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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj koji se sastoji od strukturne skupine formule (I) ili farmaceutski prihvatljive soli navedenog spoja, za

upotrebu kao lijek
Y
° ° N /

(I)
pri cemu
i YjeC
(ii) R'je odabran iz skupine koja sadr¥i:
H, -CH3, Cagesalkil, Csgoscikloalkil, halogen, -(CH,),N(CHjs), gdje n je cijeli broj od 1 do 3, benzil po izboru
supstituiran na fenilnom prstenu, heteroaril, i aril, i
R? odabran je iz skupine koja sadr?i:
H, -CHj;, Cygp6alkil, Csyogcikloalkil, halogen, -(CH,),N(CH3), gdje n je cijeli broj od 1 do 3,
uz uvjet da najmanje jedan od R' ili R* posjeduje 3 ili vide ugljikovih atoma;
ili
R' i R? su povezani tako da tvore Cetiri-, pet- ili Sestero&lani nearomatski karbocikli¢ki prsten tako
osiguravajuéi kondenzirani bicikli¢ki dio u kojem je jedan ili vise ugljikovih atoma u prstenu koji sadrzi
skupine R' i R* po izboru zamijenjen s heteroatomom odabranim od O, N, ili S, i gdje je jedan ili vide
atoma prstena koji sadrzi skupine R' i R? po izboru supstituiran s jednim ili vi$e supstituenata neovisno
odabranih iz skupine koju ¢ine -CHj3, Cpyo4alkil, halogen, hidroksil, -OCHj, -OCsyg4alkil, etinil, -OCF;, 1
-CF3; uz uvjet da R' i R* ne mogu biti spojeni da tvore potpuno aromatski kondenzirani bicikli¢ki dio, tj.
biciklic¢ki spoj u kojem su oba prstena aromatski;
i
(ili) A je 5-ero¢lani heteroaril i odabran je iz skupine koja sadrzi
(a) pirolil, imidazolil, izoksazolil, tiazolil, izotiazolil, triazolil, oksadiazolil, tiadiazolil, i
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CH;
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H,;C
gdje * je tocka spajanja na odgovarajuci nacin obiljeZen atom na B i ** je toCka spajanja na odgovarajuci nacin

obiljeZen atom na

;
R

N

Y.
"

N

H \R2

i pri ¢emu je aromatski prsten od A po izboru supstituiran s jednim ili viSe supstituenata neovisno odabranih od
-CH;, Cygoqalkil, halogen, -OCHs;, i -OCyyalkil, poZeljno supstituiran s jednim ili vi§e supstituenata neovisno
odabranih od -CH3;, C,g04alkil, i halogen, najpoZeljnije s jednim ili viSe -CHj supstituenata; i

(iv) B jearil, heteroaril, bicikli¢ki sustav koji sadrZi najmanje jedan aromatski prsten, ili stiril;

pri ¢emu struktura s formulom (I) nije

~ ]
%:/N/J_{:\Rs

pri ¢emu R je H; i pri demu

kada R* je H u strukturi s formulom (I), A ne moZe biti tiazolil; i pri demu

kada strukturna skupina formule (I) ima strukturu prikazanu u formuli (IIT 3e), prsten koji odgovara A-prstenu
iz formule (I) moZe biti po izboru supstituiran, i kada je supstituiran, supstituiran je s jednim ili viSe
supstituenata koji su neovisno odabrani iz niza koji ¢ine -CHj, Cyyyalkil, halogen, -OCHj3, 1 -OC,y4alkil; R'i
R’ su kako je definirano za formulu (I) i R* do R® su neovisno odabrani iz skupine koju ¢ine H, -CHj;, C,_4alkil,
halogen, hidroksil -OCH3, -OC2d04alkil, -CF3, -OCF3, -NHz, -CHzNHz, -N(CH3)2, -NOz, 'CHon, 'C02CH3, -
CO,Cyyalkil, - CO,H, -N(alkil), gdje su dvije alkilne skupine neovisno odabrane od -CHj ili C,ypsalkil, -
NH(alkil) gdje je alkilna skupina odabrana iz niza koji ¢ine -CHj ili C,g4alkil, 4-morfolinil, 1-piperidinil, 4H-
piperazinil, 4-C,y4alkil-piperazinil, i 4-Csqo¢cikloalkil -piperazinil.

