1. Junginys, kurio formulė (I):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš 6-nario arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti, kur valentingumas leidžia, vienu arba daugiau R4;

žiedas B yra 5-10-naris heterociklilas, pasirinktinai pakeistas, kur valentingumas leidžia, vienu arba daugiau R3 arba 5-10-nariu heterociklilu, apimančiu anglies atomus ir 1-4 heteroatomus, parinktus iš N, NR3c, O ir S(O)p, ir pasirinktinai pakeistas, kur valentingumas leidžia, vienu arba daugiau R3;

G1 yra nepriklausomai parinktas iš C3-10 karbociklilo ir 5-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti, kur valentingumas leidžia, vienu arba daugiau R8;

X yra nepriklausomai parinktas iš C4-8 alkileno ir C4-8 alkenileno, kur minėtas alkilenas ir alkenilenas yra pakeisti R1 ir R2; kitaip - vienas arba daugiau anglies atomų minėto alkileno ir alkenileno gali būti pakeisti O, C=O, S(=O)p, S(=O)pNH ir NR15;

Y yra nepriklausomai parinktas iš -CR13NH-, -NHC(=O)-, -C(=O)NH-, -S(=O)pNH-, -NHS(=O)p- ir C1-2 alkileno;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, D, halogeno, halogenalkilo, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), hidroksilo ir alkoksi, pasirinktinai pakeisto R6, ir C3-6 cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto R6; pasirinktinai, kai R1 ir R2 yra prijungti prie to paties anglies atomo, kartu jie suformuoja okso grupę arba C3-6 cikloalkilą; pasirinktinai, kai R1 ir R2 yra prijungti prie anglies atomų, esančių greta vienas kito, kartu jie suformuoja jungtį arba karbociklilą; pasirinktinai, R1 ir R15 arba R2 ir R15 paimti kartu, sudaro žiedą;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, NO2, =O, halogeno, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), C2-4 alkenilo (pasirinktinai pakeisto R6), C2-4 alkinilo (pasirinktinai pakeisto R6), CN, -(CH2)n-OR5, -(CH2)n-NR5R5, -(CH2)n-C(=O)R5, -(CH2)n-C(=O)OR5, -(CH2)n-NR9C( =O)OR5, -(CH2)n-NR9C(=O)R5, -(CH2)n-NR9C(N-CN)NHR5, -(CH2)n-NR9C(NH)NHR5, -(CH2)n-N=CR9NR5R5, -(CH2)n-NR9C(=O)NR5R5, -(CH2)n-C(=O)NR5R5, -(CH2)n-NR9C( =S)NR9C(=O)R5, -(CH2)n-S(=O)pR5, -(CH2)n-S(=O)pNR5R5, -(CH2)n-NR9S(=O)pNR5R5, - (CH2)n-NR9S(=O)pR5, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6; pasirinktinai, dvi gretimos R3 grupės ant heterociklilo gali sudaryti žiedą, pasirinktinai pakeistą R6;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), -(CH2)1-2-OH, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)0-2-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, S(=O)pC1-6 alkilo, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, NH2, halogeno, CN, C1-4 alkilo, C1-4 halogenalkilo, C1-4 alkoksi, -CH2OH, -C(=O)OH, -CH2C(=O)OH, -CO2(C1-4 alkil), -C(=O)NH2, -C(=O)NH(C1-4 alkil), -C(=O)N(C1-4 alkil)2, -S(=O)2C1-4 alkilo, -S(=O)2NH2, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas, arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto halogenu, hidroksilu, alkoksi grupe, karboksilu, hidroksikarbonilu, alkoksikarbonilu, aminu, pakeistuoju aminu), -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6; kitaip, R5 ir R5 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą R6;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, -(CH2)n-OH, =O, -(CH2)nNH2, -(CH2)nCN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)NH2, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R7 yra nepriklausomai parinktas iš H, hidroksilo, alkoksi grupės, halogeno, amino, C1-3 halogenalkilo ir C1-3 alkilo;

R8 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, -(CH2)nCN, C1-6 alkilo, amino, aminoalkilo, halogenalkilo, hidroksilo, alkoksi grupės, halogenalkoksi, alkilkarbonilo, karboksilo, karboksilo esterio, amido, halogenalkilaminokarbonilo, arilalkilaminokarbonilo, halogenalkilaminokarbonilo, alkoksikarbonilamino, halogenalkilkarbonilamino, arilamino, heteroarilamino, arilalkilkarbonilo, ariloksi, heteroariloksi, alkiltio, alkilsulfonilo, arilsulfonilo, heteroarilsulfonilo, sulfonamido, -(CH2)n-arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo ir -(CH2)n-4-12-nario heterociklilo, kur minėtas arilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10; 

kitaip, dvi gretimos R8 grupės kartu suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą R10;

