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

kur:

G ir J yra nepriklausomai CH arba N;

W yra C arba CRa, L1 yra prijungtas prie W arba Y; ir
A ir E yra nepriklausomai C arba N su sąlyga, kad abu nėra N;

V yra CR3 arba N;

X yra CRa, NRa, N arba O;

Y yra C, CRa, NRa, N, O arba S;

Z yra CR3 arba N; arba
W yra N arba NRa, L1 yra prijungtas prie W arba Y; ir
A ir E yra nepriklausomai C arba N su sąlyga, kad abu nėra N;

V yra CR3 arba N;

X yra CRa, NRa arba N;

Y yra C, CRa arba N;

Z yra CR3 arba N; arba
L1 yra -CH2- arba -C(O)-;

L2 yra -C(O)-;

R1 ir R2 yra nepriklausomai halogenas, -O-(C1-C3)alkilas, ciklopropilas arba (C1-C3)alkilas;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai H, -CF3, -CN, halogenas, -OCHF2, -OCF3, -C(O)N(Re)2, -NReCORe, -(C1-C3)alkilas, -O-(C1-C3)alkilas, -S-(C1-C3)alkilas, (C3-C6)cikloalkilas arba morfolinilas;

R4 yra (C1-C6)alkilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau pakaitų, nepriklausomai parinktų iš halogeno, -CO2H ir -CO2(C1-C4)alkilo; arba
R4 yra -NH-CH2-tetrahidro-2H-piranilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba dviem pakaitais, nepriklausomai parinktais iš -OH ir -O(C1-C4)alkilo; arba
R4 yra -N(H)-(C3-C6)cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau pakaitų, nepriklausomai parinktų iš F, -OH, -COOH ir -CO2(C1-C4)alkilo; arba
R4 yra (C3-C6)cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau pakaitų nepriklausomai parinktų iš F, -OH, -COOH ir -CO2(C1-C4)alkilo; arba
R4 yra azabiciklo[2.2.1]heptanilas arba azabiciklo[3.1.0]heksanilas, kiekvienas pasirinktinai pakeistas - CO2H arba -CO2(C1-C4)alkilu; arba
R4 yra azaspiro[3.3]heptanilas, pasirinktinai pakeistas -CH2CO2H, -CH2CO2CH3, -CO2H, -CO2 CH3; arba
R4 yra 2-oksa-6-azaspiro[3.3]heptanilas, 2-oksa-7-azaspiro[3.5]nonanilas arba 2-oksa-8-azaspiro[4.5]dekanilas, kiekvienas pasirinktinai pakeistas -CH2CO2H grupe; arba
R4 yra azetidinilas, pasirinktinai pakeistas vienu arba dviem pakaitais, nepriklausomai parinktais iš - CH3, -OH, -OCH3, -(C1-C4)alkilen-OH, -CH2OCH3, -(C1-C4)alkilenO(C1-C4)alkilo, -CO2(C1-C4)alkilo, - CO2H, -(C1-C4)alkilen-CO2H, -(C1-C4)alkilen-CO2-(C1-C4)alkilo, -N(CH3)2 ir pirolidinilo grupių; arba
R4 yra 1,2-diazepanilas arba 1,4-diazepanilas, kiekvienas pasirinktinai pakeistas -(C1-C4)alkilen-OH grupe; arba
R4 yra morfolinilas, pasirinktinai pakeistas =O; arba
R4 yra piperazinilas, piperidinilas arba pirolidinilas, kiekvienas pasirinktinai pakeistas vienu arba daugiau pakaitų, nepriklausomai parinktų iš -halogeno, -CN, -(C1-C4)alkilo, -CH2-ciklopropilo, -(C1-C4)alkilen-F, -CF3, -CH2CF3, -COOH, -(C1-C4)alkilenCOOH, -CH(OH)CO2H, -COCH3, -CO2(C1-C4)alkilo, - CH(OH)CO2CH3, -(C1-C4)alkilen-C(=O)O(C1-C4)alkilo, -(C1-C4)alkilen-OH, -OH, -O(C1-C4)alkilo, -(C1-C4)alkilenO(C1-C4)alkilo, -O(C1-C4)alkilenCO2H, -O(C1-C4)alkilenC(=O)O(C1-C4)alkilo, - CONHCH3, -SO2-(C1-C4)alkilo, -NH2, -NH(C1-C4)alkilo, -N((C1-C4)alkil)2, ciklobutankarboksilinės rūgšties ir oksetanilo;

kiekvienas Ra yra nepriklausomai H, -C(O)CH3, pasirinktinai pakeistas (C1-C6)alkilas, pasirinktinai pakeistas (C3-C6)cikloalkilas arba -S(O)2-fenilas; ir
Re yra nepriklausomai H arba -(C1-C3)alkilas;

su sąlyga, kad ne daugiau negu du iš A, E, W, X ir Y yra N.

2. Junginys pagal 1 punktą, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur R1 ir R2 abu yra halogenai arba -CH3.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur W yra C arba CH, A yra C, ir E yra C.

4. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-3 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur G yra CH.

