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

jungtis b yra vienguba jungtis arba dviguba jungtis;

X yra -S-, -N(R5)- arba -O-;

Z1 ir Z3 kiekviena nepriklausomai yra -N(R5)-, -(CH2)q-, -O-, -S- arba tiesioginė jungtis;

Z2 yra -C(O)- arba -C(S)-;

m yra sveikas skaičius nuo 1 iki 2;

n yra sveikas skaičius nuo 1 iki 3;

kiekviena q nepriklausomai yra sveikas skaičius nuo 1 iki 4;

R0 yra vandenilis, halogenas, hidroksi, pasirinktinai pakeistas alkilas arba pasirinktinai pakeistas alkoksi;

kiekviena R1 yra nepriklausomai parinkta iš grupės, susidedančios iš halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkenilo, pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo, pasirinktinai pakeisto heteroaralkenilo, -R6OR7,

-R6SR7, -R6S(O)tR8, -R6N(R7)2, -R6-R9OR7, -R6CN, -R6C(O)R7, -R6C(S)R7, -R6C(NR7)R7, -R6C(O)OR7, -R6C(S)OR7, -R6C(NR7)OR7, -R6C(O)N(R7)2, -R6C(S)N(R7)2, -R6C(NR7)N(R7)2, -R6C(O)N(R7)R9N(R7)2, -R6C(O)SR8, -R6C(S)SR8, -R6C(NR7)SR8, -R6S(O)tOR7, -R6S(O)tN(R7)2, -R6S(O)tN(R7)N(R7)2, -R6S(O)tN(R7)N=C(R7)2, -R6S(O)tN(R7)C(O)R8, -R6S(O)tN(R7)C(O)N(R7)2, -R6S(O)tN(R7)C(NR7)N(R7)2, -R6N(R7)C(O)R8, -R6N(R7)C(O)OR8, -R6N(R7)C(O)SR8, -R6N(R7)C(NR7)SR8, -R6N(R7)C(S)SR8, -R6N(R7)C(O)N(R7)2, -R6N(R7)C(NR7)N(R7)2, -R6N(R7)C(S)N(R7)2, -R6N(R7)S(O)tR8, -R6OC(O)R8, -R6OC(NR7)R8, -R6OC(S)R8, -R6OC(O)OR8, -R6OC(NR7)OR8, -R6OC(S)OR8, -R6OC(O)SR8, -R6OC(O)N(R7)2, -R6OC(NR7)N(R7)2, -R6OC(S)N(R7)2, -R6OR9N(R7)2, -R6SR9N(R7)2, -R6N(R7)R9N(R7)2, -R6C(O)R9C(O)R7, -R6C(O)R9C(S)R7, -R6C(O)R9C(NR7)R7, -R6C(O)R9C(O)OR7, -R6C(O)R9C(S)OR7, -R6C(O)R9C(NR7)OR7, -R6C(O)R9C(O)N(R7)2, -R6C(O)R9C(S)N(R7)2, -R6C(O)R9C(NR7)N(R7)2, -R6C(O)R9C(O)SR8, -R6C(O)R9C(S)SR8, -R6C(O)R9C(NR7)SR8, -R6OR9OR7, -R6C(O)R9N(R7)R9N(R7)2, -R6C(O)R9N(R7)R9OR7 ir -R6C(O)N(R7)R9OR7;

t yra 1 arba 2;

kiekviena R2 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, halogeno, nitro, ciano, pasirinktinai pakeisto alkilo, -OR12, -SR12, -N(R12)2, -S(O)tR13, -C(O)R12, -C(O)OR12, -C(O)N(R12)2, -C(O)SR12 ir -N(R12)S(O)tR13;

R3 yra vandenilis, halogenas, nitro, ciano, pasirinktinai pakeistas alkilas, -OR12, -SR12, -N(R12)2, -S(O)tR13, -C(O)R12, -C(O)OR12, -C(O)N(R12)2, -C(O)SR12 arba -N(R12)S(O)tR13;