R9 yra H arba C1-6 alkilas;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), halogeno, -(CH2)nCN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, -(CH2)nC(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo, S(=O)pNR12R12 ir C(=NOH)NH2;

R11, kiekvienu atveju, yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo;

R12, kiekvienu atveju, yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, pasirinktinai pakeisto R11, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;

R13 kiekvienu atveju pasirinktinai yra parinktas iš H, C1-4 halogenalkilo, C1-4 alkilo, C(=O)OH, C(=O)O(C1-4 alkil), C(=O)O(CH2)2O(C1-4 alkil), C(=O)O(C1-4 halogenalkil), CH2C(=O)OH, CH2C(=O)O(C1-4 alkil), C(=O)NH2, C(=O)NH(C1-4 alkil), C(=O)N(C1-4 alkil)2 ir -C(=O)NH(C1-4 alkoksi);

R15 yra H arba C1-6 alkilas;

n, kiekvienu atveju, yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1, 2, 3 ir 4; ir
p, kiekvienu atveju, yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

2. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (IIa):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš 6-nario arilo ir 5-6-nario heterociklilo;

žiedas B yra 5-10-naris heterociklilas arba 5-10-naris heterociklilas, apimantis anglies atomus ir 1-4 heteroatomus, parinktus iš N, NR3c, O, ir S(O)p;

G1 yra nepriklausomai parinktas iš C3-6 karbociklilo ir 5-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pakeisti 1-4 R8;

W yra nepriklausomai parinktas iš (CR1R2)1-2, O, NH ir N(C1-4 alkil);

Y yra nepriklausomai parinktas iš -CR13NH-, -NHC(=O)- ir -C(=O)NH-;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, halogeno, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), hidroksilo ir alkoksi (pasirinktinai pakeisto R6) ir C3-5 cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto R6;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), CN, -(CH2)n-OR5, -(CH2)n-NR5R5, -(CH2)n-C(=O)R5 ir -(CH2)n-C(=O)OR5;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), -(CH2)0-2-OH, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)0-2-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, S(=O)pC1-6 alkilo, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, halogeno, CN, C1-4 alkilo, C1-4 halogenalkilo, C1-4 alkoksi, -C(=O)NH2, -C(=O)NH(C1-4 alkil), -C(=O)N(C1-4 alkil)2, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas, arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto halogenu, hidroksilu, alkoksi grupe, karboksilu, alkoksikarbonilu, aminu, pakeistuoju aminu), C3-10 karbociklilo ir 4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, =O, -(CH2)nNH2, -(CH2)nCN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C(=O)NH2, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R7 yra nepriklausomai parinktas iš H, hidroksilo, halogeno, C1-2 halogenalkilo ir C1-2 alkilo;

R8 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, CN, NH2, C1-6 alkilo, halogenalkilo, halogenalkilkarbonilamino, arilamino, heteroarilamino, hidroksikarbonilo, halogenalkilaminokarbonilo, arilalkilkarbonilo, alkilkarbonilo, alkoksi grupės, halogenalkoksi, -(CH2)n-arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo ir -(CH2)n-4-12-nario heterociklilo, kur minėtas arilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

kitaip, dvi gretimos R8 grupės ir G1 suformuoja sulietas heterociklines grupes, parinktas iš
[image: image3.emf]
ir
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R9 yra H arba C1-6 alkilas;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, -(CH2)nCN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, -(CH2)nC(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12 ir -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R10’ yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11) ir -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11);

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, pasirinktinai pakeisto R11, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;

R13 yra nepriklausomai kiekvienu atveju parinktas iš H, CF3, C(=O)OH, C(=O)O(C1-4 alkil) ir -C(=O)NH2(C1-4 alkoksi);

n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1, 2, 3 ir 4; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

3. Junginys pagal 2 punktą, kurio formulė (IIb):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš fenilo ir 5-6-nario heterociklilo;

žiedas B yra 5-10-naris heterociklilas arba 5-6-naris heterociklilas, apimantis anglies atomus ir 1-4 heteroatomus, parinktus iš N, NR3c, O ir S(O)p;

W yra nepriklausomai parinktas iš (CR1R2)1-2, O, NH ir N(C1-4 alkil);

