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1. Junginys, kurio formulė (I)
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomerinė arba tautomerinė forma, kur:

R1 yra C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas, arba C3-C7 cikloalkilas;

R2 yra H, -(CH2)aCH2NHC(=NR4)NH-Y, -(CH2)bCH2CONR5R6, -(CH2)cCH2N(R4)CONH2, -(CH2)dCH(R7)NR9R10 arba -(CH2)eCH(R7)ZR8;

a, b ir c, kiekvienas nepriklausomai, yra 0, 1, 2, 3, 4, 5 arba 6;

d ir e, kiekvienas nepriklausomai, yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

R4 yra H arba C1-C10 alkilas;

R4 ir R6, kiekvienas nepriklausomai, yra H arba C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas arba aminą sauganti grupė;

alternatyviai, R5 ir R6 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

R7 yra H arba C1-C10 alkilas;

R8 yra H, C1-C10 alkilas, alkil-S(=O)2-, aril-S(=O)2-, H2NS(=O)2-, -SO3H, arba sauganti grupė;

R9 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas arba heterokarbociklilas;

R10 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, C1-C10 alkil-C(=O)-, C2-C10 alkenil-C(=O)-, C2-C10 alkinil-C(=O)-, karbociklil-C(=O)-, heterokarbociklil-C(=O)-, karbociklilalkil-C(=O)-, heterokarbociklilalkil-C(=O)-, C1-C10 alkil-S(=O)2-, karbociklil-S(=O)2-, heterokarbociklil-S(=O)2-, karbociklilalkil-S(=O)2-, heterokarbociklilalkil-S(=O)2-, C1-C10 alkil-NHC(=O)-, karbociklil-NHC(=O)-, heterokarbociklil-NHC(=O)-, karbociklilalkil-NHC(=O)-, heterokarbociklilalkil-NHC(=O)-, C1-C10 alkil-OC(=O)-, karbociklil-OC(=O)-, heterokarbociklil-OC(=O)-, karbociklilalkil-OC(=O)-, heterokarbociklilalkil-OC(=O)-, C1-C10 alkil-NH-C(=O)-NHS(=O)2-, karbociklil-NH-C(=O)-NHS(=O)2-, heterokarbociklil-NH-C(=O)-NHS(=O)2-, C1-C10 alkil-S(=O)2-NHC(=O)-, karbociklil-S(=O)2-NHC(=O)-, heterokarbociklil-S(=O)2-NHC(=O)-, arba aminą sauganti grupė; kur R10 yra pasirinktinai pakeistas 1, 2 arba 3 R23; 

alternatyviai, R9 ir R10 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę, pasirinktinai pakeistą 1, 2 arba 3 R23; 

Y yra H, -CN, -NO2, -S(=O)2R11, arba guanidiną sauganti grupė;

R11 yra C1-C6 alkilas, arilas, arba NR12 R13;

R12 ir R13, nepriklausomai, yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, arba aminą sauganti grupė; 

alternatyviai, R12 ir R13 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

Z yra O, S, Se, arba Te;

Q yra –B(OH)2, -B(OR14)2, arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis borono rūgšties esteris turi nuo 2 iki 20 anglies atomų, ir, pasirinktinai, heteroatomą, kuris gali būti N, S arba O;

R14 yra H, C1-C4 alkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, arilas arba aralkilas;

X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-, RASC(=O)-, arba RA;

RA yra morfolinas, tiomorfolinas, piperazinilas, tetrahidrofuranilas, tetrahidrotienilas, 2,3-dihidrobenzofurilas, 1,3-benzodioksolas, benzo-1,4-dioksanas, piperidinilas, pirolidinilas, izoksazolidinilas, izotiazolidinilas, pirazolidinilas, oksazolidinilas, tiazolidinilas, imidazolidinilas, arba heteroarilas, pasirinktinai pakeistas 1-5 R21;
R21 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš: C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, -OR21a, -SR21a, -CN, halo, haloalkilo, -NH2, -NH(alkilo), -N(alkilo)2, -NHC(=O)O-alkilo, -NHC(=O)alkilo, -COOH, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -C(O)H, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22; ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R21a yra H, C1-C20 alkilas, C2-C20 alkenilas, C2-C20 alkinilas, karbociklilas arba heterokarbociklilas;

R22 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tiaalkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino grupių, karboksilo, alkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, aril-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkil, HO-(alkil-O)r-alkil, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)- ir H2NS(=O)2-;

R23 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C6 alkilo, C2-C6 alkenilo, C2-C6 alkinilo, F, Cl, Br, I, haloalkilo, -NH2, -NHR23a, -N(R23a)2, -N3, -NO2, -CN, -CNO, -CNS, -C(=O)OR23a, -C(=O)R23a, -OC(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)OR23a, -C(=O)N(R23a)2, ureido, -OR23a, -SR23a, -S(=O)-( C1-C6 alkilo), -S(=O)2-( C1-C6 alkilo), -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, -S(=O)2-N(R23a)2; karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R24; ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R24;

R23a yra H arba C1-C6 alkilas;

alternatyviai, du R23a gali būti sujungti kartu su N atomu, prie kurio jie yra prijungti, kad sudarytų nuo 5 iki 7 narių heterociklinę grupę; ir

R24 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C4 alkilo, C2-C4 alkenilo, C2-C4 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino grupių, karboksilo, alkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, aril-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkilo, HO-(alkil-O)r-alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)-, ir H2NS(=O)2-; ir

r yra 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 arba 10;

su sąlyga, kad kai Q yra 1,1,2,2- tetrametiletanediolio borono rūgšties esteris, ir R1 yra cikloalkilas, tai R2 yra ne –CH2CONH2.
2. Junginys pagal 1 punktą, kur R1 yra C1-C4 alkilas.

