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Patentkrav

1. Forbindelse som har strukturen med formel Ic eller IIc, eller farmasgytisk

akseptable salter derav:

hvor

R? og R® sammen med atomene som de er bundet til, danner en kondensert ring
eller et ringsystem valgt fra gruppen bestdende av Cs-;-cykloalkyl og 3- til 10-

leddet heterocyklyl, hver valgfritt substituert med én eller flere R®, og

hver R, R% R® og R® er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av H, amino,
halogen, cyano, hydroksy, valgfritt substituert Cy_s-alkyl, valgfritt substituert Ci.6-
halogenalkyl, valgfritt substituert C;.s-alkoksy, valgfritt substituert Ci-6-
halogenalkoksy, valgfritt substituert (Ci-s-alkoksy)Ci-e-alkyl, valgfritt substituert
Cz-10-alkenyl, valgfritt substituert Cy.10-alkynyl, valgfritt substituert Cs.;-karbocyklyl,
valgfritt substituert 3- til 10-leddet heterocyklyl, valgfritt substituert Ce-10-aryl,
valgfritt substituert 5- til 10-leddet heteroaryl, valgfritt substituert (Cs.7-
karbocyklyl)Ci-s-alkyl, valgfritt substituert (3- til 10-leddet heterocyklyl)C;-s-alkyl,
valgfritt substituert (Ce-10-aryl)Ci-s-alkyl, (Ces-10-aryl)Ci-s-alkoksy, valgfritt
substituert (5- til 10-leddet heteroaryl)Ci-¢-alkyl, acyl, C-karboksy, O-karboksy, C-
amido, N-amido, S-sulfonamido, N-sulfonamido, -SR¢, -C(O)(CH2)0-3SR¢,
-C(0)(CH2)1-3RY, -NR'C(O)NRRY, -NR'S(0).NR'R?, -C(=NR®)R¢, -C(=NR*)NRRY,
-NRCR¢(=NR®), -NR'C(=NR®)NR'R?, -S(0)(CH>)1-3R¢ 0g -NR'S(0),NROR?;

R® er -Y>-(CH2)+-G;

t er et heltall p 0 eller 1;

G er valgt fra gruppen bestdende av H, amino, halogen, cyano, hydroksy, valgfritt
substituert Ci-g-alkyl, valgfritt substituert C;.s-halogenalkyl, valgfritt substituert
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Ci-s-alkoksy, valgfritt substituert Ci-s-halogenalkoksy, valgfritt substituert (Ci-¢-
alkoksy)Ci-s-alkyl, valgfritt substituert C,-10-alkenyl, valgfritt substituert Cs-10-
alkynyl, valgfritt substituert Cs.;-karbocyklyl, valgfritt substituert 3- til 10-leddet
heterocyklyl, valgfritt substituert Cs-10-aryl, valgfritt substituert 5- til 10-leddet
heteroaryl, valgfritt substituert (Cs-;-karbocyklyl)Ci-s-alkyl, valgfritt substituert (3-
til 10-leddet heterocyklyl)Ci-¢-alkyl, valgfritt substituert (Ce-10-aryl)Ci-s-alkyl, (Ce-10-
aryl)Ci-¢-alkoksy, valgfritt substituert (5- til 10-leddet heteroaryl)Ci-s-alkyl, acyl, C-
karboksy, O-karboksy, C-amido, N-amido, S-sulfonamido, N-sulfonamido, -SR¢,
-C(0)(CH2)0-3SR¢, -C(0)(CH2)1-3RY, -NR'C(O)NRR?, -NR'S(0),NR'R?, -C(=NR®)R®, -C(
=NR®)NRRY, -NR'CR¢(=NR®), -NR'C(=NR®)NRR?, -S(0)(CHz)1-3R® og
-NRfS(0),NRORY;

hver J, L, M er uavhengig CR!? eller N (nitrogen);

R® er valgt fra gruppen bestdende av H, halogen, valgfritt substituert Ci-s-alkyl,
OH, -C(O)OR, valgfritt substituert Ci-¢-alkoksy, amino, -N(OR®)R®, valgfritt
substituert Ci-s-alkyltiol, C-amido, S-sulfonamido, CN, sulfinyl, sulfonyl og en

karboksylsyreisoster;

R er valgt fra gruppen bestdaende av H, Ci-o-alkyl, -CR°R''OC(0)C;-o-alkyl,
-CRIR1QC(0)Cs-7-karbocyklyl, -CR°RIOC(0O)(3- til 7-leddet heterocyklyl),
-CRI°R!'OC(0)C,-s-alkoksyalkyl, -CRI°ROC(0)OC1.s-alkyl, -CRIROC(0)OCs.7-
karbocyklyl, -CR°R*OC(0)O(3- til 7-leddet heterocyklyl), -CR°R1OC(0)OC;-s-
alkoksyalkyl, -CR1°R*QC(0)Ce-10-aryl, -CRROC(0)O0Cs-10-aryl,
-CRIRC(O)NR!3R!, -CRRM1IOC(0)O(CH2)1-3C(O)NRR, -CRI°ROC(0)O(CH2)2-3
OC(0)Ci14-alkyl, -CRIR1*OC(0)O(CH2)1-3C(0)0C-4-alkyl,
-CR!°RQOC(0)(CH,)1-30C(0)C1-4-alkyl og

