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1. (I) formulės junginys arba jo farmaciškai priimtina druska ir/arba solvatas:
[image: image1.emf]
kurioje:

R1a ir R1b nepriklausomai yra parinkti iš vandenilio; halogeno; ciano grupės; (C1-6)alkilo; (C1-6)alkiltio grupės; trifluormetilo; trifluormetoksi grupės, karboksi grupės; hidroksi grupės, pasirinktinai pakeistos (C1-6)alkilu arba (C1-6)alkoksi grupe pakeistu (C1-6)alkilu; (C1-6)alkoksi grupe pakeisto alkilo; hidroksi(C1-6)alkilo, amino grupės, pasirinktinai N-pakeistos viena arba dviem (C1-6)alkilo, formilo, (C1-6)alkilkarbonilo arba (C1-6)alkilsulfonilo grupėmis; arba aminokarbonilo, kuriame amino grupė yra pasirinktinai pakeista (C1-4)alkilu;

R2 yra vandenilis arba (C1-4)alkilas arba kartu su R6 sudaro Y, kaip apibūdinta žemiau;

A yra grupė, kurios formulė (Ia) arba (Ib):
[image: image2.emf] arba [image: image3.emf]
kurioje R3 yra tokia, kaip apibūdinta prie R1a arba R1b arba yra okso grupė ir n yra 1 arba 2;

arba A yra grupė (ii):

[image: image4.emf]
kurioje W1, W2 ir W3 yra CR4R8;

arba W2 ir W3 yra CR4R8 ir W1 reiškia jungtį tarp W3 ir N;

X yra O, CR4R8 arba NR6;

viena R4 yra apibūdinta prie R1a arba R1b ir likusi ir R8 yra vandenilis arba viena R4 ir R8 kartu yra okso grupė ir likusi yra vandenilis;

R6 yra vandenilis arba (C1-6)alkilas arba kartu su R2 yra Y;

R7 yra vandenilis; halogenas; hidroksi grupė, pasirinktinai pakeista (C1-6)alkilu; arba (C1-6)alkilas;

Y yra CR4R8CH2; CH2CR4R8; (C=O); CR4R8; CR4R8(C=O); arba (C=O)CR4R8;
arba kai X yra CR4R8, R8 ir R7 kartu reiškia jungtį;

U yra parinkta iš CO ir CH2;

R5 pasirinktinai yra pakeista bicikline karbociklinio arba heterociklinio žiedo sistema (B):

[image: image5.emf]
turinčia iki keturių heteroatomų kiekviename žiede, kur mažiausiai vienas iš žiedų (a) ir (b) yra aromatinis;

X1 yra C arba N, kai ji yra aromatinio žiedo dalis arba CR14, kai ji yra nearomatinio žiedo dalis;

X2 yra N, NR13, O, S(O)x, CO arba COR14, kai ji yra aromatinio arba nearomatinio žiedo dalis arba, be to, gali būti CR14R15, kai ji yra nearomatinio žiedo dalis;
X3 ir X5 nepriklausomai yra N arba C;

Y1 yra 0-4 atomus jungianti grupė, kurios kiekvienas atomas nepriklausomai yra parinktas iš N, NR13, O, S(O)x, CO, CR14, kai yra aromatinio arba nearomatinio žiedo dalis arba, be to, gali būti CR14R15, kai yra nearomatinio žiedo dalis;

Y2 yra 2-6 atomus jungianti grupė, kur kiekvienas Y2 atomas nepriklausomai yra parinktas iš N, NR13, O, S(O)x, CO, CR14, kai yra aromatinio arba nearomatinio žiedo dalis arba, be to, gali būti CR14R15, kai yra aromatinio žiedo dalis;

kiekviena iš R14 ir R15 nepriklausomai yra parinkta iš H; (C1-4)alkiltio grupės; halogeno; karboksi(C1-4)alkilo; (C1-4)alkilo; (C1-4)alkoksikarbonilo; (C1-4)alkilkarbonilo; (C1-4)alkoksi-(C1-4)alkilo; hidroksi grupės; hidroksi(C1-4)alkilo; (C1-4)alkoksi grupės; nitro grupės; ciano grupės; karboksi grupės; amino grupės arba aminokarbonilo, pasirinktinai mono- arba dipakeisto (C1-4)alkilu; arba R14 ir R15 kartu gali reikšti okso grupę;

kiekviena R13 nepriklausomai yra H; trifluormetilas; (C1-4)alkilas, pasirinktinai pakeistas hidroksi grupe, (C1-6)alkoksi grupe, (C1-6)alkiltio grupe, halogenu arba trifluormetilu; (C2-4)alkenilas; (C1-4)alkoksikarbonilas; (C1-4)alkilkarbonilas; (C1-4)alkil-sulfonilas; arba aminokarbonilas, kuriame amino grupė pasirinktinai yra mono- arba dipakeista (C1-4)alkilu;

kiekvienas x nepriklausomai yra 0, 1 arba 2; ir

R9 yra vandenilis arba hidroksi grupė. 

