1. Junginys, kurio formulė VA-1:

[image: image1.emf]
arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska,

kur kiekvienas iš WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio, CN, CF3, halogeno, C1-C6 linijinio arba šakoto alkilo, 3-12-narės cikloalifatinės grupės, fenilo, C5-C10 heteroarilo arba C3-C7 heterociklinės grupės, kur minėtas heteroarilas arba heterociklinė grupė turi iki 3 heteroatomų, parinktų iš O, S arba N, kur minėtas WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai ir pasirinktinai pakeistas iki trijų pakaitais, nepriklausomai parinktais iš -OR’, -CF3, -OCF3, SR’, S(O)R’, SO2R’, -SCF3, halogeno, CN, -COOR’, -COR’, -O(CH2)2N(R’)(R’), -O(CH2)N(R’)(R’), -CON(R’)(R’), -(CH2)OR’,-(CH2)OR’, CH2CN, pasirinktinai pakeisto fenilo arba fenoksi, -N(R’)(R’), -NR’C(O)OR’, -NR’C(O)R’, -(CH2)2N(R’)(R’), arba -(CH2)N(R’)(R’); ir
WRW5 yra parinktas iš vandenilio, -OH, NH2, CN, CHF2, NHR’ , N(R’)2, -NHC(O)R’, -NHC(O)OR’, NHSO2R’, -OR’, CH2OH, CH2N(R’)2, C(O)OR’, SO2NHR’, SO2N(R’)2, CH2O(C1-C6 alkil), -CH2C(O)(C1-C6) alkil) arba CH2NHC(O)OR’; ir
X yra ryšys:

RX yra vandenilis;

R’ yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio arba pasirinktinai pakeistos grupės, parinktos iš C1-C8 alifatinės grupės, 3-8-nario prisotinto, dalinai neprisotinto arba pilnai neprisotinto monociklinio žiedo, turinčio 0 - 3 heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš azoto, deguonies arba sieros, arba 8-12-narės prisotintos, dalinai neprisotintos arba pilnai neprisotintos biciklinio žiedo sistemos, turinčios 0 - 5 heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš azoto, deguonies arba sieros; arba du R’ kartu su atomu(-ais), prie kurio jie yra prijungti, sudaro pasirinktinai pakeistą 3-12-narį prisotintą, dalinai neprisotintą arba pilnai neprisotintą monociklinį arba biciklinį žiedą, turintį 0 - 4 heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš azoto, deguonies arba sieros;

numatant, kad:

i)
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formulėje VA-1 nėra fenilas, 2-metilfenilas, 2,4-dichlorfenilas, 2-bromfenilas, 4-bromfenilas, 2,4-dimetilfenilas, 2-etilfenilas, 3-karboksirūgšties fenilas, 2-fluorfenilas, 3-etoksifenilas, 4-chlorfenilas arba 3-metoksifenilas; ir
ii)
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formulėje VA-1 nėra fenilas, pakeistas -OCH2CH2Ph, -OCH2CH2(2-trifluormetil-fenilas), -OCH2CH2-(6,7-dimetoksi-1,2,3,4-tetrahidroizochinolin-2-il), arba pakeistas 1H-pirazol-3-ilas.

2. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

kiekvienas iš WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio, CN, CF3, halogeno, C1-C6 linijinio arba šakoto alkilo, 3-12-narės cikloalifatinės grupės arba fenilo, kur minėtas WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai ir pasirinktinai pakeistas iki trijų pakaitais, nepriklausomai parinktais iš -OR’, -CF3, -OCF3, -SCF3, halogeno, -COOR’, -COR’, -O(CH2)2N(R’)(R’), -O(CH2)N(R’)(R’), -CON(R’)(R’), -(CH2)2OR’, -(CH2)OR’, pasirinktinai pakeisto fenilo, -N(R’)(R’), -NR’C(O)OR’, -NR’C(O)R’, -(CH2)2N(R’)(R’), arba -(CH2)N(R’)(R’); ir
WRW5 yra parinktas iš vandenilio, -OH, NH2, CN, NHR’, N(R’)2, -NHC(O)R’, -NHC(O)OR’, NHSO2R’, -OR’, CH2OH, C(O)OR’, SO2NHR’ arba CH2NHC(O)OR’.

3. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

WRW2 yra fenilo žiedas, pasirinktinai pakeistas iki trijų pakaitais, parinktais iš -OR’, -CF3, -OCF3, SR’, S(O)R’, SO2R’, -SCF3, halogeno, CN, -COOR’, -COR’, -O(CH2)2N(R’) (R’), -O(CH2)N(R’)(R’), -CON(R’)(R’), -(CH2)2OR’, -(CH2)OR’, CH2CN, pasirinktinai pakeisto fenilo arba fenoksi grupės, -N(R’)(R’), -NR’C(O)OR’, -NR’C(O)R’, -(CH2)2N(R’) (R’), arba -(CH2)N(R’) (R’);

WRW4 yra C1-C6 linijinis arba šakotas alkilas; ir
WRW5 yra OH.

4. Junginys pagal 2 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur kiekvienas WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai parinktas iš CF3, halogeno, CN arba C1-C6 linijinio arba šakoto alkilo.

5. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur kiekvienas WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai parinktas iš pasirinktinai pakeisto n-propilo, izopropilo, n-butilo, antr-butilo, t-butilo, 1,1-dimetil-2-hidroksietilo, 1,1-dimetil-2-(etoksikarbonil)-etilo, 1,1-dimetil-3-(t-butoksikarbonil-amino) propilo arba n-pentilo.

6. Junginys pagal 4 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur kiekvienas WRW2 ir WRW4 yra C1-C6 linijinis arba šakotas alkilas.

7. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur WRW5 yra parinktas iš vandenilio, CHF2, NH2, CN, NHR’, N(R’)2, CH2N(R’)2, -NHC(O)R’, -NHC(O)OR’, -OR’, C(O)OR’ arba SO2NHR’.

8. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur WRW5 yra parinktas iš vandenilio, NH2, CN, CHF2, NH(C1-C6 alkil), N(C1-C6 alkil)2, -NHC(O) (C1-C6 alkil), -CH2NHC(O)O(C1-C6 alkil), - NHC(O)O(C1-C6 alkil), -OH, -O(C1-C6 alkil), C(O)O(C1-C6 alkil), CH2OC1-C6 alkil) arba SO2NH2.

9. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur WRW5 yra parinktas iš -OH, OMe, NH2, -NHMe, -N(Me)2, -CH2NH2, CH2OH, NHC(O)OMe, NHC(O)OEt, CN, CHF2, -CH2NHC(O)O(t-butil), -O-(etoksietil), -O-(hidroksietil), -C(O)OMe arba -SO2NH2.

10. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur minėtas junginys turi vieną arba daugiau šių požymių:

a. WRW2 yra vandenilis;

b. WRW4 yra C1-C6 linijinis arba šakotas alkilas arba monociklinė arba biciklinė alifatinė grupė; ir
c. WRW5 yra parinktas iš vandenilio, CN, CHF2, NH2, NH(C1-C6 alkil), N(C1-C6 alkil)2, -NHC(O) (C1-C6 alkil), -NHC(O)O(C1-C6 alkil), -CH2C(O)O(C1-C6 alkil), -OH, - O(C1-C6 alkil), C(O)O(C1-C6 alkil) arba SO2NH2.

11. Junginys pagal 1 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur minėtas junginys turi vieną arba daugiau šių požymių:

a. WRW2 yra halogenas, C1-C6 alkilas, CF3, CN arba fenilas, pasirinktinai pakeistas iki 3 pakaitų, parinktų iš -O(C1-C4 alkil) arba halogeno;

b. WRW4 yra CF3, halogenas, C1-C6 alkilas arba C6-C10 cikloalifatinė grupė; ir
c. WRW5 yra OH, NH2, NH(C1-C6 alkil) arba N(C1-C6) alkil).

12. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra parinktas iš:

	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	2
	N-(3-metoksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	4
	N-(2-morfolinfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	5
	N-[4-(2-hidroksi-1,1-dimetil-etil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	6
	N-[3-(hidroksimetil)-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	8
	N-(3-amino-4-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	9
	4-okso-N-(3-sulfamoilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	11
	4-okso-N-[2-[2-(trifluormetil)fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	12
	N-[2-(4-dimetilaminofenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	13
	N-(3-ciano-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	14
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-tret-butil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	16
	4-okso-N-(2-propilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	23
	N-[2-(2-etoksifenil)-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	24
	4-okso-N-(3-pirolidin-1-ilsulfonilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	25
	N-[2-(3-acetilaminofenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	26
	4-okso-N-[2-(1-piperidil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	28
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties 2-metoksietilo esteris

	30
	[2-izopropil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	31
	4-okso-N-(p-tolil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	36
	N-(2-izopropilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	38
	N-[2-(1H-indol-2-il)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	40
	N-[2-(2-hidroksietil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	41
	N-(5-amino-2-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	43
	N-[2-(3-etoksifenil)-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	47
	N-[4-izopropil-2-(trifluormetil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	49
	N-[2-(2,6-dimetoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	60
	[4-izopropil-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties tret-butilo esteris

	62
	4-okso-N-[3-(trifluormetoksi)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	63
	N-[2-(2,4-difluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	68
	3-[2-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]benzenkarboksirūgšties metilo esteris

	69
	N-(3-amino-4-izopropil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	70
	4-okso-N-[2-(4-piridil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	71
	3-[2-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]benzenkarboksirūgšties izopropilo esteris

	76
	N-[2-(3,4-difluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	81
	4-okso-N-(3-propionilaminofenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	83
	N-[2-(3-cianofenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	85
	N-[2-(3,4-dichlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	86
	N-[4-[2-(aminometil)fenil]fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	87
	4-okso-N-(3-fenoksifenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	88
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties tret-butilo esteris

	90
	4-okso-N-(2-tret-butilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	93
	N-[2-(5-ciano-2-tienil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	94
	N-(5-amino-2-metil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	95
	N-(2-cianofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung.
Nr.
	Pavadinimas

	97
	N-[2-(2,4-dimetoksipirimidin-5-il)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	98
	N-(5-dimetilamino-2-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	99
	4-okso-N-(4-pentilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	101
	N-(5-amino-2-izopropil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	102
	N-[2-[3-(4-chlorfenil)-1,2,4-oksadiazol-5-il]fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	110
	N-[4-(cianometil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	111
	4-okso-N-[2-(trifluormetil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	114
	[4-(2-etoksifenil)-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties tret-butilo esteris

	115
	N-[2-(2-furil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	117
	N-(3-dimetilamino-4-izopropil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	118
	N-[2-(1H-indol-5-il)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	119
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	123
	N-[2-(3-furil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	126
	N-[3-hidroksi-4-[2-(2-metoksietoksi)-1,1-dimetil-etil]-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	127
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-tret-butil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	129
	[2-etil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	134
	N-[2-(4-metilsulfinilfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	135
	N-(2-benzo[1,3]dioksol-5-ilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	138
	N-[2-(3,5-difluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	139
	N-[2-(2,4-dichlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	140
	N-(4-cikloheksilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	141
	[2-metil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	142
	4-okso-N-(2-sec-butilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung.
Nr.
	Pavadinimas

	143
	N-(2-fluor-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	144
	N-(3-hidroksifenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	149
	N-(3-acetilamino-4-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	150
	4-okso-N-[4-[2,2,2-trifluor-1-hidroksi-1-(trifluormetil)etil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	156
	4-okso-N-[2-[2-(trifluormetoksi)fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	157
	N-(2-etil-5-metilamino-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	160
	N-(3-amino-4-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	161
	N-[3-(2-etoksietoksi)-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	163
	N-[5-(aminometil)-2-(2-etoksifenil)-fenil]4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	166
	4-[2-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]benzenkarboksirūgšties metilo esteris

