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1
Patentkrav
1. Forbindelse som har formelen:
D—E—F
C—B—A
SN X \
)\ AN G—H—J
oo N H (Ta),
hvori -G-H-J-alternativet er
H—J
—G
H—J

hvori hver H og J er uavhengig valgt,

D og E er enkeltbindinger og F er hydrogen,

C-B-A- og -G-H-J er kjemiske rester, hvori

A er valgt fra

(a) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som bestar av nitrogen og svovel, og

(b) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk karbosyklus,

hvori (a) eller (b) eventuelt er substituert med én eller flere R>-grupper;

Ger

(a) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel,
eller

(b) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk karbosyklus,

hvori (a) eller (b) eventuelt er substituert med én eller flere R>-grupper;

H er valgt fra gruppen som bestar av:

(a) en enkeltbinding;

(b) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel,
(c) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk karbosyklus,

hvori (b) eller (c) eventuelt er substituert med én eller flere R>-grupper;

(d) -(Ci-g-alkyl)-, (e) -(Cz-s-alkenyl)-, (f) -(Cz-s-alkynyl)-, hvori

i) 0-4 karbonatomer i enhver av (d)-(f) rett ovenfor eventuelt erstattes av en rest valgt
fra gruppen som bestar av -O-, -S(0)p-, -NRé-, -(C=0)-, -C(=NR8)-, -S(0)pNRE-,
-NR®S(0)p-, og NR6S(O)pNR®-,

ii) enhver av (d)-(f) rett ovenfor eventuelt substitueres med én eller flere R>-grupper; og

iii) enhver av (d)-(f) rett ovenfor eventuelt substitueres med -(Ci-s alkyl)-R>-grupper;
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og (g) -(CR°R®)t-,

B er (a) -(Ci-s-alkyl)-, (b) -(Cz-s-alkenyl)-, (c) -(Cz-s-alkynyl)-, eller (d) en enkeltbinding,
der

i) 0-4 karbonatomer i enhver av (a)-(c) rett ovenfor eventuelt erstattes av en rest valgt
fra gruppen som bestar av -O-, -S(0)p-, -NR6-, -(C=0)-, -C(=NR8)-, -S(0)pNRE- og
-NR®S(0)pNR®-,

ii) enhver av (a)-(c) rett ovenfor eventuelt substitueres med én eller flere R>-grupper,
og/eller

iii) enhver av (a)-(c) rett ovenfor eventuelt substitueres med -(C:-s-alkyl)-R>-grupper;

C og J er uavhengig valgt fra gruppen som bestar av:

(a) hydrogen, (c) F, (d) CI, (e) Br, (f) I, (g) -CFs3, (h) -CN, (i) -N3 (j) NO,

(k) -NR®(CR®R®)(R8, (1) -OR®, (m) -S(O)p(CR®R®)tR8, (n) -C(O)(CR®R®):R8,

(0) -OC(O)(CR®R®)tR8, (p) -SC(O)(CR®R®)R8, (q) -C(O)O(CROR®):R8,

(r) -NR®C(O)(CR®R®)tR8, (s) -C(O)NR®(CR®R®)tR8, (t) -C(=NR®)(CR®R®)(R8,

(u) -C(=NN®ER®)(CROR®)(R8, (v) -C(=NNR®C(O)R®)(CROR®)(R8, (w) -C(=NOR8)(CR®R®)R8,
(x) NR®C(O)O(CR®R®)tR8, (y) -OC(O)NRE(CR®R®)R8, (z) -NR®C(O)NRE(CRCOR®)R®,

(aa) NRéS(O)p(CROR®)tRE, (bb) -S(O)pNRE(CRER®)(R8, (cc) -NRéS(O)p,NRE(CR®R®)R8,

(dd) -NR®R8, (ee) -NR®(CR®R®)RE, (ff) -OH, (gg) -NRER8, (hh) -OCHs, (ii) -S(O)pR8,

(ji) -NC(O)R8, (kk) -NREC(NR®)NR®R8, (II) Ci-s-alkyl, (mm) Cz-s-alkenyl, (nn) Cz-s-alkynyl,
(00) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel,
(pp) en 3-14-leddet, mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring,

