1. Junginys, turintis tokią struktūrą (I):
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arba stereoizomeras, farmaciniu požiūriu priimtina druska,

kur: Q1 yra vandenilis,
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arba
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Q2 yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas arilas, pasirinktinai pakeistas aralkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilalkilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilalkilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilalkilas, -C(=NH)NR4R5, (CR10R11)pR12,
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arba
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Q3 yra vandenilis, pasirinktinai pakeistas arilas, pasirinktinai pakeistas aralkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilas, pasirinktinai pakeistas cikloalkilalkilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilas, pasirinktinai pakeistas heterociklilalkilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilas, pasirinktinai pakeistas heteroarilalkilas, -C(=NH)NR4R5, (CR10R11)pR12,

[image: image8.emf]
[image: image9.emf]
arba
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kiekvienas R1, R2, R3, R4, R5, R8 ir R10 yra nepriklausomai vandenilis, C1-C6 alkilas arba R1 ir R2 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, gali sudaryti heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų arba R2 ir R3 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, gali sudaryti heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų arba R1 ir R3 kartu su atomu, prie kurio jie yra prijungti, gali sudaryti heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų, arba R4 ir R5 kartu su atomu, prie kurio jie yra prijungti, gali sudaryti heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų;

kiekvienas R6 ir R7 yra nepriklausomai vandenilis, hidroksilas, amino grupė arba C1-C6 alkilas, arba R6 ir R7 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, gali sudaryti heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų;

kiekvienas R9 yra nepriklausomai vandenilis arba metilas;

kiekvienas R11 yra nepriklausomai vandenilis, hidroksilas, amino grupė arba C1-C6 alkilas;

kiekvienas R12 yra nepriklausomai, hidroksilas arba amino grupė;

kiekvienas n yra nepriklausomai sveikas skaičius nuo 0 iki 4;

kiekvienas m yra nepriklausomai sveikas skaičius nuo 0 iki 4; ir
kiekvienas p yra nepriklausomai sveikas skaičius nuo 1 iki 5, ir
kur (i) bent du iš Q1, Q2 ir Q3 yra ne vandenilis, ir (ii) jeigu Q1 yra vandenilis, tuomet bent vienas iš Q2 ir Q3 yra -C(=NH)NR4R5.

2. Junginys pagal 1 punktą, kur R8 yra vandenilis.
3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur kiekvienas R9 yra metilas.

4. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 3 punktų, kur Q1 ir Q2 yra ne vandenilis.
5. Junginys pagal 4 punktą, kur Q3 yra vandenilis.

6. Junginys pagal 4 arba 5 punktą, kur Q1 yra:
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kur:

R1 yra vandenilis;

R2 yra vandenilis; ir
kiekvienas R3 yra vandenilis.

7. Junginys pagal 6 punktą, kur Q1 yra:
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8. Junginys pagal 4 arba 5 punktą, kur Q1 yra:
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kur:

R1 yra vandenilis; ir
R2 ir R3 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų.

9. Junginys pagal 4 arba 5 punktą, kur Q1 yra:
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kur:

R3 yra vandenilis; ir
R1 ir R2 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų.

10. Junginys pagal 4 arba 5 punktą, kur Q1 yra:
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kur:

R2 yra vandenilis; ir
R1 ir R3 kartu su atomais, prie kurių jie yra prijungti, sudaro heterociklinį žiedą, turintį nuo 4 iki 6 žiedo atomų.

11. Junginys pagal 4 arba 5 punktą, kur Q1 yra:
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kur:

R2 yra vandenilis; ir
kiekvienas R3 yra vandenilis.

12. Junginys pagal 4 arba 5 punktą, kur Q1 yra:
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kur:

R2 yra vandenilis; ir
kiekvienas R3 yra vandenilis.

13. Junginys pagal bet kurį iš 4 - 12 punktų, kur Q2 yra (CR10R11)pR12.
14. Junginys pagal 13 punktą, kur kiekvienas R10 yra vandenilis.

15. Junginys pagal 14 punktą, kur kiekvienas R11 yra vandenilis.
16. Junginys pagal bet kurį iš 4 - 12 punktų, kur Q2 yra pasirinktinai pakeistas cikloalkilalkilas.

