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1. Junginys, kurio formulė (I): 
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kurioje: 

Rv ir Rw nepriklausomai pasirinkti iš vandenilio arba C1-6-alkilo; 

R1 ir R2 yra nepriklausomai pasirinkti iš C1-6-alkilo;

Rx ir Ry yra nepriklausomai pasirinkti iš vandenilio arba C1-6-alkilo, arba vienas iš Rx ir Ry yra vandenilis arba C1-6-alkilas ir kitas yra hidroksi arba C1-6-alkoksi;

Rz yra pasirinktas iš halogeno, nitro, ciano, hidroksi, amino, karboksi, karbamoilo, merkapto, sulfamoilo, C1-6-alkilo, C2-6-alkenilo, C2-6-alkinilo, C1-6-alkoksi, C1-6-alkanoilo, C1-6-alkanoiloksi, N-(C1-6-alkil)amino, N,N-(C1-6-alkil)2amino, C1-6-alkanoilamino, N-(C1-6-alkil)karbamoilo, N,N-(C1-6-alkil)2karbamoilo, C1-6-alkilS(O)a, kur a yra nuo 0 iki 2, C1-6-alkoksikarbonilo, C1-6-alkoksikarbonilamino, ureido, N’-(C1-6-alkil)ureido, N-(C1-6-alkil)ureido, N’,N-(C1-6-alkil)2ureido, N’-(C1-6-alkil)-N-(C1-6-alkil)ureido, N’,N’-(C1-6-alkil)2-N-(C1-6-alkil)ureido, N-(C1-6-alkil)sulfamoilo ir N,N-(C1-6-alkil)2sulfamoilo;

v yra 0-5;

vienas iš R4 ir R5 yra grupė, kurios formulė (IA):
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R3 ir R6 ir kitas iš R4 ir R5 yra nepriklausomai pasirinkti iš vandenilio, halogeno, nitro, ciano, hidroksi, amino, karboksi, karbamoilo, merkapto, sulfamoilo, C1-4-alkilo, C2-4-alkenilo, C2-4-alkinilo, C1-4-alkoksi, C1-4-alkanoilo, C1-4-alkanoiloksi, N-(C1-4-alkil)amino, N,N-(C1-4-alkil)2amino, C1-4-alkanoilamino, N-(C1-4-alkil)karbamoil, N,N-(C1-4-alkil)2karbamoilo, C1-4-alkilS(O)a, kur a yra nuo 0 iki 2, C1-4-alkoksikarbonilo, N-(C1-4-alkil)sulfamoilo ir N,N-(C1-4-alkil)2sulfamoilo; kur R3 ir R6 ir kitas iš R4 ir R5 nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R16;

D yra -O-, -N(Ra)-, -S(O)b- arba -CH(Ra)-; kur Ra yra vandenilis arba C1-6-alkilas ir b yra 0-2;

žiedas A yra arilas arba heteroarilas; kur žiedas A nebūtinai turi vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R17;

R7 yra vandenilis, C1-4-alkilas, karbociklilas arba heterociklilas; kur R7 nebūtinai turi vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R18;

R8 yra vandenilis arba C1-4-alkilas;

R9 yra vandenilis arba C1-4-alkilas;

R10 yra vandenilis, C1-4-alkilas, karbociklilas arba heterociklilas; kur R10 nebūtinai turi vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R19;

R11 yra karboksi, sulfo, sulfino, fosfono, tetrazolilas, -P(O)(ORc)(ORd), -P(O)(OH)(ORc), -P(O)(OH)(Rd) arba -P(O)(ORc)(Rd), kur Rc ir Rd yra nepriklausomai pasirinkti iš C1-6-alkilo; arba R11 yra grupė, kurios formulė (IB):
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kur:

X yra -N(Rq)-, -N(Rq)C(O)-, -O- ir -S(O)a-; kur a yra 0-2, ir Rq yra vandenilis arba C1-4-alkilas;

R12 yra vandenilis arba C1-4-alkilas;

