1. I formulės junginys
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

A yra O, C(=O), S, SO arba SO2;

G yra N arba C-CN;

B reiškia sulietą 6-narį arilo žiedą arba 5-6-narį heteroarilo žiedą

E yra
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X yra N arba CH;

D1, D2 ir D3 yra nepriklausomai N arba CR19;

D4 ir D5 yra nepriklausomai N arba CR19 ir D6 yra O, S arba NR20, kur bent vienas iš D4 ir D5 yra ne CR19;

D7, D8, D9 ir D10 yra nepriklausomai N arba CR19, kur bent vienas iš D7, D8, D9 ir D10 yra N;

R1 yra H arba alkilas;

kiekvienas R2 yra nepriklausomai halogenas, ciano, nitro grupė, trifluormetilas, difluormetilas, fluormetilas, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupė, -SR18, -OR15, -C(O)R15, -C(O)OR15, -NR14C(O)OR18, -OC(O)R15, -NR14SO2R18, -SO2NR15R14, - NR14C(O)R15, -C(O)NR15R14, -NR15C(O)NR15R14, -NR13C(NCN)NR15R14, -NR15R14, alkilas, alkenilas, alkenilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, cikloalkilalkilas, -S(O)p(alkilas), -S(O)p(CR13R14)q-arilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, heterociklilalkilas, -O(CR13R14)q-arilas, -NR15(CR13R14)q-arilas ,-O(CR13R14)q-heteroarilas, -NR13(CR13R14)q-heteroarilas, -O(CR13R14)q-heterociklilas arba -NR15(CR13R14)q-heterociklilas, kur minėtos alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, arilo, arilalkilo, heteroarilo, heteroarilalkilo, heterociklilo ir heterociklilalkilo dalys yra pasirinktinai pakeistos viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupių, -NR13SO2R18, -SO2NR15R13, -C(O)R15, -C(O)OR15, -OC(O)R15, -NR13C(O)OR18, -NR13C(O)R15, -C(O)NR15R13, -NR15R13, -NR14C(O)NR15R13, -NR14C(NCN)NR15R13, -OR15, arilu, heteroarilu, arilalkilu, heteroarilalkilu, prisotintu ir dalinai neprisotintu heterociklilu ir heterociklilalkilu, ir kur minėti arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo, heterociklilo arba heterociklilalkilo žiedai gali būti dar pakeisti viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno, hidroksilo, ciano, nitro, azido, fluormetilo, difluormetilo, trifluormetilo, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, NR15R13 ir OR15;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai Q, Z, halogenas, ciano, nitro grupė, alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, trifluormetoksi, difluormetoksi, fluormetoksi, trifluormetilas, difluormetilas, fluormetilas, OR15, NR15R16, NR15OR16, NR15C(=O)OR18, NR15C(=O)R16, SO2NR15R16, SR15, SOR15, SO2R15, C(=O)R15, C(=O)OR15, OC(=O)R15, C(=O)NR15R16, NR15C(=O)NR16R17, NR15C(=NCN)NR16R17 arba NR15C(=NCN)R16,

kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas ir heteroarilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš halogeno, okso, ciano, nitro grupės, alkilo, alkenilo, alkinilo, heteroalkilo, heteroalkenilo, heteroalkinilo, prisotinto arba dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, arilo, arilalkilo, heteroarilo, heteroarilalkilo, trifluormetoksi, difluormetoksi, fluormetoksi grupės, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, OR15, NR15R16, NR15OR16, NR15C(=O)OR18, NR15C(=O)R16, SO2NR15SR16, SR15, SOR15, SO2R15, C(=O)R15, C(=O)OR15, OC(=O)R15, C(=O)NR15R16, NR15C(=O)NR16R17, NR15C(=NCN)NR16R17, NR15C(=NCN)R16, (C1-C4 alkilas)NRaRb ir NR15C(O)CH2ORa;

