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1. Junginys, kurio struktūra:
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įskaitant farmaciškai priimtinas jo druskas, jo provaistinius esterius ir visus jo stereoizomerus,

kurioje

R1 yra alkilas, arilas, alkenilas, alkinilas, arilalkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, alkoksialkilas, arilalkiloksialkilas, ariloksialkilas, heteroarilas, cikloalkilalkoksialkilas, heteroarilalkilas, cikloheteroalkilas arba cikloheteroalkilalkilas, ir šiose grupėse gali būti 1, 2 arba 3 pakaitai, pasirinkti iš halogeno, -OR8, -OC(O)R8, alkilo, fenilo, fenoksigrupės, halogenfenilo, 

-CF3, -OCF3, -N(R8a)C(O)(R8) arba -N(R8)(R8a);

R1a yra H, alkilas arba cikloalkilas;

Xa yra heteroarilas, kuris yra
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A yra deguonis, siera, -NH-, -N-R5 arba –NC(O)-R2;

B yra –CR5b arba -N-;

Z yra jungtis arba -S-;

G yra deguonis arba siera;

U yra deguonis, siera, -NH- arba -N-R5b;

R2 yra alkilas, arilas, alkenilas, alkinilas, arilalkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, alkoksialkilas, ariloksialkilas, heteroarilas arba heteroarilalkilas, ir šiose grupėse gali būti 1, 2 arba 3 pakaitai, pasirinkti iš halogeno, -OR8b, -OC(O)R8b, alkilo, fenilo, fenoksigrupės, halogenfenilo, -CF3, -OCF3, -N(R8c)C(O)(R8b) arba –N(R8c)(R8b);

R3 yra H, halogenas, alkilas, arilas, alkenilas, alkinilas, alkarilas, alkoksigrupė, ariloksigrupė arba J1, ir kur alkile, arile, alkenile, alkinile, arilalkile, alkoksigrupėje arba ariloksigrupėje gali būti nuo 1 iki 3 pakaitų J1;

R4 ir R4a yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai vienas nuo kito yra H, halogenas, -CF3, alkilas arba arilas;

R5 yra H, alkilas, arilas, alkenilas, arilalkenilas, alkinilas, arilalkilas, arilalkinilas, cikloalkilalkilas, alkoksialkilas, ariloksialkilas, arilalkiloksialkilas, heteroarilas, cikloalkilalkoksialkilas, -SO2T1, -SO2N(T1a)T1 arba heteroarilalkilas, ir kur alkile, arile, alkenile, arilalkenile, alkinile, arilalkile, arilalkinile, cikloalkilalkile, alkoksialkile, ariloksialkile, arilalkiloksialkile, heteroarile, heteroariloksialkile, cikloalkilalkoksialkile arba heteroarilalkile gali būti nuo 1 iki 3 nepriklausomų pakaitų J1;

R5a ir R5b yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai vienas nuo kito yra H, alkilas, arilas, alkenilas, arilalkenilas, alkinilas, arilalkilas, arilalkinilas, cikloalkilalkilas, alkoksialkilas, ariloksialkilas, arilalkiloksialkilas, heteroarilas, cikloalkilalkoksialkilas, heteroarilalkilas arba J1, ir kur alkile, arile, alkenile, arilalkenile, alkinile, arilalkile, arilalkinile, cikloalkilalkile, alkoksialkile, ariloksialkile, arilalkiloksialkile, heteroarile, heteroariloksialkile, cikloalkilalkoksialkile arba heteroarilalkile gali būti nuo 1 iki 3 nepriklausomų pakaitų J1;

Y yra
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kur x ir y nepriklausomai vienas nuo kito yra 0-3, o z yra 1-3;

Xc yra jungtis, -N-R6a arba -O-;

R7 ir R7a yra vienodi arba skirtingi ir yra  nepriklausomai H, alkilas, 

-CF3, fenilas, arilas, arilalkilas ir cikloalkilas; arba vienas arba abu iš R7 ir R7a gali būti nepriklausomai sujungti su viena arba abiem R9 ir R10 grupėmis (Xb), susidarant alkileno tilteliams iš 1-5 anglies atomų; arba R7 ir R7a yra sujungti tarpusavyje, susidarant žiedui iš 3-7 anglies atomų;

R6, R6a, R6b, R6c, R8, R8a, R8b, R8c, R8d, R8e, R8f, R8g, R8h, R8i, R8k, R8l ir R8m yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai vienas nuo kito yra H, alkilas, cikloalkilas, alkenilas arba arilas;

R8j yra H, alkilas, arilas, hidroksilas arba -OC(O)R8k;