R13 ir R14 yra nepriklausomai pasirinkti iš vandenilio, C1-4-alkilo, karbociklilo, heterociklilo arba R23; kur minėtas C1-4-alkilas, karbociklilas arba heterociklilas nepriklausomai nebūtinai gali turėti vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R20; 

R15 yra karboksi, sulfo, sulfino, fosfono, tetrazolilas,-P(O)(ORe)(ORf), -P(O)(OH)(ORe), -P(O)(OH)(Re) arba -P(O)(ORe)(Rf), kur Re ir Rf yra nepriklausomai pasirinkti iš C1-6-alkilo; arba R15 yra grupė, kurios formulė (IC):
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kur:

R24 yra pasirinktas iš vandenilio arba C1-4-alkilo;

R25 yra pasirinktas iš vandenilio, C1-4-alkilo, karbociklilo, heterociklilo arba R27; kur minėtas C1-4-alkilas, karbociklilas arba heterociklilas nepriklausomai nebūtinai gali turėti vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R28; 

R26 yra pasirinktas iš karboksi, sulfo, sulfino, fosfono, tetrazolilo, -P(O)(ORg)(ORh), -P(O)(OH)(ORg), -P(O)(OH)(Rg) arba -P(O)(ORg)(Rh), kur Rg ir Rh yra nepriklausomai pasirinkti iš C1-6-alkilo; 

p yra 1-3; kur R13 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

q yra 0-1;

r yra 0-3; kur R14 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

m yra 0-2; kur R10 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

n yra 1-3; kur R7 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

z yra 0-3; kur R25 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

R16, R17 ir R18 yra nepriklausomai pasirinkti iš halogeno, nitro, ciano, hidroksi, amino, karboksi, karbamoilo, merkapto, sulfamoilo, C1-4-alkilo, C2-4-alkenilo, C2-4-alkinilo, C1-4-alkoksi, C1-4-alkanoilo, C1-4-alkanoiloksi, N-(C1-4-alkil)amino, N,N-(C1-4-alkil)2amino, C1-4-alkanoilamino, N-(C1-4-alkil)karbamoilo, N,N-(C1-4-alkil)2karbamoilo, C1-4-alkilS(O)a,kur a yra nuo 0 iki 2, C1-4-alkoksikarbonilo, N-(C1-4-alkil)sulfamoilo irN,N-(C1-4-alkil)2sulfamoilo; kur R16, R17 ir R18 nepriklausomai nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R21;

R19, R20, R23, R27 ir R28 yra nepriklausomai pasirinkti iš halogeno, nitro, ciano, hidroksi, amino, karboksi, karbamoilo, merkapto, sulfamoilo, C1-4-alkilo, C2-4-alkenilo, C2-4-alkinilo, C1-4-alkoksi, C1-4-alkanoilo, C1-4-alkanoiloksi, N-(C1-4-alkil)amino, N,N-(C1-4-alkil)2amino, C1-4-alkanoilamino, N-(C1-4-alkil)karbamoilo, N,N-(C1-4-alkil)2karbamoilo, C1-4-alkilS(O)a, kur a yra nuo 0 iki 2, C1-4-alkoksikarbonilo, N-(C1-4-alkil)sulfamoilo, N,N-(C1-4-alkil)2sulfamoilo, karbociklilo, heterociklilo, sulfo, sulfino, amidino, fosfono, -P(O)(ORa)(ORb), -P(O)(OH)(ORa), -P(O)(OH)(Ra) arba -P(O)(ORa)(Rb), kur Ra ir Rb yra nepriklausomai pasirinkti iš C1-6-alkilo; kur R19, R20, R23, R27 ir R28 nepriklausomai nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R22;