arba R3 yra 5-6-naris heterociklinis žiedas, turintis nuo 1 iki 4 heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO ir SO2 ir pakeistų -M1-M2-M3-M4 arba -M1-M5, kur M1 yra C1-C4 alkilas, kur pasirinktinai CH2 yra pakeistas C(=O) grupe; M2 yra NRe arba CReRf; M3 yra C1-C4 alkilas; M4 yra CN, NReS(O)0-2Rf, S(O)0-2NRgRh, CORgRh, S(O)0-2Rf arba CO2Rf ir M5 yra NRgRh, kur Re, Rf, Rg ir Rh yra nepriklausomai H arba C1-C4 alkilas, arba Rg ir Rh kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti sudaro 5- arba 6-narį žiedą, pasirinktinai turintį 1 arba 2 papildomus heteroatomus, parinktus iš N, O, S, SO ir SO2 kuriame bet kuris žiede esantis azoto atomas yra pasirinktinai pakeistas C1-C4 alkilo grupe ir kur žiedas gali pasirinktinai turėti vieną arba du okso arba tiookso pakaitus;

Q yra
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Z yra parinktas iš
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ir
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ir jų tautomerų;

W ir V yra nepriklausomai O, NR6, S, SO, SO2, CR7R8, CR8R9 arba C=O;

W2 yra O arba S;

Y yra S, SO, SO2, CR7CR8 arba CR8R9,

numatant, kad jeigu W yraO, NR6, S, SO arba SO2, tuomet V yra CR8R9, ir
jeigu V yra O, NR6, S, SO, arba SO2, tuomet W ir Y yra kiekvienas CR8R9;

R8b yra H arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas R6, R8, R8a ir R9 yra nepriklausomai vandenilis, trifluormetilas, alkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas arba heterociklilalkilas, kur minėtas alkilas, cikloalkilas, heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro grupės, OR15, NR15R16, SR15, S(=O)R15, SO2R15, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo,fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo,

arba R8 ir R8a kartu su atomu, prie kurie jie yra prijungti, sudaro nuo 3 iki 6-narį karbociklinį žiedą;

R7 yra vandenilis, halogenas, ciano, nitro grupė, alkilas, alkenilas, alkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas; heteroarilalkilas, heterociklilalkilas, -NR15SO2R16 -SO2NR15R16 -C(O)R15, -C(O)OR15, -OC(O)R15, -NR15C(O)OR18 -NR15C(O)R16,

-C(O)NR15R16, -NR15R16, -NR15C(O)NR16R17, -OR15, -S(O)R15, -SO2R15 arba SR15, kur minėtas alkilas; alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro grupės, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, -NR15SO2R16 -SO2NR15R16, -C(O)R15, C(O)OR15, -OC(O)R15, -NR15C(O)OR18, -NR15C(O)R16, -C(O)NR15R16, -NR15R16, -NR15C(O)NR16R17, -OR15, -S(O)R15, -SO2R15, SR15, arilo, arilalkilo, heteroarilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

R10 yra vandenilis, alkilas, alkenilas, alkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, heterociklilalkilas, -NR15C(O)OR18, -NR15C(O)R16, -NR15R16, arba -OR15, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, -NR15SO2R16 -SO2NR15R16, -C(O)R15, -C(O)OR15, -OC(O)R15, -NR15C(O)OR18, -NR15C(O)R16, -C(O)NR15R16, -NR15R16, -NR15C(O)NR16R17, OR15, -S(O)R15, SO2R15, SR15, arilo, arilalkilo, heteroarilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

arba R6 ir R8 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro nuo 3 iki 10-narį prisotintą arba dalinai neprisotintą heterociklilo žiedą, pasirinktinai turintį vieną arba daugiau papildomų heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO, SO2 ir NR6, kur minėti karbociklinis ir heterociklinis žiedai yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, arilo, OR15, NR15R16, SR15, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

arba R7 ir R8 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro nuo 3 iki 10-narį prisotintą arba dalinai neprisotintą cikloalkilo arba heterociklilo žiedą, pasirinktinai turintį vieną arba daugiau papildomų heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO, SO2 ir NR6, kur minėtas karbociklinis ir heterociklinis žiedai yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, arilo, OR15, NR15R16, SR, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

arba R8 ir R9 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro nuo 3 iki 10-narius prisotintus arba dalinai neprisotintus cikloalkilo arba heterociklilo žiedus, pasirinktinai turinčius vieną arba daugiau papildomų heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO, SO2 ir NR6, kur minėti karbociklinis ir heterociklinis žiedai yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, arilo, OR15, NR15R16, SR15, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