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1a yra metoksi grupė, fluoras arba ciano grupė ir R1b yra vandenilis.

3. Junginys pagal bet kurį iš ankstesnių punktų, kuriame R2 yra vandenilis.

4. Junginys pagal bet kurį iš ankstesnių punktų, kuriame R9 yra vandenilis.

5. Junginys pagal bet kurį iš ankstesnių punktų, kuriame A yra grupė (Ia), kurioje n yra 1 ir R3 yra vandenilis arba hidroksi grupė.
6. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame A yra (ii), W1 yra jungtis, W2 ir W3 kiekviena yra CH2 ir R7 yra H.

7. Junginys pagal bet kurį iš ankstesnių punktų, kuriame U yra CH2.

8. Junginys pagal bet kurį iš ankstesnių punktų, kuriame R5 yra aromatinis heterociklinis žiedas (B), turintis 8-11 žiedo atomų, įskaitant 2-4 heteroatomus, iš kurių mažiausiai vienas yra N arba NR13, kuriame Y2 turi 2-3 heteroaromus, vienas iš kurių yra S ir 1-2 yra N, su vienu N, prisijungusiu prie X3, arba heterociklinis žiedas (B) turi aromatinį žiedą (a), parinktą iš pasirinktinai pakeistos benzo grupės, pirido grupės ir piridazino grupės, ir nearomatinį žiedą (b) ir Y2 turi 3-5 atomus, įskaitant mažiausiai vieną heteroatomą, su O, S, CH2 arba NR13, prisijungusiais prie X5, kur R13 yra kitokia, nei vandenilis, ir arba NHCO yra prisijungusi per N prie X3, arba O, S, CH2 arba NH yra prisijungusi prie X3.

9. Junginys pagal bet kurį iš 1-7 punktų, kuriame R5 yra parinkta iš:

3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-ilo;

3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]tiazin-6-ilo;

6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilo;

6,7-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-c]piridazin-3-ilo;

6,7-dihidro[1,4]oksatiino[3,2-c]piridazin-3-ilo;

2,3-dihidro-[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilo; ir
[1,3]oksatiolo[5,4-c]piridin-6-ilo.

10. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš:

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4Hpirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4Hpirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({(3R,4S)-4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-3-hidroksi-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, diastereomeras 1;

1-({(3R,4S)-4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-3-hidroksi-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, diastereomeras 2;

9-fluor-1-({(3R,4S)-3-hidroksi-4-[([1,3]oksatiolo[5,4-c]piridin-6-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

9-fluor-1-[((3R,4S)-3-hidroksi-4-{[(6-okso-6,7-dihidro-5H-piridazino[3,4-b][1,4]tiazin-3-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({(3R,4S)-4-[(2,3-dihidro-1H-pirido[3,4-b][1,4]oksazin-7-ilmetil)amino]-3-hidroksi-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({(3R,4S)-4-[(2,3-dihidrofuro[2,3-c]piridin-5-ilmetil)amino]-3-hidroksi-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

9-fluor-1-[((3R,4S)-3-hidroksi-4-{[(7-okso-1,5,6,7-tetrahidro-1,8-naftiridin-2-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

9-fluor-1-[(4-{[(3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-( {4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-4- okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitrilo, enantiomeras E1;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]piperidin-1-il}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E 1;

9-fluor-1-hidroksi-1-[(4-{[(3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E 1;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro-1H-pirido[3,4-b][1,4]oksazin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-b]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-b]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-b]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(1,2,3-benzotiadiazol-5-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-4-okso-1,2-dihidro-4Hpirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitrilo, enantiomeras E2;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

9-fluor-1-[(4-{[(5-okso-1,2,3,5-tetrahidro-7-indolizinil)metil]amino}-1-piperidinil)metil]- 1,2- dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-b]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]oksatiino[3,2-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({4-[(6,7-dihidro-5H-pirano[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E 1;

9-fluor-1-[((3R)-3-{[([1,3]oksatiolo[5,4-c]piridin-6-ilmetil)amino]metil}-1-pirolidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-{[(3R)-3-({[(7-chlor-3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}metil)-1-pirolidinil]metil}-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

9-fluor-1-{[(3R)-3-({[(3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]tiazin-6-il)metil]amino}metil)-1-pirolidinil]metil}-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

9-fluor-1-{[(3R)-3-({[(3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}metil)-1-pirolidinil]metil}-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-[((3R)-3-{[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]metil}-1-pirolidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

9-fluor-1-[(3-{[([1,3]oksatiolo[5,4-c]piridin-6-ilmetil)amino]metil}-1-pirolidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-{[3-({[(7-chlor-3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}metil)-1-pirolidinil]metil}-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-{[3-({[(7-chlor-3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}metil)-1-pirolidinil]metil}-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, isomeras 1, 2, 3 arba 4;