R21 ir R22 yra nepriklausomai pasirinkti iš halogeno, hidroksi, ciano, karbamoilo, ureido, amino, nitro, karboksi, karbamoilo, merkapto, sulfamoilo, trifluormetilo, trifluormetoksi, metilo, etilo, metoksi, etoksi, vinilo, alilo, etinilo, metoksikarbonilo, formilo, acetilo, formamido, acetilamino, acetoksi, metilamino, dimetilamino, N-metilkabamoilo, N,N-dimetilkarbamoilo, metiltio, metilsulfinilo, mezilo, N-metilsulfamoilo ir N,N-dimetilsulfamoilo; 

arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas,

kur heteroarilas yra pilnai neprisotintas mono- arba biciklinis žiedas, turintis 3-12 atomų, iš kurių mažiausiai vienas atomas yra pasirinktas iš azoto, sieros arba deguonies, kurie, jei nėra nurodyta kitaip, gali būti prijungti, per anglį arba azotą;

kur arilas yra pilnai neprisotintas mono- arba biciklinis anglies žiedas, turintis 3-12 atomų;

kur heterociklilas yra prisotintas, iš dalies prisotintas arba neprisotintas mono- arba biciklinis žiedas, turintis 3-12 atomų, iš kurių mažiausiai vienas atomas yra pasirinktas iš azoto, sieros arba deguonies, kurie, jei nėra nurodyta kitaip, gali būti prijungti per anglį arba azotą;

ir

kur „karbociklilas” yra prisotintas, iš dalies prisotintas arba neprisotintas mono- arba biciklinis anglies žiedas, turintis 3-12 atomų.

2. Junginys, kurio formulė (I) pagal 1 punktą, kur Rv ir Rw abu yra vandenilis, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

3. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį iš 1 arba 2 punktų, kur R1 ir R2 yra nepriklausomai pasirinkti iš etilo, propilo arba butilo, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

4. Junginys, kurio formulė (I) ) pagal bet kurį vieną iš 1-3 punktų, kur Rx ir Ry abu yra vandenilis, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

5. Junginys, kurio formulė (I) ) pagal bet kurį vieną iš 1-4 punktų, kur Rz yra pasirinktas iš halogeno, amino, C1-6-alkilo, C1-6-alkoksikarbonilamino arba N’-(C1-6-alkil)ureido, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

6. Junginys, kurio formulė (I) ) pagal bet kurį vieną iš 1-5 punktų, kur v yra 0 arba 1, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

7. Junginys, kurio formulė (I) ) pagal bet kurį vieną iš 1-6 punktų, kur R3 yra vandenilis, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

8. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-7 punktų, kur R4 arba R5, kuris nėra grupė formulės (IA), yra pasirinkti iš vandenilio, halogeno, C1-4-alkoksi arba C1-4-alkilS(O)a, kur a yra nuo 0 iki 2; kur R4 arba R5 nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R16; kur R16 yra nepriklausomai pasirinktas iš hidroksi, karboksi ir N,N-(C1-4-alkil)2amino, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

9. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-8 punktų, kur R5 yra grupė formulė (IA) (pavaizduota 1 punkte), ir R4 yra metiltio, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

10. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-9 punktų, kur R6 yra vandenilis, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

11. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-10 punktų, kur grupėje formulės (IA):

D yra -O- arba -S-;

žiedas A yra fenilas, tienilas arba indolilas; kur žiedas A nebūtinai gali turėti vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš halogeno, hidroksi, metoksi arba trifluormetilo;

R7 yra vandenilis, metilas arba fenilas; 

R8 yra vandenilis arbai metilas;

R9 yra vandenilis arba metilas;

R10 yra vandenilis;

m yra 0-2, kur R10 reikšmės gali būti vienodos arba skirtigos; ir

R11 yra karboksi, -P(O)(OH)(OEt) arba grupė formulės (IB) (pavaizduota 1 punkte); arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

12. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-11 punktų, kur grupėje formulės (IB):

R12 yra vandenilis arba metilas; 

R13 yra vandenilis, metilas, etilas, butilas arba fenilas arba R23; kur R13 nebūtinai turi vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R20; R20 yra hidroksi, metiltio, metoksi, amino, imidazolilo arba merkapto; kur R20 nepriklausomai nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis hidroksi; R23 yra karboksi;

X yra -NH- arba -NHC(O)-; 

R14 yra pasirinktas iš vandenilio, metilo arba fenilo; kur minėtas metilas arba fenilas nebūtinai gali turėti vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš hidroksi;

