nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė;

kiekvienas R3 nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OH, -O(C1-3 alkil), -CN, -N(R4)2, -C(O)(C1-3 alkil), -CO2H, -CO2(C1-3 alkil), -C(O)NH2 ir -C(O)NH(C1-3 alkil);

kiekvienas R3b nepriklausomai yra C1-3 alifatinis, pakeistas R3 arba R7, arba du R3b pakaitai prie to paties anglies atomo, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-narių karbociklinį žiedą;

kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

arba du R4 prie to paties azoto atomo, paimti kartu su azoto atomu, sudaro pasirinktinai pakeistą nuo 5- iki 8-narių heteroarilo arba heterociklilo žiedą, azoto atomui priedo turintį 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S;

kiekvienas R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė;

kiekvienas R6 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė arba arilo, grupė; ir

kiekvienas R7 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė.

15. Junginys pagal 14 punktą, kuriame B žiedas yra pakeistas arba nepakeistas mono- arba biciklinis arilo arba heteroarilo žiedas, parinktas iš grupės, susidedančios iš furanilo, tienilo, pirolilo, oksazolilo, tiazolilo, imidazolilo, pirazolilo, izoksazolilo, izotiazolilo, oksadiazolilo, triazolilo, tiadiazolilo, fenilo, piridilo, piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo, triazinilo, indolizinilo, indolilo, izoindolilo, indazolilo, benzo[b]furanilo, benzo[b]tienilo, benzimidazolilo, benztiazolilo, benzoksazolilo, purinilo, chinolilo, izochinolilo, cinolinilo, ftalazinilo, chinazolinilo, chinoksalinilo, naftiridinilo ir pteridinilo.

16. Junginys pagal 14 punktą, kuriame B žiedas yra pakeistas arba nepakeistas fenilo arba pridilo žiedas.

17. Junginys pagal 16 punktą, turintis (IIa) formulę:
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kurioje:

A žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rb; ir

B žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rc.

18. Junginys pagal 17 punktą, b e s i s k i r i a n t i s bent jau vienu iš sekančių požymių:

a) kiekvienas Rb nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2b, R7b, -T1-R2b ir -T1-R7b, kur T1 yra C1-3 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista fluoru, o kiekvienas R2b nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -NO2, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -N(R4)2, -CO2R5 ir -C(O)N(R4)2;

b) kiekvienas Rc nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2c, R7c, -T1-R2c ir -T1-R7c, kur T1 yra C1-3 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista fluoru, o kiekvienas R2c nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -NO2, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5 ir -N(R4)2; ir

c) Re yra vandenilis.

19. Junginys pagal 18 punktą, turintis (III) formulę:
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20. Junginys pagal 18 punktą, turintis (IIIa) formulę:

[image: image28.emf][image: image29.emf]
kurioje:

kiekvienas iš Rb2 ir Rb3 nepriklausomai yra vandenilis arba Rb;

Rb yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir R2b;

R2b yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -NO2, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -N(R4)2, -CO2R5, -C(O)N(R4)2;

kiekvienas iš Rc1 ir Rc5 nepriklausomai yra vandenilis arba Rc;

Rc yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir R2c; ir

R2c yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -NO2, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5 ir -N(R4)2.

21. Junginys pagal 20 punktą, kuriame:

Re yra vandenilis;

kiekvienas iš Rb2 ir Rb3 nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis; ir

kiekvienas iš Rc1 ir Rc5 nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis,

pasirinktinai, kuriame kiekvienas iš Rb3 ir Rc1 nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis.

22. Junginys pagal 21 punktą, kuriame kiekvienas iš Rb3 ir Rc1 nepriklausomai yra chloras, fluoras, bromas, metilas, trifluormetilas arba metoksi-grupė.

23. Junginys pagal 17 punktą, kuriame:

C žiedas yra mono- arba biciklinis arilo, heteroarilo, heterociklilo arba karbociklilo žiedas, kuris yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais pakaitais Rd ir 0-2 nepriklausomai parinktais R2d arba C1-6 alifatinėmis grupėmis;

kiekvienas Rd nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2d, R7d, -T2-R2d, -T2-R7d, -V-T3-R2d ir –V-T3-R7d;

V yra -C(R5)(C(R5), -C(C-, -O-, -N(R4), -CO- arba -C(O)N(R4)-;