1-[(4-{[(3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]tiazin-6-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-1,2-dihidro-4H pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[([1,3]oksatiolo[5,4-c]piridin-6-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-[(4-{[(7-chlor-3-okso-3,4-dihidro-2H-dihidro[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(3,4-dihidro-2H-pirano[2,3-c]piridin-6-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-[(3-{[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]metil}-1-pirolidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]oksatiino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

9-fluor-1-{[3-({[(3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]tiazin-6-il)metil]amino}metil)-1-pirolidinil]metil}-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-4-okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitrilo, enantiomeras E1;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-4-okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitril, enantiomeras E2;

1-(R/S)-[(4-{[(3S)-2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-b]piridin-3-ilmetil]amino}-1-piperidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-({4-[(6,7-dihidro-5H-pirano[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-4-okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitril, enantiomeras E1;

1-({4-[(6,7-dihidro-5H-pirano[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

9-fluor-1-[(4-{[(6-okso-6,7-dihidro-5H-piridazino[3,4-b][1,4]tiazin-3-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-1-hidroksi-4-okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitrilo, enantiomeras E1;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-1-hidroksi-4-okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitrilo, enantiomeras E2;

1-[(4-{[(7-chlor-3-okso-3,4-dihidro-2H-pirido[3,2-b][1,4]oksazin-6-il)metil]amino}-1-piperidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-(metiloksi)-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E 1;

1-({4-[(2,3-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridin-7-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-(metiloksi)-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-(metiloksi)-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras 1;

9-fluor-1-{[4-({[(7R/S)-7-(hidroksimetil)-6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-il]metil}amino)-1-piperidinil]metil}-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, diastereomeras D1;

1-({4-[(5,6-dihidrofuro[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-({4-[(5,6-dihidrofuro[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1; ir
(1R/S)-1-[(4-{[(7S)-6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-7-ilmetil]amino}-1-piperidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

arba jo farmaciškai priimtinos druskos ir/arba solvato.

11. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-onas, enantiomeras E1, arba jo farmaciškai priimtina druska ir/arba solvatas.

12. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-onas, enantiomeras E1, mono 4-metilbenzeno sulfonato druska.

13. Junginys pagal 11 punktą, kuris yra 1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-onas, enantiomeras E1, mono (2E)-2-butendioato druska.

14. Junginys pagal 13 punktą, kuris yra 1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-onas, enantiomeras E1, mono (2E)-2-butendioato druskos anhidratas I.

15. Junginys pagal 13 punktą, kuris yra 1-({4-[(6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-ilmetil)amino]-1-piperidinil}metil)-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-onas, enantiomeras E1, mono (2E)-2-butendioato druskos trihidratas.

16. Junginys pagal bet kurį iš 1-10 arba 12-15 punktų, skirtas panaudoti žinduolių bakterinių infekcijų gydymui.
17. Junginys pagal 11 punktą, skirtas panaudoti žinduolių bakterinių infekcijų gydymui.

18. Junginys pagal 17 punktą, skirtas panaudoti žinduolių bakterinių infekcijų gydymui, kur bakterinė infekcija yra sukelta gram-teigiamu organizmu, parinktu iš Staphylococcus aureus, Streptococcus pneumoniae, Streptococcus pyogenes, Enterococcus faecalis ir Enterococcus faecium; arba gram-neigiamu organizmu, parinktu iš grupės, susidedančios iš Haemophilus influenzae, Moraxella catarrhalis, Escherichia coli, Pseudomonas aeruginosa, Proteus mirabilis, Legionella pneumophila, Chlamydia pneumoniae, Enterobacter cloacae, Enterobacter aerogenes, Klebsiella pneumoniae ir Stenotrophomonas maltophilia.

19. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1-10 arba 12-15 punktus ir farmaciškai priimtiną nešiklį.

20. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal 11 punktą ir farmaciškai priimtiną nešiklį.
21. Junginys, kurio formulė (IIB):
[image: image6.emf]
kurioje R20 yra vandenilis ir R2‘ ir R2 yra jo konvertuojama grupė, kur A, R1a, R1b, R2 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte.
22. Junginys pagal 21 punktą, parinktas iš:
1-[(4-amino-1-piperidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E1;

1-[(4-amino-1-piperidinil)metil]-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono, enantiomeras E2;

1-{[(3R,4S)-4-amino-3-hidroksi-1-piperidinil]metil}-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-[(4-amino-1-piperidinil)metil]-9-fluor-1-hidroksi-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-{[(3R)-3-(aminometil)-1-pirolidinil]metil}-9-fluor-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-[(4-amino-1-piperidinil)metil]-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono;

1-[(4-amino-1-piperidinil)metil]-4-okso-1,2-dihidro-4H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-9-karbonitrilo; ir
1-[(4-amino-1-piperidinil)metil]-9-(metiloksi)-1,2-dihidro-4-H-pirolo[3,2,1-ij]chinolin-4-ono.

23. 6,7-dihidro[1,4]dioksino[2,3-c]piridazin-3-karbaldehidas.