R15 yra karboksi, sulfo, fosfono, -P(O)(ORe)(ORf), -P(O)(OH)(ORe), -P(O)(OH)(Re) arba -P(O)(ORe)(Rf), kur Re ir Rf yra nepriklausomai pasirinkti iš metilo arba etilo arba R15 yra grupė formulės (IC) (pavaizduota 1 punkte);

p yra 1-3, kur R13 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos; 

q yra 0-1; ir

r yra 0-3, kur R14 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos; 

arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

13. Junginys, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-12 punktų, kur grupėje formulės (IC):

R24 yra vandenilis; 

R25 yra vandenilis; 

R26 yra karboksi; ir 

z yra 1; 

arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

14. Junginys, kurio formulė (I) pagal 1 punktą, kuriame: 

Rv ir Rw abu yra vandenilis; 

R1 ir R2 yra nepriklausomai pasirinktas iš C1-4-alkilo;

Rx ir Ry abu yra vandenilis; 

Rz yra pasirinktas iš halogeno, amino, C1-6-alkilo, C1-6-alkoksikarbonilamino arba N’-(C1-6alkil)ureido; 

v yra 0 arba 1;

R3 ir R6 yra vandenilis;

vienas iš R4 ir R5 yra grupė, kurios formulė (IA) (pavaizduota 1 punkte) ir kitas yra pasirinktas iš vandenilio, halogeno, C1-4-alkoksi arba C1-4-alkilS(O)a, kur a yra nuo 0 iki 2; kur R4 arba R5 nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R16; kur R16 yra nepriklausomai pasirinktas iš hidroksi, karboksi ir N,N-(C1-4-alkil)2amino;

D ir -O- arba -S-; 

R7 yra vandenilis, metilas arba fenilas;

R8 yra vandenilis arba metilas;

žiedas A yra arilas arba heteroarilas; kur žiedas A nebūtinai turi vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R17; kur R17 yra pasirinktas iš halogeno, hidroksi, C1-4-alkilo arba C1-4-alkoksi; kur R17 nebūtinai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R21; kur R21 yra pasirinktas iš halogeno;

R9 yra vandenilis arba metilas;

R10 yra vandenilis;

R11 yra karboksi, -P(O)(OH)(ORc), kur Rc yra pasirinktas iš C1-4-alkilo, arba grupės, kurios formulė (IB) (pavaizduotas 1 punkte);

R12 yra vandenilis arba metilas;

X yra -NH- arba -NHC(O)-;

R13 yra vandenilis, C1-4-alkilas, karbociklilas arba R23; kur R13 nebūtinai turi vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R20; kur R20 yra hidroksi, C1-4-alkilS(O)a, kur a yra 0, C1-4-alkoksi, amino, karbociklilas, heterociklilas arba merkapto; kur R20 nebūtinai ir nepriklausomai prie anglies atomo gali turėti pakaitais vieną arba kelis R22; R22 yra pasirinktas iš hidroksi; ir R23 yra karboksi;

R14 yra pasirinktas iš vandenilio, C1-4-alkilo arba karbociklilo; kur minėtas C1-4-alkilas arba karbociklilas nebūtinai gali turėti vieną arba kelis pakaitus, pasirinktus iš R20; ir R20 yra hidroksi;

R15 yra karboksi, sulfo, fosfono, -P(O)(ORe)(ORf), -P(O)(OH)(ORe), -P(O)(OH)(Re) arba -P(O)(ORe)(Rf), kur Re ir Rf yra nepriklausomai pasirinkti iš C1-4-alkilo; arba R15 yra grupė, kurios formulė (IC) (pavaizduota 1 punkte);

R24 yra vandenilis;

R25 yra vandenilis; 

R26 yra karboksi; 

p yra 1-3; kur R13 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

q yra 0-1;

r yra 0-3; kur R14 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

m yra 0-2; kur R10 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

n ir 1-2; kur R7 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

z yra 0-1; kur R25 reikšmės gali būti vienodos arba skirtingos;

arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas. 

