
. , 
 9 -N-(N )- )-  9 -N-(N )- )-9- -9 -9 -

, 
, , , , 

.

,  14-
-9 : L-  D- , 

-3 -5  (McGuire: Antibiot Chemother., 1952, 2: 281). 
-9 ,  9( )-

 6,9-  9- -9 -9  - 
,  15-  (Kobrehel G. et al., US

4,328,334; 5/1982).
 9- -9 -9

-, i-, , 
 11,12-

(Djokic S. et al, J. Antibiotics 40,1006-1015,1987).
 9  9- -9 -9
 9- -9 -9 -9  A (azithromycin -

) -  9  (Kobrehel G. et al., BE 892357; 7/1982). 
, , 

, 
. 

, 
Legiondla, ChIamidia  HeIicobader. Bright G. M. et al (J. Antibiotics 41, 1092-1047, 1987)  9- -N-

,  4"-  4"-
.

 9 , 11-  9- -9 -9
US 4,492,688, 1/1985 (Bright G. ,).  9 ,11-  9- -9 -11-

-9  US 5,434,140,7/1995 (Kobrehel G. et
al).

 Blizzard . A. et al (WO 99/00125, 7/98)  9 -N,6-O- -9- -9 -
-9  9 -N,6-  3-

 9 .
,  9- -9 -9

 9 -N-(N )-  9 -N-(N ) 
(Kujundzic N. et al, US 5,629,296, 5/97).  N'-(C1 3 , N -

 N , . 
 9 ,  2-8 

, (N  N ).
,  9 -N-(N )-  9 -N-(N -

)-9- -9 -9 , , 
, , 

, 
.

 9 -N-(N )-  9 -N-N'- )-9-
-9 -9 , 

, ( 1 6  ( 1 6 .  9
, -

.

,  9 -N-(N )-  9 -N-(N )-9- -9 -9 -
 ( )

 R  (II)



 a, b, c, d , , ( 1 6
 ( 1 6 , , , ( 1 6  ( 1 6 ,   X

, 
 9- -9 -9

 (III)
R-N=C=X(III)

 R  X , , , , 
. 

, , , 
.

, , , 
, 

.  „ " 
 ( ) .  in situ 

, ,  3'-
, , .

, , , , , ,
 - , , , ,

, , , , , , ,
, , , , , , , 

. , 
, , 

.
 9 -N-(N'- )-  9 -N-(N'- )-9- -9 -9 -

 ( ) 
. In vitro 
. , 

 S. aureus, . faecaIis  S. pneumoniae ,  9 -N-(N'- )
,   9 -N-(N ) . N'-

. , , , 
,  2- ,  in vitro .  N -(C1-

6 .
, , ,  N'-(3- ) 

, , 
, .

, 
 ( ) , . 

" , , , ,
. , , ,

, , , , , ,
, , , , , 

, , , , , , , ,
, , e.g. , , ,

, , , , , 
.

,
, , . 

, , , , .
, ,

,  .  ,  ,  ,
.

, , 
 (I) , .

" , 
, .

 0,001  50 . , 
, ,  10-100

 ( ) .
 9 -N-(N )-  9a-N-(N )-9- -9 -

, 
, .

 1



9- -9 -N-{N -[(2- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 2-  (0,61 ; 0,00448 )

 (40 )  1 
 (3,81 ). 

 (2,74 ), :
. 129-132°

(KBr) -1 3468,2973,2937,1732,1668,1619,1533,1455,1380,1324,1253,
1167,1094,1054,1013,958,897,834,753.

FAB-MS 872 [ +]
 2

9- -9 -N-{N -[(2- ] }-9 -9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 2-  (0,69 ;

0,00448 )  (40 )  12 
 (3,45 ). 

 (2,05 ),
:

 ( r) -1 3431,2971,2936,1729,1620,1514,1457,1380,1314,1280,1167, 1094,1052,1012,958,896,831,756.
FAB-MS 888 [ +]

 3
9- -9a-N-{N -[(2- ]} - 9 - - 9

 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 2-  (0,76 ;
0,00448 )  (40 )  12  40°

 (3,51 ). 
 (2,24 ), 

:
 ( r) -1 3411, 2972, 2937, 2058, 1726, 1593, 1520, 1494, 1456, 1379, 1310, 1244, 1168, 1093, 1054, 1014,

958, 897, 834, 754, 735.
FAB-MS 904 [ +]

 4
9- -9 -N-{N'-[(2- -6- ] }-9 -9

 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 2- -6-  (0,37 ;
0,00228 )  (15 )  1 

 (1,85 ). 
 90:5, 

 (1,36 ), :
r) -1 3437, 2973, 2937, 1732, 1645, 1595, 1510, 1456, 1379, 1280, 1167, 1010, 1053, 1014, 959, 897,

864, 835, 771.
 5

9- - 9 -N- {N -[(3- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 3-  (0,61 ; 0,00448 )

 (40 )  1 
 (3,60 ). 

