1. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciškai priimtina druska:
[image: image1.emf]
kur:

A yra -CR' arba N;

R' yra vandenilis, halogenas, alkilas, cikloalkilas arba heterociklilas;

Z1 ir Z2 yra C1-6 alkilas;

R1 yra S;

R2 yra O;

R3 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš alkilo, cikloalkilo, heterociklilo, arilo ir -S(O)mR6; kur alkilas yra pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, amino, cikloalkilo, heterociklilo, -OR6, -C(O)NR7R8, -S(O)mR6, -C(O)R6, -OC(O)R6, -NR7C(O)R8, -NR7C(O)OR8 ir -C(O)OR6; kur kiekvienas cikloalkilas, heterociklilas ir arilas yra pasirinktinai pakeisti viena ar daugiau grupių, parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, amino, alkilo, halogenalkilo, -OR6, -C(O)NR7R8, -S(O)mR6, -C(O)R6, -NR7C(O)OR8 ir -C(O)OR6;

R4 yra ciano grupė;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš alkilo, halogenalkilo, hidroksilo, halogeno, alkoksi ir halogenalkoksi;

R6 yra vandenilis, alkilas arba halogenalkilas;

R7 ir R8 kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, alkilo ir halogenalkilo;

heterociklilas reiškia 3 - 12 narių heterociklilą su 1 - 4 heteroatomais, parinktais iš grupės, susidedančios iš N, O ir S(O)m; ir

m yra 0, 1 arba 2.

2. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal 1 punktą, kuris yra junginys, kurio formulė (II), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska:
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kur R' yra vandenilis arba halogenas, Z1, Z2, R1 - R5 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte.

3. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciškai priimtina druska pagal 1 punktą, Z1 ir Z2 kiekvienas yra nepriklausomai metilas.

4. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal 1 punktą, kur R5 yra halogenalkilas.

5. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciškai priimtina druska pagal 1 punktą, kur R3 yra alkilas, kur alkilas yra pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, amino, cikloalkilo, heterociklilo, -OR6, -C(O)NR7R8, -S(O)mR6 ir -C(O)OR6;

R6, R7 ir R8 kiekvienas yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, alkilo ir halogenalkilo; ir m yra 2.

6. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal 1 punktą, kur R3 yra alkilas, kur alkilas yra pakeistas vienu arba daugiau hidroksilų.

7. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal 1 punktą, kur R3 yra heterociklilas, kur heterociklilas yra pasirinktinai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, amino, alkilo, -OR6, -C(O)NR7R8, -S(O)mR6, -C(O)R6 ir -C(O)OR6;

R6, R7 ir R8 kiekvienas yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio ir alkilo; ir

m yra 2.
8. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciškai priimtina druska pagal 1 punktą, kur junginys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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ir
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9. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (I), pagal 1 punktą arba jo tautomero, mezomero, racemato, enantiomero, diastereomero arba jų mišinio arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, apimantis etapą:

[image: image26.emf]
junginio, kurio formulė (I-A), reagavimą su junginiu, kurio formulė (I-B), šarminėmis sąlygomis tam, kad būtų gautas junginys, kurio formulė (I);

kur LG yra nueinanti grupė; ir A, Z1, Z2, R1 - R5 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte.

10. Būdas pagal 9 punktą, kur nueinanti grupė yra halogenas arba p-toluensulfoniloksi.

11. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (I), pagal 1 punktą arba jo tautomero, mezomero, racemato, enantiomero, diastereomero arba jų mišinio arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, apimantis etapą:
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junginio, kurio formulė (I-A), kondensavimą su junginiu, kurio formulė (I-C), esant trifenilfosfino arba tri-n-butilfosfino, azodikarboksilato tam, kad būtų gautas junginys, kurio formulė (I);

kur A, Z1, Z2, R1 - R5 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte.

12. Būdas pagal 11 punktą, kur azodikarboksilatas yra 1,1'-(azodikarbonil) dipiperidinas arba diizopropilazodikarboksilatas.

13. Farmacinė kompozicija, apimanti terapiškai veiksmingą kiekį junginio, kurio formulė (I), arba tautomerą, mezomerą, racematą, enantiomerą, diastereomerą arba jų mišinį, arba jo farmaciškai priimtiną druską pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų, ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį, skiediklį arba pagalbinę medžiagą.

14. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciškai priimtina druska pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų arba farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirta naudoti kaip vaistas.

15. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciškai priimtina druska pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų, arba farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirta naudoti androgenų receptorių sąlygotų sutrikimų ar ligų gydymui ar prevencijai, kur androgenų receptorių sąlygoti sutrikimai ar ligos yra parinktos iš grupės, susidedančios iš prostatos vėžio, prostatos hiperplazijos, hirsutizmo, alopecijos, nervinės anoreksijos, krūties vėžio, spuogų, vyrų seksualinės disfunkcijos, AIDS ir kacheksijos.

16. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų arba farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirti naudoti pagal 15 punktą, kur androgenų receptorių sąlygotas sutrikimas arba liga yra krūties vėžys arba prostatos vėžys.

17. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų arba farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirti naudoti pagal 16 punktą, kur androgeno receptoriaus sąlygotas sutrikimas arba liga yra prostatos vėžys.

18. Junginys, kurio formulė (I), arba tautomeras, mezomeras, racematas, enantiomeras, diastereomeras arba jų mišinys, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal bet kurį iš 1 - 8 punktų, arba farmacinė kompozicija pagal 13 punktą, skirti naudoti pagal 15 punktą, kur androgenų receptorių sąlygotas sutrikimas arba liga yra hormonams jautrus prostatos vėžys arba hormonams atsparus prostatos vėžys.