5. Junginys pagal bet kurį vieną iš 1-4 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur J yra CH.

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

W yra CH;

X yra CRa, kur Ra yra H arba -CH3;

Y yra N;

A yra C;

E yra C;

V yra CR3, kur R3 yra H;

Z yra N arba CR3, kur R3 yra H, -CH3, arba -CF3;

L1 yra prijungtas prie Y;

L1 yra -CH2- arba -C(O)-;

L2 yra -C(O)-;

R1 yra -Cl arba -CH3;

R2 yra -Cl arba -CH3;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai H, -F, -Cl, -CN, -CH3, -CH(CH3)2, -CF3, -OCHF2, -OCF3, -SCH3 arba ciklopropilas; ir
R4 yra pasirinktinai pakeistas 2-oksa-6-azaspiro[3.3]heptanilas arba pasirinktinai pakeistas piperidinilas.

7. Junginys pagal 6 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur pasirinktinai pakeistas piperidinilas yra pasirinktinai pakeistas -CH3, -COOH, -CH2CO2H, - CH2CH2CO2H, -CO2CH3, -CO2CH2CH3 arba -OH grupe.

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

W yra C;

X yra NRa, kur Ra yra H, -CH3, -CH2CH3, -COCH3 arba -CH2CH(CH3)2;

Y yra CRa, kur Ra yra H;

Z yra CR3, kur R3 yra H arba -CH3;

A yra C;

E yra C;

V yra CR3, kur R3 yra H, -CN, -CH3 arba -CF3;

L1 yra prijungtas prie W;

L1 yra -CH2- arba -C(O)-;

L2 yra -C(O)-;

R1 yra -Cl, -CH3 arba ciklopropilas;

R2 yra -Cl arba -CH3;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai H, -F, -Br, -Cl, -CN, -CH3, -CF3, -OCH3, -OCHF2, -OCF3, -CONHCH3, -CON(CH3)2, -NHCOCH3, ciklopropilas arba morfolinilas;

R4 yra pasirinktinai pakeistas (C1-C6)alkilas, -NH-CH2-pasirinktinai pakeistas tetrahidro-2H-piranilas, -NH-pasirinktinai pakeistas cikloheksilas, pasirinktinai pakeistas azabiciklo[2.2.1]heptanilas, pasirinktinai pakeistas 3-azabiciklo[3.1.0]heksanilas, pasirinktinai pakeistas azaspiro[3.3]heptanilas, pasirinktinai pakeistas azetidinilas , pasirinktinai pakeistas ciklobutilas, pasirinktinai pakeistas cikloheksilas, pasirinktinai pakeistas ciklopentilas, pasirinktinai pakeistas 1,4-diazepanilas, pasirinktinai pakeistas morfolinilas, pasirinktinai pakeistas 2-oksa-6-azaspiro[3.3]heptanilas, pasirinktinai pakeistas 2-oksa-7-azaspiro[3.5]nonanilas, pasirinktinai pakeistas 2-oksa-8-azaspiro[4.5]dekanilas, pasirinktinai pakeistas piperazinilas, pasirinktinai pakeistas piperidinilas arba pasirinktinai pakeistas pirolidinilas.

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

W yra C;

X yra NRa, kur Ra yra H arba -CH3;

Y yra CRa, kur Ra yra H;

Z yra N;

A yra C;

E yra C;

V yra CR3, kur R3 yra H;

L1 yra prijungtas prie W;

L1 yra -CH2- arba -C(O)-;

L2 yra -C(O)-;

R1 yra -Cl;

R2 yra -Cl;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai H, -CH3 arba -CF3; ir
R4 yra pasirinktinai pakeistas morfolinilas, pasirinktinai pakeistas piperazinilas arba pasirinktinai pakeistas piperidinilas.

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

W yra CRa, kur Ra yra H;

X yra O arba NRa, kur Ra yra H arba -CH3;

Y yra C;

Z yra CR3, kur R3 yra H arba -CF3;

A yra C;

E yra C;

V yra CR3, kur R3 yra H;

L1 yra prijungtas prie Y;

L1 yra -CH2-;

L2 yra -C(O)-;

R1 yra -Cl;

R2 yra -Cl;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai H, -CH3, -CF3 arba -OCF3; ir
R4 yra pasirinktinai pakeistas piperidinilas.

11. Junginys pagal 10 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kur pasirinktinai pakeistas piperidinilas yra pasirinktinai pakeistas -CH3, -COOH, -CH2COOH, - CH2CO2CH3 arba -CO2CH2CH3 grupe.

12. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra:
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arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska.

13. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra:
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14. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra farmaciniu požiūriu priimtina druska junginio:
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15. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra:
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16. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra farmaciniu požiūriu priimtina druska junginio:
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17. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra:
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18. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra farmaciniu požiūriu priimtina druska junginio:
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19. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra:
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20. Junginys pagal 12 punktą, kur junginys yra farmaciniu požiūriu priimtina druska junginio:

[image: image213.emf]
21. Farmacinė kompozicija, apimanti:

(i) junginį pagal bet kurį vieną iš 1-11 punktų arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską, arba
(ii) junginį pagal 12 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, arba
(iii) junginį pagal bet kurį vieną iš 13, 15, 17 arba 19 punktų, arba
(iv) farmaciniu požiūriu priimtiną druską junginio pagal bet kurį vieną iš 14, 16, 18 arba 20 punktų,

ir vieną arba daugiau farmaciniu požiūriu priimtinų pagalbinių medžiagų.

