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1. Junginys, vaizduojamas šia struktūrine formule:
[image: image1.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur:

X yra N arba CRc;

R1 yra alkilas arba -NRaRb;

R2 yra H; halogenas; -CN; -NRC(O)R; -C(O)OR; -C(O)NRaRb; monociklinis heteroaromatinis radikalas, pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš alkilo, -CN, -NRC(O)R,-C(O)OR, -C(O)NRaRb ir halogeno; monociklinis ne-aromatinis heterociklas, pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš alkilo, halogeno, -CN ir =O; arba alkilas, pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno, hidroksi, alkoksi, -NRaRb, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkil), -NRC(O)N(R)2, -C(O)OR, tiolio, alkiltiolio, nitro, -CN, =O, -OC(O)H, -OC(O)(alkil), -OC(O)O(alkil), -OC(O)N(R)2 ir -C(O)NRaRb;

R3 yra alkilas, halogenalkilas, hidroksialkilas, alkoksialkilas, cikloalkilas, monociklinis ne-aromatinis heterociklas, monociklinis heteroaromatinis radikalas arba fenilas, kur fenilo, monociklinio ne-aromatinio heterociklo ir monociklinės heteroaromatinė grupės, vaizduojamos R3, yra pasirinktinai pakeistos viena arba daugiau grupių, parinktų iš alkilo, halogeno, halogenalkilo, alkoksi, halogenalkoksi, nitro ir -CN;

R4 yra halogenas, -CN, -OR, -SR, -N(R)2, -C(O)R, -C(O)OR, -OC(O)O(alkil), -C(O)O(halogenalkil), -OC(O)R, -C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkil), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -NRC(O)N(R)2, -NRSO2N(R)2, halogenalkilas, halogenalkoksi, cikloalkoksi, cikloalkilas, monociklinis ne-aromatinis heterociklas, monociklinis heteroaromatinis radikalas arba alkilas, kur monociklinis ne-aromatinis heterociklas, monociklinis heteroaromatinis radikalas ir alkilo grupė, vaizduojami R4 , yra pasirinktinai pakeisti viena arba daugiau grupių, parinktų iš -CN, -OR, -SR, -N(R)2, =O, -C(O)R, -C(O)OR, -C(O)O(halogenalkil), -OC(O)R, -OC(O)O(alkil), -C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkil), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -NRC(O)N(R)2 ir -NRSO2N(R)2;

kiekvienas R, nepriklausomai, yra H arba alkilas;

Ra ir Rb nepriklausomai, yra H, alkilas arba Ra ir Rb kartu su azotu, prie kurio jie yra prijungti, gali sudaryti monociklinį ne-aromatinį heterociklą; ir
Rc yra H, alkilas arba halogenas.

2. Junginys pagal 1 punktą, kur:

R3 yra alkilas, halogenalkilas, hidroksialkilas, alkoksialkilas, cikloalkilas arba fenilas, kur fenilas, vaizduojamas R3, yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš alkilo, halogeno, halogenalkilo, alkoksi, halogenalkoksi, nitro ir -CN;

R4 yra halogenas, -CN, -OR, -SR, -N(R)2, -C(O)R, -C(O)OR, -OC(O)O(alkil), -C(O)O(halogenalkil), -OC(O)R, -C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkil), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -NRC(O)N(R)2, -NRSO2N(R)2, halogenalkilas, halogenalkoksi, cikloalkoksi, cikloalkilas arba alkilas, kur alkilo grupė, vaizduojama R4, yra pasirinktinai pakeista viena arba daugiau grupių, parinktų iš -CN, -OR, -SR, -N(R)2, =O, -C(O)R, -C(O)OR, -C(O)O(halogenalkil), -OC(O)R, -OC(O)O(alkil), -C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkil), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -NRC(O)N(R)2 ir -NRSO2N(R)2.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur junginys yra vaizduojamas šia struktūrine formule:

[image: image2.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska. 

4. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur junginys yra vaizduojamas šia struktūrine formule:

[image: image3.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska. 

5. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur:

R1 yra metilas arba -NH2;

R2 yra H arba metilas, kur metilo grupė, vaizduojama R2 , yra pasirinktinai pakeista viena arba daugiau grupių, parinktų iš halogeno, hidroksi, alkoksi, -NRaRb, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkil),-NRC(O)N(R)2, -C(O)OR, tiolio, alkiltiolio, nitro, -CN, =O, -OC(O)H, -OC(O)(alkil), -OC(O)O(alkil), -C(O)NRaRb ir -OC(O)N(R)2;

R3 yra metilas, etilas, propilas, izopropilas, tret-butilas, antr.-butilas, izo-butilas, -CH2CF3, -CH(CH2F)2, -CH(CHF2)2, -CH(CF3)2, -CF(CH3)2, -CF3, ciklopropilas, ciklobutilas, ciklopentilas cikloheksilas, -C(OH)(CH3)2, -CH(OH)(CH3) arba fenilas, kur fenilo grupė, vaizduojama R3 , yra pasirinktinai pakeista viena arba daugiau grupių, parinktų iš alkilo, halogeno, halogenalkilo, alkoksi, halogenalkoksi, nitro ir -CN; ir Rc, kai jis yra, yra H.

6. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur:

R1 yra metilas;

R2 yra -CH2OH;

R3 yra izopropilas; ir
R4 yra halogenas, hidroksi, alkilas, cikloalkilas, cikloalkoksi, alkoksi, halogenalkoksi, halogenalkilas, -N(R)2, -C(O)OH, -C(O)O(alkil), -C(O)O(halogenalkil), -C(O)(alkil), -C(O)N(R)2, -NRC(O)R, -SO2N(R)2, -OC(O)N(R)2, -CN, hidroksialkilas arba dihidroksialkilas.

7. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur R4 yra metilas, etilas, hidroksi, CF3, izopropilas, ciklopropilas, CH2OH, -CH(OH)(CH2)(OH), -C(OH)(CH3)2, -CH(OH)(CH3), -CH(OH)(CH2)(CH3), -CH(OH)(CH2)2(CH3), -C(O)NH2, C(O)N(CH3)2, -C(O)OH, -C(O)NH(CH3), C(O)CH3, C(O)CH2CH3, C(O)O(CH2)(CH3), -C(O)O(tret-butil), -C(O)O(C)(CH3)2(CF3), -NHC(O)CH3, -OCHF2, -OCF3, -OCH2CH3, -OCH(CH3)2 arba -OCH3.

8. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur R4 yra metilas, CF3, ciklopropilas, -OCHF2 arba -OCH3.

9. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur R4 yra CF3.

10. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra vaizduojamas struktūrine formule, parinkta iš:
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arba farmaciniu požiūriu priimtina bet kurio iš jų druska. 

11. Junginys pagal 10 punktą, kur junginys yra vaizduojamas šia struktūrine formule:

[image: image8.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska. 

12. Farmacinė kompozicija, apimanti farmacinį nešiklį arba skiediklį ir junginį pagal bet kurį iš 1-11 punktą.

13. Junginys pagal bet kurį iš 1-11 punktą, skirtas naudoti subjekto, sergančio liga arba sutrikimu, kuris yra gydomas sureguliuojant LXR aktyvumą, gydymui.

14. Junginys, skirtas naudoti pagal 13 punktą, kur liga arba sutrikimas yra hiperlipidemija, hipercholesterolemija, hiperlipoproteinemija, hipertrigliceridemija, lipodistrofija, krepenų steatozė, ne-alkoholinis steatohepatitas (NASH), ne-alkoholinė suriebėjusių kepenų liga (NAFLD), hiperglikemija, atsparumas insulinui, cukrinis diabetas, dislipidemija, aterosklerozė, tulžies akmenligė, paprastoji aknė, dermatitas, psoriazė, kontaktinis dermatitas, atopinis dermatitas, ekzema, odos žaizdos, odos senėjimas, senėjimas nuo saulės šviesos, raukšlės, diabetas, Niemann-Pick‘o ligos tipas C, Parkinsono liga, Alzheimerio liga, uždegimas, ksantoma, nutukimas, metabolinis sindromas, sindromas X, insultas, periferinės okliuzijos liga, okliuzijos liga, atminties praradimas, diabetinės neuropatijos, proteinurija, glomerulopatijos, diabetinė nefropatija, hipertenzinė nefropatija, IGA nefropatija, židininė segmentinė glomerulosklerozė, hiperfosfatemija, hiperfosphatemijos širdies kraujagyslių komplikacijos, vėžys arba išsėtinė sklerozė.

15. Junginys, skirtas naudoti pagal 14 punktą, kur liga arba sutrikimas yra aterosklerozė, Alzheimerio liga, egzema, psoriazė arba dermatitas, toks, kaip atopinis dermatitas arba kontaktinis dermatitas.