17. Junginys pagal bet kurį iš 4 - 12 punktų, kur Q2 yra pasirinktinai pakeistas heterociklilalkilas.
18. Junginys pagal 4 punktą, kur junginys yra:

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(4-amino-2(R)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-propanol)-1-(4-amino-2(R)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(metil-piperidin-4-il)-1-(4-amino-2(R)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(metil-ciklopropil)-1-(4-amino-2(R)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(4-amino-2(R)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-metil-ciklopropil-1-(3-amino-2(R)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-metil-piperidinil-1-(3-amino-2(R)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(3-amino-2(R)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-propanol)-1-(3-amino-2(R)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(3-amino-2(R)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(metil-piperidin-4-il)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(metil-ciklopropil)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-propanol)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(metil-piperidin-4-il)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(metil-ciklopropil)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-propanol)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas,

6’-(3-amino-2-hidroksi-propil)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(2-hidroksi-acetil)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(2-amino-etilsulfonamido)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-propanol)-1-(2-amino-etilsulfonamido)-sizomicinas;

6’-(2(S)-hidroksi-propanol)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(2-amino-etilsulfonamido)-sizomicinas;

6’-(metil-trans-3-amino-ciklobutil)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(3-hidroksi-pirolidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-4-amino-butil)-1-(3-hidroksi-pirolidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(metil-ciklopropil)-1-(3-hidroksi-azetidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(3-hidroksi-azetidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(metil-(1-hidroksi-3-metilamino-ciklobutil)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(3-hidroksi-pirolidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(metil-ciklopropil)-1-(3-hidroksi-pirolidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-3-amino-propil)-1-(3-hidroksi-pirolidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(metil-pirolidin-2-il)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(3-hidroksi-azetidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(1-hidroksi-3-amino-ciklobutil-acetil)-sizomicinas;

6’-(metil-trans-3-amino-ciklobutil)-1-(3-amino-2(S)-hidroksi-propionil)-sizomicinas;

6’-(metil-trans-3-amino-ciklobutil)-1-(1-hidroksi-3-amino-ciklobutil-acetil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(1-hidroksi-3-amino-ciklobutil-acetil)-sizomicinas;

6’-metilciklopropil-1-(2-(azetidin-3-il)-2-hidroksi-acetil)-sizomicinas;

6’-(metil-trans-3-amino-ciklobutil)-1-(2-(azetidin-3-il)-2-hidroksi-acetil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-etil)-1-(2-(azetidin-3-il)-2-hidroksi-acetil)-sizomicinas;

6’-(3-amino-propil)-1-(2-(azetidin-3-il)-2-hidroksi-acetil)-sizomicinas;

6’-(metil-trans-3-amino-ciklobutil)-1-(3-hidroksi-pirolidin-3-il-acetil)-sizomicinas;

6’-(2-hidroksi-3-amino-propil)-1-(2-(azetidin-3-il)-2-hidroksi-acetil)-sizomicinas; arba
6’-(metil-3-amino-1-hidroksi-ciklobutil)-1-(2-(azetidin-3-il)-2-hidroksi-acetil)-sizomicinas.

19. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 3 punktų, kur Q1 ir Q3 yra ne vandenilis.
20. Junginys pagal 19 punktą, kur Q2 yra vandenilis.

21. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 3 punktų, kur Q2 ir Q3 yra ne vandenilis.
22. Junginys pagal 21 punktą, kur Q1 yra vandenilis.

23. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį iš 1 - 22 punktų arba stereoizomerą, farmaciniu požiūriu priimtiną druską ir farmaciniu požiūriu priimtiną nešiklį, skiediklį arba pagalbinę medžiagą.

24. Junginys pagal bet kurį iš 1 - 22 punktų arba kompozicija pagal 23 punktą, skirtas(-a) panaudoti bakterinės infekcijos gydymui žinduoliuose, kuriems tai reikalinga.
25. Junginys pagal 4 punktą, kur junginys yra 6’-(2-hidroksi-etil)-1-(4-amino-2(S)-hidroksi-butiril)-sizomicinas.