T2 yra C1-6 alkileno grandinė, kurioje T2 pasirinktinai yra pakeistas vienu arba dviem pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš -halogeno, C1-3 alifatinio, -OH ir –O(C1-3alkil), arba dviem pakaitais prie to paties anglies atomo, paimto kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-rių karbociklinį žiedą, ir kuriame T2 pasirinktinai nutrauktas -C(R5)(C(R5), -C(C-, -O-, -C(O)-, -C(O)N(R4)-, -N(R4)C(O)-, arba -N(R4)- grupių; ir

T3 yra C1-4 alkileno grandinė, kurioje T3 pasirinktinai yra pakeistas vienu arba dviem pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš -halogeno, C1-3 alifatinio, OH ir –O(C1-3alkil), arba dviem pakaitais prie to paties anglies atomo, paimto kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-rių karbociklilo žiedą, ir kuriame T3 pasirinktinai nutrauktas -C(R5)(C(R5), -C(C-, -O-, -C(O)-, -C(O)N(R4)-, -N(R4)C(O)-, arba -N(R4)- grupių;

R2d yra –halogenas, -NO2, -CN, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5, -SR6, -S(O)R6, -S(O)2R6, -SO3R5, -SO2N(R4)2-, -N(R4)2-, -NR4C(O)R5, -NR4C(O)N(R4)2, -NR4CO2R6, -O-CO2R5, -OC(O)N(R4)2, -OC(O)R5, -CO2R5, -C(O)-C(O)R5, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)C(O)R5, -C((NR4)N(R4)2, -C((NR4)-OR5, -(NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4), -N(R4)SO2R6, -N(R4)SO2N(R4)2, -P(O)(R5)2, -P(O)(OR5)2; ir

kiekvienas R7d nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista arilo, heterociklilo arba heteroarilo grupė.

24. Junginys pagal 23 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas arba nepakeistas žiedas, parinktas iš grupės, susidedančios iš fenilo, piridilo, pirimidinilo, pirazinilo, piridazinilo, imidazolilo, pirazolilo, tiazolilo, oksazolilo, benzimidazolilo, benztiazolilo, benzoksazolilo ir ftalimidilo.

25. Junginys pagal 24 punktą, kuriame:

kiekvienas Rd nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2d, R7d, -T2-R2d, -T2-R7d, -V-T3-R2d ir –V-T3-R7d; ir

kiekvienas R2d nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -OR5, -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -SO2N(R4)2-, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)C(O)R5 ir -NR4C(O)R5.

26. Junginys pagal 25 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu R7d, parinktu iš grupės, susidedančios iš:

[image: image30.emf] ir [image: image31.emf]
kai bet kuri iš šių grupių pasirinktinai yra pakeista prie bet kurio pakeičiamo žiedo anglies arba žiedo azoto atomo.

27. Junginys pagal 26 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu -T2-R2d arba -T2-R7d, kur:

T2 yra C1-6 alkileno grandinė, kurioje T2 pasirinktinai yra pakeistas vienu arba dviem R3b pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -C1-3 alifatinio, -OH ir –O(C1-3alkil), arba dviem R3b pakaitais prie to paties anglies atomo, paimto kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-rių karbociklilo žiedą, ir kuriame T2 pasirinktinai nutrauktas -C(R5)(C(R5), -C(C-, -O-, -C(O)-, -N(R4)C(O)R5-, -N(R4)C(O)-, arba -N(R4)- grupėmis; ir

R2d yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -OR5, -N(R4)2, -NR4C(O), -CO2R5, C(O)N(R4)2, -SO2(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)N(R4)2 ir -N(R4)C((NR4)-N(R4)C(O)R5.

28. Junginys pagal 27 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas vienu -T2-R2d arba -T2-R7d, ir pasirinktinai vienu kitokiu pakaitu, parinktu iš grupės, susidedančios iš vandenilio, –halogeno, C1-3alifatinio, ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3alifatinis.

29. Junginys pagal 25 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu -V-T3-R2d arba –V-T3-R7d, kur:

V yra -N(R4), -O-, -C(O)N(R4)-, -C(O)- arba -C(C-;

T3 yra C1-4 alkileno grandinė, kuri pasirinktinai yra pakeista vienu arba dviem R3b pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš -halogeno, C1-3 alifatinio, -OH ir –O(C1-3alifatinis), arba dviem R3b pakaitais prie to paties anglies atomo, paimto kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 3- iki 6-rių karbociklinį žiedą; ir

R2d yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -OR5, -N(R4)2, -NR4C(O)R5, -CO2R5, -C(O)N(R4)2 ir -SO2N(R4)2.

