1. Junginys, skirtas naudoti gydant su CNS susijusį sutrikimą žmogaus organizme, kuriam to reikia, apimantis (1) junginį, kurio formulė (I), arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską; arba (2) farmacinę kompoziciją, apimančią junginį, kurio formulė (I), arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską, ir farmaciniu požiūriu priimtiną pagalbinę medžiagą,

kur:
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kur:

A yra pasirinktinai pakeistas azoto turintis heteroarilas arba heterociklilas;

L yra -C(R3)(R3)-, -O-, -S- arba -NR3-;

R1 yra vandenilis arba C1-C6 alkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, karbociklilas arba heterociklilas;

R2 yra vandenilis, C1-C6 alkilas, C1-C6 halogenalkilas arba C1-C6 alkoksi;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai vandenilis arba C1-C6 alkilas;

R5 nėra arba yra vandenilis; ir
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 reiškia viengubą arba dvigubą jungtį, kur
kai viena iš [image: image3.png]


 yra dviguba jungtis, kita [image: image4.png]


 yra vienguba jungtis; ir kai viena iš [image: image5.png]


 yra dviguba jungtis, R5 nėra.

2. Junginys, skirtas naudoti pagal 1 punktą, kur junginio formulė yra (Ia):
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arba farmaciniu požiūriu priimtina jo druska,

kur:

A yra pasirinktinai pakeistas azoto turintis heteroarilas arba heterociklilas;

L yra -C(R3)(R3)-, -O-, -S- arba -NR3-;

R1 yra vandenilis arba C1-C6 alkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, karbociklilas arba heterociklilas;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai vandenilis arba C1-C6 alkilas;

R5 nėra arba yra vandenilis; ir
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 reiškia viengubą arba dvigubą jungtį, kur
kai viena iš [image: image8.png]


 yra dviguba jungtis, kita [image: image9.png]


 yra vienguba jungtis; ir
kai viena iš [image: image10.png]


 yra dviguba jungtis, R5 nėra.

3. Junginys, skirtas naudoti pagal 2 punktą, kur A yra
a) monociklinis;

b) monociklinis ir prijungtas per azotą;

c) heteroarilas;

d) heteroarilas, apimantis iki penkių azoto atomų;

e) heteroarilas, parinktas iš benzotriazolo, azabenzotriazolo, diazabenzotriazolo, benzopirazolo, azabenzopirazolo arba diazabenzopirazolo;

f) 5 narių heteroarilas arba heterociklilas;

g) 5 narių heteroarilas arba heterociklilas, apimantis iki keturių azoto atomų;

h) 5 narių heteroarilas arba heterociklilas, apimantis 2, 3 arba 4 azoto atomus; arba
i) pirazolas, triazolas arba tetrazolas.

4. Junginys, skirtas naudoti pagal 2 punktą, kur junginio formulė yra (Ia-3):
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kur
R4 yra ciano grupė, nitro grupė, hidroksilas, halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 alkoksi, -C(O)Ra, - C(O)N(Rb)(Rc), -C(O)ORa, -N(Rb)(Rc), -OC(O)N(Rb)(Rc), -OC(O)ORa, -OC(O)Ra, -S(O)0-2Ra, -S(O)0-2ORa arba -S(O)0-2N(Rb)(Rc);

kiekvienas Ra yra vandenilis arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas Rb ir Rc yra nepriklausomai vandenilis, C1-C6 alkilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas, heteroarilas arba
Rb ir Rc, kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, suformuoja žiedą (pvz., 3-7 narių žiedą, pvz., 5-7 narių žiedą; žiedą, kurio sudėtyje yra bent vienas heteroatomas, pvz., azoto, deguonies arba sieros atomas); ir
n yra 0, 1, 2 arba 3; arba
kur naudojimui skirto junginio formulė yra (Ia-4):
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kur
R4 yra ciano grupė, nitro grupė, hidroksilas, halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 alkoksi, -C(O)Ra, - C(O)N(Rb)(Rc), -C(O)ORa, -N(Rb)(Rc), -OC(O)N(Rb)(Rc), -OC(O)ORa, -OC(O)Ra, -S(O)0-2Ra, -S(O)0-2ORa arba -S(O)0-2N(Rb)(Rc);

