1. Junginys, kurio formulė I:
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kur
R1 yra vandenilis, -O-R7, -N(R8)(R9), -C(O)-R7, -S(O)2-R7, -C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas ir heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z1;

R2 yra vandenilis, -C(O)-R7, -C(O)O-R7, -C(O)N(R7)2, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas ir heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z2;

arba R1 ir R2 kartu su azotu, prie kurio jie yra prijungti, suformuoja heterociklilą arba heteroarilą, kur kiekvienas heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z2;

R3 yra heterociklilas arba heteroarilas, kur kiekvienas heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z3;

R4 yra heterociklilas arba heteroarilas, kur kiekvienas heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z4;

R5 yra vandenilis, halogenas, -CN, -NO2, -O-R7, -N(R8)(R9), -S(O)-R7, -S(O)2R7, -S(O)2N(R7)2, -C(O)R7, -OC(O)-R7, -C(O)O-R7, -OC(O)O-R7, -OC(O)N(R10)(R11), -C(O)N(R7)2, -N(R7)C(O)(R7), C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-9 alkiltio, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-9 alkiltio, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas ir heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z5;

R6 yra vandenilis, -C(O)-R7, -C(O)O-R7, -C(O)N(R7)2, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas ir heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z6;

kiekvienas R7 yra, pasirinktinai, vandenilis, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas ir heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z7;

R8 ir R9 kiekvienu atveju yra, pasirinktinai, vandenilis, -S(O)2R10, -C(O)-R10, -C(O)O-R10, -C(O)N(R10)(R11), C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z8;

R10 ir R11 kiekvienu atveju yra, pasirinktinai, vandenilis, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas,

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas ir heteroarilas, pasirinktinai, yra pakeistas nuo vieno iki keturių Z1b;

kiekvienas Z1, Z2, Z3, Z4, Z5, Z6, Z7 ir Z8 yra, pasirinktinai, vandenilis, okso, halogenas, -NO2, -N3, -CN, tiokso, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, C1-8 halogenalkilas, arilas, heteroarilas, heterociklilas, -O-R12, -C(O)-R12, -C(O)O-R12, -C(O)-N(R13)(R14), -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -N(R12)C(O)-R12, -N(R12)C(O)O-R12, -N(R12)C(O)N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2(R12), -NR12S(O)2N(R13)(R14), -NR12S(O)2O(R12), -OC(O)R12, -OC(O)-N(R13)(R14), -P(O)(OR12)2, -OP(O)(OR12)2, -CH2P(O)(OR12)2, -OCH2P(O)(OR12)2, -C(O)OCH2P(O)(OR12)2, -P(O)(R12)(OR12), -OP(O)(R12)(OR12), -CH2P(O)(R12)(OR12), -OCH2P(O)(R12)(OR12), -C(O)OCH2P(O)(R12)(OR12), -P(O)(N(R12)2)2, -OP(O)(N(R12)2)2, -CH2P(O)(N(R12)2)2, -OCH2P(O)(N(R12)2)2, -C(O)OCH2P(O)(N(R12)2)2, -P(O)(N(R12)2)(OR12), -OP(O)(N(R12)2)(OR12), -CH2P(O)(N(R12)2)(OR12), -OCH2P(O)(N(R12)2)(OR12), -C(O)OCH2P(O)(N(R12)2)(OR12), -P(O)(R12)(N(R12)2), -OP(O)(R12)(N(R12)2), -CH2P(O)(R12)(N(R12)2), -OCH2P(O)(R12)(N(R12)2), -C(O)OCH2P(O)(R12)(N(R12)2), -Si(R12)3, -S-R12, -S(O)R12, -S(O)(NH)R12, -S(O)2R12 arba -S(O)2N(R13)(R14);

kur bet kuris alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, halogenalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z1a grupių;

kiekvienas Z1a yra, pasirinktinai, okso, halogenas, tiokso, -NO2, -CN, -N3, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, C1-8 halogenalkilas, arilas, heteroarilas, heterociklilas, -O-R12, -C(O)R12, -C(O)O-R12, -C(O)N(R13)(R14), -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -N(R12)-C(O)R12, -N(R12)C(O)O(R12), -N(R12)C(O)N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2(R12), -N(R12)S(O)2-N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2O(R12), -OC(O)R12, -OC(O)OR12, -OC(O)-N(R13)(R14), -Si(R12)3, -SR12, -S(O)R12, -S(O)(NH)R12, -S(O)2R12 arba -S(O)2N(R13)(R14);

kur bet kuris alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z1b grupių;

kiekvienas R12 yra, pasirinktinai, vandenilis, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas,
kur bet kuris alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z1b grupių;

