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1. Junginys, pavaizduotas formule I:

arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, stereoizomeras ir (arba) N-oksidas, kur:
Rb yra parinkta iš grupės, susidedančios iš H, halogeno, hidroksilo, ciano ir C1-C6 alkilo;

R1 yra H arba C1-C6 alkilas;

R2 yra H arba C1-C6 alkilas;

R3 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo ir azoto apsauginės grupės;

kur azoto apsauginės grupė yra parinkta iš grupės, susidedančios iš 9-fluorenilmetiloksikarbonilo, tret-butoksikarbonilo, karbobenziloksikarbonilo, p-metoksibenziloksikarbonilo, acetilo, trifluoracetilo, benzoilo, benzilo, p-metoksibenzilo, p-metoksifenilo, 3,4-dimetoksibenzilo, trifenilmetilo, p-toluensulfonilo, -C(O)OR31 ir - C(O)R32; kur:
R31 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6 alkilo, C1-C6 haloalkilo, C2-C6 alkenilo, C2-C6 alkinilo, C3-C10 cikloalkilo, -CH2-C3-C10 cikloalkilo, -CH2-fenilo ir -CH2-piridilo, kur bet kuris anksčiau minėtų cikloalkilų pasirinktinai yra pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš C1-C3 alkilo, ir kur fenilas pasirinktinai yra pakeistas 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš C1-C3 alkilo, C1-C3 haloalkilo, C1-C3 alkoksi, C1-C3 haloalkoksi, nitro, halo, SO2Me, ciano ir -OC(O)CH3; ir
R32 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, C1-C6 haloalkilo, fenilo ir piridilo, kur fenilas pasirinktinai yra pakeistas 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš C1-C3 alkilo, C1-C3 haloalkilo, C1-C3 alkoksi, C1-C3 haloalkoksi, nitro, halo, SO2Me, ciano ir -OC(O)CH3;

R4 ir R5 kiekviena yra nepriklausomai parinkta iš grupės, susidedančios iš H, C1-C6 alkilo, X ir -C1-C6 alkilen-X, kur X yra parinkta iš grupės, susidedančios iš:

(i) C3-C6 cikloalkilo;

(ii) heteroarilo, įskaitant nuo 5 iki 6 žiedo atomų, kur 1, 2 arba 3 iš žiedo atomų yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S;

(iii) heterociklilo, įskaitant nuo 3 iki 6 žiedo atomų, kur 1, 2 arba 3 of te žiedo atomų are nepriklausomai parinktų iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O, ir S; ir
(iv) fenilo;

kur C3-C6 cikloalkilas ir heterociklilas kiekvienas yra pasirinktinai pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, okso, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R'; ir heteroarilas ir fenilas kiekvienas yra pasirinktinai pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R';

arba R4 ir R5 kartu su azotu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro:

heterociklilą, įskaitant nuo 4 iki 6 žiedo atomų; kur heterociklilas apima ne daugiau negu du žiedo heteroatomus (įskaitant azoto atomą, prisijungusį prie R4 ir R5), ir antrasis žiedo heteroatomas, kai jis yra, yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; ir kur te heterociklilas pasirinktinai yra pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, okso, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R'; arba
heteroarilą, įskaitant nuo 5 iki 6 žiedo atomų; kur heteroarilas apima ne daugiau negu keturis žiedo heteroatomus, (įskaitant azoto atomą, prisijungusį prie R4 ir R5), ir kiekvienas papildomas žiedo heteroatomas, kai jis yra, yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; ir kur heteroarilas pasirinktinai yra pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R'; R6 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš -OH, C1-C6 alkoksi, -OC(O)-C1-C6 alkilo, -OC(O)fenilo ir -N(R')R';

R' kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinkta iš H ir C1-C6 alkilo; ir
R7 yra H arba C1-C6 alkilas.

2. Junginys pagal 1 punktą, kur R1 yra H ir (arba) kur R2 yra H.
3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur R3 yra H; arba kur R3 yra azoto apsauginė grupė.
4. Junginys pagal 3 punktą, kur R3 formulė yra:

a) -C(O)OR31; arba
b) -C(O)R32.

 

5. Junginys pagal 4 punktą, kur:

a) R31 yra C1-C6 alkilas, pasirinktinai kur R31 yra tret-butilas; arba
b) R32 yra C1-C6 alkilas, pasirinktinai kur R32 yra -CH3 arba izo-propilas.

6. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kur R4 ir R5 kiekvienas yra H.
7. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kur viena iš R4 ir R5 yra H ir kita yra -C1-C6 alkilen-X.
8. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 ir 7 punktų, kur -C1-C6 alkilen-X yra -CH2-X.
9. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 ir 7-8 punktų, kur X yra fenilas arba heteroarilas, įskaitant nuo 5 iki 6 žiedo atomų, kur 1, 2 arba 3 iš žiedo atomų yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; kiekvienas pasirinktinai pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi, ir -N(R')R'.
10. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kur R4 ir R5 kartu su azoto atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro:

heterociklilą, įskaitant nuo 4 iki 6 žiedo atomų; kur heterociklilas apima ne daugiau negu du žiedo heteroatomus (įskaitant azoto atomą, prisijungusį prie R4 ir R5) ir antrasis žiedo heteroatomas, kai jis yra, yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; ir kur heterociklilas pasirinktinai yra pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, okso, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R'; arba
heteroarilą, įskaitant nuo 5 iki 6 žiedo atomų; kur heteroarilas apima ne daugiau negu keturis žiedo heteroatomus (įskaitant azoto atomą, prisijungusį prie R4 ir R5) ir kiekvienas papildomas žiedo heteroatomas, kai jis yra, yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; ir kur heteroarilas pasirinktinai yra pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R'.