R4 yra parinktas iš pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto arilo;

kiekviena R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeistas alkilas;

kiekviena R6 nepriklausomai yra tiesioginė jungtis, pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkileno grandinė arba pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkenileno grandinė;

kiekviena R7 yra nepriklausomai parinkta iš žemiau esančių (i) arba (ii):
(i) R7 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš vandenilio, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo arba
(ii) dvi R7 grupės kartu su atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro pasirinktinai pakeistą heterociklilą arba pasirinktinai pakeistą heteroarilą;

R8 yra nepriklausomai parinktas iš grupės, susidedančios iš pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeist arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo;

kiekviena R9 nepriklausomai pasirinktinai yra pakeista linijinė arba šakota alkileno grandinė arba pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkenileno grandinė;

kiekviena R12 nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš vandenilio, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo;

ir
R13 nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo;

kur
"pasirinktinai pakeistas alkilas", "pasirinktinai pakeistas alkenilas" ir "pasirinktinai pakeistas alkinilas" atitinkamai reiškia alkilo radikalus, alkenilo radikalus ir alkinilo radikalus, kurie gali būti pasirinktinai pakeisti vienu arba daugiau pakaitų, nepriklausomai parinktų iš grupės, susidedančios iš nitro, halogeno, azido, ciano, cikloalkilo, heteroarilo, heterociklilo, -ORx, -N(Ri)(Rz), -SRx, -C(J)Rx, -C(J)ORx, -C(J)N(Ri)(Rz), -C(J)SRx, -S(O)tRw (kur t yra 1 arba 2), -OC(J)Rx, -OC(J)ORx, -OC(J)N(Ri)(Rz), -OC(J)SRx, -N(Rx)C(J)kx, -N(Rx)C(J)ORx, -N(Rx)C(J)N(Ri)(Rz), -N(Rx)C(J)SRx, -Si(Rw)3, - N(Rx)S(O)2Rw, -N(Rx)S(O)2N(Ri)(Rz), -S(O)2N(Ri)(Rz), -P(O)(kv)2, -OP(O)(Rv)2, -C(J)N(Rx)S(O)2Rw, -C(J)N(Rx)N(Rx)S(O)2Rw, -C(Rx)=N(ORx) ir -C(Rx)=NN(Ri)(Rz), kurioje:

Rx yra vandenilis, alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas arba heteroaralkilas;

Ry ir Rz kiekviena nepriklausomai yra vandenilis, alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas arba heteroaralkilas; arba
Ry ir Rz, kartu su azoto atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro heterociklilą arba heteroarilą;

Rw yra alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas arba heteroaralkilas;

Rv yra alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas, heteroaralkilas, hidroksi, -ORx arba -N(Ry)(Rz); ir
J yra O, NRx arba S;

"pasirinktinai pakeistas arilas", "pasirinktinai pakeistas cikloalkilas", "pasirinktinai pakeistas heteroarilas" ir "pasirinktinai pakeistas heterociklilas" atitinkamai reiškia arilo, cikloalkilo, heterociklilo ir heteroarilo radikalus, kurie yra pasirinktinai pakeisti vienu arba daugiau pakaitų, parinktų iš grupės, susidedančios iš nitro, halogeno, halogenalkilo, halogenalkenilo, azido, ciano, okso, tiokso, imino, alkil, alkenil, alkinil, cikloalkil, cikloalkilalkil, heterociklilo, heterociklilalkilo, heteroarilo, heteroaralkilo, -RuORx, -Ru(Ri)(Rz), -RuSRx, -RuC(J)Rx, -RuC(J)ORx, -RuC(J)N(Ri)(Rz), -RuC(J)Skx, -RuS(O)tRw (kurioje t yra 1 arba 2), -RuOC(J)Rx, -RuOC(J)ORx, -RuOC(J)N(Ri)(Rz), -RuOC(J)SRx, -RuN(Rx)C(J)Rx, -RuN(Rx)C(J)ORx, -kuN(Rx)C(J)N(Ri)(Rz), -RuN(Rx)C(J)SRx, -RuSi(Rw)3, -Ru(Rx)S(O)2Rw, -RuN(Rx)S(O)2N(Ri)(Rz), -RuS(O)2N(Ri)(Rz), -RuP(O)(Rv)2, -RuOP(O)(Rv)2, -RuC(J)N(Rx)S(O)2Rw, -RuC(J)N(Rx)N(Rx)S(O)2Rw, -RuC(Rx)=N(ORx) ir -RuC(Rx)=NN(Ri)(Rz), kur:

kiekviena Ru nepriklausomai yra alkilenas arba tiesioginė jungtis;

kiekviena Rv nepriklausomai yra alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas, heteroaralkilas, hidroksi, -ORx arba -N(Ri)(Rz);