arba R6 ir R10 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro nuo 3 iki 10-narį prisotintą arba dalinai neprisotintą heterociklilo žiedą, pasirinktinai turintį vieną arba daugiau papildomų heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO, SO2 ir NR6, kur minėtas heterociklinis žiedas yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi grupės, azido, arilo, OR15, NR15R16, SR15, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

arba R8 ir R10 kartu su atomais, prie kurių jie prijungti, sudaro nuo 3 iki 10-narį prisotintą arba dalinai neprisotintą heterociklilo žiedą, pasirinktinai turintį vieną arba daugiau papildomų heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO, SO2 ir NR6, kur minėtas heterociklinis žiedas yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo grupės, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi grupės, azido, arilo, OR15, NR15R16, SR15, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

kiekvienas R12 yra nepriklausomai halogenas, ciano, nitro grupė, trifluormetilas, difluormetilas, fluormetilas, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupė, -SR18, -OR15, -C(O)R15, -C(O)OR15, -NR14C(O)OR18, -OC(O)R15-NR14SO2R18, -SO2NR15R14, -NR14C(O)R15, -C(O)NR15R14, -NR13C(O)NR15R14, -NR13C(NCN)NR15R14, -NR15R14, alkilas, alkenilas, alkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, cikloalkilalkilas, -S(O)p(alkilas), -S(O)p(CR13R14)q-arilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, heterociklilalkilas, -O(CR13R14)q-arilas, -NR15(CR13)R14)q-arilas, -O(CR13R14)q-heteroarilas, -NR13(CR13R14)q-heteroarilas, -O(CR13R14)q-heterociklilas arba -NR15(CR13R14)q-heterociklilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, heterociklilas ir heterociklilalkilas dalinai yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, -NR13SO2R18, -SO2NR15R13, -C(O)R15, -C(O)OR15, -OC(O)R15, -NR13C(O)OR18, -NR13C(O)R15; -C(O)NR15R13, -NR15R13, -NR14C(O)NR15R13, -NR14C(NCN)NR15R13, -OR15, arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo ir heterociklilalkilo, ir kur minėti arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo, heterociklilo arba heterociklilalkilo žiedai gali būti dar pakeisti viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno, hidroksilo, ciano, nitro, azido, fluormetilo, difluormetilo, trifluormetilo, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, NR15R13 ir OR15;

R13 ir R14 yra nepriklausomai vandenilis arba alkilas, arba
R13 ir R14 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro prisotintą arba dalinai neprisotintą cikloalkilą, arba prisotintą arba dalinai neprisotintą heterociklilo žiedą, kur minėtas alkilas, cikloalkilas ir heteorciklilas dalinai yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, okso grupės, ORa,NRaRb, NRaORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa, SORa, SO2Ra, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa, OC(=O)Ra, C(=O)NRaRb, NRaC(=O)Rb, ir NRaC(=O)NRbRc;

R15, R16 ir R17 yra nepriklausomai H, alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas arba heterociklilalkilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš alkilo, alkenilo, alkinilo, heteroalkilo, heteroalkenilo, heteroalkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, arilo, heteroarilo, halogeno, okso grupės, ORa, NRaRb, NRaORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa, SORa SO2Ra, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa,OC(=O)Ra,C(=O)NRaRb, NRaC(=O)Rb, NRaC(=O)NRbRc,OC(=O)NRaRb, ir C(=O)CH2ORa;

arba bet kurie du iš R15, R16 ir R17 kartu su atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterociklinį žiedą, pasirinktinai turintį vieną arba daugiau papildomų heteroatomų, parinktų iš N, O, S, SO, SO2 ir NR6, kur minėtas heterociklinis žiedas yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, arilo grupės, ORa, -NRaRb, SRa, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo,

arba R13 ir R15 kartu su atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro prisotintą arba dalinai neprisotintą cikloalkilo arba prisotintą arba dalinai neprisotintą heterociklilo žiedą, kur minėtas alkilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, okso grupės, ORa, NRaRb, NRaORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa, SORa, SO2Ra, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa, OC

(=O)Ra, C(=O)NRaRb, NRaC(=O)Rb, ir NRaC(=O)NRbRc;

