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Patentkrav 

 

1. Forbindelse med formel (I) eller et farmasøytisk akseptabelt salt, solvat, 

hydrat, polymorf eller stereoisomer derav,  

 5 

hvori,  

T er -C*H(R1)-P-Q; 

R1 er C1-C6-alkyl; 

P er en heteroarylring; 

Q er en usubstituert eller substituert aryl- eller heteroarylring; og 10 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 

   

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 15 

R1 er C1-C6-alkyl; 

P er en 5-leddet heteroarylring med opptil tre heteroatomer; 

Q er en usubstituert eller substituert aryl- eller heteroarylring; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 20 

   

3. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 

R1 er C1-C6-alkyl; 

P er en 5-leddet heteroarylring med opptil tre heteroatomer; 25 

Q er en usubstituert eller substituert aryl- eller heteroarylring med opptil to 

nitrogener; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 

   30 

4. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 

R1 er metyl; 
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P er en 5-leddet heteroarylring med opptil tre heteroatomer; 

Q er en usubstituert eller substituert aryl- eller heteroarylring med opptil to 

nitrogener; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 5 

   

5. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 

R1 er metyl; 

P er en 5-leddet heteroarylring slik som isoksazol eller tiadiazol; 10 

Q er en usubstituert eller substituert aryl- eller heteroarylring med opptil to 

nitrogener; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 

   15 

6. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 

R1 er metyl; 

P er en 5-leddet heteroarylring slik som isoksazol eller tiadiazol; 

Q er pyridin eller pyrimidin; og 20 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 

   

7. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 25 

R1 er metyl; 

P er tiadiazol; 

Q er pyridin eller pyrimidin; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen eller fluor. 30 

   

8. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:  

T er -C*H(R1)-P-Q; 

R1 er metyl; 

P er isoksazol; 35 

Q er pyridin eller pyrimidin; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 
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R3 er hydrogen eller fluor. 

   

9. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt, solvat, hydrat, polymorf eller 

stereoisomer derav ifølge krav 1, valgt fra:  

en forbindelse med formel (I) hvori T er (RS)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-5 

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 10 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (RS)-[3-(pyridin-2-yl)-isoksazol-5-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[3-(pyridin-2-yl)-isoksazol-5-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[3-(pyridin-2-yl)-isoksazol-5-yl]-15 

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (RS)-[5-(pyrimidin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[5-(pyrimidin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 20 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(pyrimidin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[5-(pyridin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(pyridin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-25 

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[5-(pyridin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(C2H5)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(pyridin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(C2H5)-, og R3 er H; 30 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (RS)-[2-(pyrimidin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(pyrimidin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyrimidin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-35 

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

NO/EP2673285



 

 

4 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-amino-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3,)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(2-amino-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (RS)-[2-(2-amino-pyridin-5-yl)-1,3,4-5 

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-amino-pyridin-5-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(2-amino-pyridin-5-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 10 

en forbindelse med formel (1) hvori T er (RS)-[2-(pyrazin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (1) hvori T er (R)-[2-(pyrazin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (1) hvori T er (S)-[2-(pyrazin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-15 

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (1) hvori T er (RS)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-oksadiazol-

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(3-aminofenyl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 20 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-hydroksy-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[S-(isoksazol-3-yl)-pyrimidin-2-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(2-amino-pyridin-6-yl)-isoksazol-25 

3-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(4-hydroksy-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH2OH) og R3 er H; 30 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH2OH)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (RS)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(C2H5)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-35 

yl]-CH(C2H5)-, og R3 er H; 
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en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(C2H5)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[2-(2-amino-pyridin-6-yl)-1,3,4-5 

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-amino-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyrimidin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 10 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyrazin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(pyrimidin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(3-aminofenyl)-1,3,4-tiadiazol-5-15 

yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(pyridin-2-yl)-isoksazol-3-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(isoksazol-3-yl)-pyrimidin-2-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er F; 20 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (R)-[5-(isoksazol-3-yl)-pyrimidin-2-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er F; og 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(2-amino-pyridin-6-yl)-isoksazol-

3-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F. 