Rw yra alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas arba heteroaralkilas;

kiekviena Rx nepriklausomai yra vandenilis, alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas arba heteroaralkilas;

Ry ir Rz kiekviena nepriklausomai yra vandenilis, alkilas, alkenilas, alkinilas, cikloalkilas, cikloalkilalkilas, heterociklilas, heterociklilalkilas, arilas, aralkilas, heteroarilas arba heteroaralkilas; arba
Ry ir Rz, kartu su azoto atomu, prie kurio jos yra prisijungusios, sudaro heterociklą arba heteroarilą; ir
J yra 0, NRx arba S;

"pasirinktinai pakeistas alkoksi" reiškia radikalą, kurio formulė -OR, kurioje R yra pasirinktinai pakeistas alkilas;

"pasirinktinai pakeistas aralkilas" reiškia radikalą, kurio formulė -RaRb, kurioje Ra yra pasirinktinai pakeistas alkilas ir Rb yra pasirinktinai pakeistas arilas;

"pasirinktinai pakeistas heteroaralkilas" reiškia radikalą, kurio formulė -RaRf, kurioje Ra yra pasirinktinai pakeistas alkilas ir Rf yra pasirinktinai pakeistas heteroarilas;

"pasirinktinai pakeistas cikloalkilalkilas" reiškia radikalą, kurio formulė -RaRd, kurioje Ra yra pasirinktinai pakeistas alkilas ir Rd yra pasirinktinai pakeistas cikloalkilas;

"pasirinktinai pakeistas heterociklilalkilas" reiškia radikalą, kurio formulė -RaRe, kurioje Ra yra pasirinktinai pakeistas alkilas ir Re yra pasirinktinai pakeistas heterociklilas;

arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R4 yra pasirinktinai pakeistas heterociklilas arba pasirinktinai pakeistas heteroarilas; arba
kuriame R4 yra parinkta iš:
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kurioje kiekviena R10 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo ir pasirinktinai pakeisto heteroarilo; arba
kuriame R4 yra:
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kurioje kiekviena R10 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeistas cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo ir pasirinktinai pakeisto heteroarilo; arba
kuriame R4 yra:
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kurioje R10 yra vandenilis, alkilas, halogenalkilas arba halogenarilas arba kurioje R10 yra vandenilis, metilas, tret-butilas, trifluormetilas arba p-chlorfenilas; arba
kuriame R4 yra:
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3. Junginys pagal 1 punktą, kuriame -Z1Z2Z3- yra -N(R5)C(O)N(R5)-, -N(R5)C(O)-, -C(O)N(R5)-, -OC(O)-, -C(O)O-, -N(R5)C(S)N(R5)-, -C(S)N(R5)-, -N(R5)C(S)-, -C(S)O- arba -OC(S)- ir kiekviena R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeistas alkilas; arba
kuriame R4Z3Z2Z1- yra R4N(R5)C(O)- arba R4N(R5)C(S)-, ir R5 yra vandenilis arba pasirinktinai pakeistas alkilas.

4. Junginys pagal 3 punktą, kuriame jungtis b yra dviguba jungtis ir X yra -S-.

5. Junginys pagal 4 punktą, kuriame R4 yra penkianaris arba šešianaris heteroarilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš piridinilo, piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo, pirolilo, oksazolilo, tiazolilo, imidazolilo, pirazolilo, izoksazolilo ir izotiazolilo.

6. Junginys pagal 5 punktą, kuriame R1 yra:
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kurioje K yra -C(O)-, -(CH2)q-, -(CH2)qO-, -(CH2)qO(CH2)q-, -(CH2)qC(O)-, -C(O)NH(CH2)q-, -C(O)NH(CH2)qNH(CH2)q-, -(CH2)qC(O)NH(CH2)q-, -O(CH2)q-, -OC(O)-, -OC(O)(CH2)q- arba tiesioginė jungtis;

Y yra -O-;

p yra sveikas skaičius 1; ir
kiekviena q nepriklausomai yra 2 arba 3.