R18 yra CF3, alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas arba heterociklilalkilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš alkilo, alkenilo, alkinilo, heteroalkilo, heteroalkenilo, heteroalkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, arilo, heteroarilo, halogeno, okso grupės, ORa, NRaRb, NRaORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa, SORa, SO2Ra, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa, OC(=O)Ra, C(=O)NRaRb, NRaC(=C)Rb, NRaC(=O)NRbRc arba R15 ir R18 kartu su atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro prisotintą arba dalinai neprisotintą cikloalkilą arba prisotintą arba dalinai neprisotintą heterociklilo žiedą, kur minėtas alkilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido, okso grupės, ORa, NRaRb, NRaORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa, SORa, SO2Ra, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa, OC(=O)Ra, C(=O)NRaRb, NRaC(=O)Rb, ir NRaC(=O)NRbRc;

kiekvienas R19 is nepriklausomai H, halogenas, ciano, nitro grupė, trifluormetilas, difluormetilas, fluormetilas, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupė, -SR18, -OR15, -C(O)R15, -C(O)OR15, -NR14C(O)OR18, -OC(O)R15-NR14SO2R18,-SO2NR15R14, -NR14C(O)R15, -C(O)NR15R14, -NR13C(O)NR15R14, -NR13C(NCN)NR15R14, -NR15R14, alkilas, alkenilas, alkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, cikloalkilalkilas, -S(O)p(alkilas), -S(O)p(CR13R14)q-arilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, heterociklilalkilas, -O(CR13R14)q-arilas,-NR15(CR13R14)q-arilas,-O(CR13R14)q-heteroarilas, -NR13(CR13R14)q-heteroarilas, -O(CR13R14)q-heterociklilas arba -NR15(CR13R14)q-heterociklilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, heterociklilas ir heterociklilalkilas dalinai yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, ciano, nitro, trifluormetilo, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, -NR13SO2R18, -SO2NR15R13, -C(O)R15, -C(O)OR15, -OC(O)R15,-NR13C(O)OR18, -NR13C(O)R15, -C(O)NR15R13, -NR15R13, -NR14C(O)NR15R13, -NR14C(NCN)NR15R13, -OR15, arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo, prisotinto arba dalino neprisotinto heterociklilo ir heterociklilalkilo ir kur minėti arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo, heterociklilo arba heterociklilalkilo žiedai gali būti dar pakeisti viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno, hidroksilo, ciano, nitro, azido, fluormetilo, difluormetilo, trifluormetilo, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, NR15R13 ir OR15;

kiekvienas R20 yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, difluormetilas, difluormetilas arba fluormetilas;

Ra, Rb ir Rc yra nepriklausomai H, alkilas, alkenilas, alkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, arilas arba heteroarilas,

arba NRaRb sudaro 5-6-narį heterociklinį žiedą, turintį 1-2 žiedo azoto atomus ir pasirinktinai pakeistą (C1-C3 alkilu),

arba NRbRc sudaro 5-6-narį heterociklinį žiedą, turintį 1-2 žiedo azoto atomus;

j yra 0, 1,2 arba 3;

m yra 1, 2, 3, arba 4;

n yra 0, 1, 2, 3, arba 4;

q yra 0, 1, 2, 3, 4, arba 5; ir
p yra 0, 1 arba 2;

kur minėtas I formulės junginys yra pavaizduotas formule
[image: image7.emf]
ir R3 yra kitas, negu Q arba Z, tuomet E yra ne benzofuranilo, indolilo, chinazolinilo, chinolinilo arba izochinolinilo žiedas.
2. Junginys pagal 1 punktą, kur:
kiekvienas R3 yra nepriklausomai Q, Z, halogenas, ciano, nitro grupė, alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, trifluormetoksi, difluormetoksi, fluormetoksi, trifluormetilas, difluormetilas, fluormetilas, OR15, NR15R16, NR15OR16, NR15C(=O)OR18, NR15C(=O)R16, SO2NR15R16, SR15, SOR15, SO2R15, C(=O)R15, C(=O)OR15, OC(=O)R15, C(=O)NR15R16, NR15C(=O)NR16R17, NR15C(=NCN)NR16R17 arba NR15C(=NCN)R16,

kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas ir heteroarilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš halogeno, okso, ciano, nitro grupės, alkilo, alkenilo, alkinilo, heteroalkilo, heteroalkenilo, heteroalkinilo, prisotinto arba dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, arilo, arilalkilo, heteroarilo, heteroarilalkilo, trifluormetoksi, difluormetoksi, fluormetoksi grupės, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, OR15, NR15R16, NR15OR16, NR15C(=O)OR18, NR15C(=O)R16, SO2NR15R16, SR15, SOR15, SO2R15, C(=O)R15, C(=O)OR15, OC(=O)R15, C(=O)NR15R16, NR15C(=O)NR16R17, NR15C(=NCN)NR16R17 ir NR15C(=NCN)R16;