3. Junginys pagal 1 punktą, kur R2 yra –(CH2)aCH2NHC(=NR4)NH-Y, -(CH2)bCH2CONR5R6, -(CH2)cCH2N(R4)CONH2, -(CH2)dCH(R7)NR9R10 arba -(CH2)eCH(R7)ZR8.

4. Junginys pagal 1 punktą, kur R2 yra –(CH2)aCH2NHC(=NR4)NH-Y.

5. Junginys pagal 4 punktą, kur a yra 1, 2, 3 arba 4.

6. Junginys pagal 4 punktą, kur a yra 2.

7. Junginys pagal 1 punktą, kur R2 yra -(CH2)dCH(R7)NR9R10.

8. Junginys pagal 7 punktą, kur d yra 0, 1 arba 2.

9. Junginys pagal 7 punktą, kur d yra 0.

10. Junginys pagal 7 punktą, kur R9 yra H.

11. Junginys pagal 1 punktą, kur R2 yra -(CH2)eCH(R7)ZR8.

12. Junginys pagal 11 punktą, kur Z yra O.

13. Junginys pagal 12 punktą, kur e yra 0, 1 arba 2.

14. Junginys pagal 12 punktą, kur e yra 0.

15. Junginys pagal 1 punktą, kur Q yra B(OH)2 arba ciklinės borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinės boro rūgšties esteris turi nuo 6 iki 10 anglies atomų ir turi mažiausiai vieną ciklinį fragmentą.

16. Junginys pagal 1 punktą, kur Q yra bicikloheksil-1,1‘-diolborono rūgšties esteris.

17. Junginys pagal 1 punktą, kur Q yra 1,2-dicikloheksil-etan-1,2-diolborono rūgšties esteris.

18. Junginys pagal 1 punktą, kur X yra RANHC(=O)-.

19. Junginys pagal 1 punktą, kur X yra RAS(=O)2-.

20. Junginys pagal 1 punktą, kur RA yra heteroarilas, pasirinktinai pakeistas 1-5 R21.

21. Junginys pagal 1 punktą, kur RA yra heterocikloalkilo grupė pagal 1 punktą.
22. Junginys pagal 1 punktą, kur R2 yra -CH2NH-C(=O)OCH2(C6H5)..

23. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomerinė arba tautomerinė forma, kur:

R1 yra C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas, arba C3-C7 cikloalkilas;

R2 yra H, -(CH2)aCH2NHC(=NR4)NH-Y, -(CH2)bCH2CONR5R6, -(CH2)cCH2N(R4)CONH2, -(CH2)dCH(R7)NR9R10 arba -(CH2)eCH(R7)ZR8;

a, b ir c, kiekvienas nepriklausomai, yra 0, 1, 2, 3, 4, 5 arba 6;

d ir e, kiekvienas nepriklausomai, yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

R4 yra H arba C1-C10 alkilas;

R5 ir R6, kiekvienas nepriklausomai, yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas arba aminą sauganti grupė;

alternatyviai, R5 ir R6 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

R7 yra H arba C1-C10 alkilas;

R8 yra H, C1-C10 alkilas, alkil-S(=O)2-, aril-S(=O)2-, H2NS(=O)2-, -SO3H, arba sauganti grupė;

R9 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas arba heterokarbociklilas;

R10 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, C1-C10 alkil-C(=O)-, karbociklil-C(=O)-, heterokarbociklil-C(=O)-, karbociklilalkil-C(=O)-, heterokarbociklilalkil-C(=O)-, C1-C10alkil-S(=O)2-, karbociklil-S(=O)2-, heterokarbociklil-S(=O)2-, karbociklilalkil-S(=O)2-, heterokarbociklilalkil-S(=O)2-, C1-C10 alkil-NHC(=O)-, karbociklil-NHC(=O)-, heterokarbociklil-NHC(=O)-, karbociklilalkil-NHC(=O)-, heterokarbociklilalkil-NHC(=O)-, C1-C10 alkil-OC(=O)-, karbociklil-OC(=O)-, heterokarbociklil-OC(=O)-, karbociklilalkil-OC(=O)-, heterokarbociklilalkil-OC(=O)-, arba aminą sauganti grupė; kur R10 yra pasirinktinai pakeistas 1, 2 arba 3 R23; 

alternatyviai, R9 ir R10 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

Y yra H, -CN, -NO2, -S(=O)2R11, arba guanidiną sauganti grupė;

R11 yra C1-C6 alkilas, arilas, arba NR12 R13;

R12 ir R13, nepriklausomai, yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, arba aminą sauganti grupė; 

alternatyviai, R12 ir R13 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

Z yra O, S, Se, arba Te;

Q yra –B(OH)2, -B(OR14)2, arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis boro rūgšties esteris turi nuo 2 iki 20 anglies atomų, ir, pasirinktinai, heteroatomą, kuris gali būti N, S arba O;

R14 yra H, C1-C4 alkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, arilas arba aralkilas;

X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-, RASC(=O)-, arba RA;

R21 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, C1-C20 alkoksi, C1-C20 tialkoksi, -OH, -CN, halo, haloalkilo, -NH2, -NH(alkil), -N(alkil)2, -NHC(=O)O-alkilo, -NHC(=O)alkilo, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22; ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R22 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tiaalkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino grupių, karboksilo, alkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, aril-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkilo, HO-(alkil-O)r-alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)-, ir H2NS(=O)2-;

