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Patentkrav
1. Forbindelse med fglgende struktur (I):

OH

(0)
eller en stereoisomer, farmasgytisk akseptabelt salt,

hvor: Q: er hydrogen,
0 R,

R3

j\S/QL)FNHRz

A\

¢)

eller

35 AOR;

Q .
Q2 er hydrogen, eventuelt substituert aryl, eventuelt substituert aralkyl, eventuelt
substituert cykloalkyl, eventuelt substituert cykloalkylalkyl, eventuelt substituert
heterocyklyl, eventuelt substituert heterocyklylalkyl, eventuelt substituert heteroaryl,
eventuelt substituert heteroarylalkyl, -C(=NH)NR4Rs,

(CR10R11)pR12,
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R

(f; \S/A')n\ NHR,

o// \\o

eller

;555 i NHRg

0]

2

Qs er hydrogen, eventuelt substituert aryl, eventuelt substituert aralkyl, eventuelt
substituert cykloalkyl, eventuelt substituert cykloalkylalkyl, eventuelt substituert
heterocyklyl, eventuelt substituert heterocyklylalkyl, eventuelt substituert heteroaryl,

eventuelt substituert heteroarylalkyl, -C(=NH)NR4Rs,

(CR1oR11)pR12,
0 Rs
l?‘LL n NHR2
HO R,
Rj

éss\s/dqn\NHRZ

A\

) o

eller

é;‘ m-NHRg
o s
hver Ri, Rz, R3, R4, Rs, Rg 0g Rio er uavhengig hydrogen eller C1-Cs alkyl, eller R1 og R2

sammen med atomene de er bundet til kan danne en heterocyklisk ring med 4 til 6
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ringatomer, eller R2 og R3 sammen med atomene de er bundet til kan danne en
heterocyklisk ring med 4 til 6 ringatomer, eller R1 og R3 sammen med atomene de er
bundet til kan danne en karbocyklisk ring med 4 til 6 ringatome,r eller R4 og Rs
sammen med atomet de er bundet til kan danne en heterocyklisk ring med 4 til 6
ringatomer;

hver Rs 0g Rz er uavhengig hydrogen, hydroksyl, amino eller Ci-Cs alkyl, eller Rs 0g R7
sammen med atomene de er bundet til kan danne en heterocyklisk ring med 4 til 6
ringatomer;

hver Ro er uavhengig hydrogen eller metyl;

hver Ri1 er uavhengig hydrogen, hydroksyl, amino eller C1-Cs alkyl;

hver Ri2 er uavhengig hydroksyl eller amino;

hver n er uavhengig et helt tall fra 0 til 4;

hver m er uavhengig et helt tall fra 0 til 4; og

hver p er uavhengig et helt tall fra 1 til 5 og

hvor (i) minst to av Qi, Q2 og Qs er forskjellig fra hydrogen og (ii) hvis Q1 er
hydrogen, er deretter minst én av Q2 og Q3 -C(=NH)NR4Rs.

2. Forbindelse ifglge krav 1 hvor Rs er hydrogen.
3. Forbindelse ifglge krav 1 eller 2 hvor hver Rs er metyl.

4. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-3 hvor Qi og Q2 er forskjellig fra

hydrogen.
5. Forbindelse ifglge krav 4 hvor Qs er hydrogen.

6. Forbindelse ifglge krav 4 eller 5 hvor Q: er:
Q Ra

‘7_'1 n ~NHR;

HO R,

hvor:
R: er hydrogen;
R2 er hydrogen; og

hver Rs er hydrogen.
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7. Forbindelse ifglge krav 6 hvor Q: er:
0 ' ' Q

% "N

OH eller .OH

8. Forbindelse ifglge krav 4 eller 5 hvor Q: er:
0 Ry

'7?1 nNHR;
“HO Ry
hvor:
R: er hydrogen; og
R2 0og R3 sammen med atomene de er bundet til danner en heterocyklisk ring med 4 til

6 ringatomer.

9. Forbindelse ifglge krav 4 eller 5 hvor Q1 er:
o) R, ‘

52?- i NHR,

HO R,
hvor:
Rs er hydrogen; og
R1 0g R2 sammen med atomene de er bundet til danner en heterocyklisk ring med 4 til

6 ringatomer.

10. Forbindelse ifglge krav 4 eller 5 hvor Q1 er:
0 R,

“&L n ~NHRy

HO Ry
hvor:
Rz er hydrogen; og
R1 0g Rs sammen med atomene de er bundet til danner en karbocyklisk ring med 4 til

6 ringatomer.
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11. Forbindelse ifglge krav 4 eller 5 hvor Q: er:
R

Fé \SANHRZ
o// \\o

hvor:
R2 er hydrogen; og

hver Rs er hydrogen.

