1. Junginys, kurio formulė yra (I):

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

kur
X yra N, Z yra NR4, ir Y yra CR5; arba
X yra NR4, Z yra N, ir Y yra CR5; arba
X yra CR5, Z yra NR4, ir Y yra N; arba
X yra CR5, Z yra N, ir Y yra NR4;

Rx yra metilas, etilas, izopropilas, hidroksietilas arba metoksietilas;

L1 yra ryšys arba nepakeisto C1-6 sotaus arba neprisotinto angliavandenilio grandinė;

RW yra pasirinktinai, pakeistas karbociklilas, pasirinktinai, pakeistas heterociklilas, pasirinktinai, pakeistas arilas arba pasirintinai pakeistas heteroarilas; su sąlyga, kad, kai L1 yra ryšys, RW nėra pasirinktinai pakeistas arilas arba pasirinktinai pakeistas heteroarilas;

R3 yra vandenilis arba metilas;

R4 yra vandenilis arba metilas;

R5 yra vandenilis arba metilas;

kur, ir jei nenurodyta kitaip, heterociklilas arba heterociklinis reiškia 3-14 narių nearomatinio žiedo sistemos radikalą, turintį žiede anglies atomų ir 1-4 žiedo heteroatomus, kur kiekvienas heteroatomas yra nepriklausomai parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

karbociklilas arba karbociklinis reiškia nearomatinės ciklinio angliavandenilio grupės radikalą, turintį nuo 3 iki 14 žiedo anglies atomų ir nulį heteroatomų nearomatinėje žiedo sistemoje;

arilas reiškia monociklinės arba policiklinės aromatinės žiedo sistemos radikalą, turintį 6-14 žiedo anglies atomus ir nulį heteroatomų, įvestų į aromatinę žiedo sistemą; ir
heteroarilas reiškia 5-10 narių monociklinio arba biciklinio 4n+2 aromatinio žiedo sistemos radikalą, turintį žiedo anglies atomų ir 1-4 žiedo heteroatomus, įvestus į aromatinio žiedo sistemą, kur kiekvienas heteroatomas yra nepriklausomai parinktas iš azoto, deguonies ir sieros;

alkilas reiškia tiesios grandinės arba šakotą prisotinto angliavandenilio grupės radikalą, turintį 1-20 anglies atomų;

alkenilas reiškia tiesios grandinės arba šakotą angliavandenilio grupės radikalą, turintį 2-20 anglies atomų ir vieną arba daugiau dvigubų jungčių anglis-anglis; ir

alkinilas reiškia tiesios grandinės arba šakotą angliavandenilio grupės radikalą, turintį 2-20 anglies atomų ir vieną arba daugiau trigubų jungčių anglis-anglis;

pasirinktiniai pakaitai prie anglies atomo yra halogenas, -CN, -NO2, -N3, -SO2H, -SO3H, -OH, -ORaa, -ON(Rbb)2, -N(Rbb)2, -N(Rbb)3+X-, -N(ORcc)Rbb, -SH, -SRaa, -SSRcc, - C(=O)Raa, -CO2H, -CHO, -C(ORcc)2, -CO2Raa, -OC(=O)Raa, -OCO2Raa, -C(=O)N(Rbb)2, -OC(=O)N(Rbb)2, -NRbbC(=O)Raa, -NRbbCO2Raa, -NRbbC(=O)N(Rbb)2, -C(=NRbb)Raa, - C(=NRbb)ORaa, -OC(=NRbb)Raa, -OC(=NRbb)ORaa, -C(=NRbb)N(Rbb)2, -OC(=NRbb)N(Rbb)2, -NRbbC(=NRbb)N(Rbb)2, -C(=O)NRbbSO2Raa, -NRbbSO2Raa, -SO2N(Rbb)2, -SO2Raa, -SO2ORaa, -OSO2Raa, -S(=O)Raa, -OS(=O)Raa, -Si(Raa)3, -OSi(Raa)3 -C(=S)N(Rbb)2, - C(=O)SRaa, -C(=S)SRaa, -SC(=S)SRaa, -SC(=O)SRaa, -OC(=O)SRaa, -SC(=O)ORaa, -SC(=O)Raa, -P(=O)2Raa, -OP(=O)2Raa, -P(=O)(Raa)2, -OP(=O)(Raa)2, -OP(=O)(ORcc)2, -P(=O)2N(Rbb)2, -OP(=O)2N(Rbb)2, -P(=O)(NRbb)2, -OP(=O)(NRbb)2, -NRbbP(=O)(ORcc)2, - NRbbP(=O)(NRbb)2, -P(Rcc)2, -P(Rcc)3, -OP(Rcc)2, -OP(Rcc)3, -B(Raa)2, -B(ORcc)2, -BRaa(ORcc), C1-10 alkilas, C1-10 perhalogenalkilas, C2-10 alkenilas, C2-10 alkinilas, C3-10 karbociklilas, 3-14 narių heterociklilas, C6-14 arilas ir 5-14 narių heteroarilas, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4 arba 5 Rdd grupėmis;

