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1. Junginiai, kurių bendroji formulė I
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(I)
kur:

R1 žymi vandenilio atomą, COOH, CN, COOR, CONR6,R7, (CH2)n’R5 arba 
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radikalą, 
R yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš alkilo radikalo, turinčio 1 - 6 anglies atomus, nebūtinai turinčius pakaitais piridilo arba karbamoilo radikalą, -CH2-alkenilo radikalo, turinčio iš viso 3 - 9 anglies atomus, arilo, turinčio 6 - 10 anglies atomus arba aralkilo, turinčio 7 - 11 anglies atomus, kur arilo arba aralkilo radikalo branduoliai nebūtinai turi pakaitais OH, NH2, NO2, alkilo radikalą, turintį 1 - 6 anglies atomus, alkoksi radikalą, turintį 1 -6 anglies atomus arba vieną arba kelis halogeno atomus,

R6 ir R7, vienodi arba skirtingi, yra pasirinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio atomo, alkilo radikalo, turinčio 1 - 6 anglies atomus, arilo, turinčio 6 - 10 anglies atomus ir aralkilo, turinčio 7 - 11 anglies atomus, nebūtinai turinčio pakaitais karbamoilo, ureido arba dimetilamino radikalą, ir alkilo radikalo, turinčio 1 - 6 anglies atomus, turinčius piridilo radikalo pakaitų, 
n’ yra lygus 1 arba 2,
R5 yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš COOH, CN, OH, NH2, CO-NR6R7, COOR, OR, OCHO, OCOR, OCOOR, OCONHR, OCONH2, NHR, NHCOH, NHCOR, NHSO2R, NH-COOR, NH-CO-NHR arba NHCONH2 radikalų,
kur radikalai R, R6 ir R7 yra kaip nurodyta aukščiau;

R2 žymi vandenilio atomą arba (CH2)n’1R5 grupę, kur n’1 yra lygus 0, 1 arba 2, ir R5 yra kaip nurodyta aukščiau; R3 žymi vandenilio atomą arba alkilo radikalą, turintį 1 - 6 anglies atomus;

A žymi jungtį tarp dviejų anglies atomų, kurie turi R1 ir R2 pakaitus, arba 
 [image: image3.png](H)—R,





grupę, 
R4 žymi vandenilio atomą arba (CH2)n’1R5 grupę, kai n’1 ir R5 yra kaip nurodyta aukščiau, kur punktyrinė linija žymi nebūtiną papildomą jungtį su vienu arba kitu iš anglies atomų, kurie turi pakaitus R1 ir R2,

n yra lygus 1 arba 2,

X žymi dvivalentę -C(O)-B- grupę, prijungtą prie azoto atomo per anglies atomą, B žymi dvivalentę -O-(CH2)n"- grupę, prijungtą prie karbonilo per deguonies atomą, -NR8-(CH2)n"- arba -NR8-O- grupę, prijungtą prie karbonilo per azoto atomą, n" yra lygus 0 arba 1 ir R8 -NR8-(CH2)n"- atveju yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, OH, R, OR, Y, OY, Y1, OY1, Y2, OY2, Y3, OCH2CH2SOmR, OSiRaRbRc ir SiRaRbRc radikalų, ir -NR8-O- atveju yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, R, Y, Y1, Y2, Y3 ir SiRaRbRc radikalų, kur Ra, Rb ir Rc kiekvienas žymi linijinės arba šakotosios grandinės alkilo radikalą, turintį 1 - 6 anglies atomus arba arilo radikalą, turintį 6 - 10 anglies atomų, kur R yra kaip nurodyta anksčiau ir m yra lygus 0, 1 arba 2,

Y yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš COH, COR, COOR, CONH2, CONHR, CONHOH, CONHSO2R, CH2COOH, CH2COOR, CH2CONHOH, CH2CONHCN, CH2-tetrazolo, apsaugoto CH2-tetrazolo, CH2SO3H, CH2SO2R, CH2PO(OR)2, CH2PO(OR)(OH), CH2PO(R)(OH) ir CH2PO(OH)2 radikalų,

Y1 yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš SO2R, SO2NHCOH, SO2NHCOR, SO2NHCOOR, SO2NHCONHR, SO2NHCONH2 ir SO3H radikalų,

Y2 yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš PO(OH)2, PO(OR)2, PO(OH)(OR) ir PO(OH)(R) radikalų,

Y3 yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš tokių radikalų: tetrazolo, tetrazolo, turinčio pakaitais R radikalą, skvarato, NH arba NR-tetrazolo, NH arba NR-tetrazolo radikalų, turinčių pakaitais R radikalą, NHSO2R ir NRSO2R radikalų, kur R yra kaip nurodyta aukščiau;

suprantant, kad, kai n yra 1 ir A žymi 
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grupę, kur R4 yra vandenilio atomas, ir
- arba X žymi -C(O)-O-(CH2)n" grupę, kurioje n" yra 0 arba 1,

- arba X žymi -CO-NR8-(CH2)n" grupę, kurioje n" yra 1 ir R8 yra izopropilo grupė,

arba X žymi -CO-NR8-(CH2)n" grupę, kurioje n" yra 0 ir R8 yra vandenilis arba fenilas,

tuomet R1, R2 ir R3 visi trys tuo pačiu metu nėra vandenilio atomas, 
o taip pat jų farmaciniu požiūriu priimtinos druskos, 
skirti naudoti kaip β-laktamazės gaminimosi patogeninėse bakterijose, kurios gamina β-laktamazę, slopikliai, gydant β-laktamino grupės antibiotiku infekcijas, išprovokuotas minėtomis bakterijomis žmonių ir gyvūnų bakterinių infekcijų gydymo metu.

