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1. Junginys, atitinkantis formulę II:
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Formulė II
arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, kurioje Het yra:

[image: image2.emf]
kur R4, R5, R6 ir R7 nepriklausomai yra parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, halogeno, CN, NO2, pasirinktinai halogeninto C1-8 alkilo, hidroksi arba C1-8 alkoksi, su sąlyga, kad R4, R5, R6 ir R7 visi nėra vandenilis;

kur A yra siera ir B yra deguonis;

kur R1 yra fenilas, pakeistas vienu arba daugiau pakaitų, parinktų iš grupės, susidedančios iš halogeno, alkilo, halogenalkilo, alkoksi, halogenalkoksi, alkenilo, trifluormetilo, trifluormetoksi, alkinilo, cikloalkilo, cikloalkilalkilo, cikloheteroalkilo, cikloheteroalkilalkilo, arilo, heteroarilo, arilalkilo, ariloksi, ariloksialkilo, arilalkoksi, alkoksikarbonilo, arilkarbonilo, arilalkenilo, aminokarbonilarilo, ariltio, arilsulfinilo, arilazo, heteroarilalkilo, heteroarilalkenilo, heteroarilheteroarilo, heteroariloksi, hidroksi, nitro, ciano, amino, pakeisto amino, karbamoilo, alkilkarbamoilo, amidinto karboksi, amidinto karboksialkilo, alkilamidinto karboksialkilo, tiolio, alkiltio, ariltio, heteroariltio, ariltioalkilo, alkoksiariltio, alkilkarbonilo, arilkarbonilo, alkilaminokarbonilo, arilaminokarbonilo, alkoksikarbonilo, aminokarbonilo, alkilkarboniloksi, arilkarboniloksi, alkilkarbonilamino, arilkarbonilamino, arilsulfinilo, arilsulfinilalkilo, arilsulfonilamino ir arilsulfonaminokarbonilo; ir 

kur R2 ir R3, kartu su anglies atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro ciklą, kuris yra C3-10 cikloalkilas arba pakeistas C3-10 cikloalkilas, kur kiekvienas pakeistas cikloalkilas yra nepriklausomai pakeistas viena arba daugiau grupių, parinktų iš alkilo, alkoksi, hidroksi, arilo, ariloksi, arilalkilo, cikloalkilo, alkilamido, alkanoilamino, okso, acilo, arilkarbonilamino, amino, nitro, ciano, tiolio, alkiltio, bromo, fluoro, chloro, jodo, heterociklilo, heteroarilo, karboksilo, karbalkoilo, alkenilo ir amido grupių.

2. Junginys pagal 1 punktą, kur vienas iš R4 arba R5 yra CN arba NO2; ir kitas iš R4 arba R5 yra vandenilis, halogenas, C1-8 alkilas, C1-8 fluoralkilas, C1-8 alkoksi arba C1-8 fluoralkoksi; ir
R6 ir R7 yra vandenilis, 

geriau, kur R4 yra CN arba NO2; ir R5 yra vandenilis, halogenas, C1-8 alkilas, C1-8 fluoralkilas, C1-8 alkoksi arba C1-8 fluoralkoksi.

3. Junginys arba farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal 1 arba 2 punktą, kur R1 yra fenilas, pakeistas:

(i) bent vienu fluoro atomu; arba
(ii) bent vienu C1-6 alkilu; arba
(iii) bent vienu C1-8 alkilaminokarbonilu; arba
(iv) dviejų arba daugiau iš (i)-(iii) deriniu.

4. Junginys arba farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal bet kurį iš 1-3 punktą, kur R2 ir R3, kartu su anglies atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro ciklą, kuris yra C3-10 cikloalkilas, geriau, ciklobutilo fragmentas.

5. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktą.
6. Farmaciniu požiūriu priimtina druska pagal bet kurį iš 1-4 punktą.

7. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska, skirtas naudoti hiperproliferacinio sutrikimo gydymui subjekto organizme, kuriam to reikia.

8. Junginys, skirtas naudoti pagal 7 punktą, kur hiperproliferacinis sutrikimas yra (a) prostatos vėžys arba (b) hormonams jautrus prostatos vėžys, arba (c) hormonams atsparus prostatos vėžys.
9. Junginys, skirtas naudoti pagal 7 arba 8 punktą, kur junginys arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska yra įvedamas subjektui: (a) doze intervale nuo 0,01 mg kilogramui kūno masės per dieną iki 500 mg kilogramui kūno masės per dieną; arba (b) doze intervale nuo 0,1 mg kilogramui kūno masės per dieną iki 200 mg kilogramui kūno masės per dieną; arba (c) doze intervale nuo 1 mg kilogramui kūno masės per dieną iki 50 mg kilogramui kūno masės per dieną; arba (d) doze 10 mg kilogramui kūno masės per dieną.

10. Junginys, skirtas naudoti pagal 7 arba 8 punktą, kur junginys yra įvedamas subjektui intraveninės injekcijos, injekcijos į audinius būdu, intraperitoniniu, peroraliniu arba nazaliniu būdu.
11. Junginys, skirtas naudoti pagal 7 arba 8 punktą, kur junginys yra įvedamas subjektui pavidalu, parinktu iš grupės, susidedančios iš tirpalo, dispersijos, suspensijos, miltelių, kapsulės, tabletės ir piliulės. 

12. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1-4 punktą arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį, skiediklį arba adjuvantą.
13. Farmacinė kompozicija pagal 12 punktą: (a) apimanti dimetilsulfoksido ir fosfatinio buferio druskos tirpalą; arba (b) apimanti polietilenglikolį; arba (c) apimanti dimetilsulfoksido tirpalą, kuriame junginio koncentracija yra nuo 0,15 mg/ml iki 15 mg/ml, ir kuriame dimetilsulfoksido yra nuo 10 % iki 25 % nuo tirpalo; arba (d) apimanti dimetilsulfoksido tirpalą, karboksimetilceliuliozę, polisorbatą ir vandenį; arba (e) apimanti dimetilsulfoksido tirpalą, karboksimetilceliuliozę, polisorbatą ir vandenį, kuriame dimetilsulfoksido yra nuo 10 % iki 20 % nuo tirpalo, karboksimetilceliuliozės yra nuo 1 % iki 2 % nuo tirpalo, ir polisorbato yra nuo 0,05 % iki 0,2 % nuo tirpalo; arba (f) kur junginio koncentracija yra maždaug 1,5 mg/ml.
14. Farmacinė kompozicija pagal 12 punktą, kur farmacinė kompozicija:

(i) yra pavidale, kuris yra tinkamas įvesti žinduoliui intraveninės injekcijos, injekcijos į audinius būdu, intraperitoniniu, peroraliniu arba nazaliniu būdu; arba

(ii) yra pavidale, parinktame iš iš grupės, susidedančios iš tirpalo, dispersijos, suspensijos, miltelių, kapsulės, tabletės ir piliulės; arba 

(iii) yra pavidale, parinktame iš iš grupės, susidedančios iš laike atpalaiduojamos kapsulės, laike atpalaiduojamos tabletės ir laike atpalaiduojamos piliulės.

15. Farmacinė kompozicija pagal 12 punktą, esanti pavidale:

(i) kapsulės; arba

(ii) tabletės; arba
(iii) piliulės.

16. Farmacinė kompozicija pagal bet kurį iš 12-15 punktą, vaistas yra vienetinėje vaisto formoje, turinčioje nuo 0,0005 iki 500 mg, nuo 0,01 iki 50 mg, nuo 0,05 iki 10 mg arba 5 mg junginio arba farmaciniu požiūriu priimtinos jo druskos vienetinėje vaisto formoje.

