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

kur:

R1 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš F, C1-C4 alkilo, C1-C4 alkoksi, C(O)R5, C3-C8 cikloalkilo, 3-12-nario heterocciklilo ir 5-12-nario heteroarilo, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas arba C1-C4 alkoksi yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R6, ir kiekvienas minėtas C3-C8 cikloalkilas, 3-12-naris heterocciklilas arba 5-12-naris heteroarilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7;

R2 yra H, F arba C1-C4 alkilas;

L yra ryšys arba C1-C4 alkilenas;

R3 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C1-C4 alkilo, C1-C4 alkoksi, OH, CN, C(O)R8, COOR9, NR10R11, OR12, C3-C8 cikloalkilo, 3-12-nario heterociklilo ir 5-12-nario heteroarilo, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas arba C1-C4 alkoksi yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R6, ir kiekvienas minėtas C3-C8 cikloalkilas, 3-12-naris heterociklilas arba 5-12-naris heteroarilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7;

R4 yra H, halogenas arba C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R6;

R5 yra C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R14;

kiekvienas R6 yra nepriklausomai OH, F, CN arba C1-C4 alkoksi;

kiekvienas R7 yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, OH, F, CN, C1-C4 alkoksi, =O arba C(O)R13;

R8 yra C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R14;

R9 yra H arba C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R14;

R10 ir R11 yra nepriklausomai H arba C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R14;

R12 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C3-C8 cikloalkilo, 3-12-nario heterocciklilo ir 5-12-nario heteroarilo, kur kiekvienas minėtas C3-C8 cikloalkilas, 3-12-naris heterocciklilas arba 5-12-naris heteroarilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7;

kiekvienas R13 yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R15;

kiekvienas R14 ir R15 yra nepriklausomai OH, F, CN arba C1-C4 alkoksi; ir
X ir Z yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, C1-C4 fluoralkilas, C1-C4 alkoksi arba C1-C4 fluoralkoksi.

2. Junginys arba druska pagal 1 punktą, kur R2 yra H.

3. Junginys arba druska pagal 1 arba 2 punktą, kur R4 yra Cl, F, Br arba CH3.

4. Junginys arba druska pagal 1, 2 arba 3 punktą, kur X yra CH3, OCH3 arba OCHF2 ir Z yra CH3.

5. Junginys arba druska pagal bet kurį iš 1 – 4 punktų, kur R1 yra C1-C4 alkoksi, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R6.

6. Junginys arba druska pagal 5 punktą, kur minėtas C1-C4 alkoksi yra OCH3.

7. Junginys arba druska pagal bet kurį iš 1 – 4 punktų, kur R1 yra C1-C4 alkilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R6.

8. Junginys arba druska pagal bet kurį iš 1 – 7 punktų, kur L yra ryšys ir R3 yra 3-12-naris heterociklilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7.

9. Junginys arba druska pagal 8, kur minėtas 3-12-naris heterociklilas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš oksetanilo, tetrahidrofuranilo ir tetrahidropiranilo, kiekvienas pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7.

10. Junginys, kurio formulė (I-A):

[image: image2.png]



pagal 1 punktą, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, kur:

R1 yra C1-C4 alkoksi;

R2 yra H;

L yra ryšys;

R3 yra 3-12-naris heterociklilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7;

R4 yra H arba Cl;

kiekvienas R7 yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, OH, F, CN, C1-C4 alkoksi =O, arba C(O)R13;

kiekvienas R13 yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, kur kiekvienas minėtas C1-C4 alkilas yra pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R15;

kiekvienas R15 yra nepriklausomai OH, F, CN arba C1-C4 alkoksi; ir
X ir Z yra nepriklausomai C1-C4 alkilas, C1-C4 fluoralkilas, C1-C4 alkoksi arba C1-C4 fluoralkoksi.

11. Junginys arba druska pagal 10 punktą, kur R3 yra 3-12-naris heterociklilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš oksetanilo, tetrahidrofuranilo ir tetrahidropiranilo, kiekvienas pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau R7.

12. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 5,8-dichlor-2-[(4-metoksi-6-metil-2-okso-1,2-dihidro-piridin-3-il)metil]-7-[(R)-metoksi(oksetan-3-il)metil]-3,4-dihidroizochinolin-1(2H)-onas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.

13. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 5,8-dichloro-2-[(4-metoksi-6-metil-2-okso-1,2-dihidro-piridin-3-il)metil]-7-[(R)-metoksi(oksetan-3-il)metil]-3,4-dihidroizochinolin-1(2H)-onas.

14. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 5,8-dichlor-2-[(4-metoksi-6-metil-2-okso-1,2-dihidro-piridin-3-il)metil]-7-[metoksi(oksetan-3-il)metil]-3,4-dihidroizochinolin-1(2H)-onas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.

15. Junginys pagal 1 punktą, kuris yra 5,8-dichloro-2-[(4-metoksi-6-metil-2-okso-1,2-dihidro-piridin-3-il)metil]-7-[(S)-metoksi(oksetan-3-il)metil]-3,4-dihidroizochinolin-1(2H)-onas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.

16. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1 – 15 punktų, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, ir farmaciniu požiūriu priimtinas nešiklis arba pagalbinė medžiaga.

17. Junginys pagal bet kurį iš 1 – 15 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti nenormalaus ląstelių augimo paciente gydymui.

18. Junginys arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti pagal 17 punktą, kur nenormalus ląstelių augimas yra vėžys.
19. Junginys arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti pagal 18 punktą, kur vėžys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš folikulinės limfomos, difuzinės didžiųjų B ląstelių limfomos, smegenų naviko, krūties naviko, gimdos kaklelio naviko, gaubtinės ir tiesiosios žarnos naviko, endometriumo naviko, stemplės naviko, skrandžio naviko, galvos ir kaklo naviko, kepenų ląstelių naviko, gerklų naviko, plaučių naviko, burnos naviko, kiaušidžių naviko, prostatos naviko, sėklidžių naviko ir skydliaukės karcinomos ir sarkomos.

20. Junginys arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti pagal bet kurį iš 17 – 19 punktų, kur pacientas yra žmogus.

21. Junginio pagal bet kurį iš 1 – 15 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos ir vieno arba daugiau papildomų priešvėžinių agentų derinys.

22. Junginio pagal bet kurį iš 1 – 15 punktų arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, skirtas panaudoti sutrikimo, medijuojamo EZH2, gydymui paciente.

23. Junginys, parinktas iš grupės, susidedančios iš:
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