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(54) ЗАМЕЩЕННЫЕ БЕНЗАЗИНОНЫ В КАЧЕСТВЕ АНТИБАКТЕРИАЛЬНЫХ СОЕДИНЕНИЙ

(57) Формула изобретения
1. Соединение формулы (IA):

где ----- представляет собой двойную связь или отсутствует, вследствие чего между
X2 и X3 существует одинарная связь;

каждый из X1, X2 или X3 независимо выбирают из -N или -CR9; или -C(R9)2;

каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого или
разветвленного C1-C6 алкила;

R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;
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каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где:
каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf, -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленногоC1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)xгетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила,
гетероарила или -(CH2)xгетероарила, -(CHRg)xгетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi, -(CH2)xC
(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
его фармацевтически приемлемая соль.
2. Соединение по п.1 или его фармацевтически приемлемая соль, которое имеет

формулу (I):

где ----- представляет собой двойную связь или отсутствует, вследствие чего между
X2 и X3 существует одинарная связь;

каждый из X1, X2 или X3 независимо выбирают из -N или -CR9; или -C(R9)2

каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого или
разветвленного C1-C6 алкила;
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R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;

каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf; -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленногоC1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)x-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила,
арила, гетероарила или -(CH2)xгетероарила, -(CHRg)x-гетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi, -
(CH2)xC(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
его фармацевтически приемлемая соль.
3. Соединение формулы (I) или его фармацевтически приемлемая соль по п.1, где R6

выбирают из:

R6

фенила;

1,3-дигидроизобензофуранила;
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1,3-бензодиоксоила;

тиофенила;

пиридинила;

тиазолила; или

пиримидинила

.
4. Соединение по п.1 или его фармацевтически приемлемая соль, которое имеет

формулу (II):

где каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого
или разветвленного C1-C6 алкила;

R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;

каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
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-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf; -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленногоC1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)x-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила,
арила, гетероарила или -(CH2)x-гетероарила, -(CHRg)x-гетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi,
-(CH2)xC(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
его фармацевтически приемлемая соль.
5. Соединение формулы (II) по п.4 или его фармацевтически приемлемая соль,

выбранное из перечня, состоящего из:

Химическая структураХимическое названиеПр.

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(4-
оксо-7-фенил-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)бутана-

мида
1

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-[7-
(4-метилфенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-

ил]бутанамида
2

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-4-[7-(4-меток-
сифенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-2-

метилбутанамида
3

(2R)-4-{7-[4-(диметиламино)фенил]-4-оксо-3,4-
дигидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
4
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(2R)-4-{7-[4-(дифторметокси)фенил]-4-оксо-3,4-
дигидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
5

(2R)-4-[7-(2,3-дифторфенил)-4-оксо-3,4-дигидро-
хиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
6

(2R)-4-[7-(2,5-дифторфенил)-4-оксо-3,4-дигидро-
хиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
7

(2R)-4-[7-(2-фторфенил)-4-оксо-3,4-дигидрохина-
золин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-ме-

тилбутанамида
8

(2R)-4-[7-(3-фтор-4-метилфенил)-4-оксо-3,4-дигид-
рохиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфо-

нил-2-метилбутанамида
9

(2R)-4-{7-[4-(дифторметил)фенил]-4-оксо-3,4-ди-
гидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
10

и их фармацевтически приемлемых солей.
6. Соединение формулы (II) по п.4 или его фармацевтически приемлемая соль,

выбранное из перечня, состоящего из:

Химическая структураНазвание соединенияПр.
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(2R)-4-[7-(2,6-дифторфенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-
3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида11

(2R)-4-[7-(1,3-дигидро-2-бензофуран-5-ил)-4-оксо-3,4-дигид-
рохиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
12

(2R)-4-[6-фтор-7-(4-метоксифенил)-4-оксо-3,4-дигидрохина-
золин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
13

(2R)-4-[8-фтор-7-(4-метоксифенил)-4-оксо-3,4-дигидрохина-
золин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
14

(2R)-4-[6-фтор-7-(4-метилфенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназо-
лин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида15
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(2R)-4-[5-фтор-7-(4-метоксифенил)-4-оксо-3,4-дигидрохина-
золин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
16

