1. Junginys, kurio bendroji formulė (I):

[image: image1.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska arba jo solvatas, jo tautomeras, arba stereoizomeras, arba jo stereoizomerų mišinys bet kokiomis proporcijomis, toks kaip enantiomerų mišinys, ypač raceminis mišinys,
kur:

- Y1 ir Y4 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia CH grupę arba azoto atomą,

- Y2 reiškia C-X-Ar grupę, ir Y3 reiškia azoto atomą arba C-W grupę, arba Y2 reiškia azoto atomą arba CH grupę, ir Y3 reiškia C-X-Ar grupę,

su sąlyga, kad:

▪ bent viena ir daugiausiai dvi Y1, Y2, Y3 ir Y4 grupės reiškia azoto atomą, ir
 ▪ Y2 ir Y4 negali reikšti azoto atomo tuo pačiu metu,

- Ar reiškia arilo arba heteroarilo grupę, pasirinktinai pakeistą viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno atomo, (C1-C6)alkilo, (C1-C6)halogenalkilo, (C1-C6)halogenalkoksi, (C1-C6)halogentioalkoksi, CN, NO2, OR11, SR12, NR13R14, CO2R15, CONR16R17, SO2R18, SO2NR19R20, COR21, NR22COR23, NR24SO2R25 ir R26NR27R28 ir (arba) pasirinktinai sulietų su heterociklu,

- X reiškia dvivalentę grupę, parinktą iš O, S, S(O), S(O)2, NR4, S(NR4), S(O)(NR4), S(O)2(NR4), NR4S, NR4S(O), NR4S(O)2, CH2, CH2S, CH2S(O), CH2S(O)2, SCH2, S(O)CH2, S(O)2CH2, CH2CH2, CH=CH, C≡C, CH2O, OCH2, NR4CH2 ir CH2NR4,

- W reiškia R5, SR5, OR5 arba NR5R6 grupę,

- U reiškia CH2 arba NH grupę,

- V reiškia C(O),

- n reiškia 0,

- R1 reiškia vandenilio atomą arba NR7R8 grupę,

- R2 reiškia vieną iš šių grupių: NH2, NH(CH2)3NMe2, NMe(CH2)3NMe2, NO2,
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arba
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- R3 reiškia H,

- R4, R11 iki R25 ir R27 iki R28 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia vandenilio atomą arba (C1-C6)alkilo grupę,

- R5 ir R6 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia vandenilio atomą arba (C1-C6)alkilą, pasirinktinai pakeistą arilą arba pasirinktinai pakeistą benzilo grupę,

- R7 ir R8 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia vandenilio atomą arba pasirinktinai pakeistą (C1-C6)alkilą arba (C3-C12)cikloalkilo grupę arba pasirinktinai pakeistą heterociklą, ir
- R26 reiškia (C1-C6)alkilo grupę.

2. Junginys pagal 1 punktą, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad:

- Y1 ir (arba) Y4 = N,

- Y2=CH arba C-X-Ar, ir
- Y3=C-W arba C-X-Ar.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad X reiškia dvivalentę grupę, parinktą iš S, S(O), S(O)2, NR4, CH2, CH2S, CH2S(O), CH2S(O)2, CH2O, CH2NR4, NHS(O)2, SCH2, S(O)CH2, S(O)2CH2, S(O)2NH, OCH2, NR4CH2, CH2CH2, CH=CH ir C≡C; ypač iš S, S(O), S(O)2, NR4, CH2, SCH2, S(O)CH2, S(O)2CH2, S(O)2NH, CH2CH2, C≡C, OCH2 ir NR4CH2, kur pirmasis šių grupių atomas yra prijungtas prie C atomo grandinėje C-X-Ar.

4. Junginys pagal 3 punktą, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad X reiškia dvivalentę grupę, parinktą iš S, S(O)2, CH2, SCH2, S(O)2CH2, S(O)2NH, CH2CH2 ir C≡C, kur pirmasis šių grupių atomas yra prijungtas prie C atomo grandinėje C-X-Ar.

5. Junginys pagal bet kurį iš - 4 punktų, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad Ar reiškia arilo grupę, tokią kaip fenilo, pasirinktinai pakeistą viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno atomo, (C1-C6)alkilo, (C1-C6)halogenalkilo, (C1-C6)halogenalkoksi, (C1-C6)halogentioalkoksi, CN, NO2, OR11, SR12, NR13R14, CO2R15, CONR16R17, SO2R18, SO2NR19R20, COR21, NR22COR23 ir NR24SO2R25; arba piridino grupę.

6. Junginys pagal 5 punktą, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad Ar reiškia grupę, parinktą iš šių grupių:
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7. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-6 punktų, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad W reiškia R5, SR5, OR5 arba NR5R6 grupę, su R5 ir R6, nepriklausomai viena nuo kitos, reiškiančiomis vandenilio atomą arba (C1-C6)alkilo grupę.

8. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-7 punktų, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad R7 reiškia vandenilio atomą, ir R8 reiškia pasirinktinai pakeistą (C3-C12)cikloalkilo grupę arba pasirinktinai pakeistą heterociklą.

9. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-8 punktų, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad R1 reiškia vieną iš šių grupių: H,
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10. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-9 punktų, b e s i s k i r i a n t i s tuo, kad jis yra parinktas iš šių junginių:
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11. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, skirtas naudoti kaip vaistas.

12. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, skirtas naudoti kaip vaistas vėžio, uždegimo ir neurodegeneracinių ligų, tokių kaip Alzheimerio liga, ir ypatingai vėžio gydymui.

13. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, skirtas naudoti kaip kinazių, tokių kaip ALK, Abl ir (arba) c-Src, inhibitorius.

14. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, skirtas naudoti kaip vaistas ligos, susijusios su kinazės, tokios kaip ALK, Abl ir (arba) c-Src, gydymui.
15. Farmacinė kompozicija, apimanti mažiausiai vieną junginį, kurio formulė (I), pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, ir mažiausiai vieną farmaciniu požiūriu priimtiną pagalbinę medžiagą.

16. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, dar apimanti mažiausiai vieną kitokį aktyvų ingredientą, pavyzdžiui, priešvėžinį agentą.

17. Farmacinė kompozicija, apimanti:

(i) mažiausiai vieną junginį, kurio formulė (I), pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, ir
(ii) mažiausiai vieną kitokį aktyvų ingredientą, tokį kaip priešvėžinis agentas,

kaip sudėtinį vaistinį produktą, skirtą naudoti tuo pačiu metu, atskirai arba nuosekliai.

18. Junginio, kurio formulė (I), gavimo būdas pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, apimantis šiuos nuoseklius etapus:

(a1) reakcija junginio, kurio formulė (A)
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kur Y1, Y2, Y3 ir Y4 yra pagal 1 punktą, ir R29 reiškia vandenilio atomą arba N - apsauginę grupę, su junginiu, kurio formulė (B):
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kur R1, R2, U, V ir n yra pagal 1 punktą, ir R30=OH arba pasišalinanti grupė, tokia kaip Cl, kad gautų junginį, kurio formulė (C):
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kur Y1, Y2, Y3, Y4, R1, R2, U, V ir n yra pagal 1 punktą, ir R29 yra kaip nurodyta aukščiau,

(b1) pasirinktinai pašalina apsaugines grupes nuo azoto atomo, prie kurio prijungta R29 grupė, reiškianti N - apsauginę grupę, kad gautų junginį, kurio formulė (I),

(c1) pasirinktinai formuoja junginio, kurio formulė (I), gauto ankstesniame etape, druską tam, kad gautų farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską.