R23 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C6 alkilo, C2-C6 alkenilo, C2-C6 alkinilo, F, Cl, Br, I, haloalkilo, -NH2, -NHR23a, -N(R23a)2, -N3, -NO2, -CN, -CNO, -CNS, -C(=O)OR23a, -C(=O)R23a, -OC(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)OR23a, -C(=O)N(R23a)2, ureido, -OR23a, -SR23a, -S(=O)2-( C1-C6 alkilo), -S(=O)2-arilo ir -S(=O)2-N(R23a)2;

R23a yra H arba C1-C6 alkilas;

alternatyviai, du R23a gali būti sujungti kartu su N atomu, prie kurio jie yra prijungti, kad sudarytų nuo 5 iki 7 narių heterociklinę grupę; ir

r yra 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 arba 10; ir

su sąlyga, kad kai Q yra 1,1,2,2-tetrametiletandiolo borono rūgšties esteris, ir R1 yra cikloalkilas, tai R2 yra ne –CH2CONH2.
24. Junginys pagal 23 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomeras ar tautomeras, kur:
R1 yra 2-propilas;

R2 yra H, -(CH2)aCH2NHC(=NR4)NH-Y, -(CH2)bCH2CONR5R6, -(CH2)cCH2N(R4)CONH2, -(CH2)dCH(R7)NR9R10 arba -(CH2)cCH(R7)ZR8;

Q yra –B(OH)2 arba pinandiolboro rūgšties esteris;

X yra RAC(=O)-; ir
RA yra heterokarbociklilo grupė pagal 1 punktą, pasirinktinai pakeista 1-3 R21.

25. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomeras ar tautomeras, kur:

R1 yra C1-C4 alkilas;

R2 yra -(CH2)aCH2NHC(=NH)NH-Y, -(CH2)cCH2NHCONH2 arba -(CH2)dCH(R7)NR9R10;

a yra 1, 2, arba 3; 

c yra 1, 2, arba 3;

d yra 0 arba 1; 

R7 yra H arba metilas;

R9 yra H arba C1-C10 alkilas;

R10 yra H, C1-C10 alkilas arba aminą sauganti grupė; 

Y yra H, CN arba NO2;

Q yra -B(OH)2, pinandiolboro rūgšties esteris, bicikloheksil-1,1’-diolboro rūgšties esteris arba 1,2-dicikloheksil-etan-1,2-diolboro rūgšties esteris;
X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-, RASC(=O)- arba RA;

R21 yra parinktas iš grupės susidedančios iš:
C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, C1-C20 alkoksi, C1-C20 tialkoksi, -OH -CN, halo, haloalkilo grupių, -NH2, -NH(alkilo), -N(alkilo)2, -NHC(=O)O-alkilo, -NHC(=O)alkilo, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22, ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R22 yra parinktas iš grupės susidedančios iš:
C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino, karboksilo grupių, elkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, alkil-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkilo, HO-(alkil-O)r- alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)- ir H2NS(=O)2-; ir
r yra 2, 3, 4 arba 5.

26. Junginys pagal 25 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomerinė arba tautomerinė forma, kur:

R1 yra 2-propilas;

Q yra –B(OH)2 arba pinandiolboro rūgšties esteris;

X yra RAC(=O)-; ir

RA toks, kaip apibrėžta 24 punkte.

27. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomerinė arba tautomerinė forma, kur
R1 yra C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas arba C3-C7 cikloalkilas;

R2 yra -CH2NH2, arba -CH2NR9R10;

R9 yra H arba C1-C10 alkilas;

R10 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, C1-C10 alkil-C(=O)-, karbociklil-C(=O)-, heterokarbociklil-C(=O)-, karbociklilalkil-C(=O)-, heterokarbociklilalkil-C(=O)-, C1-C10alkil-S(=O)2-, karbociklil-S(=O)2-, heterokarbociklil-S(=O)2-, karbociklilalkil-S(=O)2-, heterokarbociklilalkil-S(=O)2-, C1-C10 alkil-NHC(=O)-, karbociklil-NHC(=O)-, heterokarbociklil-NHC(=O)-, karbociklilalkil-NHC(=O)-, heterokarbociklilalkil-NHC(=O)-, C1-C10 alkil-OC(=O)-, karbociklil-OC(=O)-, heterokarbociklil-OC(=O)-, karbociklilalkil-OC(=O)-, heterokarbociklilalkil-OC(=O)-, arba aminą sauganti grupė; kur R10 yra pasirinktinai pakeistas 1, 2 arba 3 R23; 

alternatyviai, R9 ir R10 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

Q yra –B(OH)2, -B(OR14)2 arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis borono rūgšties esteris turi nuo 2 iki 20 anglies atomų, ir, pasirinktinai, heteroatomą, kuris gali būti N, S arba O;

R14 yra H, C1-C4 alkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, arilas arba aralkilas;

X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-, RASC(=O)-, arba RA;

R21 yra parinktas iš grupės susidedančios iš:
C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, C1-C20 alkoksi, C1-C20 tialkoksi, -OH -CN, halo, haloalkilo grupių, -NH2, -NH(alkilo), -N(alkilo)2, -NHC(=O)O-alkilo, -NHC(=O)alkilo, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22, ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R22 yra parinktas iš grupės susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino, karboksilo grupių, elkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, alkil-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkilo, HO-(alkil-O)r- alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)- ir H2NS(=O)2-
R23 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C6 alkilo, C2-C6 alkenilo, C2-C6 alkinilo, F, Cl, Br, I, haloalkilo, -NH2, -NHR23a, -N(R23a)2, -N3, -NO2, -CN, -CNO, -CNS, -C(=O)OR23a, -C(=O)R23a, -OC(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)OR23a, -C(=O)N(R23a)2, ureido, -OR23a, -SR23a, -S(=O)2-( C1-C6 alkilo), -S(=O)2-arilo ir -S(=O)2-N(R23a)2;