	167
	N-(3-amino-4-metil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	171
	N-[2-(2,3-dichlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	172
	N-(2-(benzo[b]tiofen-2-il)fenil)-1,4-dihidro-4-oksochinolin-3-karboksamidas

	174
	N-[2-(5-acetil-2-tienil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	182
	N-[2-(4-fluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	185
	N-(3-morfolinsulfonilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	190
	N-[2-(3-chlor-4-fluor-fenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	194
	N-(4-cianofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	196
	N-[5-(3,3-dimetilbutanoilamino)-2-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	198
	N-(4-fluorfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	202
	N-[2-(5-chlor-2-metoksi-fenil)fenil]4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	209
	N-[4-(hidroksimetil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	213
	N-[2-(2,5-dichlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	214
	N-(3-metilsulfonilaminofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung.
Nr.
	Pavadinimas

	221
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-propil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	223
	N-[2-(4-metilsulfanilfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	224
	4-okso-N-[4-[2-[(2,2,2-trifluoracetil)aminometil]fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	225
	[2-izopropil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	226
	4-okso-N-(4-propilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	227
	N-[2-(3H-benzoimidazol-2-il)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	228
	N-[2-(hidroksi-fenil-metil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	231
	3-[4-hidroksi-2-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-5-tret-butil-fenil]benzenkarboksirūgšties metilo esteris

	232
	N-(5-acetilamino-2-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	236
	4-okso-N-[4-(trifluormetil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	239
	[4-izopropil-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	242
	N-(5-amino-2,4-dichlor-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	243
	N-(5-acetilamino-2-izopropil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	247
	4-okso-N-[2-(2-fenoksifenil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	248
	N-(3-acetilamino-4-metil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	249
	[4-etil-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	251
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties izobutilo esteris

	253
	4-okso-N-[2-[3-(trifluormetoksi)fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	260
	N-(5-amino-2-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	263
	N-(4-bromo-2-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	265
	N-(2-benzilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	266
	N-[5-hidroksi-4-tret-butil-2-(trifluormetil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	268
	4-okso-N-(3-sulfamoil-4-tret-butil-fenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	269
	[4-izopropil-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	271
	N-(3-amino-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	277
	N-[2-(3-fluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	278
	4-okso-N-[2-[3-(trifluormetil)fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	279
	N-[2-(2-metilsulfanilfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	282
	N-(5-amino-2-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	283
	N-[2-(3-metoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	285
	N-[2-(2,3-difluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	289
	N-(2-fluor-4-metil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	291
	N-(2-chlor-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	293
	4-okso-N-[2-(1H-pirol-1-il)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	295
	4-okso-N-(2-pirolidin-1-ilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	298
	[2-etil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	302
	N-[2-[4-(hidroksimetil)fenil]fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	304
	[4-(2-etoksifenil)-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenilmetil]aminoskruzdžių rūgšties tretbutilo esteris

	305
	N-[2-(4-metoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	306
	N-[2-(3-etoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	307
	N-[2-(3-chlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	308
	N-[2-(cianometil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	310
	4-okso-N-(4-sec-butilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	312
	N-[2-(2,4-dimetoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	313
	N-[2-(2-fluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	316
	N-(5-acetilamino-2-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	321
	N-[2-(4-benzoilpiperazin-1-il)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	323
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	324
	N-(4-butilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	326
	N-[2-(4-metilsulfonilfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	330
	N-(2-chlorfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	333
	N-[2-[4-(cianometil)fenil]fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	336
	N-(2-butilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	340
	N-(3-metilsulfonilamino-4-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	341
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties neopentilo esteris

	344
	N-[2-(2-etoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	348
	N-[2-(4-etoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	353
	[3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-4-tret-butil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties tret-butilo esteris

	354
	N-[2-[(cikloheksil-metil-amino)metil]fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	355
	N-[2-(2-metoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	356
	N-(5-metilamino-2-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	361
	N-[2-(2,5-dimetoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	362
	N-(2-chlor-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	363
	N-[2-(2-fluor-3-metoksi-fenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	366
	4-okso-N-[2-[4-(trifluormetil)fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	367
	N-[2-(3,5-dichlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	382
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-propil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	384
	N-[2-(2,5-difluorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	388
	4-okso-N-[2-[4-(trifluormetoksi)fenil]fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	390
	N-[3-(aminometil)4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	393
	N-[5-amino-2-(2-etoksifenil)-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	396
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties tetrahidrofuran-3-ilmetilo esteris

