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1. Junginys, kurio formulė:
[image: image1.emf]
kurioje:

R yra Z-NR2R3;

R1 yra C1-C10 alkilas, C2-C10 alkenilas, C2-C12 alkinilas, fenilas, 5-7-naris heteroarilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas, sotusis arba dalinai nesotusis 3-8-naris heterocikloalkilas, -OR3, -NR4OR5, CRb(=NORc), C(=O)Ra arba -NR4R5, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, fenilas, heteroarilas, cikloalkilas ir heterocikloalkilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso (su sąlyga, kad ji nėra pakeista prie minėto fenilo arba heteroarilo), halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, -OCH2C(=O)ORa, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)RaRb, -NRcC(NCN)NRaRb, -ORa, -OP(=O)(ORa)2, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-C3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-C3-alkilo, 3-8-nario heterociklilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-C3-alkilo;

Ar1 ir Ar2 nepriklausomai yra fenilas arba 5-7-naris heteroarilas, kur minėtas fenilas ir heteroarilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš F, Cl, Br, I, ciano, nitro, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, sotaus arba dalinai nesotaus C3-C12 cikloalkilo, sotaus arba dalinai nesotaus 3-8-nario heterocikloalkilo, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, ORa, -O(C=O)ORd, -OP(=O)(ORa)(ORa), NRaRb, -NRbSO2Rd, -SO2NRaR, SR6, SOR6, SO2R6, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, -OCH2C(=O)ORa, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb ir -NRcC(=O)NRaRb;

R2 ir R3 nepriklausomai yra parinktos iš vandenilio, C1-C10 alkilo, sotaus arba dalinai nesotaus C3-C12 cikloalkilo, amino rūgšties, parinktos iš grupės, susidedančios iš Ala, Arg, Asn, Asp, Cis, Glu, Gln, Gli, His, Hil, Hip, Ile, Leu, Lis, Met, Fe, Pro, Ser, Tr, Trp, Tir, Val, fosfoserino, fosfotreonino, fosfotirozino, 4-hidroksiprolino, hidroksilizino, demozino, izodemozino, gama-karboksiglutamato, hipuro rūgšties, oktahidroindol-2-karboksirūgšties, statino, 1,2,3,4-tetrahidroizochinolin-3-karboksrūgšties, penicilamino, ornitino, 3-metilhistidino, norvalino, beta-alanino, gama-aminosviesto rūgšties, citrulino, homocisteino, homoserino, metil-alanino, para-benzoilfenilalanino, fenilglicino, propargilglicino, sarkozino, metionino, sulfono and tret-butilglicino ir dipeptido, kur minėtas alkilas ir cikloalkilas pasirinktinai yra pakeisti;

R4 ir R5 nepriklausomai yra H, trifluormetilas, difluormetilas, fluormetilas, C1-C10 alkilas, C2-C10 alkenilas, C2-C12 alkinilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas, sotusis arba dalinai nesotusis 3-8-naris heterocikloalkilas, fenilas arba 5-7-naris heteroarilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, heterocikloalkilas, fenilas ir heteroarilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso (su sąlyga, kad ji nėra pakeista prie minėto fenilo arba heteroarilo), halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)RaRb, -NRcC(NCN)NRaRb, -ORa, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-C3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-C3-alkilo, 3-8-nario heterociklilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-C3-alkilo;

arba R4 ir R5 kartu su atomais, prie kurių jos yra prisijungusios, sudaro sotųjį arba dalinai nesotųjį 3-8-narį heterociklinį žiedą, kuris gali apimti 1-3 papildomus heteroatomus, be heteroatomų, prie kurių minėtos R4 ir R5 yra prisijungusios, parinktus iš N, O ir S, kur minėtas heterociklinis žiedas pasirinktinai yra pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)RaRb, -NRcC(NCN)NRaRb, -ORa, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-C3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-C3-alkilo, 3-8-nario heterociklilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-C3-alkilo;