R23a yra H arba C1-C6 alkilas;

alternatyviai, du R23a gali būti sujungti kartu su N atomu, prie kurio jie yra prijungti, kad sudarytų nuo 5 iki 7 narių heterociklinę grupę; ir

r yra 2, 3, 4 arba 5.
28. Junginys pagal 27 punktą arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomerinė arba tautomerinė forma, kur:

R1 yra 2-propilas;

Q yra pinandiolboro rūgšties esteris;

X yra RAC(=O)-; ir

RA toks, kaip apibrėžta 24 punkte.

29. Junginys pagal bet kurį iš 1, 23, 25 ir 27 punktų, kur R1 yra 2-propilas.

30. Junginys pagal bet kurį iš 1, 23, 25 ir 27 punktų, kur Q yra pinandiolborono rūgšties esteris. 

31. Junginys pagal bet kurį iš 1, 23, 25 ir 27 punktų, kur X yra RAC(=O)-.

32. Junginys pagal bet kurį iš 23, 25 ir 27 punktų, kur Q yra –B(OH)2-.

33. Junginys pagal bet kurį iš 23, 25 ir 27 punktų, kur R2 yra –CH2NH-C(=O)OCH2(C6H5).

34. Junginys pagal bet kurį iš 23, 25 ir 27 punktų, kur X yra RAC(=O)- ir RA yra kaip apibrėžta 24 punkte.

35. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomeras ar tautomeras, kur:

R1 yra C1-C4 alkilas;

R2 yra -(CH2)aCH2NHC(=NR4)NH-Y, -(CH2)cCH2N(R4)CONH2, -(CH2)dCH(R7)NR9R10 arba -(CH2)cCH(R7)ZR8;

a yra 1, 2, 3, 4 arba 5; 

c yra 1, 2, 3, 4 arba 5;

d yra 0, 1 arba 2; 

e yra 0, 1 arba 2;

R7 yra H arba metilas;

R8 yra H, C1-C10 alkilas, -S(=O)2-alkilas, -S(=O)2-arilas, -S(=O)2-NH2, -SO3H arba sauganti grupė;

Y yra H, -CN, -NO2, -S(=O)2R11, arba guanidiną sauganti grupė;

R9 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas arba heterokarbociklilas;

R10 yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, C1-C10 alkil-C(=O)-, karbociklil-C(=O)-, heterokarbociklil-C(=O)-, karbociklilalkil-C(=O)-, heterokarbociklilalkil-C(=O)-, C1-C10alkil-S(=O)2-, karbociklil-S(=O)2-, heterokarbociklil-S(=O)2-, karbociklilalkil-S(=O)2-, heterokarbociklilalkil-S(=O)2-, C1-C10 alkil-NHC(=O)-, karbociklil-NHC(=O)-, heterokarbociklil-NHC(=O)-, karbociklilalkil-NHC(=O)-, heterokarbociklilalkil-NHC(=O)-, C1-C10 alkil-OC(=O)-, karbociklil-OC(=O)-, heterokarbociklil-OC(=O)-, karbociklilalkil-OC(=O)-, heterokarbociklilalkil-OC(=O)-, arba aminą sauganti grupė; kur R10 yra, pasirinktinai, pakeistas 1, 2 arba 3 R23; 

alternatyviai, R9 ir R10 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

R11 yra C1-C6 alkilas, arilas, arba NR12 R13;

R12 ir R13, nepriklausomai, yra H, C1-C10 alkilas, karbociklilas, heterokarbociklilas, arba aminą sauganti grupė; 

alternatyviai, R12 ir R13 kartu su N atomu, prie kurio jie prijungti, sudaro heterokarbociklilo grupę;

Z yra O arba S;

Q yra –B(OH)2, -B(OR14)2 arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis boro rūgšties esteris turi nuo 6 iki 20 anglies atomų ir bent vieną cikloalkilo fragmentą;

R14 yra H, C1-C4 alkilas arba cikloalkilas;

X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-, RASC(=O)- arba RA;

R21 yra parinktas iš grupės susidedančios iš:
C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, C1-C20 alkoksi, C1-C20 tialkoksi, -OH -CN, halo, haloalkilo grupių, -NH2, -NH(alkilo), -N(alkilo)2, -NHC(=O)O-alkilo, -NHC(=O)alkilo, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22, ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R22 yra parinktas iš grupės susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino, karboksilo grupių, elkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, alkil-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkilo, HO-(alkil-O)r- alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)- ir H2NS(=O)2-
R23 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C6 alkilo, C2-C6 alkenilo, C2-C6 alkinilo, F, Cl, Br, I, haloalkilo, -NH2, -NHR23a, -N(R23a)2, -N3, -NO2, -CN, -CNO, -CNS, -C(=O)OR23a, -C(=O)R23a, -OC(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)R23a, -N(R23a)C(=O)OR23a, -C(=O)N(R23a)2, ureido, -OR23a, -SR23a, -S(=O)2-( C1-C6 alkilo), -S(=O)2-arilo ir -S(=O)2-N(R23a)2;

