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(67) Sammendrag:

Hidtil ukendte 3-(nitrogen-substitueret)-phenyl-5#- (amidome-

thyl) -oxazolidin-2-oner med den almene formel

(LV)

1 K
‘cuz-NH- CO-R,

w
2 R,

i hvilken formel substituenterne har en razkke forskellige
betydninger, kan anvendes som antibakterielle midler.
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1. 3-(Nitrogen-substitueret)-phenyl-58%- (amidomethyl) -
oxazolidin-2-oner, kendetegnet ved, at de har

den almene formel LV

vy N/Lko (LV)

CH,-NH-CO-
2 R4 ) 0 R]
i hvilken
(1) R, er -H,
Cq-Cqyp-alkyl, der eventuelt er substitueret med 1-3
C1l,

C3-C12-cycloalkyl,

Cg-Cqp-alkenyl indeholdende én dobbeltbinding,

-¢, der eventuelt er substitueret med 1-3 -OH, -OCHjy,
-0C4Hg, -NO,, -F, -Cl, -Br, -COOH og -SO3H, -N(Rj_1) (R3.2).
hvor Ry_; ©g Ri.p er ens eller forskellige og er -H eller
C1-Co-alkyl,

furanyl,

tetrahydrofuranyl,

2-thiophen,

pyrrolidinyl,

pyridinyl,

-0-Rq.3, hvor Ri_3 er C;-C4q-alkyl,

-NH»,

-NHRq_3, hvor Ry.3 er som ovenfor defineret,

-NRy_3Rj_4. hvor Ry_4 er Cp;-Cz-alkyl, og Rj_3 er som
ovenfor defineret, og hvor Rj_3 og Ry.4 sammen med det til-
knyttede nitrogenatom kan danne en mzttet mono-nitrogen-
Cg-Cy-heterocyclisk ring indeholdende -0-,

-CH,-OH,

-CH,-ORq .5, hvor Rj_g er Cp-Cyq-alkyl, eller -CO-Rp_g,
hvor Rqy.g er Cl-C4-alky1 eller -9,
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(II) to af Ry, Ry og Rg er -H, og den anden af Ry, Ry oOg
Rq er -H,
-F, -Cl, -Br, -I,
Cq-Cg-alkyl,
-OH,

-C0-0-Roy .1, hvor Ry_y er Cl-Cq-alkyl eller -9,

-0-Ry_1, hvor Ry_; er som ovenfor defineret,

-COOCH,

-CO0™,

-CHO,

-CO-NRy_sR_3, hvor Rp_5, og Rp_3 er ens eller for-
skellige og er -H, C;-Cy-alkyl, eller Ry_5 0g Ry;_3 kan sammen
med det tilknyttede nitrogenatom danne en mettet mono-nitro-
gen-Cy-Cg-heterocyclisk ring, der eventuelt indeholder -0O-,

-C=N,

-C=CH,

-N=C,

-CHOH-CHjy,

-CO-CHsy,

-SH,

-50-CHjy,

-80-9,

-5-CHjy,

-S-¢,

-50,-CHjy,

-505-9,

-SO3H,

-505-NH5,

-N3,

-NO5,

-NRy_4Ro_g, hvor Ry_4 09 Ry_g er ens eller forskellige
og er -H og C1-C3-alkyl,

-NH-CO-Ry_g, hvor Ry g er C1-Cy-alkyl eller -9,

-NH-CO-NHj,

-CH=CHy,

-CH,-CH=CH,p,
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-CH=N-OH,
-CH=N-QCH;,
~CH;-C=N-OH,

-CH;3-C=N-0CH3,

-C*H-CH,-0*, hvor atomerne mzrket med en stjerne (*)
er bundet til hinanden til dannelse af en ring,

(ITIA) hvor Wy og W, tilsammen er

-NR5-N=CRg- (XXXII)

hvor Rg er -H,

Cq1-Cqp-alkyl,

-CH5 -9,

-CHyCH, -9,

Cy-Cy-cycloalkyl,

Cy-Cyp-alkenyl indeholdende fra 1 til 3 dobbeltbin-

dinger,

Cy-Cip-alkynyl indeholdende 1 tredobbelt binding,

-CHO,

-CO-Rg_3, hvor Rg_q er

(B) Ci1-Cg-alkyl, der eventuelt er substitueret
med 1 -0-CH3, -CCCH, -NH;, -SO3H eller 1-3 -Cl1,

(B) C3-Cy-cycloalkyl,

(C) 2-pyridinyl, 2-thiophen, 2-thiophenmethyl
eller 2-pyrrol,

(D) -¢, der eventuelt er substitueret med 1-3

-F, -Cl, -Br, -I, '

C;-Cg-alkyl,

-OH,

-CO-0O-Rg_p, hvor Rg_, er C,-Cy-alkyl eller -9,

-0-Rg_5, hvor Rg_, er som ovenfor defineret,

-COOH,

-CO-NRg_3Rg_4, hvor Rg.3 o©og Rg_4 er ens eller
forskellige og er -H, C;-C3-alkyl, eller Rg_3 ©og Rg_g4 kan
sammen med det tilknyttede nitrogenatom danne en wmettet
mononitrogen-Cy-Cg-heterocyclisk ring, der eventuelt inde-
holder -0-,
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-C=N,