(2R)-4-[5-фтор-7-(4-метилфенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназо-
лин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида17

(2R)-4-(6-фтор-7-{4-[(морфолин-4-ил)метил]фенил}-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
20
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(2R)-4-(6-фтор-7-{4-[2-(морфолин-4-ил)этил]фенил}-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
21

(2R)-4-[7-(4-{[циклопропил(метил)амино]
метил}фенил)-6-фтор-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-

N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
22

(2R)-4-[6-фтор-7-(2-фтор-4-{[(2-метоксиэтил)(метил)амино]
метил}фенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-N-гидрок-

си-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
23

(2R)-4-(7-{2,3-дифтор-4-[2-(3-метоксиазетидин-1-ил)этил]
фенил}-6-фтор-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гид-

рокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
24
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(2R)-4-(7-{4-[(циклопропиламино)метил]-2-фторфенил}-6-
фтор-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-ме-

тансульфонил-2-метилбутанамида
25

(2R)-4-(6-фтор-7-{2-фтор-4-[(морфолин-4-ил)метил]фенил}
-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метанс-

ульфонил-2-метилбутанамида
26

(2R)-4-{6-фтор-7-[2-фтор-4-(2-гидроксиэтил)фенил]-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
27

(2R)-4-{6-фтор-7-[4-(2-гидроксиэтил)фенил]-4-оксо-3,4-ди-
гидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-

метилбутанамида
28

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(8-метил-7-
{4-[(морфолин-4-ил)метил]фенил}-4-оксо-3,4-дигидрохина-

золин-3-ил)бутанамида
29

Стр.: 10

R
U

2
0
1
8
1
2
4
7
8
8

A
R
U

2
0
1
8
1
2
4
7
8
8

A



(2R)-4-[6-фтор-7-(6-метоксипиридин-3-ил)-4-оксо-3,4-дигид-
рохиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
30

(2R)-4-(6-фтор-4-оксо-7-фенил-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)
-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида31

(2R)-4-[7-(1,3-дигидро-2-бензофуран-5-ил)-6-фтор-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
32

(2R)-4-{7-[6-(диметиламино)пиридин-3-ил]-6-фтор-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
33
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2-(4-{6-фтор-3-[(3R)-3-(гидроксикарбамоил)-3-метансульфо-
нил-3-метилпропил]-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-7-ил}

фенил)этилацетата
34

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(7-{4-[(мор-
фолин-4-ил)метил]фенил}-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-

ил)бутанамида
35

(2R)-4-[7-(2-фтор-4-{[(2-метоксиэтил)(метил)амино]
метил}фенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-N-гидрок-

си-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
36

(2R)-4-(7-{2-фтор-4-[(морфолин-4-ил)метил]фенил}-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
37

(2R)-4-[7-(2,3-дифтор-4-{[(2-метоксиэтил)(метил)амино]
метил}фенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-N-гидрок-

си-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
38
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(2R)-4-[7-(4-{[циклопропил(метил)амино]
метил}-3-фторфенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-

N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
39

(2R)-4-(7-{4-[(3,3-дифторазетидин-1-ил)метил]-2-фторфенил}
-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метанс-

ульфонил-2-метилбутанамида
40

(2R)-4-(7-{4-[(циклопропиламино)метил]-2-фторфенил}-4-
оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
41

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(7-{4-[2-
(морфолин-4-ил)этил]фенил}-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-

3-ил)бутанамида
42

(2R)-4-(7-{2-фтор-4-[2-(морфолин-4-ил)этил]фенил}-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
43

(2R)-N-гидрокси-4-{7-[4-(2-гидроксиэтил)фенил]-4-оксо-3,4-
дигидрохиназолин-3-ил}-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
44
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(2R)-4-{7-[2-фтор-4-(2-гидроксиэтил)фенил]-4-оксо-3,4-ди-
гидрохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-

метилбутанамида
45

(2R)-4-[7-(4-этоксифенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-
ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида46

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-4-{7-[4-(метоксиметил)
фенил]-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил}-2-метилбутана-