(qq) -(CR®R®):NRé(CR®R®)tR8, (rr) -N[(CR®R®):R8][C=0O(CR®R®)R?],

(ss) -(CR®R®):N[(CR®R®):R®][(CR®R®):R8], (tt) -(CROR®):NRé(C=0)(CROR®):R8,

(uu) -halogenalkyl, (w) -C(O)(CR®)[(CR®R®)(R8]R8, (ww) -(CR®R®):C(O)NRERE,

(xx) -(CRER®):C(O)O(CR®R®):R8, (yy) NR®C(O)CR8RER®, (zz) -N[(CR®R®):R®]C(O)R8, og
(aaa) -S(0)pNRERE;

hvori (Il) til (pp) eventuelt er substituert med én eller flere R’-grupper;

R> er valgt fra (a) hydrogen, (b) F, (c) Cl, (d) Br, (e) I, (f) -CF3, (g) -CN, (h) -Ns (i) -NO2,
(3) -NRERS®, (k) -OR8, (1) -NR®(CNR®)NR®R®, (m) -Ci-s-alkyl, (n) -Cz-s-alkenyl,

(o) -Ca-s-alkynyl, (p) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk
heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som
bestar av nitrogen, oksygen og svovel), (q) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet mettet, umettet
eller aromatisk karbosyklisk ring), (r) -halogenalkyl, (s) -SR®, (t) -(3-14-leddet mettet,
umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer
valgt fra gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel, og (u) -3-14-leddet
mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring; alternativt tas to R>-grupper sammen

for @ danne en karbosyklisk ring
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hvori (m) til og med (r) og (t) til og med (u) er eventuelt substituert med ett eller flere
RE;

R er valgt fra (a) hydrogen, (b) -Ci-s-alkyl eller alternativt tas to R®-grupper sammen for
& danne en karbosyklisk ring, (c) -halogenalkyl, (d) -3-14-leddet mettet, umettet eller
aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra
gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel og (e) -3-14-leddet mettet, umettet
eller aromatisk karbosyklisk ring;

hvori (b) til og med (e) eventuelt er substituert med ett eller flere R8;

R7 er valgt fra (a) hydrogen, (b) F, (c) Cl, (d) Br, (e) I, (f) -CF3, (g) -CN, (h) -Ns (i) -NO2,
(3) -NR®R®, (k) -OR®, (1) -NR®(CNR®)NR®R®, (m) -Ci-g-alkyl, (n) -Cz-s-alkenyl,

(o) -Ca-s-alkynyl, (p) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk
heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som
bestar av nitrogen, oksygen og svovel), (q) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet mettet, umettet
eller aromatisk karbosyklisk ring), (r) -halogenalkyl, (s) -NR®R8, (t) -OR8,

(u) -(CR®R®){NR®R8, (v) -CR®R&R8, (w) -SR®, (x) -(3-14-leddet mettet, umettet eller
aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra
gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel, (y) -3-14-leddet mettet, umettet
eller aromatisk karbosyklisk ring; (z) -(CR®R®):C(O)NRERE, (aa) -S(O)pRE,
(bb)-NR®C(O)NR®R®, (cc) NR6C(O)R®, og (dd) -C(=NR®)NR®RSE;

hvori (m) til og med (q) og (x) til og med (y) er eventuelt substituert med én eller flere
R®;

R® er valgt fra (a) hydrogen, (b) F, (c) Cl, (d) Br, (e) I, (f) -CF3, (g) -CN, (h) -N3 (i) -NO,
(3) -NR°®R?, (k) -OR?, (1) -NR®(CNR®)NR®R®, (m) -Ci-s-alkyl, (n) -Cz-s-alkenyl,

(0) -Ca-s-alkynyl, (p) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk
heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som
bestar av nitrogen, oksygen og svovel), (q) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet mettet, umettet
eller aromatisk karbosyklisk ring), (r) 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk
heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som
bestar av nitrogen, oksygen og svovel, (s) -3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk
karbosyklisk ring, (t) -halogenalkyl, (u) -C(O)(CR®R®):R?, (v) -SR®, (w) -OC(O)(CR®R®):R?,
(x) -NR6C(O)NRER?, (y) -NREC(O)R?, (z) -NRS(CNR®)(NRER®), (aa) ~-ONRS(CNRE)NRERS,
(bb) -C(=NR?)NRER®, (cc) -S(0)pR?, (dd) -(CRER®){C(O)NR®R?, (ee) -(CR®R®):OR®, og