   25 

10. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt, solvat, hydrat, polymorf eller 

stereoisomer derav ifølge krav 1, valgt fra:  

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyrimidin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-30 

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-amino-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3,)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-amino-pyridin-5-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er H; 35 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(isoksazol-3-yl)-pyrimidin-2-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er H; 
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en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH2OH)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(C2H5)-, og R3 er H; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyridin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-5-5 

yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(2-amino-pyridin-6-yl)-1,3,4-

tiadiazol-5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(pyrimidin-2-yl)-1,3,4-tiadiazol-

5-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 10 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[2-(3-aminofenyl)-1,3,4-tiadiazol-5-

yl]-CH(CH3)-, og R3 er F; 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(isoksazol-3-yl)-pyrimidin-2-yl]-

CH(CH3)-, og R3 er F; og 

en forbindelse med formel (I) hvori T er (S)-[5-(2-amino-pyridin-6-yl)-isoksazol-15 

3-yl]-CH(CH3)-, og R3 er F. 

   

11. Forbindelse med formel (I) ifølge krav 1 hvori:  

 

T er -C*H(R1)-P-Q; 20 

R1 er metyl; 

Pis 1,3,4-tiadiazol; 

Q er pyridin-2-yl eller pyrimidin-2-yl; og 

P er festet til Q via en karbon-karbonlink; og 

R3 er hydrogen. 25 

   

12. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt, solvat, hydrat, polymorf eller 

stereoisomer derav ifølge krav 1, valgt fra:  
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og  

 

 

   5 

13. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse med formel (18-e)  

 

hvori P og Q er som definert i krav 1, 

omfattende,  

(i) å reagere en forbindelse med formel (18-a) med en forbindelse med formel 10 

(18-b) for å oppnå en forbindelse med formel (18-c):  

 

hvori Z = Br eller R-SO2-O-, hvori R= metyl, nosyl, og hvori P og Q er som 

definert i krav 1,  
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(ii) å omdanne en forbindelse med formel (18-c) til en forbindelse med formel 

(18-d), og  

 

(iii) å omdanne en forbindelse med formel (18-d) til en forbindelse med formel 5 

(18-e). 

   

14. Fremgangmåte for fremstilling av en forbindelse med formel (19-d'):  

 

hvori R1 = CH3, og hvori P og Q er som definert i krav 1, omfattende,  10 

(i) å reagere en forbindelse med formel (19-a) med en forbindelse formel (19-b') 

for å oppnå en forbindelse med formel (19-c'), og  
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hvori Z = Br eller R-SO2-O-, hvori R= metyl, nosyl, hvori R1 = CH3, og hvori P og 

Q er som definert i krav 1,  

 

(ii) å omdanne en forbindelse med formel (19-c') til en forbindelse med formel 5 

(19-d'). 

   

15. Farmasøytisk sammensetning omfattende en terapeutisk effektiv mengde av 

en forbindelse med formel (I) ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt, 

solvat, polymorf eller stereoisomer derav, eventuelt med én eller flere 10 

farmasøytisk akseptable eksipienter. 

   

16. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 15, hvori 

sammensetningen administres parenteralt eller oralt. 

   15 

17. Forbindelse med formel (I) ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt, solvat, hydrat, polymorf eller stereoisomer derav for anvendelse i 

behandling av en infeksjon forårsaket av en mikroorganisme hos et individ, 

omfattende administrering av en terapeutisk effektiv mengde av forbindelsen til 

individet med behov for dette. 20 

   

18. Forbindelse med formel (I) ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt, solvat, hydrat, polymorf eller stereoisomer derav for anvendelse i 

profylaktisk behandling av et individ, omfattende administrering av en 
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profylaktisk effektiv mengde av forbindelsen til et individ med risiko for infeksjon 

forårsaket av en mikroorganisme. 

   

19. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 15 for anvendelse i behandling av 

en infeksjon forårsaket av en mikroorganisme hos et individ, omfattende 5 

administrering av den farmasøytiske sammensetningen til individet med behov 

for dette. 

   

20. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 15 for anvendelse i profylaktisk 

behandling av et individ, omfattende administrering av den farmasøytiske 10 

sammensetningen til et individ med risiko for infeksjon forårsaket av en 

mikroorganisme. 

   

21. Forbindelse eller farmasøytisk sammensetning for anvendelse i behandling 

av en infeksjon ifølge et hvilket som helst av kravene 17-20 eller en 15 

sammensetning ifølge et hvilket som helst av kravene 15-16, hvori 

mikroorganismen er minst én mikroorganisme valgt fra en bakterie, sopp, 

protozoer, gjær, mugg eller meldugg. 
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