-CHOH-CHjy,

-CO-CHy,

-SH,

-50-CHjy,

-80-¢,

-S-CHjy,

-5-9,

-805-CHE3,

-805-9,

-803H,

~805-NH,,

-N1,

-NO5,

-NRg_gRg_g, hvor Rg_g og Rg_g er ens eller forskel-
og er -H og C;-Cy-alkyl,

~-NH-CO-Rg_7, hvor Rg_g er C1-Cy-alkyl eller -¢,

-CO-0O-Rg.g, hvor Rg_g er Cy-Cy-alkyl eller -¢,
eventuelt substitueret med 1 eller 2

-F, -Cl, -Br, -I,

Cy-Cg-alkyl,

-0OH,

-CO-0-Rg_5, hvor Rg., er som ovenfor defineret,

-0-Rg_5, hvor Rg., er som ovenfor defineret,

-COQH,

-CO-NRg.3Rg. 4, hvor Rg.q3 ©g Rg.4 er som ovenfor

defineret,

-C=N,
-CHOH-CH3,
-CO-CH3,
-SH,
-50-CHjy,
-50-¢,
-5-CHjy,
-S5-9,
-S05-CHy,



10

15

20

25

30

35

2004 01246 L

40

-NRg_gRg_g, hvor Rg_g og Rg_g er som ovenfor de-
fineret,

-NH-CO-Rg_7, hvor Rg_5 er som ovenfor defineret,

—CO—N(R5_9)2, hvor Rg.g er -H eller Rg_g som oven-
for defineret, og hvor grupperne Rg_g sammen med det til-
knyttede nitrogenatom kan danne en mattet mononitrogen-C3-Cg-
-heterocyclisk ring, der eventuelt indeholder -0- eller
~-NH-,

-CO-CH5-CN,

-CO-CH, -OH,

-CO-CHy-0-¢, hvor ¢ eventuelt er substitueret med
1-3 -0-CH3, 1 -NO, og 1 -NH,,

-CO-CH5-0-Rg.7g, hvor Rg_;g er C;-Cg-alkyl,

-¢, der eventuelt er substitueret med 1-3 -0-CHjy,
1 -NO; og -NH,,

-CO-Rg_331, hvor Rg_;; er Cp-Cg-alkyl, -¢, der
eventuelt er substitueret med 1-4 -F, 1-3 -Cl, 1 -OCH3y,
-OH, -NHp, -NO,, -CO-CH3, -SO5-CH3 og -S0,-OH,

-CO-CH(NH-CO-Rg_15) -Rg_13, hvor Rg_q3 er -H eller
-CH3, ©g Rg.1p er C;-Cg-alkyl, -¢, der eventuelt er sub-
stitueret med 1 eller 2 -OH, -OCH3, -NO,, -NH,, -Cl, -F,
-NH-CH; og -N{CH;3),

-CO-CHNHy-Rg_14, hvor Rg_q4 er -CH(CH;3),,
-CHp-CH(CH3) 5, -CHCH3-CH,-CH3, -CH,-OH, -CH(OH)-CHjz, -CHp-9,

-CHy-$-OH, -CHp-SH, -CHy-CHp-S-CHy, og -CHy-COOCH,

-50,-CH3y,
-505-¢,
-SO4H,
og Rg er -H og C;-Cyz-alkyl,
(IIIB) hvor W, og W, tilsammen er
-NRg-N=N-, (LIV)
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hvor Rg er som ovenfor defineret, samt farmaceutisk accep-
table salte deraf.

2. Forbindelse ifelge krav 1, i hvilken W; og W,
tilsammen er -NRg-N=CRg-.

3. Forbindelse ifelge krav 1, 1 hvilken W; og W;
tilsammen er -NRg-N=N-.

4. Forbindelse ifelge ethvert af de foregdende krav,
i hvilken Ry, R3 og Ry alle er H.

5. Forbindelze ifelge ethvert af de foregaende krav,
i hvilken Ry er H, C1-Cg-alkyl, C3-Cg-cycloalkyl, -0CH,
eller -CHCl,y, og Rg er valgt blandt -CHj, -CHy-CH=CHp, -CHjp-
C=CH, -CHO og -CO-Rg_q1, hvor Rg_j er -CH3, -CyHg, -CH(CH3),,
-CHCl,, -CH,O0H, -CH,-0-CH;, 2-thiophenyl eller cyclopentyl.

6. Forbindelse ifelge krav 2, der er

3-[5'~(l-acetylindazolyl) -58%- (acetamidomethyl) -oxazo-
lidin-2-on,

3-(5'-indazolyl) -5f- (acetamidomethyl) -oxazolidin-
2-on,

3-[5'-(1l-ethylindazolyl]-5R- (acetamidomethyl) -oxazo-
lidin-2-on ellexr

3-f5'-(1-n-propylindazolyl)]-5R-{acetamidomethyl) -
oxazolidin-2-on.

7. Anvendelse af en forbindelse ifelge ethvert af de
foregaende krav til fremstilling af et lagemiddel til anven-
delse ved behandling af infektion forarsaget af gram-posi-
tive eller anaerobe organismer.

8. Forbindelse ifelge ethvert af kravene 1-4, med

undtagelse af, at Rg er H.
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