мида
47

(2R)-4-{7-[2-фтор-4-(2-метоксиэтил)фенил]-4-оксо-3,4-дигид-
рохиназолин-3-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
48

(2R)-4-[7-(3-фтор-4-{[метокси(метил)амино]метил}
фенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
49
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(2R)-4-(7-{2-фтор-4-[(метоксиамино)метил]фенил}-4-оксо-
3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
50

(2R)-4-(7-{4-[(этоксиамино)метил]-2-фторфенил}-4-оксо-3,4-
дигидрохиназолин-3-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-

метилбутанамида
51

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-4-[7-(4-{[метокси(метил)
амино]метил}

фенил)-4-оксо-3,4-дигидрохиназолин-3-ил]-2-метилбутана-
мида

52

и их фармацевтически приемлемых солей.
7. Соединение по п.1 или его фармацевтически приемлемая соль, которое имеет

формулу (III):

где каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого
или разветвленного C1-C6 алкила;

R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;

каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
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-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf; -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)xпрямого или разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)x-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила,
арила, гетероарила или -(CH2)x-гетероарила, -(CHRg)x-гетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi,
-(CH2)xC(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
его фармацевтически приемлемая соль.
8. Соединение формулы (III) по п.7 или его фармацевтически приемлемая соль,

выбранное из перечня, состоящего из:

Химическая структураНазвание соединенияПр.

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-[7-(4-метилфе-
нил)-4-оксо-3,4-дигидро-1,2,3-бензотриазин-3-ил]бутанамида18

(2R)-4-[7-(2-фтор-4-метилфенил)-4-оксо-3,4-дигидро-1,2,3-
бензотриазин-3-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
19

и их фармацевтически приемлемых солей.
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9. Соединение по п.1 или его фармацевтически приемлемая соль, которое имеет
формулу (IV):

где ----- представляет собой двойную связь или отсутствует, вследствие чего в
положении существует одинарная связь;

каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого или
разветвленного C1-C6 алкила;

R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;

каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf; -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленногоC1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)x-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила,
арила, гетероарил или -(CH2)x-гетероарила, -(CHRg)xгетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi, -
(CH2)xC(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
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его фармацевтически приемлемая соль.
10. Соединение по п.1 или его фармацевтически приемлемая соль, которое имеет

формулу (V):

где каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого
или разветвленного C1-C6 алкила;

R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;

каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf; -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)xпрямого или разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)x-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила,
арила, гетероарила или -(CH2)x-гетероарила, -(CHRg)x-гетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi,
-(CH2)xC(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
его фармацевтически приемлемая соль.
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11. Соединение формулы (V) по п.10 или его фармацевтически приемлемая соль,
выбранное из перечня, состоящего из:

Химическая структураНазвание изобретенияПр.

(2R)-4-[6-(2-фторфенил)-1-оксо-1,2,3,4-тетрагидроизохинолин-
2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида91

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(6-{4-[(морфолин-
4-ил)метил]фенил}-1-оксо-1,2,3,4-тетрагидроизохинолин-2-ил)

бутанамида
92

и их фармацевтически приемлемых солей.
12. Соединение по п.1 или его фармацевтически приемлемая соль, которое имеет

формулу (VI):

где каждый из R1 или R2 независимо выбирают из водорода, гидрокси или прямого
или разветвленного C1-C6 алкила;

R3 представляет собой -O-, -гидрокси, -прямой или разветвленный C1-C6 алкил или
-прямой или разветвленный C1-C6 алкокси;

каждый из R4, R5,R7, R8 или R9 независимо выбирают из водорода, галогена, -OH, -
(CH2)xOH, -C≡N, -NRaRb, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
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-прямого или разветвленного C1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или
разветвленного-C1-C6 галогеналкила;

R6 представляет собой гетероциклил, арил или гетероарил;
где каждый из R4, R5,R6, R7, R8 или R9, как определено выше, необязательно