 (2,64 ), 
:

. 140-143°
 ( r) -1 3454, 2975, 2939, 1712, 1651, 1602, 1537, 1494, 1443, 1380, 1317, 1278, 1247, 1167, 1053, 1013,

959, 896, 865, 835, 772, 681.
FAB-MS 872 [ +]

 6
9- -9 -N-{N -[(3- ] }-9 -9

 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 3-  (0,68 ; 0,00448 )
 (40 )  1 

 (3,52 ). 
 (1,29 ), 

:
 ( r) -1 3452, 2974, 2939, 2787, 1731, 1669, 1592, 1526, 1484, 1456, 1423, 1380, 1300, 1274, 1246, 1167,

1110, 1013, 958, 897, 834, 775, 681.
1  (300 , I3)  7,44-6,94 (Ph), 4,93 (H-13), 4,81 ( -1 ), 4,42 ( -1 ), 4,06 ( -5"), 4,04 (H-3), 3,90

(H-11), 3,83 ( -9 ), 3,56 ( -5 ), 3,51 (H-5), 3,32 ( -2 ), 3,28 (3"- CH3), 2,96 ( -4 ), 2,70 (H-2), 2,59 ( -3 ), 2,46 (H-
9b), 2,38 (H-8), 2,36 (3'-N(CH3)2), 2,30 (H-2"a), 1,94 (H-14a), 1,89 (H-4), 1,72 (H-4 ), 1,58 (H-14b), 1,54 (H-2"b), 1,42
(10-CH3), 1,27 (2-CH3), 1,23 (5"-CH3), 1,21 (3 -CH3), 1,19 (10- 3), 1,17 (12- 3), 1,15 (5'-CH3), 1,07 (4- 3), 1,07
(8- 3), 0,93 (15- 3).

13  (75 , CDCI3)  157,0 (9a-NCONH), 176,8 ( -1), 140,5, 134,2, 129,5, 122,4, 119,5, 117,5 (Ph),
104,4 ( -1 ), 95,9 ( -1 ), 87,8 ( -5), 79,2 ( -3), 78,2 ( -13), 77,4 ( -4"), 74,7 ( -11), 74,5, 74,4 ( -6 -12), 72,5

-3"), 70,5 ( -2 ), 69,1 ( -5 ), 65,8 ( -5"), 64,5 ( -3 ), 49,1 (3"- 3), 46,3 ( -2), 41,2 ( -4), 40,1 [3'-N(CH3)2], 34,7
-2 ), 29,0 ( -4 ), 27,2 ( -8), 21,8 ( -14), 21,3 (8- 3), 20,8 (5'-CH3), 21,1 (3"- 3), 17,5 (5"-CH3), 17,0 (12-CH3),

15,1 (2- 3), 13,1 (10-CH3), 11,0 (15-CH3), 9,8 (4- 3).
FAB-MS 888,4 [ +]



 7
9- -9 -N-{N'-[(3- ] } -9 -9

 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 3-  (0,44 ; 0,00228 )
 (20 )  1 

 (1,94 ). 
, 

:
 ( r) -1 3446, 3291, 2974, 2936, 1727, 1638, 1582, 1546, 1475, 1418, 1402, 1381, 1312, 1286, 1226, 1167,

1066, 995, 874, 855, 788, 774, 745, 685, 641.
FAB-MS [MH+]

 8
9- - 9 - N- {N - [(3- ] } - 9 - - 9

 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 3-  (0,6 ;
0,00448 )  (40 )  24  50°

 (3,25 ). 
 9:1, 

 (1,08 ), :
 ( r) -1 3435, 2971, 2937, 1728, 1712, 1611, 1515, 1493, 1456, 1379, 1313, 1279, 1168, 1093, 1052, 1011,

959, 896, 832, 778, 727, 636.
FAB-MS 888 [ +]

 9
9- - 9 - N- {N - [(3- ] } - 9 - - 9

 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 3-  (0,76 ;
0,00448 )  (40 )  24  40°