RT
RS R’
NQ’/AN R® (IIT 3e)
R® - H
R4

(III 2¢)

Spoj za upotrebu u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time sto je B odabran iz skupine koja sadrzi
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gdje * je tocka spajanja na odgovarajuci na¢in obiljezen atom na A; i pri ¢emu B je po izboru supstituiran.
5 3. Spoj za upotrebu prema bilo kojem od prethodnih patentnih zahtjeva, naznacen time $to je skupina A odabrana

izmedu od formula
W* ?;\@):*
\ / A\

CHa
* sk g Ll
ﬁLNQJé N)ﬁ)\
H.C
i poZeljno je
® S o
-
10 /

,ili
pri ¢emu su * 1 ** kako je definirano gore.
4. Spoj za upotrebu u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, naznacen time §to B je fenilni prsten po
15 izboru supstituiran s jednim ili viSe supstituenata ncovisno odabranih iz skupine koju Cine -CHj, Cyynalkil,
halogen, hidI'OkSﬂ, -OCH3, -OCZdMalkil, -CF3, -OCF3, -NHz, -CHzNHz, -N(CH3)2, -NOz, -CHon, -C02CH3 5 -
CO,Cyyoqalkil, -CO,H, -N(alkil), gdje su dvije alkilne skupine neovisno odabrane od -CHj ili Cyoy alkila, -
NH(alkil) gdje je alkilna skupina odabrana od skupine koji ¢ine -CHj ili Cyyoqalkil, 4-morfolinil, 1-piperidinil, 4H-
piperazinil, 4-C,4oqalkil-piperazinil, i 4-Csgogcikloalkil-piperazinil, poZeljno neovisno odabrana iz skupine koju ¢ine
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H, -CHj;, Cyyp4alkil, izo-propil, tert-butil, halogen pri ¢emu je halogen poZeljno F ili Cl ili Br, hidroksil, -OCHj, -
CF;, -OCF;, -N(CHj),, -NO,, 1 4-metilpiperazinil, poZeljnije neovisno odabrana iz skupine koju ¢ine H, -CHj, -
CH,CH3;, izo-propil, -N(CH3),, halogen pri ¢emu je halogen poZeljno F ili Cl ili Br, -OCHj;, -CF;, i -OCF;.

Spoj za upotrebu u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, naznaéen time $to R' je fenil supstituiran
s jednim ili vie supstituenata neovisno odabranih iz skupine koju ¢ine -CHj3, C,goqalkil, halogen, hidroksil, -OCHj,
-OCynalkil, etinil, -OCF;, i -CF;, poZeljnije s jednim ili viSe supstituenata neovisno odabranih iz skupine koju
¢ine -CHj;, -CH,CHj3;, -OH, - CF;, -OCF;, etinil, i halogen, pri ¢emu je halogen poZeljno F ili Clili Br, najpoZeljnije
s jednim ili viSe supstituenata neovisno odabranih iz skupine koju ¢ine -CH;, -CH,CHj;, -CF;, -OCF;, etinil, i
halogen, pri ¢emu je halogen poZeljno F ili Cl ili Br.

Spoj za upotrebu u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 5, naznaden time §to R' je aril, heteroaril, ili
benzil ili benzil supstituiran na fenilnom prstenu, i R* je odabran od H, -CHj, -CH,N(CHj),, i halogena gdje je
halogen poZeljno CL

Spoj kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 6 za upotrebu u lije¢enju mikrobne infekcije i/ili poremecaja,
boli ili bolesti uzrokovane barem djelomi¢no s mikrobnom infekcijom, narocito gdje je navedena mikrobna
infekcija bakterijska infekcija i naroCito bakterijska infekcija uzrokovana barem djelomi¢no s jednom ili vise
Gram-pozitivnih bakterijskih vrsti, naroCito pri ¢emu navedena jedna ili viSe Gram-pozitivnih bakterijskih vrsti
uklju¢uju Gram-pozitivne bakterijske vrste otporne na postojeCe antibiotike, uklju¢ujuéi narocito streptokoke
otporne na vise lijekova, stafilokoke otporne na viSe lijekova ili enterokoke otporne na vise lijekova, pri ¢emu
spomenute mikrobioloske infekcije mogu uklju€ivati mjesovite infekcije koje ukljuuju obje gram-pozitivne
bakterijske vrste rezistentne na i gram-pozitivne bakterijske vrste rezistentne na postojee antibiotike i/ili
mjeSavinu bakterijskih vrsta koja obuhvaéa najmanje jednu bakterijsku vrstu koja pokazuje otpornost na postojece
terapije; 1 pri cemu su navedeni postojeci antibiotici i postojece terapije odabrani izmedu jednog ili vise ¢lanova
skupine antibiotika koja se sastoji od cefalosporina, kinolona, makrolida, vankomicina, daptomicina, linezolida,
moenomicina, platensimicina, i beta-laktamskih antibiotika uklju¢ujuéi peniciline.

