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1. Heterociklinis junginys, pavaizduotas formule (1):
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[kur Q žiedas, pavaizduotas
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reiškia
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(kur

[image: image4.emf]
reiškia –NH-CH2-, -N=CH-, -CH2-NH- arba -CH=N-; ir

jungtis anglis-anglis
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tarp heterociklinio skeleto, turinčio Z ir Y, 3-čios ir 4-tos padėčių, reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį);

Q žiedas gali turėti mažiausiai vieną pakaitą, parinktą iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, C2-6 alkinilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogenintos C1-6 alkilo grupės, arilo grupės, aril-C1-6 alkilo grupės, aril-C1-6 alkoksi grupės, arilkarbonilo grupės, C2-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, cikloalkilo grupės, cikloalkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksilo grupę, C1-6 alkoksikarbonilo grupę, amino grupę, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupę, hidroksi-C1-6 alkilo grupę, amino-C1-6 alkilo grupę, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupę, prisotintą 3 – 8 narių heteromonociklinę grupę, turinčią 1 - 2 azoto atomais pakeistą C1-6 alkilo grupę ir okso grupę;

R2 reiškia vandenilio atomą arba C1-6 alkilo grupę; ir

A reiškia -O-A1- (kur A1 reiškia alkileno grupę, kuri gali būti pakeista hidroksilo grupe (kur alkileno grupė gali turėti vieną deguonies atomą) arba C2-6 alkenileno grupe) arba C1-6 alkileno grupę;

numatant, kad jeigu A reiškia C1-6 alkileno grupę, Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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(kur jungtis anglis-anglis
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reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį)] arba jo druska.

2. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 1 punktą, kur Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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ir
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(kur jungtis anglis-anglis
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tarp biciklinio heterociklinio skeleto 3-čios ir 4-tos padėčių, reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį);

Q žiedas gali turėti 1 - 3 pakaitus, parinktus iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, C2-6 alkinilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogenintos C1-6 alkilo grupės, fenilo grupės, fenil-C1-6 alkilo grupės, naftil-C1-6 alkilo grupės, fenil-C1-6 alkoksi grupės, naftil-C1-6 alkoksi grupės, benzoilo grupės, C2-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, ciklo-C3-C8 alkilo grupės, ciklo-C3-C8 alkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksi grupės, C1-6 alkoksikarbonilo grupės, amino grupės, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupės, hidroksi-C1-6 alkilo grupės, amino-C1-6 alkilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupės ir prisotintos 5 - 6-narės heteromonociklinės grupės, turinčios 1 - 2 azoto atomais pakeistą C1-6 alkilo grupę; ir
A reiškia -O-A1- (kur A1 reiškia C1-C6 alkileno grupę, kuri gali būti pakeista hidroksilo grupe (kur alkileno grupė gali turėti vieną deguonies atomą)), arba jo druska.

3. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 2 punktą, kur Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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Q žiedas gali turėti 1 - 3 pakaitus, parinktus iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, C2-6 alkinilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogenintos C1-6 alkilo grupės, fenilo grupės, fenil-C1-6 alkilo grupės, naftil-C1-6 alkilo grupės, fenil-C1-6 alkoksi grupės, naftil-C1-6 alkoksi grupės, benzoilo grupės, C2-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, ciklo-C3-C8 alkilo grupės, ciklo-C3-C8-alkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksi grupės, C1-6 alkoksikarbonilo grupės, amino grupės, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupės, hidroksi-C1-6 alkilo grupės, amino-C1-6 alkilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupės ir pirolidinil-C1-6 alkilo grupės; ir

A reiškia -O-A1- (kur A1 reiškia C1-C6 alkileno grupę, kuri gali būti pakeista hidroksilo grupe (kur alkileno grupė gali turėti vieną deguonies atomą)), arba jo druska.

4. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 2 punktą, kur Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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(Q žiedas gali turėti 1 - 3 pakaitus, parinktus iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, C2-6 alkinilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogenintos C1-6 alkilo grupės, fenilo grupės, fenil-C1-6 alkilo grupės, naftil-C1-6 alkilo grupės, fenil-C1-6 alkoksi grupės, naftil-C1-6 alkoksi grupės, benzoilo grupės, C1-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, ciklo-C3-C8 alkilo grupės, ciklo-C3-C8-alkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksi grupės, C1-6 alkoksikarbonilo grupės, amino grupės, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupės, hidroksi-C1-6 alkilo grupės, amino-C1-6 alkilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupės ir pirolidinil-C1-6 alkilo grupės), arba jo druska.

5. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 1 punktą, kur Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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(kur jungtis anglis-anglis
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tarp biciklinio heterociklinio skeleto 3-čios ir 4-tos padėčių, reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį);

Q žiedas gali turėti 1 - 3 pakaitus, parinktus iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkinilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogenintos C1-6 alkilo grupės, fenilo grupės, fenil-C1-6 alkilo grupės, naftil-C1-6 alkilo grupės, fenil-C1-6 alkoksi grupės, naftil-C1-6 alkoksi grupės, benzoilo grupės, C2-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, ciklo-C3-C8 alkilo grupės, ciklo-C3-C8-alkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksi grupės, C1-6 alkoksikarbonilo grupės, amino grupės, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupės, hidroksi-C1-6 alkilo grupės, amino-C1-6 alkilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupės ir pirolidinil-C1-6 alkilo grupės ir okso grupės; ir

A reiškia C1-6 alkileno grupę, arba jo druska.

6. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 5 punktą, kur Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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(kur jungtis anglis-anglis
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tarp biciklinio heterociklinio skeleto 3-čios ir 4-tos padėčių, reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį);

Q žiedas gali turėti 1 - 3 pakaitus, parinktus iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, C2-6 alkinilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogenintos C1-6 alkilo grupės, fenilo grupės, fenil-C1-6 alkilo grupės, naftil-C1-6 alkilo grupės, fenil-C1-6 alkoksi grupės, naftil-C1-6 alkoksi grupės, benzoilo grupės, C2-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, ciklo-C3-C8 alkilo grupės, ciklo-C3-C8-alkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksi grupės, C1-6 alkoksikarbonilo grupės, amino grupės, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupės, hidroksi-C1-6 alkilo grupės, amino-C1-6 alkilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupės ir pirolidinil-C1-6 alkilo grupės, arba jo druska.
7. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 3 punktą, parinktas iš grupės, susidedančios iš:

(1) 7-[4-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)butoksi]-1H-chinolin-2-ono, arba jo druska.

8. (1) formulės heterociklinis junginys pagal 4 punktą, parinktas iš grupės, susidedančios iš:

(1) 7-[3-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)propoksi]-3,4-dihidro-2H-izochinolin-1-ono

(2) 7-[3-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)propoksi]-2-metil-3,4-dihidro-2H-izochinolin-1-ono,

(3) 7-[4-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)butoksi]-2-metil-3,4-dihidro-2H-izochinolin-1-ono,

(4) 7-[4-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)butoksi]-3,4-dihidro-2H-izochinolin-1-ono,

(5) 7-[3-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)propoksi]-2H-izochinolin-1-ono ir

(6) 7-[3-(4-benzo[b]tiofen-4-il-piperazin-1-il)propoksi]-2-metil-2H-izochinolin-1-ono;

arba jo druska.

9. Farmacinė kompozicija, apimanti heterociklinį (1) formulės junginį arba jo druską pagal bet kurį 1 - 8 punktą, kaip aktyvų ingredientą ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį.

10. Farmacinė kompozicija pagal 9 punktą, skirta centrinės nervų sistemos sutrikimų gydymui arba prevencijai.

11. Farmacinė kompozicija pagal 10 punktą, skirta centrinės nervų sistemos sutrikimų, parinktų iš grupės, susidedančios iš šizofrenijos; sunkiai pasiduodančios gydymui arba lėtinės šizofrenijos; emocinio nerimo; psichinio sutrikimo; nuotaikos sutrikimo; I tipo bipolinio sutrikimo; II tipo bipolinio sutrikimo; depresijos; endogeninės depresijos; didžiosios depresijos; melancholijos ir refraktorinės depresijos; distiminio sutrikimo; ciklotiminio sutrikimo; panikos sutrikimo; agarofobijos; socialinės fobijos; obsesinio-kompulsinio sutrikimo; potrauminio streso sutrikimo; generalizuoto nerimo sindromo; ūmaus streso sutrikimo; isterijos; somatizacinio sutrikimo; konversinio sutrikimo; skausmo sutrikimo; hipochondrijos; netikro sutrikimo; disociacinio sutrikimo; seksualinės disfunkcijos; lytinio potraukio sutrikimo; lytinio sujaudinimo sutrikimo; erekcijos disfunkcijos; nervinės anorekcijos; nervinės bulimijos; miego sutrikimo; adaptacijos sutrikimo; piktnaudžiavimo alkoholiu; alkoholinės intoksikacijos; narkomanijos; intoksikacijos stimuliantais; narkotizmo; anhedonijos; jatrogeninės anhedonijos; psichinės arba protinės kilmės anhedonijos; su depresija susijusios anhedonijos; su šizofrenija susijusios anhedonijos; kliedesių; kognityvinio pakenkimo; kognityvinio pakenkimo, susijusio su Alzhaimerio liga; Parkinsono ligos ir kitų neurodegeneracinių ligų; šizofrenijos kognityvinio pakenkimo; kognityvinio pakenkimo, sukelto nepasiduodančios gydymui, sunkiai pagydomos arba lėtinės šizofrenijos; vėmimo; jūros ligos; nutukimo; migrenos; skausmo; protinio atsilikimo; autizmo sutrikimo (autizmo); Tureto sutrikimo; tiko sutrikimo; dėmesio deficito/hiperaktyvumo sutrikimo; elgesio sutrikimo ir Dauno sindromo gydymui arba prevencijai.