R23a yra H arba C1-C6 alkilas;

alternatyviai, du R23a gali būti sujungti kartu su N atomu, prie kurio jie yra prijungti, kad sudarytų nuo 5 iki 7 narių heterociklinę grupę; ir

r yra 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 arba 10.
36. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomeras ar tautomeras, kur:

R1 yra C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas arba C3-C7 cikloalkilas;

R2 yra H;

Q yra –B(OH)2, -B(OR14)2 arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis borono rūgšties esteris turi nuo 2 iki 20 anglies atomų, ir, pasirinktinai, heteroatomą, kuris gali būti N, S arba O;

R14 yra H, C1-C4 alkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, arilas arba aralkilas;

X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-, RASC(=O)-, arba RA;

RA yra heterokarbociklilo grupė pagal 1 punktą, pasirinktinai pakeista 1-5 R22;

R22 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino grupių, karboksilo, alkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, aril-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, arl-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkil, HO-(alkil-O)r-alkil, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)- ir H2NS(=O)2-; ir

r yra 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 arba10;

37. Junginys pagal 1 punktą, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomeras ar tautomeras, kur:

R1 yra 2-propilas;
R2 yra -CH2CH2CH2NHC(=NH)NH-NO2, -CH2CH2CH2NHC(=O)NH2, -CH(CH3)OH,-CH2CONH2, -CH2NH2 arba -CH2NR9R10;
R9 yra H;
R10 yra metil-C(=O)-, etil-C(=O)-, propil-C(=O)-, butil-C(=O)-, pentil-C(=O)-, 2-(etoksikarbonil)etil-C(=O)-, 4-metil-fenil-C(=O)-, ciklopropil-C(=O)-, 4-fluor-fenil-C(=O)-, 4-H2NSO2-fenil-C(=O)-, 4-H3CSO2-fenil-C(=O)-, 4-fenil-fenil-C(=O)-, 3,4-dimetoksi-benzil-C(=O)-, 3-piridinil-C(=O)-, 2-(hidroksi)-piridin-3-il-C(=O)-, 6-(morfolino)-piridin-3-il-C(=O)-, 2-(piridin-4-il)tiazol-4-il-C(=O)-, 2-pirazinil-C(=O)-, 2,5-dimetil-pirazolil-C(=O)-, N-metil-2-pirolil-C(=O)-, 2-pirolidinil-C(=O)-, 2-tiofenil-C(=O)-, 5-izoksazolil-C(=O)-, 1-(tetrazol-5-il)fenil-C(=O)-, (5-tetrazolil)CH2-C(=O)-, N-H3CSO2-piperidinil-C(=O)-, butil-OC(=O)-, (benzil)-OC(=O)-, (9-fluorenilmetil)-OC(=O)-, pentil-NHC(=O)-, propil-NHC(=O)-, fenil-NHC(=O)-, 4-metil-fenil-NHC(=O)-, metil-S(=O)2-, 4-fluor-fenil-S(=O)2-, 4-ciano-fenil-S(=O)2-, 1-metil-imidazol-4-il-S(=O)2-, 2-tiofenil-S(=O)2-, (4-metil-fenil)-NHC(=O)NH-S(=O)2- ir (4-metil-fenil)-S(=O)2NHC(=O)-,
alternatyviai, R9 ir R10 kartu su N atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro pirolilą arba pirazolilą; 
Q yra -B(OH)2, pinandiolborono rūgšties esteris, bicikloheksil-1,1 '-diolborono rūgšties esteris arba 1,2-dicikloheksil-etan-l,2-diolborono rūgšties esteris;

X yra RAC(=O)-, RANHC(=O)-, RAS(=O)2-, RAOC(=O)-;

RA yra pirazinilas, pakeistas 0-1 R21; chinolinilas, pakeistas 0-1 R21; imidazolilas, pakeistas 0-1 R21;

tetrahidrofuranilas, pakeistas 0-1 R21; oksatiazolidinilas, pakeistas 0-1 R21; benzotiazolilas, pakeistas 0-1 R21; tiazolilas, pakeistas 0-2 R21; furanilas, pakeistas 0-2 R21; pirolidinilas, pakeistas 0-1 R21; piperidinilas, pakeistas 0-1 R21; piperazinilas, pakeistas 0-1 R21; piridinilas, pakeistas 0-1 R21;

R21 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

metil-, etil-, propil-, butil-, pentil-, heksil-, heptil-, etenil-, propenil-, butenil-, metoksi-, etoksi-, propoksi-, fenoksi-, fluor-, chlor-, brom-, metil-C(=O)-, butil-OC(=O)-, butil-OC(=O)NH-, fenil-, metoksifenil-, fluorfenil-, chlorfenil-, bromfenil-, pirolil- ir pridinil- grupių.

38. Junginys, parinktas iš:

	Pavyzdžio

Nr.
	Junginio pavadinimas



	D.1.2
	2-Pirazinkarboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.17
	Tiofen-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.30
	5-Metiltiofeno-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.40
	2,4-Dimetiltiazolo-5-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.41
	Furan-3-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.51
	Tiofeno-3-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.86
	(4RS)-1-[(1,1-dimetiletoksi)karbonil]-piperidino-4-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.98


	Chinolino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.106
	(2RS)-1-((1,1-Dimetiletoksi)karbonil)piperidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.107
	Piridino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.108
	Piridino-3-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.109
	Piridino-4-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.110
	(2S)-1-((1,1-Dimetiletoksi)karbonil)piperidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.111
	(2R)-1-((1,1-Dimetiletoksi)karbonil)piperidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.116
	(3RS)-1-((1,1-dimetiletoksi)karbonil)piperidin-3-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.143
	(2S)-1-Acetilpirolidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.149
	3H-Imidazolo-4-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]