	397
	4-okso-N-(4-fenilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	399
	N-(2-izopropil-5-metilamino-fenil)4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	409
	N-(5-dimetilamino-2-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	410
	4-okso-N-[2-(4-fenoksifenil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	416
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties propilo esteris

	417
	N-(2-(benzo[b]tiofen-3-il)fenil)-1,4-dihidro-4-oksochinolin-3-karboksamidas

	418
	N-(3-dimetilaminofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	419
	N-(3-acetilaminofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	420
	2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propiono rūgšties etilo esteris

	421
	N-[5-metoksi-4-tret-butil-2-(trifluormetil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	424
	N-[2-(4-chlorfenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	425
	N-(4-izopropilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	426
	N-(4-chlor-5-hidroksi-2-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	428
	N-(3-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	431
	N-(3-aminofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	436
	N-[2-(3,4-dimetoksifenil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	438
	N-[5-(difluormetil)-2,4-ditret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	442
	4-okso-N-[3-(1-piperidilsulfonil)fenil]-1H-chinolin-3-karboksamidas

	444
	5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilaminol-2-tret-butil-benzenkarboksirūgšties metilo esteris

	447
	N-(3-cianofenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	448
	4-okso-N-(4-tret-butilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas


	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	450
	N-[4-(1-hidroksietil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	451
	N-(4-ciano-2-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	453
	N-(3-amino-4-chlor-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	457
	N-(4-morfolinfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	458
	N-[3-(2-hidroksietoksi)-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	460
	[2-metil-2-[4-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]-propil]aminoskruzdžių rūgšties butilo esteris

	461
	4-okso-N-(2-fenilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	462
	N-(3-dimetilamino-4-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	463
	N-(4-etilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	465
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-tret-butil-fenilmetil]aminoskruzdžių rūgšties tret-butilo esteris

	471
	[3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-4-propil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	472
	[4-etil-3-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	476
	N-(2-ciano-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil)4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	484
	N-(3-metilamino-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	485
	N-(3-dimetilamino-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


arba bet kurio aukščiau minėto junginio farmaciniu požiūriu priimtina druska.

13. Junginys pagal 10 punktą, kur junginys yra parinktas iš:
	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	2
	N-(3-metoksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	8
	N-(3-amino-4-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	13
	N-(3-ciano-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	14
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-tret-butil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	30
	[2-izopropil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	31
	4-okso-N-(p-tolil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	69
	N-(3-amino-4-izopropil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	117
	N-(3-dimetilamino-4-izopropil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	127
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-tret-butil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	129
	[2-etil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	140
	N-(4-cikloheksilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	141
	[2-metil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	149
	N-(3-acetilamino-4-etil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	160
	N-(3-amino-4-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	167
	N-(3-amino-4-metil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	221
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-propil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties metilo esteris

	225
	[2-izopropil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	226
	4-okso-N-(4-propilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	248
	N-(3-acetilamino-4-metil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	271
	N-(3-amino-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	298
	[2-etil-5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	310
	4-okso-N-(4-sec-butilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	324
	N-(4-butilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	382
	[5-[(4-okso-1H-chinolinil-3-il)karbonilamino]-2-propil-fenil]aminoskruzdžių rūgšties etilo esteris

	425
	N-(4-izopropilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	428
	N-(3-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	448
	4-okso-N-(4-tret-butilfenil)-1H-chinolin-3-karboksamidas

	462
	N-(3-dimetilamino-4-propil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	463
	N-(4-etilfenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	484
	N-(3-metilamino-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


arba bet kurio aukščiau minėto junginio farmaciniu požiūriu priimtina druska.