R13 ir R14 kiekvienu atveju kiekvienas yra, pasirinktinai, vandenilis, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas;

kur bet kuris alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių Z1b grupių, arba R13 ir R14 kartu su azotu, prie kurio jie yra prijungti, suformuoja heterociklilą, kur minėtas heterociklilas yra pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z1b grupių;

kiekvienas R15 yra, pasirinktinai, halogenas, -CN, -NO2, -O-R7, -N(R8)(R9), -S(O)-R7, -S(O)2R7, -S(O)2N(R7)2, -C(O)R7, -OC(O)-R7, -C(O)O-R7, -OC(O)O-R7, -OC(O)N(R10)(R11), -C(O)N(R7)2, -N(R7)C(O)(R7), C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C1-9 alkiltio, C1-6 halogenalkilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas; ir
kiekvienas Z1b yra, pasirinktinai, okso, tiokso, hidroksilas, halogenas, -NO2, -N3, -CN, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, C1-8 halogenalkilas, arilas, heteroarilas, heterociklilas, -O(C1-9 alkil), -O(C2-6 alkenil), -O(C2-6 alkinil), -O(C3-15 cikloalkil), -O(C1-8 halogenalkil), -O(aril), -O(heteroaril), - O(heterociklil), -NH2, -NH(C1-9 alkil), -NH(C2-6 alkenil), -NH(C2-6 alkinil), -NH(C3-15 cikloalkil), -NH(C1-8 halogenalkil), -NH(aril), -NH(heteroaril), -NH(heterociklil), -N(C1-9 alkil)2, -N(C2-6 alkenil)2, -N(C2-6 alkinil)2, -N(C3-15 cikloalkil)2, -N(C1-8 halogenalkil)2, -N(aril)2, -N(heteroaril)2, -N(heterociklil)2, -N(C1-9 alkil)(C2-6 alkenil), -N(C1-9 alkil)(C2-6 alkinil), -N(C1-9 alkil)(C3-15 cikloalkil), -N(C1-9 alkil)(C1-8 halogenalkil), -N(C1-9 alkil)(aril), -N(C1-9 alkil)(heteroaril), -N(C1-9 alkil)(heterociklil), -C(O)(C1-9 alkil), -C(O)(C2-6 alkenil), -C(O)(C2-6 alkinil), -C(O)(C3-15 cikloalkil), -C(O)(C1-8 halogenalkil), -C(O)(aril), -C(O)(heteroaril), -C(O)(heterociklil), -C(O)O(C1-9 alkil), -C(O)O(C2-6 alkenil), -C(O)O(C2-6 alkinil), -C(O)O(C3-15 cikloalkil), -C(O)O(C1-8 halogenalkil), -C(O)O(aril), -C(O)O(heteroaril), -C(O)O(heterociklil), -C(O)NH2, -C(O)NH(C1-9 alkil), -C(O)NH(C2-6 alkenil), -C(O)NH(C2-6 alkinil), -C(O)NH(C3-15 cikloalkil), -C(O)NH(C1-8 halogenalkil), -C(O)NH(aril), -C(O)NH(heteroaril), -C(O)NH(heterociklil), -C(O)N(C1-9 alkil)2, -C(O)N(C2-6 alkenil)2, -C(O)N(C2-6 alkinil)2, -C(O)N(C3-15 cikloalkil)2, -C(O)N(C1-8 halogenalkil)2, -C(O)N(aril)2, -C(O)N(heteroaril)2, -C(O)N(heterociklil)2, -NHC(O)(C1-9 alkil), -NHC(O)(C2-6 alkenil), -NHC(O)(C2-6 alkinil), -NHC(O)(C3-15 cikloalkil), -NHC(O)(C1-8 halogenalkil), -NHC(O)(aril), -NHC(O)(heteroaril), -NHC(O)(heterociklil), -NHC(O)O(C1-9 alkil), -NHC(O)O(C2-6 alkenil), -NHC(O)O(C2-6 alkinil), -NHC(O)O(C3-15 cikloalkil), -NHC(O)O(C1-8 halogenalkil), -NHC(O)O(aril), -NHC(O)O(heteroaril), -NHC(O)O(heterociklil), -NHC(O)NH(C1-9 alkil), -NHC(O)NH(C2-6 alkenil), -NHC(O)NH(C2-6 alkinil), -NHC(O)NH(C3-15 cikloalkil), -NHC(O)NH(C1-8 halogenalkil), -NHC(O)NH(aril), -NHC(O)NH(heteroaril), -NHC(O)NH(heterociklil), -SH, -S(C1-9 alkil), -S(C2-6 alkenil), -S(C2-6 alkinil), -S(C3-15 cikloalkil), -S(C1-8 halogenalkil), -S(aril), -S(heteroaril), -S(heterociklil), -NHS(O)(C1-9 alkil), -N(C1-9 alkil)S(O)(C1-9 alkil), -S(O)N(C1-9 alkil)2, -S(O)(C1-9 alkil), -S(O)(NH)(C1-9 alkil), -S(O)(C2-6 alkenil), -S(O)(C2-6 alkinil), -S(O)(C3-15 cikloalkil), -S(O)(C1-8 halogenalkil), -S(O)(aril), -S(O)(heteroaril), -S(O)(heterociklil), -S(O)2(C1-9 alkil), -S(O)2(C2-6 alkenil), -S(O)2(C2-6 alkinil), -S(O)2(C3-15 cikloalkil), -S(O)2(C1-8 halogenalkil), -S(O)2(aril), -S(O)2(heteroaril), -S(O)2(heterociklil), -S(O)2NH(C1-9 alkil) arba -S(O)2N(C1-9 alkil)2;

