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(54) ПРОТИВОИНФЕКЦИОННЫЕ ГЕТЕРОЦИКЛИЧЕСКИЕ СОЕДИНЕНИЯИ ВАРИАНТЫИХ
ПРИМЕНЕНИЯ

(57) Формула изобретения
1. Соединение формулы I,

(I),
или его фармацевтически приемлемая соль,
где
A выбран из S и O;
каждый из X1, X2, X3, X4 и X5 независимо выбран из C и N;
R1 выбран из группы, состоящей из
-H,
-C1-6алкила,
-C1-6алкил-амино, при этом аминогруппа необязательно замещена одной или двумя

C1-6ацильными или C1-6алкильными группами,
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и
-C1-6алкил-гетероциклила, при этом гетероциклильная группа представляет собой

5- или 6-членный алифатический или ароматический гетероцикл, необязательно
бензоконденсированный, и необязательно замещена одной или несколькими группами
R6;

R2 выбран из группы, состоящей из -H, -CF3, -NO2, -N(R
5)2, -NHR

5,-- N(R5)C(O)R5 и

-N(R5)C(S)N(R5)2;
или
R1 и R2 вместе с атомами, с которыми они связаны, образуют 5- или 6-членное

конденсированное гетероциклическое кольцо, замещенное одной или несколькими
группами R5;

R3 выбран из -CF3, -CN, -Cl, -C1-6алкила, -C3-6циклоалкила, -C(O)NH2, -C(O)
NH-C1-6алкила, -NH-гетероциклила, -фенила и -гетероциклила, при этом
гетероциклильная группа представляет собой 5- или 6-членный алифатический или
ароматический, необязательно бензоконденсированный гетероцикл, и при этом R3

необязательно замещен одной из нескольких групп R6;
каждый из R4 и R8 выбран из H, -CN, -галогена, -CF3, -C1-6алкокси, -CO2-C1-6алкила,

-NO2, -C1-6алкил-NH2, -гетероциклила и -CONHm[(CH2)nNH2]2-m, при этом
гетероциклильная группа представляет собой 5- или 6-членный алифатический или
ароматический, необязательно бензоконденсированный гетероцикл;

в каждом случае R5 независимо выбран из группы, состоящей из
-H,
-C1-6алкила, необязательно замещенного одной или несколькими группами R

6,

-C2-6алкенила, необязательно замещенного одной или несколькими группами R
6,

-C0-3алкил-C3-6циклоалкил-C0-3алкила, необязательно замещенного одной или

несколькими группами R6,
-фенила, необязательно замещенного одной или несколькими группами R6,
-C=C-Ph, необязательно замещенного одной или несколькими группами R6,
и
-C0-3алкил-гетероциклил-C0-3алкила, необязательно замещенного одной или

несколькими группами R6, при этом гетероциклильная группа представляет собой 5-,
6- или 7-членный алифатический или ароматический, необязательно
бензоконденсированный гетероцикл;

в каждом случае R6 независимо выбран из группы, состоящей из -галогена, -CN,
-C1-6алкила, -OH, -C1-6алкокси, -C1-6алкил-NH2, -NHm[(CH2)nNH2]2-m, -NH2,
-NH-C1-6алкила и -N-C1-6диалкила;

n и m представляют собой целые числа, при этом в каждом случае n независимо
выбран из 2 или 3, и в каждом случае m независимо выбран из 0 или 1;

при условии, что если R2 представляет собой -H, тогда R1 не представляет собой -H
или -C1-6алкил.

2. Соединение по п. 1, характеризующееся формулой II,
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(II),
или его фармацевтически приемлемая соль,
где
A выбран из S и O;
X1 выбран из C и N;
R1 выбран из группы, состоящей из
-H,
-C1-3алкила,
-C1-3алкил-амино, при этом аминогруппа необязательно замещена одной или двумя

ацетильными или C1-3алкильными группами,
и
-C1-3алкил-гетероциклила, при этом гетероциклильная группа выбрана из

имидазолила, пиперазинила и тиоморфолинила и необязательно замещена одной или
несколькими группами R6;

R2 выбран из группы, состоящей из -H, -CF3, -NO2, -N(R
5)2, -NHR

5,-- N(R5)C(O)R5 и

-N(R5)C(S)N(R5)2;
или
R1 и R2 вместе с атомами, с которыми они связаны, образуют 5- или 6-членное

конденсированное гетероциклическое кольцо, замещенное одной или несколькими
группами R5;

R3 выбран из -CF3, -CN, -Cl, -C1-3алкила, -C3-6циклоалкила, -C(O)NH2, -C(O)
NH-C1-3алкила, -NH-пиперазинила, -фенила, -пиридинила, -индолила, -бензимидазолила,

-бензотиазолила и -бензопиразолила, при этом R3 необязательно замещен одной из
нескольких групп R6;

каждый из R4 и R8 выбран из H, -CN, -Cl, -F, -CF3, -C1-3алкокси, -CO2Me, -NO2,
-C1-3алкил-NH2, -пиперазинила, -индолила и -CONHm[(CH2)nNH2]2-m;