R6 yra C1-C10 alkilas, C2-C10 alkenilas, C2-C12 alkinilas, C1-C12 heteroalkilas, C1-C12 heteroalkenilas, C1-C12 heteroalkinilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas, sotusis arba dalinai nesotusis 3-8-naris heterocikloalkilas, fenilas arba 5-7-naris heteroarilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, cikloalkilas, heterocikloalkilas, fenilas ir heteroarilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso (su sąlyga, kad ji nėra pakeista prie minėto fenilo arba heteroarilo), halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)RaRb, -NRcC(NCN)NRaRb, -ORa, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-C3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-C3-alkilo, 3-8-nario heterociklilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-C3-alkilo;
Ra yra vandenilis, trifluormetilas, C1-C10 alkilas, C2-C10 alkenilas, C2-C12 alkinilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas, fenilas, arilalkilas, 5-7-naris heteroarilas, 5-6-naris heteroaril-C1-3-alkilas, 3-8-naris heterocikloalkilas arba sotusis arba dalinai nesotusis 5-6-naris heterociklil-C1-3-alkilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, fenilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, heterocikloalkilas ir heterociklilalkilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso (su sąlyga, kad ji nėra pakeista prie minėto fenilo arba heteroarilo), halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORh, -NRfSO2Rh, -SO2NReRf, -C(=O)Re, -C(=O)ORe,- OC(=O)Re, -NRfC(=O)ORh, -NRfC(=O)Re, -C(=O)NReRf, -NReRf, -NRgC(=O)NReRf, -NRcC(NCN)NReRf, -ORe, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, sotaus arba dalinai nesotaus C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-3-alkilo, sotaus arba dalinai nesotaus 3-8-nario heterocikloalkilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-3-alkilo;

Rb, Rc, Rf ir Rg nepriklausomai yra vandenilis arba C1-C10 alkilas, 
arba Ra ir Rb kartu su atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro 4-10-narį sotųjį arba dalinai nesotųjį heterociklinį žiedą, kuris gali apimati 1-3 papildomus heteroatomus, be azoto atomo, prie kurio minėtos Ra ir Rb yra prisijungusios, parinktus iš N, O ir S;

Rd ir Rh yra nepriklausomai trifluormetilas, C1-C10 alkilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas, fenilas, fenil-C1-3-alkilas, 5-7-naris heteroarilas, 5-6-naris heteroaril-C1-3-alkilas, sotusis arba dalinai nesotusis 3-8-naris heterocikloalkilas arba 5-6-naris heterociklil-C1-3-alkilas;

Re yra vandenilis, trifluormetilas, C1-C10 alkilas, C2-C10 alkenilas, C2-C12 alkinilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas, C3-C12 cikloalkil-C1-3-alkilas, fenilas, fenil-C1-3-alkilas, 5-7-naris heteroarilas, 5-6-naris heteroaril-C1-3-alkilas, sotusis arba dalinai nesotusis 3-8-naris heterocikloalkilas arba 5-6-naris heterociklil-C1-3-alkilas; ir
Z yra alkilenas, turintis 1-6 anglies atomus, arba alkenilenas arba alkinilenas, kiekvienas turintis 2-6 anglies atomus, kur minėtas alkilenas, alkenilenas ir alkinilenas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi; difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa,- OC(=O)Ra, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Rd, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)NRaRb, -ORa, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-3-alkilo, 3-8-nario heterocikloalkilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-3-alkilo,
ir jo solvatai, išskaidyti enantiomerai, diastereomerai, raceminiai mišiniai ir farmaciškai priimtinos druskos.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 yra -NR4OR5.

3. Junginys pagal 2 punktą, kuriame R4 ir R5 nepriklausomai yra parinktos iš H, C1-C10 alkilo, sotaus arba dalinai nesotaus C3-C12 cikloalkilo ir 5-7 nario heteroarilo.

4. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 yra C1-C10 alkilas, C3-C12 cikloalkilas, 3-8 naris heterocikloalkilas, O-C1-C10 alkilas, ORa, fenilas, 5-7-naris heteroarilas, CRb(=NORc) arba C(=O)Ra, kur minėtas alkilas, cikloalkilas, heterocikloalkilas, fenilas ir heteroarilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš ORa, NRaRb, halogeno, C3-C12 cikloalkilo, C1-C10 alkilo, fenilo ir CF3.

5. Junginys pagal 1 punktą, kuriame Ar1 yra pakeistas arba nepakeistas fenilas, tienilas, imidazolilas, piridilas arba pirazolilas.

6. Junginys pagal 5 punktą, kuriame Ar1 pasirinktinai yra pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš F, Cl, Br, I, ORa, NRaRb, NO2, CN, C(=O)ORa, C1-C10 alkilo ir CF3.
7. Junginys pagal 6 punktą, kuriame Ar2 yra pakeistas arba nepakeistas fenilas, tienilas, imidazolilas, piridilas arba pirazolilas.

8. Junginys pagal 7 punktą, kuriame Ar1 ir Ar2 pasirinktinai yra pakeistos viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš F, Cl, Br, I, ORa, NRaRb, NO2, CN, C(=O)ORa, C1-C10 alkilo ir CF3.

9. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė yra:
[image: image2.emf]
kurioje:

Rx ir Ry nepriklausomai yra H, C1-C10 alkilas, sotusis arba dalinai nesotusis C3-C12 cikloalkilas arba fenilas, kur minėtas alkilas, cikloalkilas ir fenilas pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso (su sąlyga, kad ji nėra pakeista prie minėto fenilo), halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, -OCH2C(=O)ORa, -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)RaRb, -NRcC(NCN)NRaRb, -ORa, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-C3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-C3-alkilo, 3-8-nario heterociklilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-C3-alkilo;

arba Rx ir Ry kartu su atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, kartu sudaro sotųjį arba dalinai nesotųjį C3-C12 karbociklinį žiedą arba 3-8-narį heterociklinį žiedą, turintį vieną arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš N, O ir S, kur minėti karbociklinis ir heterociklinis žiedai pasirinktinai yra pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORd, -NRbSO2Rd, -SO2NRaRb, -C(=O)Ra, -C(=O)ORa, -OC(=O)Ra, - -NRbC(=O)ORd, -NRbC(=O)Ra, -C(=O)NRaRb, -NRaRb, -NRcC(=O)RaRb, -NRcC(NCN)NRaRb, -ORa, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-3-alkilo, 3-8-nario heterocikloalkilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-3-alkilo;

arba Ra ir Rx kartu su atomais, prie kurių jos yra prisijungusios, sudaro sotųjį arba dalinai nesotųjį 3-8-narį heterociklinį žiedą, kuris gali apimti 1-3 papildomus heteroatomus, be deguonies atomo, prie kurio minėta Ra yra prisijungusi, parinktus iš N, O ir S, kur minėtas heterociklinis žiedas pasirinktinai yra pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, -O(C=O)ORh, -NRfSO2Rh, -SO2NReRf, -C(=O)Re, -C(=O)ORe,- OC(=O)Re, -NRfC(=O)ORh, -NRfC(=O)Re, -C(=O)NReRf, -NReRf, -NRgC(=O)NReRf, -NRcC(NCN)NReRf, -ORe, C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C12 alkinilo, C3-C12 cikloalkilo, fenilo, 5-7-nario heteroarilo, fenil-C1-3-alkilo, 5-6-nario heteroaril-C1-3-alkilo, 3-8-nario heterocikloalkilo ir 5-6-nario heterociklil-C1-3-alkilo;
10. Junginys pagal 9 punktą, kuriame mažiausiai viena iš Rx ir Ry nėra H.

11. Junginys pagal bet kurį iš 9 arba 10 punktų, kuriame Ra yra H arba C1-C10 alkilas.

12. Junginys pagal 11 punktą, kuriame Rx yra C1-C10 alkilas.

13. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš:
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(diastereomeras A)                                 (diastereomeras B)
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(enantiomeras A) (enantiomeras B)
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  (enantiomeras A) (enantiomeras B)
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ir jo išskaidytų enantiomerų ir diastereomerų.

14. Junginys pagal 13 punktą, kurio struktūra:
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ir jo farmaciškai priimtinos druskos.
15. Junginys pagal 13 punktą, kurio struktūra:
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ir jo farmaciškai priimtinos druskos.

16. Junginys pagal 13 punktą, kurio struktūra:
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ir jo farmaciškai priimtinos druskos.

17. Junginys pagal 13 punktą, kurio struktūra:
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(enantiomeras A)
ir jo farmaciškai priimtinos druskos.

18. Junginys pagal 13 punktą, kurio struktūra:
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(enantiomeras B)
ir jo farmaciškai priimtinos druskos.

19. Junginys pagal 13 punktą, kurio struktūra:
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ir jo farmaciškai priimtinos druskos.

20. Farmacinė kompozicija, kuri apima junginį pagal bet kurį iš 1-19 punktų ir farmaciškai priimtiną nešiklį.

21. Junginys pagal bet kurį iš 1-20 punktų, skirtas panaudoti kaip vaistas.

22. Junginio pagal bet kurį iš 1-20 punktų panaudojimas gamybai vaisto, skirto žmogaus arba gyvūno ligos arba sutrikimo, kuris gali būti gydomas sužadinant mitozę, gydymui.

23. Panaudojimas pagal 21 punktą, kuriame liga arba sutrikimas yra hiperproliferacinis sutrikimas.

24. Panaudojimas pagal 22 punktą, kuriame nenormali ląstelių augimo būsena yra vėžys, autoimuninė liga, artritas, implantanto atmetimas, uždegiminė žarnų liga arba medicininių procedūrų sukelta proliferacija.

25. Panaudojimas pagal 21 punktą, kuriame minėta liga arba sutrikimas yra grybelių arba kita eukariotinė infekcija.