kiekvienas Ra yra vandenilis arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas Rb ir Rc yra nepriklausomai vandenilis, C1-C6 alkilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas, heteroarilas arba
Rb ir Rc kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, suformuoja žiedą (pvz., 3-7 narių žiedą, pvz., 5-7 narių žiedą; žiedą, kurio sudėtyje yra bent vienas heteroatomas, pvz., azoto, deguonies arba sieros atomas); ir
n yra 0, 1, 2 arba 3.

5. Junginys, skirtas naudoti pagal 4 punktą, kur junginio formulė yra (Ia-3), kur junginys yra parinktas iš:
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ir
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arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską.

6. Junginys, skirtas naudoti pagal 1 punktą, kur junginio formulė yra (Ib):
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arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską,

kur:

A yra pasirinktinai pakeistas azoto turintis heteroarilas arba heterociklilas;

L yra -C(R3)(R3)-, -O-, -S- arba -NR3-;

R1 yra vandenilis arba C1-C6 alkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, karbociklilas arba heterociklilas;

R2 yra C1-C6 alkilas, C1-C6 halogenalkilas arba C1-C6 alkoksi;

kiekvienas R3 yra nepriklausomai vandenilis arba C1-C6 alkilas;

R5 nėra arba yra vandenilis; ir
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 reiškia viengubą arba dvigubą jungtį, kur
kai viena iš [image: image19.png]


 yra dviguba jungtis, kita [image: image20.png]


 yra vienguba jungtis; ir
kai viena iš [image: image21.png]


 yra dviguba jungtis, R5 nėra.
7. Junginys, skirtas naudoti pagal 6 punktą, kur junginio formulė yra (Ib-3)
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kur
R4 yra ciano grupė, nitro grupė, hidroksilas, halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 alkoksi, -C(O)Ra, - C(O)N(Rb)(Rc), -C(O)ORa, -N(Rb)(Rc), -OC(O)N(Rb)(Rc), -OC(O)ORa, -OC(O)Ra, -S(O)0-2Ra, -S(O)0-2ORa arba -S(O)0-2N(Rb)(Rc);

kiekvienas Ra yra vandenilis arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas Rb ir Rc yra nepriklausomai vandenilis, C1-C6 alkilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas, heteroarilas arba
Rb ir Rc kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, suformuoja žiedą (pvz., 3-7 narių žiedą, pvz., 5-7 narių žiedą; žiedą, kurio sudėtyje yra bent vienas heteroatomas, pvz., azoto, deguonies arba sieros atomas); ir
n yra 0, 1, 2 arba 3; arba
kur naudojimui skirto junginio formulė yra (Ib-4)
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kur
R4 yra ciano grupė, nitro grupė, hidroksilas, halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 alkoksi, -C(O)Ra, - C(O)N(Rb)(Rc), -C(O)ORa, -N(Rb)(Rc), -OC(O)N(Rb)(Rc), -OC(O)ORa, -OC(O)Ra, -S(O)0-2Ra, -S(O)0-2ORa arba -S(O)0-2N(Rb)(Rc);

kiekvienas Ra yra vandenilis arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas Rb ir Rc yra nepriklausomai vandenilis, C1-C6 alkilas, karbociklilas, heterociklilas, arilas, heteroarilas arba
Rb ir Rc kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, suformuoja žiedą (pvz., 3-7 narių žiedą, pvz., 5-7 narių žiedą; žiedą, kurio sudėtyje yra bent vienas heteroatomas, pvz., azoto, deguonies arba sieros atomas); ir
n yra 0, 1, 2 arba 3.