Y yra nepriklausomai parinktas iš -CH2NH-, -NHC(=O)- ir -C(=O)NH-;

G3 yra nepriklausomai parinktas iš N ir CR8a;

G4 yra nepriklausomai parinktas iš N ir CR8e;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, D, halogeno, CF3, C1-6 alkilo ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-4alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), CN, -(CH2)n-OR5, -(CH2)n-NR5R5, -(CH2)n-C(=O)R5 ir -(CH2)n-C(=O)OR5;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), -(CH2)1-2-OH, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)1-2-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, S(=O)pC1-6 alkilo, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, Cl, Br, C1-4 alkilo, C1-4 alkoksi, CF3, CN, C(=O)NH2, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas, arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš H, ir C1-4 alkilo, pasirinktinai pakeisto halogenu ir hidroksilu;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R7 yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, Br, CF3 ir CH3;

R8a yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, Br, I, -(CH2)nCN, -(CH2)nNH2, C1-2 alkilo, C1-2 halogenalkilo, OH, OC1-2 alkilo, OC1-2 halogenalkilo, C(=O)OH, C(=O)OC1-3 alkilo, C(=O)NH2, C(=O)NHC1-2 halogenalkilo, C(=O)NH arilalkilo, C(=O)C1-3 alkilo, NHC(=O)OC1-2 alkilo, NHC(=O)C1-2 halogenalkilo, NH-arilo, NH-heteroarilo, arilo, C3-6 cikloalkilo ir 4-12-nario heterociklilo, kur minėtas arilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, metilo, etilo, izopropilo, OCHF2 ir OCH3;

R8d yra nepriklausomai parinktas iš H, F ir Cl;

R8e yra nepriklausomai parinktas iš H, F ir Cl;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, CONR12R12, -(CH2)nC(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12 ir -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, pasirinktinai pakeisto R11, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;

n,kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

4. Junginys pagal 3 punktą arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš fenilo ir 5-6-nario heterociklilo;

žiedas B yra 5-6-naris heteroarilas, apimantis anglies atomus ir 1-4 heteroatomus, parinktus iš N ir NR3c;

W yra nepriklausomai parinktas iš (CR1R2)1-2, O, NH ir N(C1-4 alkil);

Y yra nepriklausomai parinktas iš -CH2NH-, -NHC(=O)- ir -C(=O)NH-;

G3 yra CR8a;

G4 yra CR8e;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, D, halogeno, CF3, C1-6 alkilo ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), CN, -(CH2)n-OR5, -(CH2)n-C(=O)R5 ir -(CH2)n-C(=O)OR5;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), -(CH2)1-2-OH, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)1-2-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, S(=O)pC1-6 alkilo, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, Cl, Br, C1-4 alkilo, C1-4 alkoksi, CF3, CN, C(=O)NH2, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas, arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš H ir C1-4 alkilo;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R7 yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, Br ir metilo;

R8a yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, Br, I, -(CH2)nCN, -(CH2)nNH2, CH3CHF2, CCH3F2, CF3, OH, OCH3, OCF3, OCHF2, C(=O)CH3, C(=O)OH, C(=O)OCH3, C(=O)NH2, C(=O)NHCH2CF3, C(=O)NHCH2Ph, NHC(=O)OCH3, NHC(=O)CF3,
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R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, metilo, etilo, izopropilo ir OCH3;

R8d yra nepriklausomai parinktas iš H, F ir Cl;

R8e yra nepriklausomai parinktas iš H, F ir Cl;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, CONR12R12, -(CH2)n-C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R10’ yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11) ir -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11);

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, pasirinktinai pakeisto R11, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

5. Junginys pagal 4 punktą, kurio formulė (IIc):

[image: image10.emf]
arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš fenilo ir 5-6-nario heterociklilo;

žiedas B yra 5-6-naris heteroarilas, apimantis anglies atomus ir 1-3 heteroatomus, parinktus iš N ir NR3c;

W yra nepriklausomai parinktas iš (CR1R2)1-2, O, NH ir N(C1-4 alkil);

Y yra nepriklausomai parinktas iš -CH2NH-, -NHC(=O)- ir -C(=O)NH-;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, D, F, C1-4 alkilo ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6) ir CN;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), -(CH2)1-2-OH, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)1-2-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, S(=O)pC1-6 alkilo, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, Cl, Br, C1-4 alkilo, C1-4 alkoksi, CF3, CN; C(=O)NH2, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12; 
R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;

n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

6. Junginys pagal 5 punktą, kurio formulė (IId):

[image: image11.emf]
arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

---- yra neprivaloma jungtis;