(ff) -(CR®R®)tNR®R?;

hvori (m) til og med (s) er eventuelt substituert med én eller flere R?;

R? er valgt fra (a) hydrogen, (b) F, (c) Cl, (d) Br, (e) I, (f) -CF3, (g) -CN, (h) -Ns (i) -NO2,
(3) -NRER19, (k) -OR®, (1) -NR®(CNR®)NR®R®, (m) -C(O)(CR®R®)tNR®R®, (n) -Ci-g-alkyl,
(0)-Cz-s-alkenyl, (p) -Cz-s-alkynyl, (q) -3-14-leddet, mettet, umettet eller aromatisk

heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt blant gruppen som
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bestar av nitrogen, oksygen, og svovel, (r) -3-14-leddet, mettet, umettet eller aromatisk
karbosyklisk ring, (s)-halogenalkyl, (t) -(CR®R®):OR®, (u) -O(CR®R®):NR®R1?, (v) -C(O)RS,
(w) -SR8, (x) -C(0O)OR1, (y) -S(0)pR®, (z) -(Ci1-s alkyl)-(3-14-leddet, mettet, umettet
eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt blant
gruppen som bestar av nitrogen, oksygen, og svovel), (aa) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet,
mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring), (bb)-O(CR®R®):0R®,

(cc) -C(=NR®)NR®R®, (dd) -ONR®R®, (ee) -NR®C(O)NR®RS®, (ff)-O(CR®R®)+OR®,

(gg) -NRéC(0O)R®, og (hh) -(CR®R®):NR®R10;

hvori (n) til og med (r) og (t) til og med (aa) eventuelt er substituert med én eller flere
R10:

R0 er valgt fra (a) hydrogen, (b) F, (c) Cl, (d) Br, (e) I, (f) -CF3, (g) -CN, (h) -N3,

(i) -NO2, (j) -NR®R®, (k) -OR®, (1) -NR®(CNR®)NR®R®, (m) -C(O)(CR®R®):NR®R®,

(n) -Ci-g-alkyl, (0)-Cz-g-alkenyl, (p) -Cz-s-alkynyl, (q) -3-14-leddet, mettet, umettet eller
aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt blant
gruppen som bestar av nitrogen, oksygen, og svovel, (r) -3-14-leddet, mettet, umettet
eller aromatisk karbosyklisk ring, (s)-halogenalkyl, (t) -(CR®R®):ORS®,

(u) -O(CR®R®)tNRER?, (v) -C(O)R®, (w) -SR®, (x) -C(O)ORS®, (y) -S(O)pR®, (z) -(C1-s-alkyl)-
(3-14-leddet, mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller
flere heteroatomer valgt blant gruppen som bestar av nitrogen, oksygen, og svovel),
(aa) -(Ci-s-alkyl)-(3-14-leddet, mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring),

(bb) -O(CR®R®):0R®, (cc) -C(=NR®)NRR®, (dd) -ONR®R®, (ee) -NR6C(O)NRER®,

(ff) -O(CR®R®):0OR®, (gg) -NR®C(O)R®, og (hh) -(CR®R®):NRER®;

p er0,1eller 2, og

terl, 2eller3,

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav.

2. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori

A er valgt fra

(a) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som bestar av nitrogen og svovel, og

(b) en 3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring,

hvori (a) eller (b) eventuelt er substituert med én eller flere R>-grupper;

B er valgt fra (a) -(Ci-s-alkyl)-, (b) -(Cz-s-alkenyl)-, og (c) -(Cz-g-alkynyl)-, hvori

i) 0-4 karbonatomer i enhver av (a)-(c) rett ovenfor eventuelt erstattes av en rest valgt
fra gruppen som bestar av -O-, -S(0)p-, -NRé-, -(C=0)-, -C(=NR®)-, -S(0)pNR®é-, og
NR6S(0)pNRE-,

ii) enhver av (a)-(c) rett ovenfor eventuelt substitueres med én eller flere R>-grupper, og

iii) enhver av (a)-(c) rett ovenfor eventuelt substitueres med -(Ci-s-alkyl)-R>-grupper, og
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C er valgt fra (a) NHz, (b) -NHC(=NH)NH2 og (c) hydrogen,

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav.