Xb yra 
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;

R9 ir R10 yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai vienas nuo kito yra pasirinkti iš H, alkilo ir pakaitų turinčio alkilo, kuriame pakaitais gali būti 1-3 hidroksilai, 1-3 C1-C10-alkanoiloksigrupės, 1-3 C1-C6-alkoksigrupės, fenilas, fenoksigrupė, C1-C6-alkoksikarbonilas; arba R9 ir R10 kartu sudaro 

-(CH2)tXd(CH2)u-, kur Xd yra C(R8h)(R8j), -O- arba –N(R6b), t ir u nepriklausomai vienas nuo kito yra 1-3;

R11 yra H, C1-C6-alkilas, -CF3, arilalkilas arba arilas, ir alkilo ir arilo grupėse, kaip pakaitai, gali būti 1-3 hidroksilai, 1-3 C1-C10-alkanoiloksigrupės, 1-3 C1-C6-alkoksigrupės, fenilas, fenoksigrupė arba C1-C6-alkoksikarbonilas;

R12 ir R13 nepriklausomai vienas nuo kito yra H, C1-C6-alkilas, -CF3, arilas arba halogenas, ir alkilo ir arilo grupėse, kaip pakaitai, gali būti 1-3 hidroksilai, 1-3 C1-C10-alkanoiloksigrupės, 1-3 C1-C6-alkoksigrupės arba C1-C6-alkoksikarbonilai;

J1 yra nitrogrupė, -(CH2)vN(T1a)C(O)T1, -(CH2)vCN, 

-(CH2)vN(T1a)C(O)OT1, -(CH2)vN(T1a)C(O)N(T1b)T1, -(CH2)vN(T1a)SO2T1, 

-(CH2)vC(O)N(T1a)T1, -(CH2)vC(O)OT1, -(CH2)vOC(O)OT1, -(CH2)vOC(O)T1, 

-(CH2)vOC(O)N(T1a)T1, -(CH2)vN(T1a)SO2N(T1b)T1, -(CH2)vOT1, -(CH2)vSO2T1, -(CH2)vSO2N(T1a)T1, -(CH2)vC(O)T1, -(CH2)vCH(OH)T1, cikloheteroalkilas arba aukščiau apibūdintas heteroarilas, kur v yra 0-5;

T1, T1a ir T1b yra vienodi arba skirtingi ir nepriklausomai vienas nuo kito yra H, alkilas, alkenilas, alkinilas, žemesnysis alkiltioalkilas, alkoksalkilas, arilas, arilalkilas, heteroarilas, heteroarilalkilas, cikloheteroalkilas arba cikloalkilas, ir kiekviename iš jų kaip pakaitai gali būti 1, 2 arba 3 tokios grupės: halogenas, hidroksilas,  NR8fC(O)NR8gR8i, -C(O)NR8fR8g, 

-NR8fC(O)R8g, -CN, N(R8f)SO2R14, -OC(O)R8f, -SO2NR8fR8g, -SOR14, -SO2R14, alkoksigrupė, -COOH, cikloheteroalkilas arba -C(O)OR14; arba T1 ir T1a arba T1 ir T1b kartu gali sudaryti -(CH2)wXe(CH2)z-, kur Xe yra  -C(R8m)(R8l), -O-, -S-, -SO-, -SO2-, -NC(O)OR14a, -NC(O)NR14aR14b, -NC(O)R14a arba -N(R6c), kur kiekvienas iš w ir z nepriklausomai vienas nuo kito yra 1-3; su išlyga, kad T1 negali būti vandenilis, kai jis yra prijungtas prie karbonilo arba sieros, kaip 

-C(O)T1 arba -SO2T1 grupėse;

R14, R14a ir R14b nepriklausomai vienas nuo kito yra C1-C6-alkilas, heteroarilas arba arilas, ir kiekviename iš jų kaip pakaitas gali būti -(CH2)sOH, kur s yra 0-5;

su išlyga, kad kur Xa yra 
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(1) kai vienas arba abu iš R7 ir R7a ir vienas arba abu iš R9 ir R10 sudaro alkileno tiltelį, tada kai R5 yra -(CH2)C(O)N(T1a)T1, tai bent vienas iš T1a ir T ( H; arba

(2) kai R1 yra arilalkilas, o R1a yra H ir R5 yra –(CH2)C(O)N(T1a)T1, tai T1a arba T1 yra kitoks nei
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;

  arba

(3) kai kiekvienas iš R1 ir R7 yra 2-naftil-CH2-, tai R5 ( fenetilas.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame Xa yra
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3. Junginys pagal 1 punktą, turintis struktūrą:
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4. Junginys pagal 1 punktą, turintis struktūrą:


[image: image13.wmf]N

N

N

N

C

N

R

1

R

1

a

C

R

6

Y

O

X

b

*

R

5

.

5. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 yra aralkilas, arilalkiloksialkilas, cikloheteroalkilalkilas, ariloksialkilas arba heteroarilalkilas.

6. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1a yra H arba alkilas.

7. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R1 yra arilalkiloksialkilas, o R1a yra H.

8. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R6 yra H.

9. Junginys pagal 7 punktą, kuriame 

(1) Xa yra 
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, kur R5 yra alkilas arba alkenilas, arba heteroariloksialkilas, ir kiekviename iš jų yra pakaitas J1, o J1 yra 

-(CH2)vOC(O)N(T1a)T1, -(CH2)vCN arba heteroarilas; arba

(2) Xa yra 
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, kur A yra NH, R4 ir R4a yra H, o R3 yra J1; arba

(3) Xa yra 
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, kur B yra -N- arba CR5b; Z yra jungtis arba -S-; R5 yra alkilas, kuriame kaip pakaitas gali būti J1; o R5a yra H, alkilas arba aralkilas, kuriuose gali būti 1-3 pakaitai J1;

R6 yra H.

10. Junginys pagal 1 punktą, kuriame Y yra 
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, kur X ir y yra 0, Xc yra jungtis, o R7 ir R7a nepriklausomai vienas nuo kito yra alkilas.

11. Junginys pagal 1 punktą, kuriame Xb yra 
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; R9 ir R10 yra vienodi arba skirtingi ir yra nepriklausomai pasirinkti iš H ir pakaitų turinčio alkilo, kuriame pakaitais gali būti 1 arba 2 hidroksilai.

12. Junginys pagal 1 punktą, kuriame J1 yra –(CH2)vCN, 

-(CH2)vC(O)N(T1a)T1, -(CH2)vN(T1a)C(O)T1, -(CH2)vOC(O)N(T1a)T1, 

-(CH2)vN(T1a)C(O)N(T1b)T1 arba heteroarilas, kur v yra 0-4;

T1, T1a ir T1b yra vienodi arba skirtingi ir yra nepriklausomai pasirinkti iš alkilo, žemesniojo alkiltioalkilo, alkoksialkilo, arilo, arilalkilo, heteroarilalkilo arba cikloheteroalkilo, ir kiekviename iš jų kaip pakaitai gali būti -OC(O)R8f, -C(O)NR8fR8g, -(CH2)sOH, kur s yra 0-2, -SO2NR8fR8g arba -SO2R14; arba T1 ir T1a arba T1 ir T1b kartu gali sudaryti -(CH2)wXe(CH2)z-, kur Xe yra C(R8m)(R8l);

R8f yra alkilas arba arilas.

13. Junginys pagal 1 punktą, turintis tokią struktūrą:
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14. Junginys pagal 1 punktą, turintis tokią struktūrą:
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arba jo farmaciškai priimtina druska.

15. Junginys pagal 1 punktą, turintis tokią struktūrą:


[image: image664.wmf]O

C

H

3

H

2

N

H

3

C

N

O

N

N

N

N

N

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

,        
[image: image665.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

N

H

O

O

H

,


[image: image666.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

N

H

O

O

O

H

,
[image: image667.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

N

H

O

S

O

H

,


[image: image668.wmf]O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

N

H

O

S

O

2

,  
[image: image669.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

N

H

O

S

O

O

O

H

,


[image: image670.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

N

H

O

S

N

H

2

O

O

, 
[image: image671.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

C

H

3

H

3

C

H

N

O

O

H

,


[image: image672.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

O

N

H

O

O

H

,
[image: image673.wmf]O

H

N

N

N

N

N

O

N

H

2

M

e

M

e

O

N

H

O

O

O

,


[image: image674.wmf]O

H

N

N

N

N

N

O

N

H

2

M

e

M

e

O

N

H

O

O

O

M

e

,    
[image: image675.wmf]O

N

H

N

N

N

N

O

N

H

2

M

e

M

e

O

N

O

O

H

,


[image: image676.wmf]O

H

N

N

N

N

N

O

N

H

2

M

e

M

e

O

N

O

O

O

,
[image: image677.wmf]O

H

N

N

N

N

N

O

N

H

2

C

H

3

H

3

C

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

C

l

C

l

N

H

O

S

O

O

O

H

,


[image: image678.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

N

N

N

N

N

O

N

H

2

H

3

C

C

H

3

O

O

N

N

O

C

H

3

, 
[image: image679.wmf]O

N

N

N

N

N

O

N

H

2

C

H

3

H

3

C

F

F

O

N

O

O

H

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

,


[image: image680.wmf]O

N

N

N

N

N

O

N

H

2

C

H

3

H

3

C

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

F

F

F

O

N

O

O

H

,             
[image: image681.wmf]O

N

N

N

N

N

O

N

H

2

C

H

3

C

H

3

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

N

O

N


arba jo farmaciškai priimtina druska.