дополнительно замещен одним или более заместителями, выбранными из водорода,
галогена, -OH, -(CH2)xOH, -C≡N, -NRcRd, -(CH2)xNReRf, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного-C1-C6 галогеналкила, -прямого или
разветвленного C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленного C1-C6 алкокси,
-прямого или разветвленногоC1-C6 галогеналкокси, -O-прямого или разветвленного-C1
-C6 галогеналкила, -C1-C6 циклоалкила, -(CH2)x-циклоалкила, -гетероциклила, -(CH2)x
-гетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила, -гетероарила, -(CH2)x
-гетероарила, -O-(CH2)xCH(OH)CH2(OH), -C(O)ORf, -(CH2)x-C(O)ORf; -NRg-NRhRi, -(CH2)x
-NRg-NRhRi, -O-(CH2)x-N(Rg)-NRhRi;

где каждый из Ra, Rb, Rc, Rd, Re или Rf, как определено выше, независимо выбирают
из водорода, -прямого или разветвленного C1-C6 алкила, -прямого или разветвленного
C1-C6 алкокси, -(CH2)x-прямого или разветвленногоC1-C6 алкокси, -(CH2)xOH, -прямого
илиразветвленного-C1-C6 галогеналкила, -C1-C6-циклоалкила, -(CH2)xC1-C6-циклоалкила,
гетероциклила, -(CH2)xгетероциклила, -N-гетероциклила, -(CH2)xN-гетероциклила, арила,
гетероарила или -(CH2)x-гетероарила, -(CHRg)x-гетероарила, -NRgRh, -C(O)ORi, -(CH2)x
C(O)ORj;

где каждый из Rg, Rh,Ri или Rl представляет собой водород, -прямой или
разветвленный C1-C6 алкил или -прямой или разветвленный-C1-C6 галогеналкил;

n представляет собой целое число, выбранное из 1-3;
x представляет собой 0 или целое число от 1 до 6; или
его фармацевтически приемлемая соль.
13. Соединение формулы (VI) по п.12 или его фармацевтически приемлемая соль,

выбранное из перечня, состоящего из:

Химическая структураНазвание соединенияПр.

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-4-[6-(4-метоксифенил)-
1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-2-метилбутанамида53

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-[6-(4-метилфе-
нил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]бутанамида54
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(2R)-4-[6-(2-фтор-4-метоксифенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохи-
нолин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
55

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(1-оксо-6-фе-
нил-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)бутанамида56

(2R)-4-[6-(1,3-дигидро-2-бензофуран-5-ил)-1-оксо-1,2-дигид-
роизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
57

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-[6-(5-метил-
1,3-тиазол-2-ил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]бутана-

мида
58

(2R)-4-[6-(4-циано-2-фторфенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохино-
лин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида59
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(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-4-[6-(6-метоксипиридин-
3-ил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-2-метилбутанами-

да
60

(2R)-4-{6-[4-(диметиламино)фенил]-1-оксо-1,2-дигидроизохи-
нолин-2-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
61

(2R)-4-{6-[6-(диметиламино)пиридин-3-ил]-1-оксо-1,2-дигид-
роизохинолин-2-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
62

(2R)-4-{6-[2-(диметиламино)пиримидин-5-ил]-1-оксо-1,2-ди-
гидроизохинолин-2-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-

метилбутанамида
63
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(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(6-{4-[(морфо-
лин-4-ил)метил]фенил}-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)

бутанамида
64

(2R)-4-(6-{4-[(диметиламино)метил]-2-фторфенил}-1-оксо-
1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
65

(2R)-4-[6-(2-фтор-4-{[(2-метоксиэтил)(метил)амино]
метил}фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрок-

си-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
66

(2R)-4-[6-(2-фтор-4-{[(2-метоксиэтил)амино]метил}
фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
67

(2R)-4-[6-(2-фтор-4-{[(2-метокси-2-метилпропил)амино]ме-
тил}

фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-
метансульфонил-2-метилбутанамида

68

(2R)-4-(6-{4-[(диметиламино)метил]-2,3-дифторфенил}-1-
оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
69
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(2R)-4-[6-(2-фтор-4-{[(3-метоксипропил)(метил)амино]метил}
фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
70

(2R)-4-[6-(2,3-дифтор-4-{[(2-метоксиэтил)амино]метил}
фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
71

(2R)-4-[6-(4-{[(2-этоксиэтил)амино]метил}-2-фторфенил)-1-
оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
72