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš fenilo ir 5-6-nario heterociklilo;

W yra nepriklausomai parinktas iš CHR1a, O, NH ir N(C1-4 alkil);

G5 yra nepriklausomai parinktas iš CH2 ir NR3c;

G6 yra nepriklausomai parinktas iš CH2 ir NR3c;

su sąlyga, kai G5 yra CH2, G6 yra NR3c; kai G5 yra NR3c, G6 yra CH2 ir tik vienas R3c yra žiede;

Y yra nepriklausomai parinktas iš -NHC(=O)- ir -C(=O)NH-;

R1 yra nepriklausomai parinktas iš H ir C1-4 alkilo;

R1a yra nepriklausomai parinktas iš H, D, F, CH3 ir OH;

R2 yra nepriklausomai parinktas iš H, D ir OH;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), -(CH2)0-2-OH, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)0-2-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, S(=O)pC1-6 alkilo, fenilo, pasirinktinai pakeisto R6, 5-6-nario heterociklilo, pasirinktinai pakeisto R6, ir 5-6-nario heteroarilo, pasirinktinai pakeisto R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, Cl, Br, C1-4 alkilo, C1-4 alkoksi, CF3, CN ir C(=O)NH2;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

7. Junginys pagal 6 punktą, kurio formulė (IIe):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš
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R1a yra nepriklausomai parinktas iš H, D, F, CH3 ir OH;

R2 yra nepriklausomai parinktas iš H, D ir OH;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, CHF2, CD3, CH3, CH2CH2OH, CH2C(=O)OH, SO2CH3, fenilo, pasirinktinai pakeisto R6, ir 5-6-nario heteroarilo, pasirinktinai pakeisto R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, F ir C(=O)NH2;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš H, -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, CF3, CHF2, CH2F, arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), heteroarilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, -(CH2)n-C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12, kiekvienu atveju, yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu; ir
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

8. Junginys pagal 6 punktą, kurio formulė (IIf):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš
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R1 yra nepriklausomai parinktas iš H ir C1-4 alkilo;

R1a yra nepriklausomai parinktas iš H, D, F, CH3 ir OH;

R2 yra nepriklausomai parinktas iš H, D ir OH;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, CHF2, CD3, CH3, SO2CH3, fenilo, pasirinktinai pakeisto R6 ir 5-6-nario heterociklilo, pasirinktinai pakeisto R6, 5-6-nario heteroarilo, pasirinktinai pakeisto R6;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš OH, =O, NH2, CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, CF3, CHF2, C(CH3)2OH, arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu; ir
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

9. Junginys pagal 6 punktą, kurio formulė (IIg):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš
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R1 yra nepriklausomai parinktas iš H ir C1-4 alkilo;

R1a yra nepriklausomai parinktas iš H, F, CH3 ir OH;

R2 yra nepriklausomai parinktas iš H ir OH;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, CHF2, CD3 ir CH3;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, CF3, CHF2, arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu; ir
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

10. Junginys pagal 2 punktą, kurio formulė (IIIb):

[image: image24.emf]
arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš fenilo ir 5-6-nario heterociklilo;

G1 yra nepriklausomai parinktas iš arilo, C3-6 cikloalkilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas arilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pakeisti 1-4 R8;

G2 yra nepriklausomai parinktas iš N ir CR3b;

G7 yra nepriklausomai parinktas iš N ir CR3;

G8 yra nepriklausomai parinktas iš N ir CR3;

su sąlyga, kad bent vienas iš G2, G6 ir G7 yra N;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, halogeno, CF3, C1-6 alkilo ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), C2-4 alkenilo (pasirinktinai pakeisto R6), CN, NO2, -(CH2)n-OR5, -(CH2)n-NR5R5, -(CH2)n-C(=O)OR5, -(CH2)n-NHC(=O)OR5, -(CH2)n-NHC(=O)R5, -(CH2)n-NHC(N-CN)NHR5, -(CH2)n-NHC(NH)NHR5, -(CH2)n-N=CHNR5 R5, -(CH2)n-NHC(=O)NR5R5, -(CH2)n-C(=O)NR5R5, -(CH2)n-NHC(S)NR9C(=O)R5, -(CH2)n-S(=O)pC1-6 alkilo, pasirinktinai pakeisto R11, -(CH2)n-S(=O)pNR5R5, -(CH2)n-NHS(=O)pNR5R5, -(CH2)n-NHS(=O)pC1-6 alkilo, pasirinktinai pakeisto R11, -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6; pasirinktinai, dvi gretimos R3 grupės ant karbociklilo ir heterociklilo gali sudaryti žiedą, pasirinktinai pakeistą R6;