	D.3.152
	(RS)-Tetrahidrofuran-3-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]-

	D.3.158
	(4S)-2-Okso-1,3-tiazolidino-4-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]

	D.3.159
	(2R)-1-Acetilpirolidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]

	D.3.171
	Benzotiazolo-6-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]

	D.7.7
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[[(4RS)-1-[(1,1-dimetiletoksi)karbonil]piperidino-4-karbonil]-amino]-1-oksopentil] amino]- 3-metilbutil]

	D.7.10
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(tiofen-3-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	D.7.12
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(5-metiltiofeno-2-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	D.7.56
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(benzotiazol-6-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	D.15.1
	(4RS)-Piperidino-4-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]- 4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]; HCl druskos

	D.15.2
	(RS)-Piperidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]- 4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]; HCl druskos

	D.15.3
	(2S)-Piperidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]- 4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]; HCl druskos

	D.15.4
	(2R)-Piperidino-2-karboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]- 4-[[imino(nitroamino)metil]amino]butil]; HCl druskos

	E.1.2
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(2-pirazinkarbonil)amino]-1-oksopentil]amino-3-metilbutil]-

	E.2.10
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(2-tiofenkarbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.18
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(chinolino-2-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.27
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(2,4-dimetiltiazolo-5-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.28
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(furan-3-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.43
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(2-piridinokarbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.44
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[(3- piridinokarbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.51
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[((2S)-1-acetilpirolidino-2-karbonil)amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-

	E.2.71
	Borono rūgšties, [(1R)-1-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[[(RS)-tetrahidrofuran-3-karbonil]amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]-


arba iš jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, arba laisvoji bazė.

39. Junginys, parinktas iš:

	Pavyzdžio

Nr.
	Junginio pavadinimas

	D.8.4
	2-Pirazinkarboksamido, N-[(lS,2R)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-2-hidroksipropil]

	D.8.9
	5-Butil-2-piridinkarboksamido, N-[(lS,2R)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-2-hidroksipropil]

	D.8.12
	6-Fenil-2-piridinkarboksamido, N-[(l S,2R)-1 -[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il]-3-metilbutil]amino]karbonil]-2-hidroksipropil]

	D.8.18
	2-Pirazinkarboksamido, N-[(lS)-l-[[[(lR)-l-[(3aS,4S,6S,7aR)-heksahidro-3a,5,5-trimetil-4,6-metano-l,3,2-benzodioksaborol-2-il)-3-metilbutil]amino]karbonil]-2-karbamoil-etil]

	E.2.81
	Borono rūgšties, [(lR)-l-[[(2S)-5-[[imino(nitroamino)metil]amino]-2-[[(2RS)-1[(1,1-dimetiletoksi)karbonil]piperidin-2-karbonil]amino]-1-oksopentil]amino]-3-metilbutil]

	E.4.1
	Borono rūgšties, [(lR)-l-[[(2S,3R)-3-hidroksi-2-[(2-pirazinkarbonil)amino]-l-oksobutil]amino]-3-metilbutil]

	E.4.2
	Borono rūgšties, [(lR)-l-[[(2S,3R)-3-hidroksi-2-[(5-butil-piridin-2-karbonil)amino]-l-oksobutil]amino]-3-metilbutil]

	E.4.3
	Borono rūgšties, [(lR)-l-[[(2S,3R)-3-hidroksi-2-[(6-fenil-piridin-2-karbonil)amino]-l-oksobutil]amino]-3-metilbutil]


arba iš jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, arba laisvoji bazė.
40. Junginys pagal 39 punktą, kur junginys yra borono rūgštis, [(1R)-1-[[(2S,3R)-3-hidroksi-2-[(6-fenil-piridino-2-karbonil)amino]-1-oksobutil]amino]-3-metilbutilas] arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska, arba laisvoji bazė.

41. Kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį.

42. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas naudoti terapijoje.

43. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas vaisto, skirto proteasomos aktyvumo slopinimui, gamybai.

44. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas naudoti proteasomos aktyvumo slopinimui.

45. Proteasomos slopinimo in vitro būdas, apimantis junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų kontaktavimą su minėta proteasoma.

46. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas vaisto, skirto vėžio gydymui, gamybai.

47. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas vėžio gydymui.

48. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas gamyboje vaisto, skirto vėžio gydymui žinduolio, turinčio arba linkusio į minėtą vėžį, derinyje su vienu arba daugiau priešnavikiniu(ų) arba priešvėžiniu(ų) agentu(ų), ir/arba radioterapija.

49. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas vėžio gydymui žinduolio, turinčio arba linkusio į minėtą vėžį, derinyje su vienu arba daugiau priešnavikiniu(ų) arba priešvėžiniu(ų) agentu(ų) ir/arba radioterapija.

50. Panaudojimas pagal bet kurį 46 arba 48 punktą, arba junginys pagal bet kurį 47 arba 49 punktą, kur vėžys yra parinktas iš odos, prostatos, kolorektalino, kasos, inkstų, kiaušidžių, krūtų, kepenų, liežuvio, plaučių, lygiųjų raumenų audinių vėžio.

51. Panaudojimas pagal bet kurį 46 arba 48 punktą, arba junginys pagal bet kurį 47 arba 49 punktą, kur vėžys yra parinktas iš leukemijos, limfomos, ne-Hodžkino limfomos, mielomos ir dauginės mielomos.

52. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas gamyboje vaisto, skirto baltymo skaidymo slopinimui kontaktuojant proteasomai, galinčiai skaidyti minėtą baltymą.

53. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas panaudoti baltymo skaidymo slopinime kontaktuojant proteasomai, galinčiai skaidyti minėtą baltymą.

54. Baltymo skaidymo slopinimo in vitro būdas, apimantis proteasomos, galinčios skaidyti minėtą baltymą kontaktavimą su junginiu pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų.

55. Panaudojimas pagal 52 punktą, junginys pagal 53 punktą arba būdas pagal 54 punktą, kur minėtas baltymas yra pažymėtas ubichitinu.

56. Panaudojimas pagal 52 punktą, junginys pagal 53 punktą arba būdas pagal 54 punktą, kur minėtas baltymas yra p53.

57. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas gamyboje vaisto, skirto gydymui žinduolio, turinčio arba linkusio į pagreitintą arba padidintą proteolizę.

58. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas panaudoti gydyme žinduolio, turinčio arba linkusio į pagreitintą arba padidintą proteolizę.

59. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas gamyboje vaisto, skirto transkripcijos faktoriaus NF-κB aktyvumo slopinimui.

60. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas panaudoti transkripcijos faktoriaus NF-κB aktyvumo slopinimui.

61. NF-κB aktyvumo slopinimo in vitro būdas, apimantis IκB, NF-κB inhibitoriaus, kontaktavimą su junginiu pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų.

62. Junginio pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų panaudojimas gamyboje vaisto, skirto gydymui žinduolio, turinčio arba linkusio į minėtą ligą arba sutrikimą, parinktą iš žmogaus imunodeficito viruso (ŽIV) infekcijos arba uždegiminių sutrikimų, kylančių iš transplantacijos atmetimo, artrito, infekcijos, žarnų uždegiminės ligos, astmos, osteoporozės, osteoartrito, psoriazės, restenozės ir autoimuninių ligų.

63. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 40 punktų, skirtas panaudoti gydyme žinduolio, turinčio arba linkusio į minėtą ligą arba sutrikimą, parinktą iš žmogaus imunodeficito viruso (ŽIV) infekcijos arba uždegiminių sutrikimų, kylančių iš transplantacijos atmetimo, artrito, infekcijos, žarnų uždegiminės ligos, astmos, osteoporozės, osteoartrito, psoriazės, restenozės ir autoimuninių ligų.
64. Junginio, kurio formulė (II) gavimo būdas:
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(II)

kur:

D nėra arba yra O, S, NR16, CR15aR15f;

R1 yra C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas, arba C3-C7 cikloalkilas;

R15a, R15b, R15c, R15d, R15e, R15f, kiekvienas nepriklausomai, yra H, C1-C10 alkilas, C3-C7 cikloalkilas, arilas arba heteroarilas, kur minėtas C1-C10 alkilas, C3-C7 cikloalkilas, arilas arba heteroarilas, yra kiekvienas pasirinktinai pakeistas 1, 2, 3 arba 4 halo grupėmis, C1-C4 alkilu, C1-C4 alkoksi, C1-C4 halogenalkoksi, OH, amino, alkilamino, dialkilamino grupėmis, arilu arba heteroarilu;

arba R15a ir R15b kartu su C atomais, prie kurių jie prijungti, sudaro C3-C10 cikloalkilą arba nuo 3- iki 10-narę heterocikloalkilo grupę, kiekvieną pasirinktinai pakeistą 1, 2, 3 arba 4 halo grupėmis, C1-C4 alkilu, C1-C4 alkoksi, C1-C4 halogenalkoksi, OH, amino, alkilamino, dialkilamino grupėmis, arilu arba heteroarilu;

arba R15c ir R15d kartu su C atomais, prie kurių jie prijungti, sudaro C3-C10 cikloalkilą arba nuo 3- iki 10-narę heterocikloalkilo grupę, kiekvieną pasirinktinai pakeistą 1, 2, 3 arba 4 halo grupėmis, C1-C4 alkilu, C1-C4 alkoksi, C1-C4 halogenalkoksi, OH, amino, alkilamino, dialkilamino grupėmis, arilu arba heteroarilu;

arba R15b ir R15c kartu su C atomais, prie kurių jie prijungti ir tarpiniu D fragmentu sudaro arilą, heteroarilą, C3-C10 cikloalkilą arba nuo 3- iki 10-narę heterocikloalkilo grupę, kiekvieną pasirinktinai pakeistą 1, 2, 3 arba 4 halo grupėmis, C1-C4 alkilu, C1-C4 alkoksi, C1-C4 halogenalkoksi, OH, amino, alkilamino, dialkilamino grupėmis, arilu arba heteroarilu;

R16 yra H arba C1-C4 alkilas; ir

p ir q, kiekvienas nepriklausomai, yra 1, 2 arba 3;

apimantis a) diolio, kurio formulė (II-b):
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(II-b)

reagavimą su atitinkamu trialkoksiboranu, kurio formulė (II-a):


[image: image10.emf]B


O


R


1


7


R


1


7


O


O


R


1


7




B

OR

17 R

17O

OR

17


(II-a)

kur kiekvienas R17 yra, nepriklausomai, C1-C10 alkilas arba C3-C7 cikloalkilas; kurį laiką ir sąlygomis, tinkamomis gauti tarpinį junginį, kurio formulė (II-c):
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(II-c)

ir b) tarpinio junginio, kurio formulė (II-c) reagavimą su arba i) reagentu, kurio formulė R1CH2MXhal, kurioje M yra metalas ir Xhal yra halogenas, arba ii) reagentu, kurio formulė R1CH2Li, kurį laiką ir sąlygomis, tinkamomis gauti junginį, kurio formulė (II).