Z yra parinktas iš
[image: image8.emf] ir [image: image9.emf]
kiekvienas R6, R8, R8a ir R9 yra nepriklausomai vandenilis, trifluormetilas, alkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas arba heterociklilalkilas, kur minėtas alkilas, cikloalkilas, heterociklilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš okso, halogeno, alkilo, alkenilo, alkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, cikloalkilalkilo, ciano, nitro grupės, OR15, NR15R16, SR15, S(=O)R15, SO2R15, trifluormetilo, difluormetilo, fluormetilo, fluormetoksi, difluormetoksi, trifluormetoksi, azido grupės, arilo, heteroarilo, arilalkilo, heteroarilalkilo ir heterociklilalkilo;

R15, R16 ir R17 yra nepriklausomai H, alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas,heteroarilas, heteroarilalkilas arba heterociklilalkilas, kur minėtas alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš alkilo, alkenilo, alkinilo, heteroalkilo, heteroalkenilo, heteroalkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, arilo, heteroarilo, halogeno, okso grupės, ORa, NRaRb, NRaORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa,- SORa, SO2Ra, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa, OC(=O)Ra, C(=O)NRaRb, NRaC(=O)Rb, and NRaC(=O)NRbRc-; ir
Ra, Rb ir Rc yra nepriklausomai H, alkilas, alkenilas, alkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, arilas arba heteroarilas.
3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur G yra N ir A yra O arba S.

4. Junginys pagal bet kurį 1-3 punktą, turintis formulę
[image: image10.emf] arba [image: image11.emf]
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5. Junginys pagal bet kurį 1-4 punktą, kur E yra parinktas iš struktūrų
[image: image13.emf]
[image: image14.emf]
ir
[image: image15.emf]
kur k yra 0, 1, 2 arba 3.
6. Junginys pagal 5 punktą, kur E yra parinktas iš struktūrų:

[image: image16.emf]
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7. Junginys pagal bet kurį 1-4 punktą, kur E yra parinktas iš struktūrų:

[image: image19.emf]
[image: image20.emf] ir [image: image21.emf]
kur kiekviena R12 grupė ir kiekviena R19 grupė yra nepriklausomos viena nuo kitos.
8. Junginys pagal 7 punktą, kur E yra parinktas iš:

[image: image22.emf]
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[image: image24.emf]
9. Junginys pagal bet kurį 1-8 punktą, kur m yra 1 ir R3 yra Z.
10. Junginys pagal 9 punktą, kur Z yra parinktas iš
[image: image25.emf] ir [image: image26.emf]
kur

W yra O arba S;

W2 yra O arba S; ir
V yra CR8R9.
11. Junginys pagal 10 punktą, kur:
Z yra parinktas iš struktūrų:
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R6 yra H arba C1-C6 alkilas; ir

R8 ir R8a yra nepriklausomai H arba C1-C6 alkilas, pasirinktinai pakeistas ORa, kur Ra yra H arba C1-C6 alkilas,

arba R8 ir R8a kartu su atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro C3-C6 cikloalkilo žiedą.
12. Junginys pagal 11 punktą, kur m yra 1 ir R3 yra parinktas iš struktūrų:
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[image: image31.emf]
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13. Junginys pagal bet kurį 1-8 punktą, kur m yra 1 ir R3 yra OR15.

14. Junginys pagal 13 punktą, kur R3 yra:

(i) OH;

(ii) ciklopentanoksi, 2-hidroksiciklopentoksi arba cikloheksanoksi grupė,

(iii) 1-ciklopropilmetoksi grupė;