R3a yra nepriklausomai parinktas iš H ir halogeno;

R3b yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, metilo ir CN;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, Cl, Br, C1-4 alkilo, C1-4 alkoksi, CF3, CN, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas, arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto halogenu, hidroksilu, alkoksi grupe, karboksilu, alkoksikarbonilu, aminu, pakeistuoju aminu), -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R7 yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl ir metilo;

R8 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, CN, NH2, C1-6 alkilo, halogenalkilo, alkilkarbonilo, alkoksi, halogenalkoksi, arilo, C3-6 cikloalkilo ir 4-12-nario heterociklilo, kur minėtas arilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12, -(CH2)n-NR12R12, -S(=O)pC1-6 alkilo, NR12S(=O)pC1-6 alkilo ir S(=O)pNR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

11. Junginys pagal 10 punktą, kurio formulė (IVa):

[image: image25.emf]
arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš
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R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, F, C1-4 alkilo ir OH;

R1a kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, F, CH3 ir OH;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, Br, I, C2-4 alkenilo (pasirinktinai pakeisto C(=O)OH), CN ir -(CH2)n-OH;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, OC1-4 alkilo, C1-4 alkilo, CN, C3-6 cikloalkilo, arilo ir 5-6-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas, arilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš OH, NH2, halogeno, C1-6 alkilo, C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, =O, C3-6 cikloalkilo, 4-10-nario heterociklilo ir -O- 4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8a yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, Br, CN, OCH3, OCF3, CH3, C(=O)CH3, CF3, OCHF2, NHC(=O)C1-4 alkilo, arilo, C3-6 cikloalkilo ir 4-12-nario heterociklilo, kur minėtas arilas, cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš C1-6 alkilo, -C3-6 cikloalkilo, F, Cl, Br, CF3, CHF2, CN ir OC1-5 alkilo; ir
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

12. Junginys pagal 3 punktą arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš
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žiedas B yra nepriklausomai parinktas iš
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W yra nepriklausomai parinktas iš CHR1a, O, NH ir N(C1-4 alkil);

R1 yra nepriklausomai parinktas iš H ir C1-4 alkilo;

R1a yra nepriklausomai parinktas iš H F, CH3 ir hidroksilo;

R2 yra nepriklausomai parinktas iš H ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, =O, F, CHF2, CF3, OCF3, OCHF2, CH3, CN, -(CH2)0-2-OH, OC1-4 alkilo, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)0-1-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, -S(=O)2C1-4 alkilo ir -NHC(=O)OC1-4 alkilo;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, CF2H, CF3, C1-4 alkilo ir CD3;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H ir Cl;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo, F, Cl, Br, CN, C(=O)NR12R12, Si(C1-4 alkil)3 ir -(CH2)n-OR12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno ir C1-5 alkilo; ir
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1, 2, 3 ir 4.

13. Junginys pagal 2 punktą arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš
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žiedas B yra nepriklausomai parinktas iš
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G1 yra nepriklausomai parinktas iš
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W yra nepriklausomai parinktas iš CHR1, O, NH ir N(C1-4 alkil);

Y yra nepriklausomai parinktas iš -NH-, -NHC(=O)- ir -C(=O)NH-;

R1 ir R2 yra nepriklausomai parinkti iš H, F, C1-4 alkilo ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, =O, F, CHF2, CF3, OCF3, OCHF2, CH3, CN, -(CH2)0-2-OH, OC1-4 alkilo, C(=O)C1-4 alkilo, -(CH2)0-1-C(=O)OH, -C(=O)OC1-4 alkilo, -S(=O)2C1-4 alkilo ir -NHC(=O)OC1-4 alkilo;

R3c yra nepriklausomai parinktas iš H, CF2H, CF3, C1-4 alkilo ir CD3;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, F ir C1-4 alkilo; ir
R7 yra H.