15. Junginys, kurio formulė (I) pagal 1 punktą, pasirinktas iš:

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-1’-fenil-1’-[N’-(karboksimetil)karbamoil]metil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(karboksimetil)karbamoil]-4-hidroksibenzil}karbamoil-metoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-1’-fenil-1’-[N’-(2-sulfoetil)karbamoil]metil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-1’-fenil-1’-[N’-(2-sulfoetil)karbamoil]metil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(2-sulfoetil)karbamoil]-4-hidroksibenzil}karbamoil-metoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(2-sulfoetil)karbamoil]-4-hidroksibenzil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(2-karboksietil)karbamoil]benzil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(2-karboksietil)karbamoil]-4-hidroksibenzil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(5-karboksipentil)-karbamoil]benzil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(2-karboksietil)karbamoil]benzil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(-[N’-(2-sulfoetil)karbamoil]-2-fluorbenzil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(R)-(2-hidroksi-1-karboksietil)karbamoil]-benzil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(R)-(2-hidroksi-1-karboksietil)karbamoil]benzil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-{N-[(R)-(-(N’-{(R)-1-[N’-(R)-(2-hidroksi-1-karboksietil)karbamoil]-2-hidroksietil)karbamoil)benzil]karbamoilmetoksi}-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(-[N’-(karboksimetil)karbamoil]benzil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(-[N’-((etoksi)(metil)fosforilmetil)karbamoil]benzil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3-butil-3-etil-5-fenil-7-metiltio-8-{N-[(R)-(-(N’-{2-[(hidroksi)(metil)fosforil]etil}karbamoil)-benzil]karbamoilmetoksi}-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[N’-(2-metiltio-1-karboksietil)karbamoil]benzil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-{N-[(R)-(-(N’-{2-[(metil)(etil)fosforil]etil}karbamoil)-4-hidroksibenzil]karbamoilmetoksi}-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-{N-[(R)-(-(N’-{2-[(metil)(hidroksi)fosforil]etil}karbamoil)-4-hidroksibenzil]karbamoilmetoksi}-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; 

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-(-[(R)-N’-(2-metilsulfinil-1-karboksietil)karbamoil]benzil}-karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino; ir

1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metoksi-8-[N-{(R)-(-[N’-(2-sulfoetil)karbamoil]-4-hidroksibenzil}karbamoil-metoksi]-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepino;

arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.
16. Junginio, kurio formulė (I) pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, gamybos būdas, kuris apima:

Būdą1): oksiduoja benzotiazepiną, kurio formulė (II):

[image: image5.emf]
Būdą 2): junginiams, kurių formulė (I), kur D yra -O-, -NRa arba -S-: 

junginius formulės (IIIa) arba (IIIb):

[image: image6.emf]
veikia junginiais, kurių formulė (IV):

[image: image7.emf]
kur L yra pakeičiama grupė;

Būdą 3): rūgštį, kurios formulė (Va) arba (Vb):

[image: image8.emf]
arba jos aktyvintą darinį veikia aminu, kurio formulė (VI):

[image: image9.emf]
Būdą 4): junginiams, kurių formulė (I), kur R11 yra grupė formulės (IB): junginį, kurio formulė (I), kur R11 yra karboksi, veikia aminu formulės (VII):

[image: image10.emf]
Būdą 5): junginiams, kurių formulė (I), kur R11 yra karboksi: pašalina apsaugines grupes junginyje, kurio formulė (VIIIa): 

[image: image11.emf]
arba (VIIIb):

[image: image12.png](VIIIb)




kur Rp yra C1-4-alkilas, 

Būdą 6): junginiams, kurių formulė (I), kur R11 yra grupė formulės (IB) ir R15 yra karboksi: pašalina apsaugines grupes junginyje, kurio formulė (IXa):

[image: image13.emf]
arba (IXb):

[image: image14.emf]
kur Rp yra C1-4-alkilas, 

Būdą 7): junginiams, kurių formulė (I), kur vienas iš R4 ir R5 yra nepriklausomai pasirinktas iš C1-4-alkiltio, nebūtinai prie anglies atomo turinčio pakaitais vieną arba kelis R16: junginius, kurių formulė (Xa) arba (Xb):

[image: image15.emf]
kur L yra pakeičiama grupė, veikia tioliu formulės (XI):