(iv) CH3O-, CH3CH2O-, CH3O(CH2)2O-, CH3CH2O(CH2)2O-, HO(CH2)2O-, HOCH2CH(OH)CH2O-, CH3CH(OH)CH2O-, HOC(CH3)2CH2O-, (PhCH2O)CH2CH2O-, (PhCH2)OCH2CH(OH)CH2O-, -O-(CH2)2OC(O)CH3, -O-(CH2)CO2CH3, -O(CH2)3SO2CH3, -O(CH2)3SCH3, -OCH2C(O)N(CH3)2, -OCH2C(O)NH(CH3), -OCH2C(O)NH2,
[image: image33.emf]
-O(CH2)3N(CH3)2, -O(CH2)2N(CH3)2, -O(CH2)2NHC(O)CH3, -O(CH2)2NHC(O)CH2CH3, -O(CH2)2OC(O)N(CH3)2,

[image: image34.emf] arba[image: image35.emf]
[image: image36.emf]
[image: image37.emf]
[image: image38.emf] arba [image: image39.emf]
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(vii) 2-metilpiridin-4-iloksi, 2-chloropiridin-4-iloksi arba 2-metilpiridin-4-iloksi; arba

[image: image45.emf] arba [image: image46.emf]
15. Junginys pagal bet kurį 1-8 punktą, kur m yra 1 ir R3 yra:

(i) 5-naris heterociklinis žiedas, turintis žiedo azoto atomą ir pasirinktinai turintis antrą žiedo heteroatomą, parinktą iš N ir O, kur minėtas heterociklinis žiedas yra pasirinktinai pakeistas viena arba dviem grupėmis, nepriklausomai parinktomis iš C1-C6 alkilo, okso grupės ir (CH2)1-2NRaRb;

(ii) 5-6 naris heteroarilo žiedas turintis 1-3 azoto atomus, kur minėtas heteroarilas yra sujungtas su B žiedu per žiedo azoto atomą;

(iii) -NR15C(O)R16 kur R15 yra H arba metilas ir R16 yra parinktas iš:

(a) C2-C6 alkenilo, pasirinktinai pakeisto NRaRb;

(b) a 5-6 nario heterociklinio žiedo pasirinktinai pakeisto C1-C6 alkilu; ir
(c) C1-C6 alkilo, pasirinktinai pakeisto viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš C1-C6 alkilo arba ORa;

(iv) -C(=O)NR15R16 kur R15 ir R16 nepriklausomai yra H arba C1-C6 alkilas arba R15 ir R16 kartu su atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 6-narį heterociklinį žiedą, pasirinktinai turintį antrą heteroatomą, parinktą iš N ir O ir pasirinktinai pakeistą C1-C6 alkilu;

(v) SO2R15 kur R15 yra C1-C6 alkilas arba fenilo grupė, pasirinktinai pakeista C1-C6 alkilu;

(vi) SOR15 kur R15 yra C1-C6 alkilas;

(vii) SR15 kur R15 yra C1-C6 alkilas;

(viii) halogenas;

(ix) R3 yra -CO2R15, kur R15 yra 6-naris heterociklinis žiedas, turintis vieną arba du žiedo azoto atomus ir pasirinktinai pakeistas C1-C6 alkilu;

(x) C1-C6 alkilas, pasirinktinai pakeistas OR15 kur R15 yra H arba C1-C6 alkilas;

(xi) C3-C6 alkinilas, pasirinktinai pakeistas OR15, NR15C(O)CH2OR8 arba 6-nariu heterocikliniu žiedu, turinčiu vieną arba du žiedo heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš N, O ir SO2, kur R15 ir R16 yra nepriklausomai H arba C1-C6 alkilas ir Ra yra C1-C6 alkilas;

(xii) -NR15C(O)NR16R17, kur R15, R16 ir R17 yra nepriklausomai H arba C1-C6 alkilas, arba R16 ir R17 kartu su azoto atomu to which they are attached sudaro 5-6-narį heterociklinį žiedą, pasirinktinai turintį antrąjį heteroatomą, parinktą iš N ir O ir kuris yra pasirinktinai pakeistas C1-C6 alkilu; arba
(xiii) heterociklilalkilas, kur minėo heterociklilo dalis yra 6-naris žiedas, turintis žiedo azoto atomą ir pasirinktinai turintis antrą žiedo heteroatomą, parinktą iš N ir SO2.
16. Junginys pagal 15 punktą, kur R yra:

(i)

[image: image47.emf]
(ii)1H-pirazol-1-ilas;