12. Forbindelse ifglge krav 4 eller 5 hvor Q: er:
R3

;;5 TOR,

o}
hvor:
Rz er hydrogen; og

hver Rs er hydrogen.

NO/EP2217610

13. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 4-12 hvor Q2 er (CR10R11)pR12.

14. Forbindelse ifglge krav 13 hvor hver Rio er hydrogen.

15. Forbindelse ifglge krav 14 hvor hver Ri1 er hydrogen.

16. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 4-12 hvor Q2 eventuelt er

substituert cykloalkylalkyl.

17. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 4-12 hvor Q2 eventuelt er

substituert heterocyklylalkyl.

18. Forbindelse ifglge krav 4 hvor forbindelsen er:
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(4-amino-2(R)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-propanol)-1-(4-amino-2(R)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(metyl-piperidin-4-yl)-1-(4-amino-2(R)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(metyl-cyklopropyl)-1-(4-amino-2(R)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(4-amino-2(R)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
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6'-metyl-cyklopropyl-1-(3-amino-2(R)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-metyl-piperidinyl-1-(3-amino-2(R)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(3-amino-2(R)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-propanol)-1-(3-amino-2(R)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(3-amino-2(R)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(metyl-piperidin-4-yl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(metyl-cyklopropyl)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-propanol)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(metyl-piperidin-4-yl)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(metyl-cyklopropyl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-propanol)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin,
6'-(3-amino-2-hydroksy-propyl)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(2-hydroksy-acetyl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(2-amino-etylsulfonamid)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-propanol)-1-(2-amino-etylsulfonamid)-sisomicin;
6'-(2(S)-hydroksy-propanol)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(2-amino-etylsulfonamid)-sisomicin;
6'-(metyl-trans-3-amino-cyklobutyl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(3-hydroksy-pyrrolidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-4-amino-butyl)-1-(3-hydroksy-pyrrolidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(metyl-cyklopropyl)-1-(3-hydroksy-azetidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(3-hydroksy-azetidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(metyl-(1-hydroksy-3-metylamino-cyklobutyl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-
sisomicin;

6'-(3-amino-propyl)-1-(3-hydroksy-pyrrolidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(metyl-cyklopropyl)-1-(3-hydroksy-pyrrolidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-3-amino-propyl)-1-(3-hydroksy-pyrrolidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(metyl-pyrrolidin-2-yl)-1-(4-amino-2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(3-hydroksy-azetidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(1-hydroksy-3-amino-cyklobutyl-acetyl)-sisomicin;
6'-(metyl-trans-3-amino-cyklobutyl)-1-(3-amino-2(S)-hydroksy-propionyl)-sisomicin;
6'-(metyl-trans-3-amino-cyklobutyl)-1-(1-hydroksy-3-amino-cyklobutyl-acetyl)-
sisomicin;

6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(1-hydroksy-3-amino-cyklobutyl-acetyl)-sisomicin;
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6'-metylcyklopropyl-1-(2-(azetidin-3-yl)-2-hydroksy-acetyl)-sisomicin;
6'-(metyl-trans-3-amino-cyklobutyl)-1-(2-(azetidin-3-yl)-2-hydroksy-acetyl)-
sisomicin;

6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(2-(azetidin-3-yl)-2-hydroksy-acetyl)-sisomicin;
6'-(3-amino-propyl)-1-(2-(azetidin-3-yl)-2-hydroksy-acetyl)-sisomicin;
6'-(metyl-trans-3-amino-cyklobutyl)-1-(3-hydroksy-pyrrolidin-3-yl-acetyl)-sisomicin;
6'-(2-hydroksy-3-amino-propyl)-1-(2-(azetidin-3-yl)-2-hydroksy-acetyl)-sisomicin;
eller
6'-(metyl-3-amino-1-hydroksy-cyklobutyl)-1-(2-(azetidin-3-yl)-2-hydroksy-acetyl)-

sisomicin.

19. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-3 hvor Qi1 og Qs er forskjellig fra

hydrogen.

20. Forbindelse ifglge krav 19 hvor Q2 er hydrogen.

21. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-3 hvor Q2 og Qs er forskjellig fra

hydrogen.

22. Forbindelse ifglge krav 21 hvor Q: er hydrogen.

23. Farmasgytisk preparat omfattende en forbindelse ifglge hvilket som helst av
kravene 1-22 eller en stereoisomer, farmasgytisk akseptabelt salt og en farmasgytisk

akseptabel beerer, fortynningsmiddel eller tilsetningsmiddel.

24. Forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1-22 eller preparat ifglge krav 23

for anvendelse i behandling av bakterieinfeksjon hos et pattedyr med behov for dette.

25. Forbindelse ifglge krav 4 hvor forbindelsen er 6'-(2-hydroksy-etyl)-1-(4-amino-
2(S)-hydroksy-butyryl)-sisomicin.