7. Junginys pagal 6 punktą, kuriame junginys yra parinktas iš grupės, susidedančios iš:

2-benzo[d]izoksazol-3-il-N-{4-[7-(2-morfolin-4-il-etoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-acetamido;

2-metil-4-trifluormetil-tiazol-5-karboksirūgšties {4-[7-(2-morfolin-4-il-etoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-amido;

2-(4-chlor-fenil)-4-metil-tiazol-5-karboksirūgšties {4-[7-(2-morfolin-4-il-etoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-amido; ir
jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos.

8. Junginys pagal 2 punktą, kuriame junginys yra morfolin-4- karboksirūgšties {4-[7-(3-morfolin-4-il-3-oksopropil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-amidas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.
9. Junginys pagal 1 punktą, kuriame R4Z3Z2Z1- yra R4N(R5)C(O)N(R5)- arba R4N(R5)C(S)N(R5)-; ir kiekviena R5 nepriklausomai yra vandenilis arba pasirinktinai pakeistas alkilas.

10. Junginys pagal 9 punktą, atitinkantis formulę (II):
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kurioje:

X yra -S-, -N(R5)- arba -O-;

X1, X2, X3, X4 kiekviena yra nepriklausomai parinkta iš -C(R10)-, -C(R10)2-, -N-, -N(R16)-, -O- ir -S-, su sąlyga, kad ne daugiau negu dvi iš X1, X2, X3 ir X4 yra heteroatomai ir kur dvi gretimos X1, X2, X3 ir X4 nėra abi -O- arba -S-;

kiekviena R10 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo ir pasirinktinai pakeisto heteroarilo;

kiekviena R16 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo ir pasirinktinai pakeisto heteroarilo; ir
n, R0, R1, R2, R3 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte;

arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

11. Junginys pagal 10 punktą, atitinkantis formulę (III):

[image: image11.png]



kurioje:

X yra -S-, -N(R5)- arba -O-;

X1 yra -C(R10)- arba -N-;

X2 yra -O- arba -S-;

kur kiekviena R10 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo ir pasirinktinai pakeistao heteroarilo;

ir
n, R0, R1, R2, R3 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte;

arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

12. Junginys pagal 10 punktą, kuriame R1 nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo, -R6OR7, -R6SR7, -R6S(O)tR8, -R6N(R7)2, -R6C(O)R7, -R6C(S)R7, -R6C(NR7)R7, -R6C(O)OR7, -R6C(O)N(R7)R9N(R7)2, -R6OC(O)R7, -R6C(NR7)OR7, -R6C(O)N(R7)2, -R6N(R7)C(O)R8, -R6OR9N(R7)2, -R6SR9N(R7)2, -R6N(R7)R9N(R7)2, -R6-OR9OR7, -R6-OR9N(R7)2, -R6C(O)R9N(R7)R9N(R7)2, -R6C(O)R9N(R7)R9OR7 ir -R6C(O)N(R7)R9OR7, kur:

t yra 1 arba 2;

kiekviena R6 nepriklausomai yra tiesioginė jungtis, pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkileno grandinė arba pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkenileno grandinė;

kiekviena R7 nepriklausomai yra parinkta iš žemiau esančių (i) arba (ii):
(i) R7 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš vandenilio, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo, arba
(ii) dvi R7 kartu su atomu, pri kurio jos yra prisijungusios, sudaro pasirinktinai pakeistą heterociklilą arba pasirinktinai pakeistą heteroarilą;

R8 nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkinilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo; ir
kiekviena R9 nepriklausomai pasirinktinai yra pakeista linijinė arba šakota alkileno grandinė arba pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkenileno grandinė.