Ry-H (XI)

kur Ry yra C1-4-alkiltio, nebūtinai prie anglies atomo turintis pakaitais vieną arba kelis R16;

Būdą 8): junginiams, kurių formmulė (I), kur R15 yra grupė formulės (IC): junginius, kurių formulė (IXa) arba (IXb):

[image: image16.emf]
kur Rp yra vandenilis, veikia junginiu, kurio formulė (XII):

Būdą 9): junginiams, kurių formulė (I), kur R11 yra grupė formulės (1B) ir R15 yra grupė formulės (1C) ir R26 yra karboksi: pašalina apsaugines grupes junginyje, kurio formulė (XIIIa):

[image: image17.emf]
arba (XIIIb):

[image: image18.emf]
kur Rp yraC1-4-alkilas;

Būdą 10): junginiams, kurių formulė (I), kur X yra -N(Rq)C(O)-: 

junginį, kurio formulė (XIVa):

[image: image19.emf]
arba (XIVb):

[image: image20.emf]
veikia junginiu, kurio formulė (XV):

[image: image21.emf]
ir po to, jei reikalinga ar pageidautina:

(i) junginį, kurio formulė (I) paverčia kitu junginiu formulės (I);

 (ii) pašalina bet kurias apsaugines grupes;

(iii) sudaro farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą.

17. Junginys, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, skirtas naudoti vaistu.

18. Junginys, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, skirtas naudoti šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus profilaktikos arba gydymo būde.

19. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų panaudojimas gaminant vaistus, skirtus šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus, IBAT slopinimo efektui sukelti.

20. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, derinyje su farmaciniu požiūriu priimtinu skiedikliu arba nešikliu.

21. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir HMG Co-A reduktazės slopiklį, arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą derinyje su farmaciniu požiūriu priimtinu skiedikliu arba nešikliu.

22. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir tulžies rūgšties rišiklį, derinyje su farmaciniu požiūriu priimtinu skiedikliu arba nešikliu.

23. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, ir HMG Co-A reduktazės slopiklį arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą derinyje su farmaciniu požiūriu priimtinu skiedikliu arba nešikliu.

24. Kompozicija, derinys arba panaudojimas pagal bet kurį vieną iš 21, 23, 34, 36, 37 arba 39 punktą, kur HMG Co-A reduktazės slopiklis yra atorvastatinas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

25. Kompozicija, derinys arba panaudojimas pagal bet kurį vieną iš 21, 23, 34, 36, 37 arba 39 punktą, kur HMG Co-A reduktazės slopiklis yra rozuvastatinas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.

26. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir PPAR alfa- ir/arba gamma-agonistą arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, derinyje su farmaciniu požiūriu priimtinu skiedikliu arba nešikliu.

27. Kompozicija, derinys arba panaudojimas pagal bet kurį vieną iš 26, 46 arba 47 punktų, kur PPAR alfa- ir/arba gamma-agonistas yra (S)-2-etoksi-3-[4-(2-{4-metansulfoniloksifenil}etoksi)fenil]propano rūgštis arba jos farmaciniu požiūriu priimtina druska.

28. Junginys, kurio formulė (VIIIa), (VIIIb), (IXa), (IXb), (XIIIa) arba (XIIIb) (pavaizduotasl 16 punkte), arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas.

29. Junginys, kurio formulė (IXb) pagal 28 punktą, kuris yra 1,1-diokso-3,3-dibutil-5-fenil-7-metiltio-8-(N-{(R)-1’-fenil-1’-[N’-(t-butoksikarbonilmetil)karbamoil]-metil}karbamoilmetoksi)-2,3,4,5-tetrahidro-1,5-benzotiazepinas.

30. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus, hiperlipideminių būklių gydymui.

31. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus dislipideminių būklių ir sutrikimų, tokių kaip hiperlipidemija, hipertrigliceridemija, hiperbetalipoproteinemija (padidintas LDL), hiperprebetalipoproteinemija (padidintas VLDL), hiperhilomikronemija, hipolipoproteinemija, hiperholesterolemija, hiperlipoproteinemija ir hipoalfalipoproteinemija (pažemintas HDL) gydymui.