Spoj kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 6 za upotrebu kao antibiotik za lijeCenje bakterijske infekcije
i/ili poremecaja, boli ili bolesti uzrokovane barem djelomi¢no s bakterijskom infekcijom, navedena bakterijska
infekcija je poZeljno odabrana od jedne ili vise infekcija i zaraznih bolesti s popisa koji ukljucuje infekcije
respiratornog trakta, komplicirane infekcije koZe i mekog tkiva, komplicirane intraabdominalne infekcije, upale
pluca steCene u drustvu, upale pluca steCene u bolnici, upale plu¢a povezane s respiratorom, infekcija mokra¢nog
sustava, bakterijskog meningitisa, infektivnog endokarditisa, sepse, osteomijelitisa, septickog artritisa, septikemije,
antraksa, osteomijelitisa, tuberkuloze, gube, nckrotiziraju¢eg fasciitisa, skarlatine, reumatske groznice,
postporodajne groznice, i sindroma streptokoknog toksi¢nog $oka, i dodatnih bolni¢kih infekcija, na primjer
infekcija uzrokovanih uporabom intravaskularnih katetera.

Farmaceutski pripravak, naznacen time S$to sadrzi spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 8 i
farmaceutski prihvatljiv nosac.

Spoj kao §to je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 6 za upotrebu u lijeenju mikrobne infekcije i/ili
poremecaja, boli ili bolesti uzrokovane s mikrobnom infekcijom ili barem djelomi¢no s mikrobnom infekcijom,
navedena mikrobna infekcija je bakterijska infekcija uzrokovana sa ili barem djelomi¢no sa Staphilococcus aureus
rezistentnom na daptomicin i rezistentnom na meticilin.

Kombinacija najmanje jednog spoja kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 6 i najmanje jednog inhibitora
biosinteze bakterijskih lipida, navedeni inhibitor je platensimicin, naznacena time $to je za upotrebu za lijeenje
mikrobne infekcije i/ili poremecaja, boli ili bolesti uzrokovane s mikrobnom infekcijom ili barem djelomi¢no s
mikrobnom infekcijom, naro¢ito gdje je navedena mikrobna infekcija bakterijska infekcija, naroCito bakterijska
infekcija uzrokovana sa ili barem djelomicno sa Staphilococcus aureus rezistentnom na meticilin.

Kombinacija za upotrebu kao S$to je definirano u patentnom zahtjevu 11, naznacena time $to je kombinacija
najmanje jednog spoja kako je definirano u bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 6 i najmanje jednog inhibitora
biosinteze bakterijskih lipida, navedeni inhibitor je platensimicin, osigurana kombiniranjem dva aktivna sredstva u
jednoj formulaciji prije doziranja ili odvojenim doziranjem dvaju aktivnih sredstava.

Spoj ili kombinacija za upotrebu kao §to je definirano u bilo kojem od patentnih zahtjeva 10 do 12, naznacen time
§to je spoj kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 6 odabran od
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ili njihove kombinacije.

Spoj ili kombinacija za upotrebu kao §to je definirano u patentnom zahtjevu 13, naznacen time $to je spoj kako je
definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 6 odabran od spojeva 2, 6, 19, 25, 26, 48 i 50 ili njihove kombinacije.
Pripravak koji sadrzi (i) najmanje jedan spoj kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 14, naroCito najmanje
jedan spoj odabran izmedu spojeva 2, 6, 19, 25, 26, 48, 43, 44, 49, 50, 64, 65 i 68, poZeljno najmanje jedan spoj
odabran izmedu spojeva 2, 6, 19, 25, 26, 48 i 50, te (ii) najmanje jedan inhibitor biosinteze bakterijskih lipida,
navedeni inhibitor je platensimicin.
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