(2R)-4-{6-[2-фтор-4-({[2-(пропан-2-илокси)этил]амино}метил)
фенил]-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил}-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
73

(2R)-4-[6-(2-фтор-4-{[(2-гидроксиэтил)(метил)амино]
метил}фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрок-

си-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
74

(2R)-4-(6-{4-[(циклопропиламино)метил]
фенил}-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
75
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(2R)-4-(6-{4-[(циклопропиламино)метил]-2-фторфенил}-1-
оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-метансуль-

фонил-2-метилбутанамида
76

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(1-оксо-6-{4-
[(1,2,2-триметилгидразин-1-ил)метил]фенил}-1,2-дигидроизо-

хинолин-2-ил)бутанамида
77

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-4-(6-{4-[(метоксиамино)
метил]фенил}-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-2-метил-

бутанамида
78

(2R)-4-(6-{4-[(2,2-диметилгидразин-1-ил)метил]фенил}-1-оксо-
1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
79

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(6-{4-[2-
(морфолин-4-ил)этил]фенил}-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-

2-ил)бутанамида
80

(2R)-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-4-(1-оксо-6-{4-
[(2-оксопирролидин-1-ил)метил]фенил}-1,2-дигидроизохино-

лин-2-ил)бутанамида
81
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(2R)-4-[6-(6-{2-[циклопропил(метил)амино]
этокси}пиридин-3-ил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]

-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида
82

(2R)-4-[4-фтор-6-(4-метоксифенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохи-
нолин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутана-

мида
83

(2R)-4-(4-фтор-1-оксо-6-фенил-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)
-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбутанамида84

Стр.: 26

R
U

2
0
1
8
1
2
4
7
8
8

A
R
U

2
0
1
8
1
2
4
7
8
8

A



(2R)-4-(6-{4-[(диметиламино)метил]фенил}-4-фтор-1-оксо-
1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
85

(2R)-4-[6-(6-этоксипиридин-3-ил)-4-фтор-1-оксо-1,2-дигидро-
изохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метилбу-

танамида
86

(2R)-4-[4-фтор-6-(6-метоксипиридин-3-ил)-1-оксо-1,2-дигид-
роизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-метансульфонил-2-метил-

бутанамида
87

(2R)-4-[4-фтор-6-(2-фтор-4-{[(2-метоксиэтил)амино]метил}
фенил)-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил]-N-гидрокси-2-

метансульфонил-2-метилбутанамида
88

(2R)-4-(6-{4-[(диметиламино)метил]-2-фторфенил}-4-фтор-
1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-2-ил)-N-гидрокси-2-метанс-

ульфонил-2-метилбутанамида
89

(2R)-4-{6-[6-(диметиламино)пиридин-3-ил]-4-фтор-1-оксо-
1,2-дигидроизохинолин-2-ил}-N-гидрокси-2-метансульфонил-

2-метилбутанамида
90
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(2R)-N-гидрокси-4-{6-[4-(2-гидроксиэтил)фенил]-1-оксо-1,2-
дигидроизохинолин-2-ил}-2-метансульфонил-2-метилбута-

намида
93

2-(4-{2-[(3R)-3-(гидроксикарбамоил)-3-метансульфонил-3-
метилпропил]-1-оксо-1,2-дигидроизохинолин-6-ил}фенил)

этил-2-(диметиламино)ацетата
94

и их фармацевтически приемлемых солей.
14. Фармацевтическая композиция, содержащая соединение по любому из пп.1-13

или его фармацевтически приемлемую соль и фармацевтически приемлемый носитель.
15. Соединение по любому из пп.1-13 или его фармацевтически приемлемая соль для

применения в терапии.
16. Соединение по любому из пп.1-13 или его фармацевтически приемлемая соль для

применения для лечения бактериальной инфекции.
17. Соединение по любому из пп.1-13 или его фармацевтически приемлемая соль для

применения для лечения по п.16, где бактериальная инфекция вызвана
грамотрицательными бактериями.

18. Соединение по любому из пп.1-13 или его фармацевтически приемлемая соль для
применения для лечения грамотрицательного бактериального сепсиса.
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