30. Junginys pagal 29 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas vienu -V-T3-R2d arba –V-T3-R7d, ir pasirinktinai vienu kitokiu pakaitu, parinktu iš grupės, susidedančios iš vandenilio, –halogeno, C1-3alifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3alifatinis.

31. Junginys pagal 30 punktą, kuriame:

V yra -C(O)N(R4)-;

T3 yra C2-4 alkileno grandinė;

R2d yra -N(R4)2, kur kiekvienas R4 nepriklausomai yra vandenilis arba C1-3alifatinis, arba -N(R4)2 yra pasirinktinai pakeistas nuo 5- iki 6-narių heteroarilo arba nuo 4- iki 8-narių heterociklilo žiedas, azoto atomui priedo turintis 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S; ir

R7d yra pasirinktinai pakeistas nuo 4- iki 8-narių heterociklilas arba pasirinktinai pakeistas nuo 5- iki 6-narių heteroarilas,

pasirinktinai, kuriame:

R2d yra -N(R4)2, o -N(R4)2 yra pasirinktinai pakeistas heterociklilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo, pirolidinilo ir azetidinilo; ir

R7d yra pasirinktinai pakeistas heteroarilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš piridilo, piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo, pirolilo, oksazolilo, imidazolilo ir pirazolilo.

32. Junginys pagal 25 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas vienu arba dviem pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, -halogeno, -OR5, -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -SO2N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5 ir -NR4C(O)R5.

33. Junginys pagal 32 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu pakaitu, parinktu iš grupės, susidedančios iš -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5 ir -NR4C(O)R5.

34. Junginys pagal 32 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu -CO2R5, kur R5 yra vandenilis arba C1-6 alifatinis.

35. Junginys pagal 32 punktą, kuriame:

C žiedas yra pakeistas bent jau vienu -C(O)N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, arba -N(R4)C(O)R5; kur

-N(R4)2 yra pasirinktinai pakeistas nuo 4- iki 8-narių heterociklilo žiedas, azoto atomui priedo turintis 0-2 žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O ir S; ir

R5 yra nuo 4- iki 8-narių azotą turintis heterociklilo žiedas.

36. Junginys pagal 35 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu -C(O)N(R4)2 arba -C((NR4)N(R4)2, o -N(R4)2 yra pasirinktinai pakeistas heterociklilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo, pirolidinilo ir azetidinilo.

37. Junginys pagal 32 punktą, kuriame a) C žiedas yra pakeistas bent jau vienu pakaitu, turinčiu formulę:

[image: image32.emf],

kurioje:

D žiedas pasirinktinai yra pakeistas vienu arba dviem žiedo anglies atomais;

X yra O arba NH;

W1 yra vandenilis, -C(O)R5, -C(O)N(R4)2, -CO2R6, -SO2R6, -SO2N(R4)2, arba pasirinktinai pakeista alifatinė, arilo, heteroarilo arba heterociklilo grupė; arba

b) C žiedas yra pakeistas bent jau vienu pakaitu, turinčiu formulę:

[image: image33.emf] ir [image: image34.emf],

kurioje:

D žiedas pasirinktinai yra pakeistas prie vieno arba dviejų pakeičiamų žiedo anglies atomų;

X yra O arba NH;

W2 yra Rn arba –T6-Rn;

T6 yra C1-3 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista R3 arba R3b; ir

Rn yra -N(R4)2 arba -C(O)N(R4)2; ir

Rz yra vandenilis, -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -C(O)R5 arba C1-3 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7; arba 

R2 ir W2, paimti kartu su anglies atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro nuo 4- iki 7-narių cikloalifatinį arba heterociklilo žiedą; arba

c) bent jau vienas pakaitas C žiede yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

[image: image35.emf]
[image: image36.emf]
ir

[image: image37.emf]
kur X yra O arba NH; arba

d) bent jau vienas pakaitas C žiede yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

[image: image38.emf]
ir

[image: image39.emf]
kur X yra O arba NH, ir kiekvienas R4z nepriklausomai yra vandenilis arba –CH3.

38. Junginys pagal 35 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas grupe, parinkta iš grupės, susidedančios iš:

[image: image40.emf]
[image: image41.emf]
[image: image42.emf] ir [image: image43.emf]
kur X yra O arba NH, ir kiekvienas R4z nepriklausomai yra vandenilis arba –CH3.

39. Junginys pagal 36 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu -C(O)N(R4)2 arba -C((NH)N(R4)2, kur vienas R4 yra vandenilis arba C1-3 alkilas, o kitas R4 yra pasirinktinai pakeistas heterociklilas arba heterociklilalkilas.