14. Junginys pagal 11 punktą, kur junginys yra parinktas iš:

	Jung. Nr.
	Pavadinimas

	23
	N-[2-(2-etoksifenil)-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	43
	N-[2-(3-etoksifenil)-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	143
	N-(2-fluor-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	266
	N-[5-hidroksi-4-tret-butil-2-(trifluormetil)fenil]-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	291
	N-(2-chlor-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	426
	N-(4-chlor-5-hidroksi-2-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas

	476
	N-(2-ciano-5-hidroksi-4-tret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas


arba bet kurio aukščiau minėto junginio farmaciniu požiūriu priimtina druska.

15. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1 - 14 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį arba adjuvantą.

16. Kompozicija pagal 15 punktą, kur minėta kompozicija apima papildomą agentą, parinktą iš mukolitinio agento, bronchodilatoriaus, antibiotiko, priešinfekcinio agento, priešuždegiminio agento, CFTR moduliatoriaus arba mitybos agento.

17. Junginys, kurio formulė VA-1:
[image: image4.emf]
arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska,

kur kiekvienas WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio, CN, CF3, halogeno, C1-C6 linijinio arba šakoto alkilo, 3-12-narės cikloalifatinės grupės, fenilo, C5-C10 heteroarilo arba C3-C7 heterociklinės grupės, kur minėtas heteroarilas arba heterociklinė grupė turi iki 3 heteroatomų, parinktų iš O, S arba N, kur minėtas WRW2 ir WRW4 yra nepriklausomai ir pasirinktinai pakeisti iki trijų pakaitais, parinktais iš -OR’, -CF3, -OCF3, SR’, S(O)R’, SO2R’, -SCF3, halogeno, CN, -COOR’, -COR’,-O(CH2)2N(R’)(R’), -O(CH2)N(R’)(R’), -CON(R’)(R’), -(CH2)2OR’,-(CH2)OR’, CH2CN, pasirinktinai pakeisto fenilo arba fenoksi grupės, -N(R’)(R’), -NR’C(O)OR’, -NR’C(O)R’, -(CH2)2N(R’)(R’), arba-(CH2)N(R’)(R’); ir
WRW5 yra parinktas iš vandenilio, -OH, NH2, CN, CHF2, NHR’, N(R’)2, -NHC(O)R’, -NHC(O)OR’, NHSO2R’, -OR’, CH2OH, CH2N(R’)2, C(O)OR’, SO2NHR’, SO2N(R’)2, CH2O(C1-C6 alkil), -CH2C(O)O(C1-C6 alkil), arba CH2NHC(O)OR’; ir
X yra ryšys:

RX yra vandenilis;

R’ yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio arba pasirinktinai pakeistos grupės, parinktos iš C1-C8 alifatinės grupės, 3-8-nario prisotinto, dalinai neprisotinto arba pilnai neprisotinto monociklinio žiedo, turinčio 0 - 3 heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš azoto, deguonies arba sieros, arba 8-12-narės prisotinto, dalinai neprisotinto arba pilnai neprisotinto žiedo sistemos, turinčios 0 - 5 heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš azoto, deguonies arba sieros; arba du R’ kartu su atomu(-ais), prie kurio jie yra prijungti, sudaro pasirinktinai pakeistą 3-12-narį prisotintą, dalinai neprisotintą arba pilnai neprisotintą monociklinį arba biciklinį žiedą, turintį 0 - 4 heteroatomus, nepriklausomai parinktus iš azoto, deguonies arba sieros;

