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1. Junginys, kurio formulė (I):
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kurioje:

R1 reiškia vandenilio atomą arba grupę, parinktą iš C3-C7cikloalkilo, benzilo ir linijinio arba šakoto C1-C6alkilo, kur alkilo grupė yra prisotinta arba neprisotinta ir pasirinktinai yra pakeista hidroksi grupe arba C3-C7cikloalkilo grupe arba vienu arba keliais halogeno atomais,

R2, R3, R4 ir R5, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba hidroksi grupė; metilo grupę, -OSO2R10 grupę; -OCOR10 grupę; arba linijinę arba šakotą, prisotintą arba neprisotintą C1-C6alkoksi grupę, pasirinktinai pakeistą metoksi grupe arba -(CO)-NR12R’12 grupe, arba R2 ir R3 arba R3 ir R4, arba R4 ir R5 kartu sudaro -O-(CH2)q-O-, -O-CH=CH-O- arba -O-CH=CH- grupę,

R6, R7, R8 ir R9, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą, prisotintą arba neprisotintą C1-C6alkoksi grupę, arba R6 ir R7 arba R7 ir R8, arba R8 ir R9 kartu sudaro -O-(CH2)q-O- grupę,
R10 reiškia grupę, parinktą iš linijinės arba šakotos C1-C6alkoksi grupės, NR11R’11 ir linijinio arba šakoto C1-C6alkilo, kuris pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais halogeno atomais,

R11 ir R’11, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą C1-C6alkilo grupę, arba R11 ir R’11 kartu su jas pernešančiu azoto atomu sudaro monociklinį arba biciklinį, 5-8-narį azotą turintį heterociklą, pasirintinai turintį kitą heteroatomą, parinktą iš O ir N, kur minėtas heterociklas pasirinktinai yra pakeistas vienu arba keliais halogeno atomais,

R12 ir R’12, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą C1-C6alkilo grupę,

X reiškia O, NH arba CH2,

m ir p, kurie gali būti vienodi arba skirtingi, kiekvienas reiškia 0 arba 1,

n ir q, kurie gali būti vienodi arba skirtingi, kiekvienas reiškia 1 arba 2,

jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

2. (I) formulės junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą C1-C6alkilo grupę, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

3. (I) formulės junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 reiškia C3-C7cikloalkilo arba cikloalkilalkilo grupę, kurioje cikloalkilo liekana turi 3-7 anglies atomus ir alkilo liekana turi 1-6 anglies atomus ir yra linijinė arba šakota, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

4. (I) formulės junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktų, kuriame R2, R3, R4 ir R5, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą, prisotintą arba neprisotintą C1-C6alkoksi grupę arba -OCOR10, kurioje R10 reiškia NR11R’11, kaip apibūdinta 1 punkte, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

5. (I) formulės junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktų, kuriame R6, R7, R8 ir R9, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą, prisotintą arba neprisotintą C1-C6alkoksi grupę, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

6. (I) formulės junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kuriame m reiškia 0, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

7. (I) formulės junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kuriame m reiškia 1 ir X reiškia CH2, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

8. (I) formulės junginys pagal bet kurį iš 1-7 punktų, kuriame p reiškia 0, jo optiniai izomerai ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

9. (I) formulės junginys pagal bet kurį iš 1-7 punktų, kuriame p reiškia 1, jo optiniai izomerai, kai jie egzistuoja, ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

10. (I) formulės junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą C1-C6alkilo grupę, R2, R3, R4 ir R5, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą, prisotintą arba neprisotintą C1-C6alkoksi grupę, R6, R7, R8 ir R9, kurios gali būti vienodos arba skirtingos, kiekviena reiškia vandenilio atomą arba linijinę arba šakotą, prisotintą arba neprisotintą C1-C6alkoksi grupę, m reiškia 0, n reiškia 1 ir p reiškia 0, jo optiniai izomerai ir taip pat jo adityvinės druskos su farmaciškai priimtina rūgštimi.