16. Junginys pagal 15 punktą, turintis tokią struktūrą:


[image: image682.wmf]O

C

H

3

H

2

N

H

3

C

N

O

N

N

N

N

N

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

,                  
[image: image683.wmf]C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

O

H

N

N

N

N

N

N

H

2

O

H

3

C

C

H

3

O

N

H

O

O

H

,


[image: image684.wmf]O

H

N

N

N

N

N

O

N

H

2

M

e

M

e

O

N

H

O

O

O

,


[image: image685.wmf]O

H

N

N

N

N

N

O

N

H

2

C

H

3

H

3

C

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

C

l

C

l

N

H

O

S

O

O

O

H

,  
[image: image686.wmf]O

N

N

N

N

N

O

N

H

2

C

H

3

C

H

3

C

h

i

r

a

l

i

n

i

s

N

O

N

 arba jo farmaciškai priimtina druska.

17. Junginys pagal 15 punktą, turintis tokią struktūrą:
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arba jo farmaciškai priimtina druska.

18. Farmacinė kompozicija,  b e s i s k i r i a n t i  tuo, kad į ją įeina junginys pagal 1 punktą ir farmaciškai priimtinas jo nešiklis.

19. Junginys pagal 1 punktą terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti endogeninio augimo hormono kiekio padidinimui tokio poveikio reikalingam pacientui. 

20. Junginys pagal 1 punktą terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti nutukimo, osteoporozės, inkstų ligos, širdies miopatijos, kacheksijos, išsekinančio ŽIV sindromo, ilgalaikės kritinės būklės, sarkopenijos gydymui ir/arba žaizdų gijimo ir/arba imuninės sistemos stimuliavimui, arba raumens masės ir/arba raumens jėgos padidinimui tokio poveikio reikalingam pacientui, arba pagyvenusių žmonių raumens jėgos ir funkcijos išlaikymui, arba pagyvenusių žmonių silpnumo prevencijai arba sugrąžinimui į pradinę būklę.

21. Junginys pagal 1 punktą terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti X sindromo gydymui tokio gydymo reikalingam pacientui.

22. Junginys pagal 1 punktą terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti diabeto profilaktikai ir/arba gydymui ir/arba liesosios kūno masės padidinimui tokio gydymo reikalingam pacientui.

23. Junginys pagal 1 punktą terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti osteoporozės profilaktikai arba gydymui tokio gydymo reikalingam pacientui.

24. Junginys pagal 1 punktą derinyje su paratiroidiniu hormonu arba bisfosfonatu terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti osteoporozės gydymui tokio gydymo reikalingam pacientui.

25. Junginys pagal 1 punktą derinyje su estrogenu, testosteronu, selektyviu estrogeno receptoriaus moduliatoriumi arba selektyviu androgeno receptoriaus moduliatoriumi terapiškai efektyviame kiekyje, skirtas panaudoti X sindromo, kacheksijos, išsekinančio ŽIV sindromo, ilgalaikės kritinės būklės arba sarkopenijos gydymui ir/arba raumens jėgos padidinimui tokio poveikio reikalingam pacientui, arba pagyvenusių žmonių raumens jėgos ir funkcijos išlaikymui, arba pagyvenusių žmonių silpnumo prevencijai arba sugrąžinimui į pradinę būklę.
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_1069049563.cdx
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_1068984890.cdx
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_1068984260.cdx
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_1068983076.cdx
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_1068980358.cdx
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_1068970973.cdx
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_1068967796.cdx
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_1068967546.cdx
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_1068898080.cdx
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_1068897482.cdx
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_1068892271.cdx
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_1068890086.cdx
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_1068891476.cdx

_1068891638.cdx

_1068891787.cdx

_1068891562.cdx

_1068891212.cdx

_1068891310.cdx

_1068891077.cdx

_1068890569.cdx

_1068890722.cdx

_1068890777.cdx

_1068890653.cdx

_1068890326.cdx

_1068890470.cdx

_1068890232.cdx
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_1068889586.cdx

_1068889837.cdx

_1068890001.cdx

_1068889665.cdx

_1068889268.cdx
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_1068723795.cdx
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_1068045764.cdx