2. Junginiai, kurių formulė (I), skirti naudoti pagal 1 punktą, kur n yra lygus 1, A ir R2 yra kaip nurodyta 1 punkte, R3 žymi vandenilio atomą, R1 žymi vandenilio atomą, COOR arba CONR6R7 radikalą, kur R6 ir R7 yra kaip nurodyta 1 punkte, ir X žymi -C(O)-B- grupę, kurioje B žymi -O-(CH2)n"- arba -NR8-(CH2)n"- grupę, kai n" yra lygus 0, ir R8 turi reikšmes kaip nurodyta 1 punkte.

3. Junginiai, skirti naudoti pagal 2 punktą,  b e s i s k i r i a n t y s  tuo, kad R8 žymi Y, Y1 arba OY1 radikalą, kur Y ir Y1 yra kaip nurodyta 1 punkte.

4. Junginiai, skirti naudoti pagal bet kurį vieną iš 1-3 punktų,  b e s i s k i r i a n t y s  tuo, kad A žymi 
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C(H)R4 grupę, kurioje R4 žymi vandenilio atomą, R2 žymi vandenilio atomą ir B žymi -NR8-(CH2)n"- grupę, kurioje n" yra lygus 0 ir R8 žymi OY1 radikalą.

5. Junginiai, skirti naudoti pagal bet kurį vieną iš 1-4 punktų,  b e s i s k i r i a n t y s  tuo, kad junginiai yra pasirinkti iš grupės, susidedančios iš:

-cis-7-okso-6-oksa-1-azabiciklo[3.2.1]oktan-4-propano rūgšties,

-trans-difenilmetil-7-okso-6-oksa-1-azabiciklo[3.2.1]oktan-4-acetato,

-cisdifenilmetil-7-okso-6-oksa-1-azabiciklo[3.2.1]oktan-4-acetato,

- trans-fenilmetil-3-benzoil-2-okso-1,3-diazabiciklo[2.2.1]heptan-6-karboksilato,

-trans-fenilmetil-2-okso-3-(sulfoksi)-1,3-diazabiciklo[2.2.1]heptan-6-karboksilato,

- 6-[[(4-metilfenil)sulfonil]oksi]-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-7-ono,

- 6-[(metilsulfonil)oksi]-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-7-ono,

- 6-[(4-nitrofenil)sulfonil]oksi]-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-7-ono,

-trans-difenilmetil-7-okso-6-oksa-1-azabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-(4-nitrofenil)metil-7-okso-6-oksa-1-azabiciklo [3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-7-okso-6-oksa-1-azabiciklo[3.2.1.]oktan-2-karboksirūgšties,

-trans-fenilmetil-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-fenilmetil-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-fenilmetil-7-okso-6-[(fenilsulfonil)oksi]-1,6-diazabiciklo [3.2.1] oktan-2-karboksilato,

-trans-fenilmetil-7-okso-6-[(2-tienilsulfonil)oksi]-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-6-benzoil-7-okso-1.6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksirūgšties,

-trans-metil 6-benzoil-7-okso-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-(fenilmetil)-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-(2-piridinilmetil)-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-[2-(3-piridinil)etil]-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-[2-(4-piridinil)etil]-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-[2-(2-piridinil)etil]-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-N-[3-(aminokarbonil)fenil]-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

- trans-N-[4-(dimetilamino)fenil]-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-N-[3-(dimetilamino)fenil]-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-[(4-piridinil)metil]-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-7-okso-N-(3-piridinilmetil)-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-N-(1-amino-1-okso-3-fenil-2-propil)-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-N-(2-amino-2-oksoetil)-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-N-[3-[(aminokarbonil)amino]fenil]-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

-trans-N-(2-amino-2-okso-1-feniletil)-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido,

trans-2-amino-2-oksoetil-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-2-(4-piridinil)etil-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksilato,

-trans-2-(2-piridinil)etil-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo [3.2.1] oktan-2-karboksilato,

- 6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]okt-3-in-7-ono,

- 3-metoksi-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]okt-3-in-7-ono, 
o taip pat jų druskos.

6. Trans-7-okso- 6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamidas ir jo druskos, skirti naudoti pagal 1 punktą.

7. Trans-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido natrio druska, skirta naudoti pagal 1 punktą.

8. Trans-7-okso- 6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamidas ir jo druskos, skirti naudoti pagal 1 punktą, kur β-laktamino grupės antibiotikas yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš penicilinų, cefalosporinų, karbapenemų ir monobaktamų.

9. Trans-7-okso-6-(sulfoksi)-1,6-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-karboksamido natrio druska, skirta naudoti pagal 1 punktą, kur β-laktamino grupės antibiotikas yra pasirinktas iš grupės, susidedančios iš penicilinų, cefalosporinų, karbapenemų ir monobaktamų.

10. Junginiai pagal bet kurį vieną iš 1-9 punktų, skirti naudoti kaip β-laktamazės gaminimosi patogeninėse bakterijose, kurios gamina β-laktamazę, slopikliai, gydant β-laktamino grupės antibiotiku, skiriant vienu metu, atskirai arba veikliąsias medžiagas paskirstant per tam tikrą laiką.