3. Forbindelsen ifglge krav 2, hvori

A er valgt fra azepanyl, syklobutyl, syklopentyl, sykloheksyl, sykloheptyl, fenyl, pyridyl,
sykloheksenyl, sykloheksadienyl, dihydropyridyl, tetrahydropyridyl, azetidinyl,
pyrrolidinyl, piperidinyl og piperidenyl,

hvori enhver av A rett ovenfor eventuelt substitueres med én eller flere R>-grupper;

B er -(Ci-s alkyl)-, hvori

i) 0-4 karbonatomer i (a) rett ovenfor eventuelt erstattes av en rest valgt fra gruppen
som bestdr av -O-, -S(0)p-, -NR6-, -(C=0)-,-S(0)pNRé-, 0og -NR6S(0)p,NR®-,

ii) (a) rett ovenfor eventuelt substitueres med én eller flere R>-grupper, og

iii) (a) rett ovenfor eventuelt substitueres med -(C:-s-alkyl)-R>-grupper; og

C er valgt fra (a) NH2, (b) -NHC(=NH)NH2 og (c) hydrogen, fortrinnsvis hvori C-B-A- er

valgt fra gruppen som bestar av:

=

Jr HzN/\/\” Jr‘t
H 2 H

HzN/\/\N NH
J/\@ HZNJKN/\/\N/\O? HN kn/\/\h‘ # |
HZNJ /

HaN

NH o
HoN JLu/\/\H J\©7k H,N /[LH /\)\\am H,N)LH /\Lr\u

NH CF3 /Ui
HZN/\/\N S HZN)LN/\AN HN NMN/\
H ) H H H H
S HN

NH FiC NH CHF, JNIi
HZNJ\N/\/\N HZN/LN/\)\N HN N/Y\N
H H H H H H
FsC
k
NH CHF, NH CH,F NH
HoN N N HN N HoN N N
H H ! 2 i N z H H
S & F,HC
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NH CH.F NH CHy NH
JI\ PN / )J\ /VL\ )k
HaN N N HaN N N
? H H ' z H H Ha E/Y\H
e FH,C
)NE r Ji I /Tli
HaN ﬁ/\/\ﬂ HaN H/\/I\u HaN H/\I/\H
HqC ‘
NH F NH E F NH
HoN N N "
F N N ‘ H:N u Dl‘ 1 H;N H H
N S F

NH  CHF NHOE ¢

J\ )\A HNJI\N%\N /[L )\/\

o m o n o N/\@
CHF, NH

SaaeiRasaget

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav.

4. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori R> er valgt fra (a) hydrogen, (b) F, (c) Cl, (d) Br,

(e) I, (f) -CF3, (g) -CN, (h) -N3 (i) -NO2, (j) -NHz, (k) -OR®, (1) -NHC(=NH)NH,
(m)-Ci-s-alkyl, (n) -C2-s-alkenyl, (0) -Cz-s-alkynyl, (p) -(Ci-s-alkyl) -(3-14-leddet mettet,
umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer
valgt fra gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel), (q) - (Ci-s-alkyl)-(3-14-
leddet mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring), (r) -halogenalkyl, (s) -SRS,

(t) -3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk ring som inneholder ett
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som bestar av nitrogen, oksygen og svovel og
(u) -3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk karbosyklisk ring; alternativt tas to

R5-grupper sammen for & danne en karbosyklisk ring, eller hvori R® er valgt fra
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(a) hydrogen, (b) -Ci-s-alkyl eller alternativt tas to Ré-grupper sammen for & danne en
karbosyklisk ring, (c) -halogenalkyl , (d) -3-14-leddet mettet, umettet eller aromatisk
heterosyklisk ring som inneholder ett eller flere heteroatomer valgt fra gruppen som
bestar av nitrogen, oksygen og svovel, og (e) -3-14-leddet mettet, umettet eller

5 aromatisk karbosyklisk ring; eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer

derav.

5. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori G er valgt fra azepanyl, syklobutyl, syklopentyl,
sykloheksyl, sykloheptyl, fenyl, pyridyl, sykloheksenyl, sykloheksadienyl, dihydropyridyl,
10 furanyl, tetrahydrofuranyl, tetrahydropyridyl, azetidinyl, pyrrolidinyl, piperidinyl og

piperidenyl, og fortrinnsvis hvori -G-H-J er valgt fra:

O

H-J H-J J-H

H-J H-J

(H), ;

15 H-J J
H-J
) O
H, ’
HJ,
H-J
) ) Q-
N
\ N NH
H-J \ ’
’ H-J,
— H-J
%_@\ @ i
. 3 ! ‘3_</\]
: . S N
H-J N H-J H-J » - \H-J .
20 ’ og

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav.

6. Forbindelsen ifglge krav 5, hvori hver G-H-J er valgt blant:
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Fal
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CHy HsC
HC
FaC
s NH; NH; NH, Nrz
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CHa F F
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E
F F
F F e
F
Ny d —F
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NH; 2 NH, NH,
OCFs OCHF, OCH.F OCH; CF, CHF,
NH, RH,
NH; NH,
10 3 NH, NH,
CHoF CH F cl Br

~

NH; NH;
NH, NH,

CF3

NH;

NO/EP2488525



NO/EP2488525

9
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N, NH NH, NH,
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NH, ] 1
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NH, 2 2
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NH
NH, z
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NH,
NH; NH, NH,

o

<
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> % /
i
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NC

R? NH,

S

F3C

R® NH,

10

, hvorinerO, 1, eller 2,

12

HN

R® NH,

CI
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videre hvori R®> er som definert i krav 5,

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav.

7. Forbindelsen ifglge én av forbindelsene i tabellen nedenfor eller et farmasgytisk
akseptabelt salt, ester eller tautomer derav:

Forb. | Struktur ‘
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav, og en farmasgytisk

akseptabel baerer.

10. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-8, eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester

eller tautomer derav, for anvendelse ved behandling, forebygging eller reduksjon av
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risikoen for en mikrobiell infeksjon hos et menneske eller dyr, hvori den mikrobielle
infeksjonen fortrinnsvis er valgt fra gruppen som bestar av:

en hudinfeksjon, en Gram-positiv infeksjon, en Gram-negativ infeksjon, nosokomial
lungebetennelse, omgivelseservervet lungebetennelse, post-viral lungebetennelse,
sykehuservervet lungebetennelse/ventilatorforbundet lungebetennelse, en
luftveisinfeksjon s& som kronisk luftveisinfeksjon (CRTI), akutt bekkeninfeksjon, en
komplisert hud og hudstrukturinfeksjon, en hud- og blgtvevsinfeksjon (SSTI) inkludert
ukompliserte hud- og blgtvevsinfeksjoner (uSSTI-er) og kompliserte hud- og
blgtvevsinfeksjoner, en abdominal infeksjon, en komplisert intra-abdominal infeksjon, en
urinveisinfeksjon, bakteriemi, septisemi, endokarditt, en atrio-ventrikulzer
shuntinfeksjon, en vaskulaer tilgangsinfeksjon, meningitt, kirurgisk profylakse, en
peritoneal infeksjon, en beininfeksjon,

en leddinfeksjon, en meticillinresistent Staphylococcus aureus-infeksjon, en
vankomycinresistent Enterococci-infeksjon, en linezolidresistent organismeinfeksjon, en
Bacillus anthracis-infeksjon, en Francisella tularensis-infeksjon, en Yersinia pestis-

infeksjon og tuberkulose.

11. Forbindelsen for anvendelse ifglge krav 10, hvori forbindelsen, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt, ester eller tautomer derav administreres optisk, oftalmalt, nasalt, oralt,

parenteralt, topisk eller intravengst.

12. Medisinsk anordning som inneholder en forbindelse ifglge ett av kravene 1-8, eller et
farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller tautomer derav, hvori anordningen fortrinnsvis

er en stent.
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