в каждом случае R5 независимо выбран из группы, состоящей из
-H,
-C1-3алкила, необязательно замещенного одной или несколькими группами R

6,

-C2-3алкенила, необязательно замещенного одной или несколькими группами R
6,

-C0-3алкил-C3-6циклоалкил-C0-3алкила, необязательно замещенного одной или

несколькими группами R6,
-фенила, необязательно замещенного одной или несколькими группами R6,
-C=C-Ph, необязательно замещенного одной или несколькими группами R6,
и
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-C0-3алкил-гетероциклил-C0-3алкила, необязательно замещенного одной или

несколькими группамиR6, при этом гетероциклильная группа выбрана из азетидинила,
пирролидинила, пиперидинила, пиперазинила, морфолинила, азепанила и индолила;

в каждом случае R6 независимо выбран из группы, состоящей из -F, -Cl, -CN,
-C1-3алкила, -OH, -C1-3алкокси, -C1-3алкил-NH2, -NHm[(CH2)nNH2]2-m, -NH2, -NHMe и
-NMe2;

n и m представляют собой целые числа, при этом в каждом случае n независимо
выбран из 2 или 3, и в каждом случае m независимо выбран из 0 или 1;

при условии, что если R2 представляет собой -H, тогда R1 не представляет собой -H
или -C1-3алкил.

3. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где R2 выбран из группы,
состоящей из -H, -CF3, -N(R

5)2, -NHR
5, -N(R5)C(O)R5 и -N(R5)C(S)N(R5)2;

при условии, что если R2 представляет собой -H, тогда R1 не представляет собой -H
или -C1-3алкил, и R

8 не представляет собой H.

4. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где R8 не представляет собой H.
5. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где X1, X2, X3, X4 и X5

представляют собой C.
6. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где R1 представляет собой H.
7. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где R2 выбран из группы,

состоящей из -NH2 и -NHR
5.

8. Соединение по любому из пп. 1-6, где R2 представляет собой -NHC(O)R5.
9. Соединение по любому из пп. 1-5, где R2 представляет собой H.
10. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где R4 представляет собой H.
11. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где A представляет собой S.
12. Соединение по любому из предыдущих пунктов, где R3 выбран из группы,

состоящей из -CF3 и -индолила.
13. Соединение по любому из пп. 1-12 или его фармацевтически приемлемая соль

для применения в способе лечения организма человека или животного посредством
терапии.

14. Соединение по любому из пп. 1-12 или его фармацевтически приемлемая соль
для применения по п. 11, где терапия представляет собой лечение или предупреждение
инфекции.

15. Соединение по любому из пп. 1-12 или его фармацевтически приемлемая соль
для применения по п. 12, где инфекция представляет собой бактериальную, грибковую
или паразитарную инфекцию.

16. Соединение по любому из пп. 1-12 или его фармацевтически приемлемая соль
для применения по п. 11, где инфекция представляет собой бактериальную инфекцию,
вызванную или осложненную бактериями рода, выбранного из Staphylococcus,
Enterococcus, Streptococcus, Pseudomonas, Legionella, Klebsiella, Haemophilus, Neisseria,
Listeria, Escherichia и Mycobacterium.

17. Соединение по любому из пп. 1-12 или его фармацевтически приемлемая соль
для применения по п. 14, где бактериальная инфекция вызвана или осложнена видом
бактерий, выбранным из группы: S. aureus, E. faecalis, E. faecium, S. pneumoniae, E. coli,
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K. pneumoniae, H. influenza, A. baumannii, P. aeruginosa, P. aeruginosa, N. gonorrhoeae.
18. Способ лечения инфекции, который включает введение пациенту, нуждающемуся

в этом, терапевтически эффективного количества соединения по любому из пп. 1-12.
19. Способ по п. 18, где инфекция представляет собой бактериальную, грибковую

или паразитарную инфекцию.
20. Способ по п. 19, где инфекция представляет собой бактериальную инфекцию,

вызванную или осложненную бактериями рода, выбранного из Staphylococcus,
Enterococcus, Streptococcus, Pseudomonas, Legionella, Klebsiella, Haemophilus, Neisseria,
Listeria, Escherichia и Mycobacterium.

21. Способ по п. 19, где бактериальная инфекция вызвана или осложнена видом
бактерий, выбранным из группы: S. aureus, E. faecalis, E. faecium, S. pneumoniae, E. coli,
K. pneumoniae, H. influenza, A. baumannii, P. aeruginosa, P. aeruginosa, N. gonorrhoeae.

22. Применение соединения по любому из пп. 1-12 или его соли в ингибировании
активности бактериальной РНКазы P.

23. Применение соединения по любому из пп. 1-12 или его соли в качестве
бактерицида.

24. Фармацевтическая композиция, содержащая соединение по любому из пп. 1-12
или егофармацевтически приемлемую соль в сочетании сфармацевтически приемлемым
наполнителем, вспомогательным веществом, разбавителем и/или носителем.
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