arba kompozicija pagal bet kurį iš 15 - 16 punktų, skirta panaudoti gydymui arba palengvinimui ligos paciente, kur minėta liga yra parinkta iš cistinės fibrozės, paveldimos emfizemos, paveldimos hemochromatozės, kraujo krešėjimo-fibrinolizės nepakankamumo, tokio kaip C baltymo trūkumo, 1 tipo paveldimos angioedemos, lipidų apdorojimo nepakankamumo, tokio, kaip šeiminės hipercholesterolemijos, 1 tipo chilomikronemijos, abetalipoproteinemijos, lizosomų kaupimosi ligos, tokios kaip I ląstelių ligos/pseudo-Hurler'io, mukopolisacharidozės, Sandhof/Tay-Sachs'o, Crigler-Najjar'o tipo II, poliendokrinopatijos/hiperinsulinemijos, Diabetes mellitus, Larono nykštukizmo, mieloperoksidazės nepakankamumo, pirminio hipoparatiroidizmo, melanomos, 1 tipo glikanozės CDG, įgimtos hipertireozės, nebaigtinės osteogenezės, paveldimos hipofibrinogenemijos, ACT nepakankamumo, necukrinio diabeto (DI), neurohipofizinio DI, nefrogeninio DI, Charcot-Marie Toot sindromo, Pelizaeus-Merzbacher ligos, neurodegeneracinės ligos, tokios kaip Alzheimerio liga, Parkinsono liga, amiotrofinė lateralinė sklerozė, progresuojantis supranuklearinis paralyžius, Picko liga, skirtingų poliglutamino neurologinių sutrikimų, tokių kaip Huntingtono liga, I tipo stuburo smegenų ataksija, bulbo-spinalinė raumenų atrofija, dentatorubralinė palidoluizinė atrofija ir miotoninė distrofija, o taip pat spongiformos encefalopatijų, tokių kaip paveldima Kreutzfeldo-Jakobo liga (dėl baltymų prionų apykaitos sutrikimo), Fabri liga, Gerstmann-Sträussler-Scheinker sindromas, LOPL, sausų akių ligos arba Sjorgeno ligos.
18. Junginys arba kompozicija, skirti panaudoti pagal 17 punktą, kur liga yra cistinė fibrozė, paveldima emfizema, LOPL arba sausų akių liga.

19. Junginys arba kompozicija, skirti panaudoti pagal 18 punktą, kur liga yra cistinė fibrozė.
20. N-(5-hidroksi-2,4-ditret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti gydymui arba ligos palengvinimui paciente, kur minėta liga yra parinkta iš paveldimos emfizemos, paveldimos hemochromatozės, kraujo krešėjimo-fibrinolizės pažeidimų, tokių kaip baltymo C nepakankamumas, 1 tipo paveldimos angioedemos, lipidų apykaitos sutrikimų, tokių kaip šeiminė hipercholesterolemija, 1 tipo chilomikronemijos, abetalipoproteinemijos, lizosomų kaupimosi ligų, tokių kaip I ląstelių liga/pseudo-Hurler'io, mukopolisacharidozės, Sandhof/Tay-Sachs'o, Crigler-Najjar'o tipo II, poliendokrinopatijos/hiperinsulinemijos, Diabetes mellitus, Larono nykštukizmo, mieloperoksidazės nepakankamumo, pirminio hipoparatiroidizmo, melanomos, 1 tipo glikanozės CDG, įgimtos hipertireozės, nebaigtinės osteogenezės, paveldimos hipofibrinogenemijos, ACT nepakankamumo, necukrinio diabeto (DI), neurohipofizinio DI, nefrogeninio DI, Charcot-Marie Toot sindromo, Pelizaeus-Merzbacher ligos, neurodegeneracinės ligos, tokios kaip Alzheimerio liga, Parkinsono liga, amiotrofinė lateralinė sklerozė, progresuojantis supranuklearinis paralyžius, Picko liga, skirtingų poliglutamino neurologinių sutrikimų, tokių kaip Huntingtono liga, I tipo stuburo smegenų ataksija, bulbo-spinalinė raumenų atrofija, dentatorubralinė palidoluizinė atrofija ir miotoninė distrofija, o taip pat spongiformos encefalopatijų, tokių kaip paveldima Kreutzfeldo-Jakobo liga (dėl baltymų prionų apykaitos sutrikimo), Fabri liga, Gerstmann-Sträussler-Scheinker sindromas, LOPL, sausų akių ligos arba Sjorgeno ligos.

21. N-(5-hidroksi-2,4-ditret-butil-fenil)-4-okso-1H-chinolin-3-karboksamidas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti pagal 20 punktą, kur liga yra paveldima emfizema, LOPL arba sausų akių liga.