arba du geminaliniai vandeniliai prie anglies atomo yra pakeisti grupe =O, =S, =NN(Rbb)2, =NNRbbC(=O)Raa, =NNRbbC(=O)ORaa, =NNRbbS(=O)2Raa, =NRbb arba =NORcc;

kiekvienu atveju Raa nepriklausomai yra parinktas iš C1-10 alkilo, C1-10 perhalogenalkilo, C2-10 alkenilo, C2-10 alkinilo, C3-10 karbociklilo, 3-14 narių heterociklilo, C6-14 arilo ir 5-14 narių heteroarilo, arba dvi Raa grupės yra sujungtos, kad sudarytų 3-14 narių heterociklilo arba 5-14 narių heteroarilo žiedą, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4 arba 5 Rdd grupėmis;

kiekvienu atveju Rbb nepriklausomai yra parinktas iš vandenilio, -OH, -ORaa, - N(Rcc)2, -CN, -C(=O)Raa, -C(=O)N(Rcc)2, -CO2Raa, -SO2Raa, -C(=NRcc)ORaa, - C(=NRcc)N(Rcc)2, -SO2N(Rcc)2, -SO2Rcc, -SO2ORcc, -SORaa, -C(=S)N(Rcc)2, -C(=O)SRcc, -C(=S)SRcc, -P(=O)2Raa, -P(=O)(Raa)2, -P(=O)2N(Rcc)2, -P(=O)(NRcc)2, C1-10 alkilo, C1-10 perhalogenalkilo, C2-10 alkenilo, C2-10 alkinilo, C3-10 karbociklilo, 3-14 narių heterociklilo, C6-14 arilo ir 5-14 narių heteroarilo, arba dvi Rbb grupės yra sujungtos, kad sudarytų 3-14 narių heterociklilo arba 5-14 narių heteroarilo žiedą, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4 arba 5 Rdd grupėmis;

kiekvienu atveju Rcc yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio, C1-10 alkilo, C1-10 perhalogenalkilo, C2-10 alkenilo, C2-10 alkinilo, C3-10 karbociklilo, 3-14 narių heterociklilo, C6-14 arilo ir 5-14 narių heteroarilo, arba dvi Rcc grupės yra sujungtos, kad sudarytų 3-14 narių heterociklilo arba 5-14 narių heteroarilo žiedą, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4 arba 5 Rdd grupėmis;

kiekvienu atveju Rdd yra nepriklausomai parinktas iš halogeno, -CN, -NO2, -N3, - SO2H, -SO3H, -OH, -ORee, -ON(Rff)2, -N(Rff)2, -N(Rff)3+X-, -N(ORee)Rff, -SH, -SRee, -SSRee, -C(=O)Ree, -CO2H, -CO2Ree, -OC(=O)Ree, -OCO2Ree, -C(=O)N(Rff)2, - OC(=O)N(Rff)2, -NRffC(=O)Ree, -NRffCO2Ree, -NRffC(=O)N(Rff)2, -C(=NRff)ORee, -OC(=NRff)Ree, -OC(=NRff)ORee, -C(=NRff)N(Rff)2, -OC(=NRff)N(Rff)2, -NRffC(=NR)N(R)2, -NRffSO2Ree, -SO2N(Rff)2, -SO2Ree, -SO2ORee, -OSO2Ree, -S(=O)Ree, -Si(Ree)3, -OSi(Ree)3, -C(=S)N(Rff)2, -C(=O)SRee, -C(=S)SRee, -SC(=S)SRee, -P(=O)2Ree, - P(=O)(Ree)2, -OP(=O)(Ree)2, -OP(=O)(ORee)2, C1-6 alkilo, C1-6 perhalogenalkilo, C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, C3-10 karbociklilo, 3-10 narių heterociklilo, C6-10 arilo, 5-10 narių heteroarilo, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas, ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4, arba 5 Rgg grupėmis, arba du geminaliniai Rdd pakaitai gali būti sujungti, kad sudarytų =O arba =S;