40. Junginys pagal 39 punktą, kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu pakaitu, parinktu iš grupės, susidedančios iš:

[image: image44.emf]
[image: image45.emf]ir [image: image46.emf]
kur X yra O arba NH; arba

kuriame C žiedas yra pakeistas bent jau vienu pakaitu, parinktu iš grupės, susidedančios iš:

[image: image47.emf]
ir

[image: image48.emf]
kur X yra O arba NH, ir kiekvienas R4z nepriklausomai yra vandenilis arba CH3.

41. Junginys pagal 14 punktą, turintis (IV) formulę:

[image: image49.emf][image: image50.emf],

kurioje:

A žiedas yra pakeistas 0-2 Rb;

B žiedas yra mono- arba biciklinis arilo arba heteroarilo žiedas, kuris yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rc ir nepriklausomai parinktais R2c arba C1-6 alifatinėmis grupėmis;

Re yra vandenilis arba C1-3 alifatinis, pasirinktinai pakeistas R3 arba R7;

R9 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, C1-6 alifatinio ir R2d;

kiekvienas iš Rh ir Rk nepriklausomai yra vandenilis arba Rd;

kiekvienas Rd nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2d, R7d, -T2-R2d, -T2-R7d, -V-T3-R2d ir –V-T3-R7d; ir

kiekvienas R2d nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš -halogeno, -OR5, -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -SO2N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5 ir -NR4C(O)R5.

42. Junginys pagal 41 punktą, kuriame kiekvienas iš Rg ir Rk yra vandenilis, o Rh yra –CO2R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2 arba -NR4C(O)R5.

43. Junginys pagal 14 punktą, turintis (V) formulę:

[image: image51.emf][image: image52.emf],

kurioje:

A žiedas yra pakeistas 0-3 Rb;

B žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rc ir nepriklausomai parinktais R2c arba C1-6 alifatinėmis grupėmis; ir

C žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rd ir nepriklausomai parinktais R2d arba C1-6 alifatinėmis grupėmis.

44. Junginys pagal 43 punktą, kuriame:

A žiedas yra pakeistas 0-2 Rb, kur kiekvienas Rb nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2b, R7b, -T1-R2b ir –T1-R7b;

B žiedas yra pakeistas 0-2 nepriklausomai parinktais Rc, kur kiekvienas Rc nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-3 alifatinio, R2c, R7c, -T1-R2c ir -T1-R7c;

T1 yra C1-3 alkileno grandinė, pasirinktinai pakeista fluoru;

kiekvienas R2b nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -NO2, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5 ir -N(R4)2;

kiekvienas R2c nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –halogeno, -NO2, -C(R5)(C(R5)2, -C(C-R5, -OR5 ir -N(R4)2; ir

Re yra vandenilis.

45. Junginys pagal 44 punktą, turintis (Va) formulę:

[image: image53.emf][image: image54.emf]
kurioje:

Re yra vandenilis;

kiekvienas iš Rb2 ir Rb3 nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis; ir

kiekvienas iš Rc1 ir Rc5 nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis;

R9 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, C1-6 alifatinio ir R2d; ir

kiekvienas iš Rh ir Rk nepriklausomai yra vandenilis arba Rd.

46. Junginys pagal 45 punktą, kuriame kiekvienas iš Rg, Rh ir Rk nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, C1-3 alifatinio, -halogeno, -OR5, -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -SO2N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5 ir -NR4C(O)R5.

47. Junginys pagal 46 punktą, kuriame bent jau vienas iš Rh ir Rk yra parinkti iš grupės, susidedančios iš -CO2R5, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2, -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5 ir -NR4C(O)R5.

48. Junginys pagal 45 punktą, kuriame:

Re, Rb2, Rg ir Rk ir kiekvienas yra vandenilis;

Rb3 ir Rc1 yra kiekvienas nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis;

Rc5 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, -halogeno, C1-3 alifatinio, C1-3 fluoralifatinio ir -OR5, kur R5 yra vandenilis arba C1-3 alifatinis; ir

Rh yra -CO2H, -C(O)N(R4)2, -C((NR4)N(R4)2, -C(O)N(R4)C((NR4)-N(R4)2 arba -N(R4)C((NR4)-N(R4)-C(O)R5, kur R5 yra pasirinktinai pakeistas nuo 4- iki 8-rių azotą turintis heterociklilo žiedas, o -N(R4)2 yra pasirinktinai pakeistas nuo 4- iki 8-rių heterociklilo žiedas, priedo turintis azoto atomui 0-2 heteroatomus, parinktus iš N, O ir S.

49. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš grupės, susidedančios iš:

4-[9-chlor-7-(2-fluor-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-benzenkarboksirūgšties;

4-[9-chlor-7-(2,6-difluor-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-benzenkarboksirūgšties;

4-{[9-chlor-7-(2-chlor-6-fluorfenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-il]amino}benzenkarboksirūgšties;

9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-N-{4-[(3,5-dimetilpiperazin-1-il)karbonil]fenil}-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-N-{4-[(3,5-dimetilpiperazin-1-il)karbonil]fenil}-7-(2-fluor-6-metoksifenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-N-(4-{(3-(dimetilamino)azetidin-1-il]karbonil}fenil)-7-(2-fluor-6-metoksifenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

{4-[9-chlor-7-(2,6-difluor-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-fenil}-(4-dimetilamino-piperidin-1-il)-metanono;

4-[9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-benzenkarboksirūgšties;

{4-[9-chlor-7-(2,6-difluor-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-fenil}-(3(S)-metil-piperazin-1-il)-metanono;

(3-amino-pirolidin-1-il)-{4-[9-chlor-7-(2,6-difluor-fenil)-5H-benzo[c]pirimido-[4,5-e]azepin-2-ilamino]-fenil}-metanono;

{4-[9-chlor-7-(2,6-difluor-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-fenil}-(3-metilamino-pirolidin-1-il)-metanono;

{4-[9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-fenil}-(3-metilamino-pirolidin-1-il)-metanono;

9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-N-{[4-(metilamino)piperidin-1-il]karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-N-{4-[(3-metilpiperazin-1-il)karbonil]fenil}-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-N-(4-{[3-(metilamino)azetidin-1-il]karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-N-(4-{[3-(metilamino)azetidin-1-il)karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

N-{4-[(3-aminopirolidin-1-il)karbonil]fenil}-9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

N-{4-[(4-aminopiperidin-1-il)karbonil]fenil}-9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-N-(4-{[4-(metilamino)piperidin-1-il]karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-N-(4-{[3-(metilamino)piperidin-1-il]karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

N-{4-[(3-aminoazetidin-1-il)karbonil]fenil}-9-chlor-7-(2-fluor-6-metoksi-fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-N-(4-{[3-(dimetilamino)piperidin-1-il)karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

4-(4-{[9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-il]amino}benzoil)-N-metilpiperazino-2-karboksamido;

N-{4-[(3-aminopirolidin-1-il)karbonil]-3-chlorfenil}-9-chlor-7-(2,6-difluor-fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

9-chlor-7-(2-chlor-6-fluorfenil)-N-(4-{[3-(metilamino)piperidin-1-il]karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino;

4-amino-1-(4-{[9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-il]amino}benzoil)-N-metilpiperidino-2-karboksamido;

N-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il-4-{[9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-il]amino}-N-metilbenzamido;

9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-N-(4-{[3-metil-3-(metilamino)pirplidin-1-il]karbonil}fenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-amino; ir

4-amino-1-(2-chlor-4-{[9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-5H-pirimido[5,4-d][2]benzazepin-2-il]amino}benzoil)-N-metilpiperidino-4-karboksamido;

arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos.

50. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš 4-[9-chlor-7-(2,6-difluorfenil)-5H-benzo[c]pirimido[4,5-e]azepin-2-ilamino]-benzenkarboksirūgšties arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos.

51. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš prieš tai einančių punktų ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį.

52. Junginys pagal; bet kurį iš nuo 1 iki 50 punktų, skirtas slopinti ląstelėje Aurorakinazės aktyvumą.

53. Junginys pagal bet kurį iš nuo 1 iki 50 punktų, skirtas gydyti Aurorakinazės medijuotą sutrikimą.

54. Junginys pagal 53 punktą, kuriame Aurorakinazės medijuotas sutrikimas yra vėžys.

55. Junginys pagal 54 punktą, kuriame vėžys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš kolorektalinio vėžio, kiaušidžių vėžio, krūties vėžio, skrandžio vėžio, prostatos vėžio ir kasos vėžio.

56. Junginio pagal bet kurį iš nuo 1 iki 50 punktų panaudojimas gamyboje vaisto, skirto gydymui aurora kinazės medijuoto sutrikimo, parinkto iš grupės, susidedančios iš vėžio, kolorektalinio vėžio, kiaušidžių vėžio, krūties vėžio, skrandžio vėžio, prostatos vėžio ir kasos vėžio.