8. Junginys, skirtas naudoti pagal 6 punktą, kur A yra
a) monociklinis;

b) biciklinis;

c) prijungtas per azotą;

d) 5 narių arba 6 narių heteroarilas arba heterociklilas, ir yra prijungtas per azotą;

e) 5 narių arba 6 narių heteroarilas arba heterociklilas, apimantis iki keturių azoto atomų, ir yra prijungtas per azotą;
f) 5 narių arba 6 narių heteroarilas arba heterociklilas, apimantis 1, 2, 3 arba 4 azoto atomus, ir yra prijungtas per azotą;

g) heterociklilas;

h) heterociklilas, parinktas iš morfolino arba piperazino;

i) heteroarilas;

j) heteroarilas, apimantis iki penkių azoto atomų;

k) heteroarilas, parinktas iš benzotriazolo, azabenzotriazolo, diazabenzotriazolo, benzopirazolo, azabenzopirazolo arba diazabenzopirazolo;

l) 5 narių heteroarilas;

m) 5 narių heteroarilas, apimantis iki keturių azoto atomų;

n) 5 narių heteroarilas, apimantis 2, 3 arba 4 azoto atomus;

o) heteroarilas, parinktas iš pirazolo, triazolo arba tetrazolo.

9. Junginys, skirtas naudoti pagal 6 punktą, kur R1 yra C1-C6 alkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, karbociklilas arba heterociklilas; arba kur R1 yra metilas, etilas arba izopropilas.

10. Junginys, skirtas naudoti pagal 6 punktą, kur R2 yra metilas.

11. Junginys, skirtas naudoti pagal 4 arba 7 punktą, kur n yra 0.

12. Junginys, skirtas naudoti pagal 7 punktą, kur n yra 1 arba 2, ir R4 yra ciano grupė, halogenas, C1-C6 alkilas, C1-C6 alkoksi, -C(O)Ra arba -S(O)0-2Ra; Br, Cl arba F; -OCH3; metilas; arba - S(O)2Ra.

13. Junginys, skirtas naudoti pagal 7 punktą, kur n yra 0 arba 1; R1 yra vandenilis arba C1-C6 alkilas; ir R2 yra metilas; pasirinktinai, kur R1 yra metilas, etilas arba izopropilas.

14. Junginys, skirtas naudoti pagal 6 punktą, kur junginys yra parinktas iš:
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arba farmaciniu požiūriu priimtiną jo druską.

15. Junginys, skirtas naudoti pagal 1 punktą, kur su CNS susijęs sutrikimas yra miego sutrikimas, nuotaikos sutrikimas, šizofrenijos spektro sutrikimas, traukulių sutrikimas, atminties ir (arba) pažinimo sutrikimas, judėjimo sutrikimas, asmenybės sutrikimas, autizmo spektro sutrikimas, skausmas, trauminis smegenų pažeidimas, kraujagyslių liga, piktnaudžiavimo narkotinėmis medžiagomis sutrikimas ir (arba) abstinencijos sindromas, arba spengimas ausyse.

16. Junginys, skirtas naudoti pagal 15 punktą, kur subjektas yra subjektas su Reto sindromu, trapiosios X chromosomos sindromu arba Angelmano sindromu.

17. Junginys, skirtas naudoti pagal 15 punktą, kur CNS sutrikimas yra nuotaikos sutrikimas.

18. Junginys, skirtas naudoti pagal 17 punktą, kur nuotaikos sutrikimas yra depresija.

19. Junginys, skirtas naudoti pagal 18 punktą, kur depresija yra pogimdyvinė depresija.

20. Junginys, kurio formulė (Ib-1):
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arba
junginys, kurio formulė (Ib-2):
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kur:

A yra pasirinktinai pakeistas azoto turintis heteroarilas arba heterociklilas;

R1 yra vandenilis arba C1-C6 alkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, karbociklilas arba heterociklilas; ir R2 yra vandenilis, C1-C6 alkilas (pvz., C1-C6 halogenalkilas) arba C1-C6 alkoksi.[image: image95.png]


[image: image96.png]