kur bet kuris alkilas, cikloalkilas, arilas, heteroarilas arba heterociklilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių halogenų, C1-9 alkilų, C1-8 halogenalkilų, -OH, -NH2, -NH(C1-9 alkil), -NH(C3-15 cikloalkil), -NH(C1-8 halogenalkil), -NH(aril), -NH(heteroaril), -NH(heterociklil), -N(C1-9 alkil)2, -N(C3-15 cikloalkil)2, -NHC(O)(C3-15 cikloalkil), -NHC(O)(C1-8 halogenalkil), -NHC(O)(aril), -NHC(O)(heteroaril), -NHC(O)(heterociklil), -NHC(O)O(C1-9 alkil), -NHC(O)O(C2-6 alkinil), -NHC(O)O(C3-15 cikloalkil), -NHC(O)O(C1-8 halogenalkil), -NHC(O)O(aril), -NHC(O)O(heteroaril), -NHC(O)O(heterociklil), -NHC(O)NH(C1-9 alkil), -S(O)(NH)(C1-9 alkil), S(O)2(C1-9 alkil), -S(O)2(C3-15 cikloalkil), -S(O)2(C1-8 halogenalkil), -S(O)2(aril), -S(O)2(heteroaril), -S(O)2(heterociklil), -S(O)2NH(C1-9 alkil), -S(O)2N(C1-9 alkil)2, -O(C3-15 cikloalkil), -O(C1-8 halogenalkil), -O(aril), -O(heteroaril), -O(heterociklil) arba -O(C1-9 alkil);

m yra 0, 1 arba 2;

arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, stereoizomeras, stereoizomerų mišinys arba jo deuterintas analogas.