11. (I) formulės junginys pagal 1 punktą, parinktas iš:

- N-{[3,4-dimetoksibiciklo[4.2.0]okta-1,3,5-trien-7-il]metil}-3-(7,8-dimetoksi-1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-il)-N-metil-3-oksopropan-1-amino, jo optinių izomerų ir taip pat jo adityvinių druskų su farmaciškai priimtina rūgštimi;
- N-{[3,4-dimetoksibiciklo[4.2.0]okta-1,3,5-trien-7-il]metil]-3-(7,8-dimetoksi-1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-il)-3-oksopropan-1-amino, jo optinių izomerų ir taip pat jo adityvinių druskų su farmaciškai priimtina rūgštimi;
- N-[2-(5,6-dimetoksi-2,3-dihidro-1H-inden-2-il)metil]-3-(7,8-dimetoksi-1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-il)-3-oksopropan-1-amino ir taip pat jo adityvinių druskų su farmaciškai priimtina rūgštimi;
- N-{[3,4-dimetoksibiciklo[4.2.0]okta-1,3,5-trien-7-il]metil}-3-(7,8-dimetoksi-1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-il)-N-metil-4-oksobutan-1-amino, jo optinių izomerų ir taip pat jo adityvinių druskų su farmaciškai priimtina rūgštimi;
- N-{[3,4-dimetoksibiciklo[4.2.0]okta-1,3,5-trien-7-il]metil}-3-(7,8-dimetoksi-1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-il)-4-oksobutan-1-amino, jo optinių izomerų ir taip pat jo adityvinių druskų su farmaciškai priimtina rūgštimi; ir
- 7-{[[3-(7,8-dimetoksi-1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-il)-3-oksopropil]-(metil)amino]metil}-biciklo[4.2.0]okta-1,3,5-trien-3-ilo dimetilkarbamato, jo optinių izomerų ir taip pat jo adityvinių druskų su farmaciškai priimtina rūgštimi.

12. (I) formulės junginių pagal 1 punktą sintezės būdas, pradedant nuo junginio, kurio formulė (II):
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kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra nukreipiamas hidrinimo reakcijai, siekiant gauti junginį, kurio formulė (III):

[image: image3.emf]
kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra redukuojamas siekiant gauti junginį, kurio formulė (IV):
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kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra veikiamas:

arba, kai pageidaujama gauti (I) formulės junginius, kur m reiškia nulį, su akriloilo chloridu, siekiant gauti junginį, kurio formulė (V):
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kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra nukreipiamas kopuliavimosi reakcijai su junginiu, kurio formulė (VI):
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kurioje n, p, R1, R2, R3, R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

siekiant gauti (Ia) formulės junginius, tam tikrą (I) formulės junginių tipą, kur m reiškia nulį:
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kurioje n, p, R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

arba, kai pageidaujama gauti (I) formulės junginius, kur (X)m reiškia O arba NH, su difosgenu, siekiant gauti junginį, kurio formulė (VII):
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kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra veikiamas junginiu, kurio formulė (VIII):
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kurioje n, p, R1, R2, R3, R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte ir X‘ reiškia O arba NH,

siekiant gauti (Ib) formulės junginius, tam tikrą (I) formulės junginių tipą, kur m reiškia 1 ir X reiškia O arba NH:
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kurioje n, p, R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte ir X‘ reiškia O arba NH,

arba, kai pageidaujama gauti (I) formulės junginius, kur (X)m reiškia CH2, su gama-butirol-aktonu, siekiant gauti junginį, kurio formulė (IX):
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kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra oksiduojamas, siekiant gauti junginį, kurio formulė (X):
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kurioje R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte,

kuris yra veikiamas (VI) formulės junginiu, siekiant gauti (Ic) formulės junginius, tam tikrą (I) formulės junginių tipą, kur m reiškia 1 ir X reiškia CH2:
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kurioje n, p, R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8 ir R9 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte.

13. Farmacinė kompozicija, kaip aktyvų ingredientą apimanti (I) formulės junginį pagal bet kurį iš 1-11 punktų derinyje su vienu arba keliais farmaciškai priimtinais, inertiniais, netoksiškais užpildais arba nešikliais.
14. Farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirta panaudoti patologijų, kurių priežastis yra padidintas širdies plakimo dažnis arba yra kaip sunkinanti aplinkybė, gydymui arba prevencijai.
15. Farmacinė kompozicija pagal 14 punktą, skirta išeminių kardiopatijų, sistolinio arba diastolinio širdies nepakankamumo arba jo lėtinių arba ūmių formų, ventrikulinio arba supaventrikulinio ritmo sutrikimų arba patologijų, sudarančių kraujagyslių rizikos faktorių, gydymui arba prevencijai.
16. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, skirta stabilios anginos, nestabilios anginos, gresiančių sindromų, miokardo infarkto arba poinfarktinės būsenos gydymui arba prevencijai.
17. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, skirta arterinės hipertenzijos, diabeto arba hipercholesteremijos gydymui arba prevencijai.

18. Farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirta skausmo, šlapimo pūslės padidėjusio aktyvumo arba akių išsausėjimo pojūčių gydymui arba profilaktiniam gydymui.