R’ er valgt fra gruppen bestdende av -OH, valgfritt substituert Ci-s-alkoksy, amino
og -N(OR®)R®;

hver R® og R® er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av H, halogen, valgfritt
substituert Ci-s-alkyl, valgfritt substituert Cs.7-karbocyklyl, valgfritt substituert 3- til
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10-leddet heterocyklyl, valgfritt substituert Ces-10-aryl og valgfritt substituert 5- til
10-leddet heteroaryl;

hver R'® og R!! er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av H, valgfritt substituert
Ci-s-alkyl, valdfritt substituert Cs.;-karbocyklyl, valgfritt substituert 3- til 10-leddet
heterocyklyl, valgfritt substituert Ce-10-aryl og valgfritt substituert 5- til 10-leddet

heteroaryl;

R!2 er valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, amino, halogen, cyano, hydroksy,
valgfritt substituert Ci.6-alkyl, valgfritt substituert C;.c-halogenalkyl, valgfritt
substituert C;-¢-alkoksy, valgfritt substituert C;-s-halogenalkoksy, valgfritt
substituert (Ci-s-alkoksy)Ci-s-alkyl, valgfritt substituert Cz.10-alkenyl, valgfritt
substituert C;-10-alkynyl, valgfritt substituert Cs.;-karbocyklyl, valgfritt substituert
3- til 10-leddet heterocyklyl, valgfritt substituert Cs.10-aryl, valgfritt substituert 5- til
10-leddet heteroaryl, valgfritt substituert (Cs-7-karbocyklyl)Ci-s-alkyl, valgfritt
substituert (3- til 10-leddet heterocyklyl)Ci-s-alkyl, valgfritt substituert (Ce-10-aryl)-
Ci-s-alkyl, (Cs-10-aryl)Ci-¢-alkoksy, valgfritt substituert (5- til 10-leddet
heteroaryl)Ci.6-alkyl, acyl, C-karboksy, O-karboksy, C-amido, N-amido, S-
sulfonamido, N-sulfonamido, sulfhydryl, -C(O)(CH2)0-3SR¢, -C(O)(CH2)1-3RY,
-NRC(O)NR'RY, -NRS(0)2NR'RY, -C(=NR®)R¢, -C(=NR®)NRR?, -NR'CR¢(=NR®),
-NRC(=NR®)NRR?, -S(0)(CH)1-3R¢, -NR'S(0),NR'OR? 0g -(CH2)p-Y8-(CH2)qK;

hver R® og R'* er uavhengig valgt fra gruppen bestaende av H, valgfritt substituert
Ci-s-alkyl, valgfritt substituert Cs.7-karbocyklyl, valgfritt substituert 3- til 10-leddet
heterocyklyl, valgfritt substituert Cs.10-aryl og valgfritt substituert 5- til 10-leddet
heteroaryl;

R!> er valgfritt substituert Ci-¢-alkyl;

Y2 er valgt fra gruppen bestdende av -O-, -S- og -NR®-;

Y3 er valgt fra gruppen bestdende av -OH, -SH og -NHR?;

Y* er valgt fra gruppen bestdende av -OH, valgfritt substituert Ci-6-alkoksy, amino
og -N(OR®)R?; og

Y® er valgt fra gruppen bestdende av -S-, -S(0)-, -S(0)s-, -O-, -CRR%- 0og -NR?-,

eller Y°> mangler;
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Y® er valgt fra gruppen bestdende av -S-, -S(0)-, -S(0);-, -O-, -CRR%- og -NR-;

K er valgt fra gruppen bestdende av C-amido; N-amido; S-sulfonamido; N-
sulfonamido; -NR'C(O)NRRY; -NR'S(0).NRR?; -C(=NR®)RS; -C(=NR®)NRRY;
-NR'CR(=NR®); -NR'C(=NR®)NR'RY; C;-4-alkyl valgfritt substituert med 0-2
substituenter valgt fra gruppen bestdende av C;-4-alkoksy, amino, halogen, C-
amido og N-amido; Ce-10-aryl valgfritt substituert med 0-2 substituenter valgt fra
gruppen bestdende av Ci-s-alkyl, C1-4-alkoksy, amino, halogen, C-amido og N-
amido; Cs.7-karbocyklyl valgfritt substituert med 0-2 substituenter valgt fra
gruppen bestdende av Ci-s-alkyl, Ci1-4-alkoksy, amino, halogen, C-amido og N-
amido; 5- til 10-leddet heteroaryl valgfritt substituert med 0-2 substituenter valgt
fra gruppen bestaende av C;.s-alkyl, Ci-4-alkoksy, amino, halogen, C-amido og N-
amido; og 3- til 10-leddet heterocyklyl valgfritt substituert med 0-2 substituenter
valgt fra gruppen bestdende av Cj-s-alkyl, Ci-4-alkoksy, amino, halogen, C-amido
og N-amido;