2. Junginys pagal 1 punktą, kur
(a) R2 yra vandenilis, ir (arba) m yra 0 arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(b) junginio formulė yra IIA:
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kur R1, R3, R4, R5 ir R6 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; arba
(c) junginio formulė yra IIIA:

[image: image3.emf]
kur R1, R4, R5, R6 ir Z3 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte,

W, X ir Y kiekvienas, pasirinktinai, yra N arba C; ir
n yra 1, 2 arba 3;

arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, stereoizomeras, stereoizomerų mišinys arba jo deuterintas analogas.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur
(i) R5 yra vandenilis, halogenas, -CN, O-R7, -S(O)-R7, -S(O)2R7, -S(O)2N(R7)2, -C(O)R7, -C(O)N(R7)2, C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas arba heteroarilas;

kur kiekvienas C1-9 alkilas, C2-6 alkenilas, C2-6 alkinilas, C3-15 cikloalkilas, arilas, heterociklilas ir heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių Z5, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
R5 yra vandenilis, halogenas, -CN, -C(O)R7, -O-R7, -S(O)2R7 arba heteroarilas, arba arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; ir (arba)
(ii) R6 yra vandenilis, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; ir (arba)
(iii) R1 yra -O-R7, C1-9 alkilas, C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas; ir minėtas C1-9 alkilas, C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, -CN, -O-R12, -S(O)2R12, C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo, C3-15 cikloalkilo, heterociklilo ir arilo, kur minėtas C3-15 cikloalkilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš C1-9 alkilo ir C1-9 halogenalkilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
R1 yra C1-9 alkilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, -CN, -O-R12, -S(O)2R12, C3-15 cikloalkilo, heterociklilo ir arilo, kur minėtas C3-15 cikloalkilas arba heterociklilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš C1-9 alkilo ir C1-9 halogenalkilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
R1 yra C3-15 cikloalkilas, heterociklilas arba heteroarilas, kur minėtas C3-15 cikloalkilas, heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, -CN, -O-R12, C1-9 alkilo ir arilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
R1 yra heterociklilas arba heteroarilas, kur minėtas heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, ir C1-9 alkilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
R1 yra arilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, -CN, -O-R7, C1-9 alkilo ir arilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
R1 yra arilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, -O-R7 ir C1-9 alkilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

4. Junginys pagal 2(c) punktą, kur
(1) W yra N, X yra N-Z3, ir Y yra C-Z3, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; ir (arba)
(2) Z3 yra vandenilis arba C1-9 alkilas, pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)OR12, -OC(O)-R12, -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -C(O)N(R12)-S(O)2R12, C1-9 alkilo, heterociklilo, arilo ir heteroarilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
Z3 yra C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas; ir minėtas C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -OR12, -C(O)-R12, -C(O)O-R12, -OC(O)-R12, -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, C1-9 alkilo, C1-8 halogenalkilo, C1-8 hidroksialkilo, C3-15 cikloalkilo, heterociklilo ir heteroarilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

5. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė VIIIA:
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kur Z3, R1, R4, R5 ir R6 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte, ir Z9 yra vandenilis, halogenas, -CN arba -O-R12; arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, stereoizomeras, stereoizomerų mišinys arba jų deuterintas analogas.

6. Junginys pagal 5 punktą, kur:

Z3 yra vandenilis, C1-9 alkilas, C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas, arba heteroarilas;

kur minėtas C1-9 alkilas, C3-15 cikloalkilas arba heterociklilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš okso, -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)-R12, -C(O)O-R12, -OC(O)-R12, -C(O)-N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2(R12), -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -C(O)N(R12)-S(O)2R12, C1-9 alkilo, C1-8 halogenalkilo, C1-8 hidroksialkilo, C3-15 cikloalkilo, arilo, heterociklilo ir heteroarilo;

Z9 yra vandenilis;

R1 yra C1-9 alkilas, C3-15 cikloalkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas;

kur minėtas C1-9 alkilas, heterociklilas, arilas arba heteroarilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, -CN, -O-R12, -S(O)2R12, C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo, heterociklilo ir arilo, kur minėtas C3-15 cikloalkilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš C1-9 alkilo ir C1-9 halogenalkilo;