kiekvienu atveju Ree yra nepriklausomai parinktas iš C1-6 alkilo, C1-6 perhalogenalkilo, C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, C3-10 karbociklilo, C6-10 arilo, 3-10 narių heterociklilo ir 3-10 narių heteroarilo, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4, arba 5 Rgg grupėmis;

kiekvienu atveju Rff yra nepriklausomai parinktas iš vandenilio, C1-6 alkilo, C1-6 perhalogenalkilo, C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, C3-10 karbociklilo, 3-10 narių heterociklilo, C6-10 arilo ir 5-10 narių heteroarilo, arba dvi Rff grupės yra sujungtos, kad sudarytų 3-14 narių heterociklilo arba 5-14 narių heteroarilo žiedą, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4 arba 5 Rgg grupėmis; ir
kiekvienu atveju Rgg nepriklausomai yra halogenas, -CN, -NO2, -N3, -SO2H, -SO3H, - OH, -OC1-6 alkilas, -ON(C1-6alkil)2, -N(C1-6 alkil)2, -N(C1-6 alkil)3+X-, -NH(C1-6 alkil)2+X-, -NH2(C1-6 alkil)+X-, -NH3+X-, -N(OC1-6 alkil)(C1-6 alkil), -N(OH)(C1-6 alkil), -NH(OH), -SH, -SC1-6 alkil, -SS(C1-6 alkil), -C(=O)(C1-6 alkil), -CO2H, -CO2(C1-6 alkil), -OC(=O)(C1-6 alkil), -OCO2(C1-6 alkil), -C(=O)NH2, -C(=O)N(C1-6 alkil)2, - OC(=O)NH(C1-6 alkil), -NHC(=O)(C1-6 alkil), -N(C1-6 alkil)C(=O)(C1-6 alkil), - NHCO2(C1-6 alkil), -NHC(=O)N(C1-6 alkil)2, -NHC(=O)NH(C1-6 alkil), -NHC(=O)NH2, -C(=NH)O(C1-6 alkil), -OC(=NH)(C1-6 alkil), -OC(=NH)OC1-6 alkil, -C(=NH)N(C1-6 alkil)2, -C(=NH)NH(C1-6 alkil), -C(=NH)NH2, -OC(=NH)N(C1-6 alkil)2, - OC(NH)NH(C1-6 alkil), -OC(NH)NH2, -NHC(NH)N(C1-6 alkil)2, -NHC(=NH)NH2, - NHSO2(C1-6 alkil), -SO2N(C1-6 alkil)2, -SO2NH(C1-6 alkil), -SO2NH2, -SO2C1-6 alkilas, -SO2OC1-6 alkilas, -OSO2C1-6 alkilas, -SOC1-6 alkilas, -Si(C1-6 alkil)3, -OSi(C1-6 alkil)3 - C(=S)N(C1-6 alkil)2, C(=S)NH(C1-6 alkil), C(=S)NH2, -C(=O)S(C1-6 alkil), -C(=S)SC1-6 alkilas, -SC(=S)SC1-6 alkilas, -P(=O)2(C1-6 alkil), -P(=O)(C1-6 alkil)2, -OP(=O)(C1-6 alkil)2, - OP(=O)(OC1-6 alkil)2, C1-6 alkilas, C1-6 perhalogenalkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-10 karbociklilas, C6-10 arilas, 3-10 narių heterociklilas, 5-10 narių heteroarilas; arba du geminaliniai Rgg pakaitai gali būti sujungti, kad sudarytų =O arba =S; kur X- yra priešjonis; ir
pasirinktiniai pakaitai prie azoto atomo yra vandenilis, -OH, -ORaa, -N(Rcc)2, -CN, - C(=O)Raa, -C(=O)N(Rcc)2, -CO2Raa, -SO2Raa, -C(=NRbb)Raa, -C(=NRcc)ORaa, - C(=NRcc)N(Rcc)2, -SO2N(Rcc)2, -SO2Rcc, -SO2ORcc, -SORaa, -C(=S)N(Rcc)2, -C(=O)SRcc, -C(=S)SRcc, -P(=O)2Raa, -P(=O)(Raa)2, -P(=O)2N(Rcc)2, -P(=O)(NRcc)2, C1-10 alkilas, C1-10 perhalogenalkilas, C2-10 alkenilas, C2-10 alkinilas, C3-10 karbociklilas, 3-14 narių heterociklilas, C6-14 arilas ir 5-14 narių heteroarilas, arba dvi Rcc grupės, prijungtos prie azoto atomo, yra sujungtos, kad sudarytų 3-14 narių heterociklilo arba 5-14 narių heteroarilo žiedą, kur kiekvienas alkilas, alkenilas, alkinilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas yra nepriklausomai pakeistas 0, 1, 2, 3, 4, arba 5 Rdd grupėmis, ir kur Raa, Rbb, Rcc ir Rdd yra tokie, kaip apibrėžta aukščiau.
2. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys turi formulę (II):