14. Junginys pagal 4 punktą, kurio formulė (V):
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arba jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

žiedas A yra nepriklausomai parinktas iš fenilo ir 5-6-nario heterociklilo;

W yra nepriklausomai parinktas iš CHR1a, O, NH ir N(C1-4 alkil);

R1 yra nepriklausomai parinktas iš H ir C1-4 alkilo;

R1a yra nepriklausomai parinktas iš H, F, CH3 ir hidroksilo;

R2 yra nepriklausomai parinktas iš H ir hidroksilo;

R3 yra nepriklausomai parinktas iš H, halogenalkilo, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto R6), F, CN, C(=O)C1-4 alkilo, C(=O)OH, C(=O)OC1-4 alkilo, -S(=O)2C1-4 alkilo ir -NHC(=O)OC1-4 alkilo;

R4 yra nepriklausomai parinktas iš H, OH, F, Cl, Br, C1-4 alkilo, C1-4 alkoksi, CF3 ir CN;

R5 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-4 alkilo (pasirinktinai pakeisto halogenu, hidroksilu, alkoksi grupe, karboksilu, alkoksikarbonilu, aminu, pakeistuoju aminu), -(CH2)n-C3-10 karbociklilo ir -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas karbociklilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R6;

R6 yra nepriklausomai parinktas iš -(CH2)n-OH, =O, NH2, -(CH2)n-CN, halogeno, C1-6 alkilo, -(CH2)n-C(=O)OH, -(CH2)n-C(=O)OC1-4 alkilo, -(CH2)n-OC1-4 alkilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo, -(CH2)n-4-10-nario heterociklilo ir -O-(CH2)n-4-10-nario heterociklilo, kur minėtas cikloalkilas ir heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti R10;

R7 yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl ir metilo;

R8b yra nepriklausomai parinktas iš H ir F;

R8c yra nepriklausomai parinktas iš H, F, Cl, CH3 ir OCH3;

R10 yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-6 alkilo (pasirinktinai pakeisto R11), C2-6 alkenilo, C2-6 alkinilo, arilo, -(CH2)n-C3-6 cikloalkilo (pasirinktinai pakeisto R11), -(CH2)n-O-4-10-nario heterociklilo (pasirinktinai pakeisto R11), F, Cl, Br, CN, NO2, =O, C(=O)NR12R12, C(=O)OR12, Si(C1-4 alkil)3, -(CH2)n-OR12 ir -(CH2)n-NR12R12;

R11 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, halogeno, C1-5 alkilo, -(CH2)n-OH, C3-6 cikloalkilo ir fenilo;

R12 kiekvienu atveju yra nepriklausomai parinktas iš H, C1-5 alkilo, C3-6 cikloalkilo, fenilo ir heterociklilo, arba R12 ir R12 kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, suformuoja heterociklinį žiedą, pasirinktinai pakeistą C1-4 alkilu;
n kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2; ir
p kiekvienu atveju yra sveikas skaičius, parinktas iš 0, 1 ir 2.

15. Farmacinė kompozicija, apimanti vieną arba daugiau junginių pagal bet kurį vieną iš 1-14 punktų ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį arba skiediklį.
16. Junginys pagal bet kurį vieną punktą iš 1-14 punktų arba jo stereoizomeras, tautomeras arba farmaciniu požiūriu priimtina druska arba kompozicija pagal 15 punktą, skirti panaudoti kaip vaistas.

17. Junginys pagal bet kurį vieną punktą iš 1-14 punktų arba jo stereoizomeras, tautomeras arba farmaciniu požiūriu priimtina druska arba kompozicija pagal 15 punktą, skirti panaudoti gydymui ir (arba) profilaktikai tromboembolinio sutrikimo, kur tromboembolinis sutrikimas yra parinktas iš širdies ir kraujagyslių tromboembolinių sutrikimų, venų širdies ir kraujagyslių tromboembolinių sutrikimų, trombembolinių sutrikimų širdies kamerose arba periferinėje kraujotakoje.

18. Junginys, jo stereoizomeras, tautomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska arba kompozicija, skirta panaudoti pagal 17 punktą, kur tromboembolinis sutrikimas yra parinktas iš nestabilios krūtinės anginos, ūminio koronarinio sindromo, prieširdžių virpėjimo, miokardo infarkto, trumpalaikio išemijos priepuolio, insulto, aterosklerozės, periferinės okliuzinės arterijų ligos, veninės trombozės, giliųjų venų trombozės, tromboflebito, arterinės embolijos, vainikinių arterijų trombozės, smegenų arterijų trombozės, smegenų embolijos, inkstų embolijos, plaučių embolijos ir trombozės, atsiradusios dėl medicininių implantų, prietaisų arba procedūrų, kurių metu kraujas yra veikiamas dirbtinio paviršiaus, kuris skatina trombozę.