(iii) (CH2=CH)-C(O)NH-, (CH3)2NCH2(CH=CH)C(O)NH-,

[image: image48.emf]
CH3C(O)NH-, (CH3)2C(O)NH-, CH3CH2C(O)N(CH3)-, CH3OCH2C(O)NH-, CH3OCH2C(O)N(CH3)-, CH3CH(OCH3)C(O)NH-, CH3OCH2CH2C(O)NH-, CH3OCH(CH3)C(O)NH-, CH3OCH2CH(CH3)C(O)NH-;

(iv) (CH3)2NC(O)-, (4-morfolinil)C(O)- arba (1-metilpiperazin-4-il)C(O)-;

(v) 4-metilbenzensulfonatas, etansulfonatas;

(vi) etisulfinilas;

(vii) EtS-;

(viii) Br;

(ix) (1-metilpiperazin-4-il)CO2-;

(x) HO(CH2)3- arba CH3O(CH2)3-;
(xi)
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(xii)
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arba

(xiii)

[image: image53.emf]
17. Junginys pagal bet kurį 1-4 punktą, kur:
E yra parinktas iš

[image: image54.emf] ir [image: image55.emf]
R12 yra halogenas;

j yra 0 arba 1;

R19 yra H, C1-C6 alkilas arba halogenas; ir
R20 yra H;

numatant, kad I formulėje R3 yra ne NR15C(=O)(CH=CH)R16a kur R16a yra H, alkilas, alkenilas, alkinilas, heteroalkilas, heteroalkenilas, heteroalkinilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas cikloalkilas, prisotintas arba dalinai neprisotintas heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas arba heterociklilalkilas, kur minėti alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, heterociklilas, cikloalkilalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas ir heterociklilalkilas yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, nepriklausomai parinktų iš alkilo, alkenilo, alkinilo, heteroalkilo, heteroalkenilo, heteroalkinilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto cikloalkilo, prisotinto ir dalinai neprisotinto heterociklilo, arilo, heteroarilo, halogeno, okso gropės, ORa, NRaRb, NR3ORb, NRaCO2Rb, NRaCORb, SO2NRaRb, SRa, SORa, SO2R3, S-S-Ra, C(=O)Ra, C(=O)ORa, OC(=O)Ra, C(=O)NRaRb, NR3C(=O)Rb, NR3C(=O)NRbRc OC(=O)NRaRb ir C(=O)CH2ORa.
18. I formulės junginys, kaip apibrėžta 1 punkte ir parinktas iš sekančių struktūrų:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.
19. Junginys pagal 18 punktą, turintis struktūrą:
[image: image197.emf]
20. Junginys pagal 18 punktą, turintis struktūrą:
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21. Junginys pagal 18 punktą, turintis struktūrą:
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22. Junginys pagal 18 punktą, turintis struktūrą:
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23. Junginys pagal 18 punktą, turintis struktūrą:
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24. Junginys pagal 18 punktą, turintis struktūrą:

[image: image202.emf]
25. Kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį 1-24 punktą ir farmaciniu požiūriu priimtiną skiediklį arba nešiklį.
26. Junginys, kaip apibrėžta bet kuriame 1-24 punkte, derinyje su priešnavikiniu agentu, parinktu iš antiproliferacinių/antineoplastinių vaistų ir jų derinių, citostatinių agentų, agentų, kurie inhibuoja vėžio ląstelių invaziją, augimo faktoriaus funkcijos inhibitorių, antiangiogeninių agentų, kraujagysles pažeidžiančių agentų ir interferono.
27. I formulės junginys, kaip apibrėžta bet kuriame 1-24 punkte arba derinys, kaip apibrėžta 26 punkte, skirtas panaudoti gydyme.
28. I formulės junginys, kaip apibrėžta bet kuriame 1-24 punkte arba derinys, kaip apibrėžta 26 punkte, skirtas hiperproliferacinės ligos gydymui žinduoliuose.
29. I formulės junginio pagal 1 punktą gamybos būdas, apimantis:

(a) reagavimą (F1) formulės junginio
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su (F2) formulės junginiu
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kur Z reiškia pasišalinantį atomą arba grupę; arba

(b) I formulės junginiui, kuriame G yra N, reaguojant su (F3) formulės junginiu
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kuriame R reiškia tretinio amino grupę, pavyzdžiui, di(1-6C)alkilamino, tokią kaip dimetilamino, su (FI) formulės junginiu; ir jeigu reikalinga, konvertuojant I formulės junginį į kitą I formulės junginį, turintį kitas R3 grupes.