12. Farmacinės kompozicijos gavimo būdas, apimantis (1) formulės heterociklinio junginio arba jo druskos pagal bet kurį 1 - 8 punktą sumaišymą su farmaciniu požiūriu priimtinu nešikliu.

13. (1) formulės heterociklinis junginys arba jo druska pagal bet kurį 1 - 8 punktą skirtas panaudoti kaip vaistas.

14. (1) formulės heterociklinis junginys arba jo druska pagal bet kurį 1 - 8 punktą skirtas panaudoti centrinės nervų sistemos sutrikimo gydymo arba prevencijos būde.

15. Heterociklinio junginio, pavaizduoto formule (1) gavimo būdas:
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[kur Q žiedas, pavaizduotas
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reiškia
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(kur
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reiškia –NH-CH2-, -N=CH-, -CH2-NH- arba -CH=N-; ir jungtis anglis-anglis
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tarp heterociklinio skeleto, turinčio Z ir Y, 3-čios ir 4-tos padėčių, reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį);

Q žiedas gali turėti mažiausiai vieną pakaitą, parinktą iš grupės, susidedančios iš C1-6 alkilo grupės, C2-6 alkenilo grupės, C 2-6 alkinilo grupės, hidroksilo grupės, C1-6 alkoksi grupės, halogeninta C1-6 alkilo grupė, arilo grupė, aril-C1-6 alkilo grupė, aril-C1-6 alkoksi grupės, arilkarbonilo grupės, C2-6 alkeniloksi grupės, C1-6 alkanoilo grupės, C1-6 alkanoiloksi grupės, cikloalkilo grupės, cikloalkil-C1-6 alkilo grupės, halogeno atomo, karbamoilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, karboksilo grupės, C1-6 alkoksikarbonilo grupės, amino grupės, kuri gali turėti C1-6 alkanoilo grupę, nitro grupės, hidroksi-C1-6 alkilo grupės, amino-C1-6 alkilo grupės, kuri gali turėti C1-6 alkilo grupę, tienilo grupės, prisotintos 3-8-narės heteromonociklinės grupės, turinčios 1-2 azoto atomais pakeistą C1-6 alkilo grupę ir okso grupės;

R2 reiškia vandenilio atomą arba C1-6 alkilo grupę; ir

A reiškia -O-A1- (kur A1 reiškia alkileno grupę, kuri gali būti pakeista hidroksilo grupe (kur alkileno grupė gali turėti vieną deguonies atomą) arba C2-6 alkenileno grupę) arba C1-6 alkileno grupę;

numatant, kad jeigu A reiškia C1-6 alkileno grupę, Q žiedas reiškia biciklinę grupę, parinktą iš grupės, susidedančios iš:
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(kur jungtis anglis-anglis
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reiškia viengubą jungtį arba dvigubą jungtį)] arba jo druska,

b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad apima reakciją junginio, pavaizduoto formule;
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(kur Q žiedas ir A yra tokie patys, kaip apibrėžta aukščiau ir X1 reiškia halogeno atomą arba grupę, kuri yra pakeitimo reakcijos, tokios pat kaip halogeno atomo atveju, priežastis) arba jo druskos su junginiu, pavaizduotu formule:
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(kur R2 yra toks pat kaip apibrėžta aukščiau) arba jo druska.[image: image32.emf]
