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1. Junginys, pasirinktas iš grupės, susidedančios iš:
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arba jo farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas.

2. Junginys, farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas pagal 1 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad jis turi PARP inhibavimo aktyvumą, atitinkantį Ki lygią 100 (M arba mažiau PARP fermento inhibavimo teste.

3. Junginys, farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas pagal 1 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad jis turi citotoksiškumo stiprinimo aktyvumą, atitinkantį PF50 lygų mažiausiai 1 citotoksiškumo stiprinimo teste.

4. Farmacinė kompozicija,  b e s i s k i r i a n t i  tuo, kad į ją įeina:

(a) efektyvus kiekis PARP inhibuojančio agento, tai yra:

(i) junginio, pasirinkto iš grupės, susidedančios iš:
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arba

(ii) jo farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato; ir

(b) farmaciškai priimtino nešiklio minėtam PARP inhibuojančiam agentui.

5. Junginio, farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato pagal 1 punktą efektyvaus kiekio panaudojimas vaisto, skirto fermento PARP aktyvumui inhibuoti, gamyboje.

6. Panaudojimas pagal 5 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad fermentas yra poli(ADP-riboz)polimerazė arba tankirazė.

7. Junginio, farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato pagal 1 punktą efektyvaus kiekio panaudojimas vaisto, skirto PARP fermentinio aktyvumo inhibavimui žinduolių audiniuose, gamyboje.

8. Junginio, kurio formulė:
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kurioje:

R1 yra H;

halogenas;

cianogrupė;

galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; arba

-C(O)-R10, kur R10 yra: H; galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; arba OR100 arba NR100R110, kur R100 ir R110, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė;

R2 yra H arba alkilas;

R3 yra H arba alkilas;

R4 yra H, halogenas arba alkilas;

X yra O arba S;

Y yra (CR5R6)(CR7R8)n arba N=C(R5), kur:

n yra 0 arba 1;

kiekvienas iš R5 ir R6, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; ir

kiekvienas iš R7 ir R8, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; 

arba šio junginio farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato efektyvaus kiekio panaudojimas vaisto, skirto fermento PARP aktyvumui inhibuoti, gamyboje.

9. Junginys, kurio formulė:
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kurioje:

R1 yra halogenas;

cianogrupė;

galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; arba

-C(O)-R10, kur R10 yra: H; galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; arba OR100 arba NR100R110, kur R100 ir R110, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė;

R2 yra H arba alkilas;

R3 yra H arba alkilas;

R4 yra H, halogenas arba alkilas;

X yra O arba S;

Y yra (CR5R8)(CR7R8)n arba N=C(R5), kur:

 n yra 0 arba 1;

kiekvienas iš R5 ir R8, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; ir

kiekvienas iš R7 ir R8, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė;

kur kiekvienas iš R1, R4, R5, R6 ir R7 yra H, R8 nėra pakaitų neturintis fenilas;

arba šio junginio farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas.

10. Junginys, kurio formulė:


[image: image31.wmf]N

(

C

H

2

)

p

N

O

R

1

2

R

1

1

R

1

3

R

1

4

(

I

I

)

,


kurioje:

p  yra 1 arba 2;

R11 yra H arba alkilas;

R12 yra halogenas arba galinti turėti pakaitų arilo, alkilo, alkenilo, alkinilo arba acilo –C(O)-R10 grupė, kurioje R10 yra: H; galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė; arba OR100 arba NR100R110, kur R100 ir R110, nepriklausomai vienas nuo kito, yra H arba galinti turėti pakaitų alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė;

R13 yra H arba alkilas; ir

R14 yra H arba halogenas;

arba šio junginio farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas.

11. Junginys, kurio formulė:
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kurioje:

R15 yra H, halogenas arba alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė, neturinti pakaitų, arba turinti vieną arba daugiau pakaitų, pasirinktų iš halogeno, hidroksilo, nitrogrupės, aminogrupės, ir alkilo bei arilo grupių, neturinčių pakaitų, arba turinčių vieną arba daugiau pakaitų, pasirinktų iš halogeno, hidroksilo, nitrogrupės ir aminogrupės;

R16 yra H; halogenas; cianogrupė; arba alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, heterocikloalkilo, arilo arba heteroarilo grupė, neturinti pakaitų, arba turinti vieną arba daugiau pakaitų, pasirinktų iš halogeno, hidroksilo, nitrogrupės, aminogrupės, ir alkilo bei arilo grupių, neturinčių pakaitų, arba turinčių vieną arba daugiau pakaitų, pasirinktų iš halogeno, hidroksilo, nitrogrupės ir aminogrupės;

R17 yra H arba alkilas; ir

R18 yra H, halogenas arba alkilas;

kur R15, R16, R17 ir R18 nėra visi H.

12. Junginys, pasirinktas iš grupės, susidedančios iš:
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arba jo farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas.

13. Junginys, farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas pagal 9 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad jis turi PARP inhibavimo aktyvumą, atitinkantį Ki lygią 100 (M arba mažiau PARP fermento inhibavimo teste.

14. Junginys, farmaciškai priimtina druska, provaistas, veiklusis metabolitas arba solvatas pagal 9 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad jis turi citotoksiškumo stiprinimo aktyvumą, atitinkantį PF50 lygų mažiausiai 1 citotoksiškumo stiprinimo teste.

15. Farmacinė kompozicija,  b e s i s k i r i a n t i  tuo, kad į ją įeina:

(a) efektyvus kiekis PARP inhibuojančio agento, tai yra junginio pagal 9 punktą; arba jo farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato; ir

(b) farmaciškai priimtinas nešiklis minėtam PARP inhibuojančiam agentui.

16. Junginio, farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato pagal 9 punktą efektyvaus kiekio panaudojimas vaisto, skirto fermento PARP aktyvumui inhibuoti, gamyboje.

17. Panaudojimas pagal 16 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad fermentas yra poli(ADP-riboz)polimerazė arba tankirazė.

18. Junginio, farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato pagal 9 punktą efektyvaus kiekio panaudojimas vaisto, skirto PARP fermentinio aktyvumo inhibavimui žinduolių audiniuose, gamyboje.

19. Junginio, farmaciškai priimtinos druskos, provaisto, veikliojo metabolito arba solvato pagal 12 punktą efektyvaus kiekio panaudojimas vaisto, skirto fermento PARP aktyvumui inhibuoti, gamyboje.
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20. Junginys pagal 12 punktą, b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad turi struktūrą:

arba jo farmaciškai priimtina druska.

[image: image66.wmf]O

N

H

F

NH

NH


21. Farmacinė kompozicija pagal 15 punktą, b e s i s k i r i a n t i  tuo, kad PARP inhibuojantis agentas yra

arba jo farmaciškai priimtina druska.
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