32. Junginio, kurio formulė (I) arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus skirtingų klinikinių būklių, tokių kaip aterosklerozė, arteriosklerozė, aritmija, hipertrombotinės būsenos, vaskuliarinė disfunkcija, endotelinė disfunkcija, širdies yda, koronarinės širdies ligos, širdies ir kraujagyslių ligos, miokardo infarktas, angina pectoris, periferinės vaskuliarinės ligos, kardiovaskuliarinių audinių, pavyzdžiui širdies, vožtuvų, kraujagyslių sistemos, arterijų ir venų aneurizma, stenozė, restenozė, vaskuliarinių plokštelių, vaskuliarinių riebalinių sluoksnių, leukocitų, monocitų ir/arba makrofago infiltrato, vidinių dangalų sutankėjimas, medialinis išretėjimas, infekcinė ir chirurginė trauma ir kraujagyslių trombozė, insultas ir trumpalaikiai išemijos priepuoliai, gydymui.

33. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus aterosklerozės, koronarinių širdies ligų, miokardo infarkto, angina pectoris, periferinių kraujagyslių ligų, insulto ir trumpalaikių išemijos priepuolių gydymui.

34. Derinys, apimantis junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir HMG Co-A reduktazės slopiklį arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą.

35. Derinys, apimantis junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir tulžies rūgšties rišiklį.

36. Derinys, apimantis junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir HMG Co-A reduktazės slopiklį arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą arba in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą ir tulžies rūgšties rišiklį.

37. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, HMG Co-A reduktazės slopiklio arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus, hiperlipideminių būklių gydymui.

38. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, ir tulžies rūgšties rišiklio panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus, hiperlipideminių būklių gydymui.

39. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų, HMG Co-A reduktazės slopiklio arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido ir tulžies rūgšties rišiklio panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus, hiperlipideminių būklių gydymui.

40. Kompozicija, derinys arba panaudojimas pagal bet kurį vieną iš 22, 23, 35, 36, 38 ir 39 punktą, kur tulžies rūgšties rišiklis yra derva.

41. Kompozicija, derinys arba panaudojimas pagal bet kurį vieną iš 22, 23, 35, 36, 38 ir 39 punktą, kur tulžies rūgšties rišiklis yra cholestiraminas arba cholestipolis.

42. Derinys, skirtas naudoti vaistu, turintis junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų veiksmingą kiekį, nebūtinai kartu su farmaciniu požiūriu priimtinu skiedikliu arba nešikliu kartu su cholesterolio absorbcijos antagonistu, skirtinais tuo pat metu, paeiliui arba atskirai. 

43. Derinys pagal 42 punktą, kur cholesterolio absorbcijas antagonistas yra azetidinonas.

44. Derinys pagal 42 arba 43 punktą, kur cholesterolio absorbcijas antagonistas yra SCH 58235.

45. Kompozicija, derinys arba panaudojimas pagal bet kurį vieną iš 21, 23, 34, 36, 37 arba 39 punktą, kur HMG Co-A reduktazės slopiklis yra fluvastatinas, lovastatinas, pravastatinas, simvastatinas, atorvastatinas, cerivastatinas, bervastatinas, dalvastatinas, mevastatinas arba rozuvastatinas, arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, solvatas, tokios druskos solvatas arba in vivo hidrolizuojamas esteris arba amidas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.

46. Derinys, apimantis junginį, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską, solvatą, tokios druskos solvatą, in vivo hidrolizuojamą esterį arba amidą pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir PPAR alfa- ir/arba gamma-agonistą arba jo farmaciniu požiūriu priimtiną druską.

47. Junginio, kurio formulė (I), arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato, in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido pagal bet kurį vieną iš 1-15 punktų ir PPAR alfa- ir/arba gamma-agonisto, arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, solvato, tokios druskos solvato arba in vivo hidrolizuojamo esterio arba amido panaudojimas gaminant vaistą, skirtą šiltakraujų gyvūnų, tokių kaip žmogus, hiperlipideminių būklių gydymui. 