65. Būdas pagal 64 punktą, kur R17 yra C1-C4 alkilas.

66. Būdas pagal 64 punktą, kur R17 yra izopropilas.

67. Būdas pagal 64 punktą, kur formulės (II-b) diolis yra pinandiolis, pinakolis, 1,2-etandiolis, 1,3-propandiolis, 1,2-propandiolis, 2,3-butandiolis, 1,1,2,2-tetrametiletandiolis, 1,2-diizopropiletandiolis, 5,6-dekandiolis, 1,2-dicikloheksiletandiolis, bicikloheksil-1,1‘-diolis, dietanolaminas, arba 1,2-difenil-1,2-etandiolis.

68. Būdas pagal 64 punktą, kur formulės (II-b) diolis yra pinandiolis.

69. Būdas pagal 64 punktą, kur R1CH2MXhal yra R1CH2MgBr.

70. Būdas pagal 64 punktą, kur R1 yra izopropilas.

71. Būdas pagal 64 punktą, skirtas gauti junginį, kurio formulė (II-i):
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apimantis

a) (1S,2S,3R,5S)-(+)-pinandiolio reagavimą su triizopropoksiboranu kurį laiką ir sąlygomis, tinkamomis gauti tarpinį junginį, kurio formulė (II-ii):
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ir b) tarpinio junginio, kurio formulė (II-ii) reagavimą su izobutilmagnio bromidu kurį laiką ir sąlygomis, tinkamomis gauti tarpinį junginį, kurio formulė (II-i).

72. Junginių, kurių formulė (I) gavimo būdas:

[image: image14.wmf]X

H

N

N

H

Q

R

1

O

R

2


(I)

kur:

R1 yra C1-C6 alkilas, C2-C6 alkenilas, C2-C6 alkinilas, arba C3-C7 cikloalkilas;

R2 yra –CH2NH2;

Q yra -B(OR14)2 arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis borono rūgšties esteris turi nuo 2 iki 20 anglies atomų, ir, pasirinktinai, heteroatomą, kuris gali būti N, S arba O;

R14 yra C1-C4 alkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, arilas, arba aralkilas;

X yra RAC(=O)-;

RA yra kaip apibrėžta 1 punkte;
R21 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, C1-C20 alkoksi, C1-C20 tialkoksi, -OH, -CN, halo, haloalkilo, -NH2, -NH(alkil), -N(alkil)2, -NHC(=O)O-alkilo, -NHC(=O)alkilo, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22; ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R22 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino grupių, karboksilo, alkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, aril-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkil, HO-(alkil-O)r-alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)-, ir H2NS(=O)2-; ir

r yra 2, 3, 4, arba 5;

apimantis:

junginio, kurio formulė (I), kur R2 yra –CH2NH-C(O)OCH2(=C6H5) reagavimą su atitinkamu hidrinimo agentu kurį laiką ir sąlygomis, tinkamomis gauti junginį, kurio formulė (I), kur R2 yra –CH2NH2, kai numatytas hidrinimo agentas yra selektyvus R2 radikalo benziloksikarbonilo grupei.

73. Būdas pagal 72 punktą, kur hidrinimo agentas yra 10 % Pd/C ir HCl 1,4-dioksane.
74. Junginys, kurio formulė (I):
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos stereoizomeras ar tautomeras, kur:

R1 yra C1-C8 alkilas, C2-C8 alkenilas, C2-C8 alkinilas arba C3-C7 cikloalkilas;

R2 yra H;

Q yra –B(OH)2, -B(OR14)2 arba ciklinis borono rūgšties esteris, kur minėtas ciklinis borono rūgšties esteris turi nuo 2 iki 20 anglies atomų, ir, pasirinktinai, heteroatomą, kuris gali būti N, S arba O;

R14 yra H, C1-C4 alkilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, arilas arba aralkilas;

X yra RAC(=O)-;

RA yra arilas, pasirinktinai pakeistas 1-3 R21, kur arilas yra pakeistas su bent viena halo grupe;

R21 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš: C1-C20 alkilo, C2-C20 alkenilo, C2-C20 alkinilo, -OR21a, -SR21a, -CN, halo, haloalkilo, -NH2, -NH(alkil), -N(alkil)2, -NHC(=O)O-alkil, -NHC(=O)alkil, -COOH, -C(=O)O-alkilo, -C(=O)alkilo, -C(O)H, -S(=O)-alkilo, -S(=O)2-alkilo, -S(=O)-arilo, -S(=O)2-arilo, karbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22 ir heterokarbociklilo, pasirinktinai pakeisto 1-5 R22;

R21a yra H, C1-C20 alkilas, C2-C20 alkenilas, C2-C20 alkinilas, karbociklilas arba heterokarbociklilas;

R22 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

C1-C10 alkilo, C2-C10 alkenilo, C2-C10 alkinilo, fenilo, halo, haloalkilo, alkoksi, tialkoksi, amino, alkilamino, dialkilamino grupių, karboksilo, alkil-OC(=O)-, alkil-C(=O)-, aril-OC(=O)-, alkil-OC(=O)NH-, aril-OC(=O)NH-, alkil-C(=O)NH-, alkil-C(=O)O-, (alkil-O)r-alkil, HO-(alkil-O)r-alkilo, -OH, -SH, -CN, -N3, -CNO, -CNS, alkil-S(=O)-, alkil-S(=O)2-, H2NS(=O)- ir H2NS(=O)2-; ir

r yra 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 arba 10;
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