13. Junginys pagal 12 punktą, kuriame R1 yra -R6OR7, -R6SR7, -R6S(O)tR8, -R6N(R7)2, -R6C(O)R7, -R6C(S)R7, -R6C(NR7)R7, -R6C(O)OR7, -R6C(O)N(R7)R9N(R7)2, -R6OC(O)R7, -R6C(NR7)OR7, -R6C(O)N(R7)2, -R6N(R7)C(O)R8, -R6OR9N(R7)2, -R6SR9N(R7)2, -R6N(R7)R9N(R7)2, -R6-OR9OR7, -R6-OR9N(R7)2, -R6C(O)R9N(R7)R9N(R7)2, -R6C(O)R9N(R7)R9OR7 ir -R6C(O)N(R7)R9OR7;

kiekviena R6 nepriklausomai yra tiesioginė jungtis, pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkileno grandinė arba pasirinktinai pakeista linijinė arba šakota alkenileno grandinė; ir
R7, kai viena prisijungusi prie atomo, kiekviena nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš vandenilio, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto alkenilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilalkilo, pasirinktinai pakeisto arilo, pasirinktinai pakeisto aralkilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilo, pasirinktinai pakeisto heterociklilalkilo, pasirinktinai pakeisto heteroarilo ir pasirinktinai pakeisto heteroaralkilo,

ir kai dvigubai prisijungusi prie to paties atomo, kartu sudaro pasirinktinai pakeistą heterociklilą arba pasirinktinai pakeistą heteroarilą.

14. Junginys pagal 11 punktą, atitinkantis formulę (IIIa):
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arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

15. Junginys pagal 11 punktą, atitinkantis formulę (IV):
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kurioje:

K yra -(CH2)q-, -C(O), -(CH2)qO-, -(CH2)qO(CH2)q-, -(CH2)qC(O)-, -(CH2)qC(O)NH(CH2)q-, -C(O)NH(CH2)q -, -O(CH2)q-, -OC(O)-, -OC(O)(CH2)q- arba tiesioginė jungtis;

X yra -S-, -N(R5)- arba -O-;

X1 yra -C(R10)- arba -N-;

X2 yra -O- arba -S-;

Y yra -O-, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -N(R14)-, -C(H)R15- arba-C(O)-;

q yra sveikas skaičius nuo 1 iki 4;

p yra sveikas skaičius nuo 0 iki 2;

R10 nepriklausomai yra parinkta iš vandenilio, halogeno, pasirinktinai pakeisto alkilo, pasirinktinai pakeisto cikloalkilo arba pasirinktinai pakeisto arilo;

R14 nepriklausomai yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas alkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilas, pasirinktinai pakeistas arilas, S(O)tR13, -C(O)R12, -C(O)OR12, -C(O)N(R12)2 arba -C(O)SR12;

R15 nepriklausomai yra vandenilis, halogenas, nitro, ciano, pasirinktinai pakeistas alkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilas, pasirinktinai pakeistas arilas, -OR12, -SR12, -N(R12)2, -S(O)tR13, -C(O)R12, -C(O)OR12, -C(O)N(R12)2, -C(O)SR12 arba - N(R12)S(O)tR13;

t yra 1 arba 2; ir
R0, R2, R3, R5, R12, R13 ir X yra tokios, kaip apibūdinta 1 punkte;

arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

16. Junginys pagal 15 punktą, kuriame X1 yra -N- ir X2 yra -O-.

17. Junginys pagal 15 punktą, kuriame Y yra -N(R14); R14 yra alkilas arba -S(O)tR13; t yra 1 arba 2 ir R13 yra alkilas.

18. Junginys pagal 17 punktą, kuriame R14 yra metilas, etilas arba -S(O)tR13; t yra 2 ir R13 yra metilas.

19. Junginys pagal 15 punktą, kuriame junginio formulė yra (V):
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kurioje K yra -O(CH2)q-, -C(O)-, -C(O)NH(CH2)q-, -(CH2)qO- arba -(CH2)qO(CH2)q-;

p yra sveikas skaičius nuo 0 iki 2;

kiekviena q nepriklausomai yra sveikas skaičius nuo 1 iki 4;

X1 yra -N-;

X2 yra -O-;

Y yra -O-, -S-, -N(R14)- arba -C(H)R15-,

m yra 0, 1 arba 2;

R14 yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas alkilas, -C(O)OR12, -C(O)SR12, -C(O)NR12 arba -S(O)tR13:

R15 yra vandenilis arba pasirinktinai pakeistas alkilas;

R13 yra pasirinktinai pakeistas alkilas; ir
t yra 1 arba 2;

arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

20. Junginys pagal 19 punktą, kuriame junginio formulė yra (Va):
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kurioje K yra -O(CH2)q-, -(CH2)qO-, -(CH2)q- arba -(CH2)qO(CH2)q-;

kiekviena q nepriklausomai yra nuo 1 iki 4;

Y yra -O-, -S- arba -N(R14)-;

R14 yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas žemesnysis alkilas arba -S(O)tR13;

R13 yra žemesnysis alkilas; ir
t yra 1 arba 2;

arba jo atskiras stereoizomeras, stereoizomerų mišinys, stereoizomerų raceminis mišinys, solvatas, hidratas arba farmaciniu požiūriu priimtina druska.

21. Junginys pagal 14 punktą, kuriame R1 yra halogenas, alkilas, -R6OR7, -R6N(R7)2, -R6C(O)OR7, -R6OR9OR7, -R6OR9N(R7)2, -R6C(O)N(R7)R9N(R7)2, -R6C(O)R9N(R7)R9OR7 arba -R6C(O)N(R7)R9OR7; ir
R7 yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas alkilas, pasirinktinai pakeistas alkenilas, pasirinktinai pakeistas alkinilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilalkilas, pasirinktinai pakeistas arilas, pasirinktinai pakeistas aralkilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilalkilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilas arba pasirinktinai pakeistas heteroaralkilas.

22. Junginys pagal 21 punktą, kuriame R1 yra fluoras, metilas, etilas, hidroksi, metoksi, dietilaminas arba karboksi.

23. Junginys pagal 1 punktą, parinktas iš grupės, susidedančios iš:

3-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-morfolin-4-iletil)-propionamido;

3-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-piperidin-1-iletil)-propionamido;

3-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-pirolidin-1-iletil)-propionamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(4-metil-piperazin-1-il)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-(4-{7-[2-(4-metil-piperazin-1-il)-etoksi]-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il}-fenil)-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(2-piperidin-1-il-etoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(3-morfolin-4-il-propoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-(4-{7-[3-(4-metil-piperazin-1-il)-propoksi]-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il}-fenil)-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-(4-{7-[3-(4-metansulfonil-piperazin-1-il)-propoksi]-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il}-fenil)-karbamido;

N-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-N’-(4-{7-[3-(4-etil-piperazin-1-il)propil]imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il}fenil)karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(3-morfolin-4-il-3-okso-propil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-1-metil-1-{4-[7-(3-morfolin-4-il-propil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(3-morfolin-4-il-propil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

N-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-N’-{4-[7-(2-morfolin-4-il-etoksi)imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]fenil}karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-morfolin-4-il-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il)-fenil]-karbamido;

N-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-N’-{4-[7-(3-piperidin-1-il-propil)imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]fenil}karbamido;

N-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-N-{4-[5-(2-morfolin-4-il-etoksi)imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]fenil}karbamido;

2-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-morfolin-4-iletil)-acetamido;

2-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-piperidin-1-iletil)-acetamido;

2-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-pirolidin-1-iletil)-acetamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-(4-{7-[2-(4-etil-piperazin-1-il)-2-okso-etil]-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il}-fenil)-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-morfolin-4-ilmetil-imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il)-fenil]-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(4-etil-piperazin-1-ilmetil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-piperidin-1-ilmetil-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il)-fenil]-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(2-morfolin-4-il-2-okso-etil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(2-morfolin-4-il-etil)-imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(2-piperidin-1-il-etil)-imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-(4-{7-[2-(4-etil-piperazin-1-il)-etil]-imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il}-fenil)-karbamido;

N-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-N’-{4-[6-(2-morfolin-4-il-etoksi)imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]fenil}-karbamido;

2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-karboksirūgšties (2-morfolin-4-il-etil)-amido;

2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-arboksirūgšties (2-piperidin-1-il-etil)-amido;

2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-arboksirūgšties (2-pirolidin-1-il-etil)-amido;