hver RS, RY, R¢, Rf og RY er uavhengig valgt fra gruppen bestaende av H, halogen,
valgfritt substituert C;-4-alkyl, valgfritt substituert Cs.;-karbocyklyl, valgfritt
substituert 3- til 10-leddet heterocyklyl, valgfritt substituert Cs_.10-aryl og valgfritt
substituert 5- til 10-leddet heteroaryl; og

hver p og q er uavhengig 0 eller 1.

2. Forbindelse ifglge krav 1, som har strukturen med formel Id eller I1d, eller
farmasgytisk akseptable salter derav:

hvor cyklopropylenheten
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er valgfritt substituert med én eller flere R®.

3. Forbindelse ifglge krav 2, som har strukturen med formel 1d-1, I1d-2, IId-1

eller I1d-2, eller farmasgytisk akseptable salter derav:

4, Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor hver J, Log M er
CR*2,
5. Forbindelse ifglge krav 4, hvor R'? er hydrogen, halogen, Ci-s-alkoksy eller

Ci-6-halogenalkoksy.

6. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor R! er

hydrogen eller Ci-s-hydroksyalkyl.

7. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvor R* er
hydrogen.
8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor R® er

~C(O)OR, og hvor R er H, Cy.-alkyl, -CRI°R!0OC(0)Cy.s-alkyl, -CRR!OC(0)OC;.o-
alkyl, -CRRI0C(0)Cs-10-aryl, -CR°R*OC(0)0Cs-10 aryl, -CRR1OC(0)Cs-7-
karbocyklyl, -CR°R*OC(0)0C;.7-karbocyklyl, -CR°ROC(0)(3- til 7-leddet
heterocyklyl), -CR°R!*OC(0)0(3- til 7-leddet heterocyklyl), -CR!°R'OC(0)C;-s-
alkoksyalkyl, -CR!°R!*OC(0)0C;-g-alkoksyalkyl, -CR°R**C(O)NR!3R!*,
~CRI°R!1OC(0)O(CH>)1-3C(O)NR3RY™, -CRI°R!OC(0)O(CH>)2-30C(0)Ci-4-

alkyl, -CRIR*OC(0)(CH>)1-30C(0)Ci-4-alkyl, -CRI®R™OC(0)O(CH2)1-3C(0)OC1-4-

alkyl eller

9. Forbindelse ifglge krav 8, hvor det 3- til 7-leddede heterocyklyl i R er



10

NO/EP3478693

6
G\\?.,_,.-
T 0wl
0, . eller ~-©.
10.  Forbindelse ifglge krav 8 eller 9, hvor hver R!? og R!! er uavhengig hydrogen

eller Ci-g-alkyl.

11. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvor R” er -OH.

12. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 11, hvor Y2 er -O-.

13. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, hvor Y3 er -OH og
Y4 er -OH.

14. Forbindelse ifslge krav 1, valgt fra gruppen bestdende av

H H
H B N>
o0 O
_B- HO |
HO" 0 H ,B~o
F k]
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eller farmasgytisk akseptable salter derav.

15. Forbindelse som har strukturen
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8
H
H
HO’B\O F
O~ "OH

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, ifglge krav 14.

16. Farmasgytisk sammensetning omfattende en terapeutisk virksom mengde
av en forbindelse eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav ifglge et hvilket som

helst av kravene 1 til 15, og en farmasgytisk akseptabel eksipiens.

17. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 16, ytterligere omfattende et
ytterligere legemiddel, fortrinnsvis hvor det ytterligere legemiddel er et p-laktam-

antibakterielt middel.

18. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 17, hvor det p-laktam-

antibakterielle middel er Meropenem eller Ceftibuten.

19. Forbindelse eller farmasgytisk akseptabelt salt derav ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 til 15 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av en
bakteriell infeksjon, hvor fremgangsmaten omfatter @ administrere forbindelsen

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav til et individ som har behov for det.

20. Forbindelse eller farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifglge
krav 19, hvor fremgangsmaten ytterligere omfatter 8 administrere til individet et
ytterligere legemiddel, hvor det ytterligere legemiddel er et B-laktam-antibakterielt
middel, og fortrinnsvis hvor det p-laktam-antibakterielle middel er Meropenem eller
Ceftibuten.
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