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Keksinnon nimitys - Uppfinningens bendmning

2—(pyratsol-3-yyli)karbapeneemi johdannaiset
2—-(pyrazol-3-yl)karbapenemderivat

Tiivistelmd - Sammandrag

Yhdiste, jolla on kaava (I), jossa R on (a), jossa R® on vety,
valinnaisesti substituoitu (C,¢)alkyyli tai valinnaisesti
substituoitu aryyli; R® on vety, valinnaisesti substituoitu
(Cig)alkyyli tai valinnaisesti substituoitu aryyli; tai R ja
R® yhdessd muodostavat valinnaisesti substituoidun 5- tai
6-jasenisen heterosyklisen renkaan, jossa on tai ei ole
lisaheteroatomeja; R' on (Cy)alkyyli, joka on substituoitu-
maton tai substituoitu fluorilla, hydroksiryhmilla, joka voi
olla suojattu jollakin helposti poistettavalla hydroksin
suojaryhmalld, tai aminoryhmilld, joka voi olla suojattu
jolakin helposti poistettavalla aminon suojaryhmilla; R?on
vety tai metyyli ja -CO,R’ on karboksi tai
karboksylaattianioni tai ryhmid R’ on jokin helposti
poistettava karboksin suojaryhma. Kaavan (I) mukaisilla
yhdisteilld, jotka kattavat niiden farmaseuttisesti
hyviksyttivit suolat tai farmaseuttisesti hyvaksyttavit in
vivo hydrolysoituvat esterit, on laaja bakteerienvastainen
aktiivisuusspektri ja niiden stabiilius DHP-1:n suhteen on
hyva.
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En forening med formeln (J), i vilken R ar (a), vari R% ar
vite, en valbart substituerad (Cy¢)alkyl eller en valbart
substituerad aryl; R® ar vite, en valbart substituerad
(Cl s)alkyl eller en valbart substituerad aryl; eller R® och
R® bildar tillsammans en valbart substituerad 5- eller 6-
ledad heterocyklisk ring med eller utan andra heteroatomer;
R' dr en (Cie)alkyl, som ir osubstituerad eller substituerad
med fluor, en hydroxigrupp, som kan vara skyddad med en
latt eliminerbar skyddsgrupp for hydroxi, eller med en
aminogrupp, som kan vara skyddad med en litt eliminerbar
skyddsgrupp for amino; R? iir vite eller metyl, och -CO,R?
ar karboxi eller en karboxylatanjon eller gruppen R’ ar en
latt eliminerbar skyddsgrupp for karboxi. Féreningama med
formeln (T) innefattande farmaceutiskt godtagbara salter
eller farmaceutiskt godtagbara in vivo hydrolyser-
bara estrar dérav har ett omfattande antibakteriskt aktivitets
spektrum och en god stabilitet mot DHP-1.
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