11. Junginys pagal 1 punktą, kur:

a) R1 yra H arba CH3; R2 yra H arba CH3; R3 yra H; ir R4 ir R5 paimtos kartu sudaro pirolidinilo žiedą;

b) R1 yra H arba CH3; R2 yra H arba CH3; R3 yra H; ir R4 ir R5 yra H;

c) R1 yra H arba CH3; R2 yra H arba CH3; R3 yra H; ir viena iš R4 ir R5 yra H ir kita yra -CH2-X, kur X yra fenilas arba heteroarilas, įskaitant nuo 5 iki 6 žiedo atomų, kur 1, 2, arba 3 iš žiedo atomų yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; kur kiekvienas fenilas arba heteroarilas pasirinktinai yra pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R';

d) R1 yra H arba CH3; R2 yra H arba CH3; R3 yra azoto apsauginė grupė; ir R4 ir R5 paimtos kartu sudaro pirolidinilo žiedą;

e) R1 yra H arba CH3; R2 yra H arba CH3; R3 yra azoto apsauginė grupė; ir R4 ir R5 yra H; arba
f) R1 yra H arba CH3; R2 yra H arba CH3; R3 yra azoto apsauginė grupė; ir viena iš R4 ir R5 yra H ir kita yra -CH2-X, kur X yra fenilas arba heteroarilas, įskaitant nuo 5 iki 6 žiedo atomų, kur 1, 2 arba 3 iš žiedo atomų yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš N, NH, N(C1-C3 alkil), O ir S; kiekvienas pasirinktinai pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš halogeno, ciano, C1-C6 alkilo, hidroksilo, C1-C6 alkoksi ir -N(R')R'.

12. Junginys pagal bet kurį iš 1-11 punktų, kur R6 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš -OH, C1-C6 alkoksi, -OC(O)-C1-C6 alkilo ir -OC(O)fenilo, pasirinktinai kur R6 yra -OH; ir (arba)
kur R7 yra C1-C6 alkilas, pasirinktinai kur R7 yra -CH3.
13. Junginys pagal 1 , kur junginys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

[image: image1.png]



[image: image2.png]



[image: image3.png]



[image: image4.png]



[image: image5.png]HN
CHj

HO

HN
CHs

HO

HN
CHs;

HO




[image: image6.png]



[image: image7.png]



[image: image8.png]



[image: image9.png]H307(O\\(

H3C
CHj; ©




[image: image10.png]



[image: image11.png]



[image: image12.png]



[image: image13.png]HO"*

3C4\CH

Hoo. Fon.




[image: image14.png]CH;




[image: image15.png]HOM*

HoN

CHs

HoN

HoN

N
A 0
0" ™o
HsC//\ H;C
HsC CH




[image: image16.png]


 ir [image: image17.png]



arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, stereoizomeras ir (arba) N-oksidas.
14. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kur R4 ir R5:
a) yra H; arba
b) paimtos kartu sudaro 4 arba 5-narį heterociklinį žiedą, parinktą iš grupės, susidedančios iš azetidino, pirolidino, pirazolidino, izooksazolidino, imidazolidino, oksazolidino, tiazolidino ir izotiazolidino; arba
c) paimtos kartu sudaro heteroaromatinį žiedą, parinktą iš grupės, susidedančios iš imidazolo, pirazolo, oksazolo, izoksazolo, tiazolo, piridino, diazino, oksazino ir tiazino.

15. Junginys pagal bet kurį iš 1-5 punktų, kur R4 ir R5 paimtos kartu sudaro pirolidino žiedą.
16. Junginys pagal 1 punktą, kur:

a) R1 yra H; R2 yra H; R3 yra H; ir R4 ir R5 paimtos kartu sudaro pirolidino žiedą; arba
b) R1 yra H; R2 yra H; R3 yra H; ir R4 ir R5 yra H.

17. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, stereoizomeras ir (arba) N-oksidas.
18. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, stereoizomeras ir (arba) N-oksidas.
19. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra:
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, stereoizomeras ir (arba) N-oksidas.
20. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1-19 punktų ir farmaciniu požiūriu priimtiną užpildą.
21. Farmacinė kompozicija pagal 20 punktą, tinkama gerti arba tinkama skirti į veną.
22. Junginys pagal bet kurį iš 1-19 punktų, skirtas panaudoti depresijos, Alzheimerio ligos, dėmesio stokos sutrikimo, šizofrenijos arba nerimo gydymo būdui pacientui, kuriam reikia tokio gydymo.