R4 yra heterociklilas arba heteroarilas;

kur minėtas heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo ir heterociklilo;

R5 yra -CN, halogenas, -O-R7 arba -S(O)2R7;

R6 yra vandenilis;

kiekvienas R7, pasirinktinai, yra vandenilis arba C1-9 alkilas;

kur minėtas C1-9 alkilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš hidroksilo, halogeno, -O(C1-9 alkil) ir arilo;

kiekvienas R12, pasirinktinai, yra vandenilis, C1-9 alkilas arba heterociklilas;

kur minėtas C1-9 alkilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš hidroksilo, halogeno, -O(C1-9 alkil) ir arilo; ir
kiekvienas R13 ir R14, pasirinktinai, yra vandenilis arba C1-9 alkilas;

kur minėtas C1-9 alkilas gali būti pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš hidroksilo, halogeno, -O(C1-9 alkil) ir arilo;

arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, stereoizomeras, stereoizomerų mišinys.

7. Junginys pagal 6 punktą, kur Z3 yra C3-15 cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -C(O)-R12, -OC(O)-R12, -C(O)N(R13)(R14), C1-9 alkilo, C1-8 halogenalkilo, C1-8 hidroksialkilo, C3-15 cikloalkilo ir heteroarilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
Z3 yra heterociklilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki keturių pakaitų pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -O-R12, -C(O)O-R12, C1-9 alkilo, C1-8 halogenalkilo, C1-8 hidroksialkilo ir heterociklilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

8. Junginys pagal 5 arba 6 punktą, kur R5 yra ciano grupė arba halogenas, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska; arba R6 yra vandenilis, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

9. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur
(i) R4 yra heterociklilas arba heteroarilas; ir minėtas heterociklilas arba heteroarilas yra pasirinktinai pakeisti nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo ir heterociklilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(ii) R4 yra heteroarilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo ir heterociklilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(iii) R4 yra heterociklilas, pasirinktinai pakeistas nuo vieno iki trijų pakaitų, pasirinktinai parinktų iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo ir heterociklilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(iv)
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ir q yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

(v) R4 yra
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ir q yra 0, 1, 2, 3 arba 4, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(vi) R4 yra
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arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

kur kiekvienas Z4 iš punktų nuo (iv) iki (vi) gali būti pasirinktinai parinkti iš grupės, susidedančios iš -CN, halogeno, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), C1-9 alkilo, C1-9 halogenalkilo ir heterociklilo, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska;

(vii) R4 yra
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10. Junginys pagal 1 punktą, pasirinktas iš 1 lentelės, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

11. Kompozicija, apimanti bet kurį junginį pagal bet kurį vieną iš 1 - 10 punktų ir farmaciniu požiūriu priimtiną užpildą.

12. Junginys pagal 1 punktą arba kompozicija pagal 11 punktą, kur junginio formulė yra
[image: image45.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

13. Junginys pagal 1 punktą arba kompozicija pagal 11 punktą, kur junginio formulė yra
[image: image46.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

14. Junginys pagal 1 punktą arba kompozicija pagal 11 punktą, kur junginio formulė yra
[image: image47.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

15. Junginys pagal 1 punktą arba kompozicija pagal 11 punktą, kur junginio formulė yra
[image: image48.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

16. Junginys pagal 1 punktą arba kompozicija pagal 11 punktą, kur junginys turi vieną iš šių formulių:

[image: image49.emf]
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

17. Kompozicija, apimanti stereoizomerų mišinį junginio, kurio formulė yra I pagal 1 punktą:

[image: image50.emf]
kur mišinys apima junginius, kurių formulės IA ir IB, santykiu, kuris yra lygus mažiausiai 3: 1:

[image: image51.emf]
kur m, R1, R2, R3, R4, R5, R6 ir R15 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte.

18. Kompozicija, apimanti junginį arba kompoziciją pagal bet kurį iš 1 - 17 punktų, ir papildomą priešuždegiminį agentą, kur minėtas papildomas priešuždegiminis agentas, geriau, yra α4β7 inhibitorius, steroidas, MMP-9 antikūnas, S1P1 agonistas, TNF biologinis preparatas arba bet koks jų derinys.

19. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1 - 10 ir 12 - 16 punktų, skirtas naudoti terapijoje.

20. Junginys arba kompozicija pagal bet kurį vieną iš 1 - 17 punktų, skirti naudoti vėžio Osaka thyroid (Cot) sukeliamos ligos arba būklės gydymo būde žmonėms, kuriems to reikia, kur liga arba būklė yra pasirinktinai parinkta iš grupės, susidedančios iš:

(A) vėžio;

(B) diabeto;

(C) uždegiminės ligos, pavyzdžiui, uždegiminės žarnyno ligos (IBD);

(D) kieto naviko, parinkto iš kasos vėžio, šlapimo pūslės vėžio, storosios ir tiesiosios žarnos vėžio, krūties vėžio, prostatos vėžio, inkstų vėžio, kepenų ląstelių vėžio, plaučių vėžio, kiaušidžių vėžio, gimdos kaklelio vėžio, skrandžio vėžio, stemplės vėžio, galvos ir kaklo vėžio, melanomos, neuroendokrininio vėžio formų, CNS vėžio formų, smegenų navikų (pvz., gliomos, anaplastinės oligodendrogliomos, suaugusiųjų daugiaformės glioblastomos ir suaugusiųjų anaplastinės astrocitomos), kaulų vėžio ir minkštųjų audinių sarkomos;

(E) 1 ir 2 tipo diabeto, nėščiųjų diabeto, prediabeto, atsparumo insulinui, metabolinio sindromo, sutrikusios gliukozės koncentracijos nevalgius ir sutrikusios gliukozės tolerancijos;

(F) sisteminės raudonosios vilkligės (SRV), sunkiosios miastenijos, reumatoidinio artrito (RA), ūminio išplitusio encefalomielito, idiopatinės trombocitopeninės purpuros, išsėtinės sklerozės (MS), uždegiminės žarnyno ligos (IBD), sepsio, psoriazės, Sjogreno sindromo, autoimuninės hemolizinės anemijos, astmos arba lėtinės obstrukcinės plaučių ligos (LOPL), ankilozinio spondilito, reaktyviojo artrito, monoartikulinio artrito, osteoartrito, podagrinio artrito, jaunatvinio artrito, jaunatvinio reumatoidinio artrito priepuolio ir psoriazinio artrito;
(G) izoliuotos žarnos kolito, išeminio kolito, infekcinio kolito, cheminio kolito, mikroskopinio kolito (įskaitant kolageninį kolitą ir limfocitinį kolitą), atipinio kolito, pseudomembraninio kolito, fulminantinio kolito, autistinio enterokolito, neapibrėžto kolito, Bečeto ligos, skrandžio ir dvylikapirštės žarnos CD, jejunoileito, ileito, ileokolito, Krono (granulomatozinio) kolito, dirgliosios žarnos sindromo, mukozito, spinduliuotės sukelto enterito, trumposios žarnos sindromo, celiakijos, skrandžio opos, divertikulito, paučito, proktito ir lėtinio viduriavimo; 
(H) alkoholinio hepatito
(I) sisteminės raudonosios vilkligės (SRV), vilkligės nefrito, su vilklige susijusių ir autoimuninių sutrikimų arba SRV simptomo, kur minėtas SRV simptomas yra, pageidautina, pasirinktas iš sąnarių skausmo, sąnarių patinimo, artrito, nuovargio, plaukų slinkimo, burnos opų, patinusių limfmazgių, jautrumo saulės spinduliams, odos išbėrimo, galvos skausmo, tirpimo, dilgčiojimo, traukulių, regėjimo sutrikimų, asmenybės pokyčių, pilvo skausmo, pykinimo, vėmimo, nenormalaus širdies ritmo, atsikosėjimo krauju ir kvėpavimo sunkumo, blyškios odos spalvos ir Reinaudo reiškinio.

21. Junginio arba kompozicijos pagal bet kurį iš 1 - 17 punktų panaudojimas vaisto gamyboje.