2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-arboksirūgšties (2-dietilamino-etil)-amido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(4-etil-piperazin-1-karbonil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(piperazin-1-karbonil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(4-metil-piperazin-1-karbonil)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido; ir
jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos; arba

parinktas iš grupės, susidedančios iš:

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-hidroksi-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il)-fenil]-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-metoksi-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il)-fenil]-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-{4-[7-(2-dietilamino-etoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido;

etilo {2-[4-({[(5-tret-butilizoksazol-3-il)amino]karbonil}amino)fenil]imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-7-il} acetato;

3-{2-[4-({[(5-tret-butilizoksazol-3-il)amino]karbonil}amino)fenil]imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-7-il}acto rūgšties;

pirolidin-2-karboksirūgšties 2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-ilo esterio;

etilo 3-{2-[4-({[(5-tret-butilizoksazol-3-il)amino]karbonil}amino)fenil]imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-7-il}propanoato;

3-{2-[4-({[(5-tret-butilizoksazol-3-il)amino]karbonil}amino)fenil]imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-7-il}propano rūgšties;
3-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N,N-dietil-propionamido;

2-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-dietilaminoetil)-acetamido;

3-(2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-il)-N-(2-dietilaminoetil)-propionamido;

2-amino-3-metil-sviesto rūgšties 2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-ilo esterio;

2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-karboksirūgšties etilo esterio;

2-{4-[3-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-ureido]-fenil}-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-7-karboksirūgšties; ir
jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos; arba
parinktas iš grupės, susidedančios iš:

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-fluor-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il)-fenil]-karbamido;

1-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-3-[4-(7-metil-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il)-fenil]-karbamido; ir
jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos; arba
parinktas iš grupės, susidedančios iš:

1-(4-tret-butil-fenil)-3-{4-[7-(2-morfolin-4-il-etoksi)-benzo[d]imidazo[2,1-b]tiazol-2-il]-fenil}-karbamido; ir
jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos.

24. Junginys pagal 1 punktą, kur junginys yra N-(5-tret-butil-izoksazol-3-il)-N’-{4-[7-(2-morfolin-4-il-etoksi)imidazo[2,1-b][1,3]benzotiazol-2-il]fenil}karbamidas arba jo farmaciniu požiūriu priimtina druska.
25. Junginys pagal bet kurį iš 1-24 punktų, skirtas panaudoti proliferacinės ligos gydymui, kur proliferacinė liga pasirinktinai yra ūmi mieloidinė leukemija, lėtinė mieloidinė leukemija, skydliaukės vėžys, skrandžio vėžys, virškinamojo trakto navikas, gaubtinės ir tiesiosios žarnos vėžys, prostatos vėžys, krūties vėžys, kiaušidžių vėžys, kasos vėžys, plaučių vėžys, nesmulkialąstelinis plaučių vėžys, limfoma arba mieloma arba kur proliferacinė liga pasirinktinai yra ūmi limfoblastinė leukemija, mielodisplazinė leukemija, smulkialąstelinis plaučių vėžys, glioblastoma, melanoma, inkstų ląstelių karcinoma, endometriumo vėžys, idiopatinis hipereozinofilinis sindromas, lėtinis eozinofilinis sindromas, sisteminė mastocitozė, Langerhans‘o ląstelių histocitozė, Kaposi sarkoma arba išsėtinė endokrininė neoplazija; arba
skirtas panaudoti autoimuninės ligos gydymui, kur autoimuninė liga pasirinktinai yra reumatinis artritas, vilkligė, išsėtinė sklerozė, tiroiditas, 1 tipo diabetas, sarkoidozė, uždegiminė žarnų liga, Crohn‘o liga arba sisteminė vilkligė; arba

skirtas panaudoti uždegiminės ligos gydymui, kur uždegiminė liga pasirinktinai yra opinis kolitas, alerginis rinitas, astma arba lėtinė obstrukcinė plaučių liga.

26. Kompozicija, apimanti junginio pagal bet kurį iš 1-24 punktų veiksmingą kiekį ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį, užpildą arba skiediklį; kur kompozicija papildomai apima antrąjį terapinį agentą, parinktą iš antiproliferacinio agento, priešuždegiminio agento, imunomoduliacinio agento arba imunosupresinio agento.