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

3. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys turi formulę (III):

[image: image3.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; arba
kur junginys turi formulę (IV):

[image: image4.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

4. Junginys pagal bet kurį iš 1-3 punktą, kur -L1-RW yra pasirinktinai pakeistas karbociklilas; pavyzdžiui, pasirinktinai pakeistas cikloheksilas; kur -L1-RW yra pasirinktinai pakeistas heterociklilas; pavyzdžiui, pasirinktinai pakeistas piperidinas; arba kur L1 yra C1-4 alkilenas ir RW yra pasirinktinai pakeistas arilas arba pasirinktinai pakeistas heteroarilas.

5. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys turi formulę (VI):

[image: image5.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

kur junginys turi formulę (VI-a):

[image: image6.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

kur junginys turi formulę (VI-b):

[image: image7.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

kur junginys turi formulę (VI-c):

[image: image8.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; arba
kur junginys turi formulę (VI-i):

[image: image9.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur p yra 1, 2, 3, 4, 5, arba 6;

kur žiedas A yra pasirinktinai pakeistas karbociklilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilas, pasirinktinai pakeistas arilas, arba pasirinktinai pakeistas heteroarilas.

6. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys turi formulę (VI-1):
[image: image10.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

kur žiedas A yra pasirinktinai pakeistas karbociklilas arba pasirinktinai pakeistas heterociklilas; pasirinktinai pakeistas biciklinis karbociklilas, arba pasirinktinai pakeistas biciklinis heterociklilas.

7. Junginys pagal 5 punktą, kur žiedas A yra pasirinktinai pakeistas fenilas; pasirinktinai pakeistas heteroarilas; pasirinktinai pakeistas karbociklilas; pasirinktinai pakeistas heterociklilas; pasirinktinai pakeistas biciklinis karbociklilas; arba pasirinktinai pakeistas biciklinis heterociklilas.

8. Junginys pagal bet kurį iš 1-7 punktą, kur R3 yra metilas.

9. Junginys pagal bet kurį iš 1-8 punktą, kur R4 yra metila.

10. Junginys pagal bet kurį iš 1-9 punktą, kur R5 yra vandenilis.

11. Junginys pagal bet kurį iš 1-10 punktą, kur Rx yra metilas.

12. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš šių junginių, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska:
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13. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra:
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arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

14. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra:

[image: image279.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

15. Junginys, parinktas iš grupės, susidedančios iš šių junginių, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska:

[image: image280.emf] ir [image: image281.emf]
16. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1-12 punktą arba arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską, ir farmaciniu požiūriu priimtiną užpildą.

17. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 13-15 punktą arba arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską, ir farmaciniu požiūriu priimtiną užpildą.

18. Junginys pagal bet kurį iš 1-15 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba farmacinė kompozicija pagal 16 punktą, skirti naudoti proliferacinio sutrikimo, neurologinio sutrikimo, raumenų distrofijos, autoimuninio sutrikimo, kraujagyslių sutrikimo arba metabolinio sutrikimo gydymui.

19. Junginys pagal bet kurį iš 1-15 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba farmacinė kompozicija pagal 16 punktą, skirti naudoti vėžio gydymui.

20. Junginys pagal bet kurį iš 1-15 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba farmacinė kompozicija pagal 16 punktą, skirti naudoti pagal 19 punktą, kur vėžys yra krūties vėžys, prostatos vėžys, plaučių vėžys, storosios žarnos vėžys, šlapimo pūslės vėžys, inkstų vėžys, leukemija arba limfoma.

21. Junginys pagal bet kurį iš 1-12 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba farmacinė kompozicija pagal 16 punktą, skirti naudoti pagal 20 punktą, kur vėžys yra leukemija.

22. Junginys pagal bet kurį iš 1-12 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba farmacinė kompozicija pagal 16 punktą, skirti naudoti pagal 21 punktą, kur leukemija yra ūmi mielocitinė leukemija.

23. Junginys pagal bet kurį iš 1-12 punktą, skirtas naudoti pagal 18-21 punktą, kur junginys yra 
[image: image282.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

24. Junginys pagal 1 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur X yra CR5, Z yra N, ir Y yra NR4.