 (3,51 ). 
 (2,25 ), 

:
 ( r) -1 3436, 2974, 2938, 1712, 1683, 1594, 1483, 1460, 1424, 1378, 1308, 1167, 1092, 1053, 1014, 958,

896, 835, 782, 727.
1  (300 , I3)  7,47-7,12 (Ph), 4,85 ( -1 ), 4,81 (H-13), 4,42 (H-1 ), 4,11 (H-3), 4,08 ( -5"), 3,50

-5 ), 3,48 ( -5), 3,29 (3"- 3), 3,25 ( -2 ), 3,04 ( -9 ), 3,02 ( -4 ), 2,80 ( -2), 2,64 ( -10), 2,54 ( -3 ), 2,35 ( -
2" ), 2,30 (3'-N( H3)2) 1,88 ( -4), 1,78 ( -8), 1,69 ( -4 ), 1,29 1,58 (H-14b), 1,56 ( -2"b), 1,32 (6-CH3), 1,29 (5"-
CH3), 1,29 (12-CH3), 1,21 (5'-CH3), 1,21 (2- 3), 1,19 (10- 3), 1,09 (4- 3), 1,08 (3"-CH3), 0,95 (8- 3), 0,91 (15-

3).
13  (75 , CDCI3)  183,2 (9a-NSONH), 177,8 ( -1), 141,1, 133,6, 131,0, 129,3, 127,4, 125,7, 123,68

(Ph), 103,8 ( -1 ), 95,1 ( -1"), 86,1 ( -5), 79,5 ( -3), 77,9 ( -13), 77,6 ( -4"), 72,4 ( -3"), 70,6 (C-2 ), 68,9 (C-5 ),
65,4 ( -5"), 64,9 ( -3 ), 56,7 ( -9), 56,5 ( -10), 49,2 (3 CH3), 44,9 ( -2), 41,8 ( -7), 41,3 (C-4), 40,2 [3'-N(CH3)2],
34,7 (C-2"), 29,3 (C-8), 28,9 (C-4 ), 27,0 (6-CH3), 21,7 (C-14), 21,3 (8-CH3), 21,2 (5'-CH3), 21,0 (3"-CH3), 18,1 (5"-
CH3), 16,9 (12- H3), 15,7 (2-CH3), 14,9 (10-CH3), 11,0 (15-CH3), 9,5 (4-CH3).

FAB-MS 904 [MH+]
 10

9- -9 -N-{N'-[(3- ] } -9 -9  A
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 97% 3-  (0,49 ;

0,00228 )  (20 )  24  60°
 (1,92 ). 

 (0,99 ),
:

 (KBr) -1 3434, 2970, 2936, 2024, 1730, 1591, 1456, 1379, 1310, 1167, 1093, 1052, 1012, 958, 896, 832,
777, 730, 636.

FAB-MS 948 [ +]
 11

9- -9 -N-{N-[(4- ] } -9 -9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 4-  (0,68 ; 0,00448 )

 (40 )  1 
 (3,54 ). 

 (2,16 ), 
:

 ( r) -1 3444, 2975, 2938, 1713, 1651, 1593, 1520, 1495, 1457, 1379, 1305, 1244, 1166, 1092, 1053, 1013,
959, 896, 829, 755.

FAB-MS 888,4 [ +]
 12

9- -9 -N-{N -[(4- ] } -9 -9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 4-  (0,89 ; 0,00448 )

 (40 )  1 
 (4,30 ). 

 (2,20 ), 
:

 ( r) -1 3531, 3438, 2977, 2938, 1708, 1683, 1651, 1589, 1520, 1492, 1460, 1377, 1305, 1287, 1244, 1165,
1092, 1053, 1012, 959, 864, 825, 755, 731, 639.



FAB-MS 932 [ +]
 13

9- -9 -N- {N -[(4- ] } - 9 - 9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 4-  (0,76 ;

0,00448 )  (40 )  1 
 (3,71 ). 

 (3,26 ), -
:

 ( r) -1 3534, 3422, 2978, 2939, 2879, 1699, 1683, 1651, 1586, 1530, 1495, 1461, 1409, 1378, 1310, 1279,
1260, 1229, 1167, 1094, 1052, 1012, 952, 894, 865, 833, 727.

FAB-MS 904 [ +]
 14

9- -9 -N -{N'-[(4- ] } -9 -9
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 4-  (0,47 ;

0,00228 )  (25 )  12  50°
 (2,01 ). 

 (1,92 ), 
:

 ( r) -1 3533, 3433, 2974, 2937, 2878, 2786, 1703, 1682, 1626, 1588, 1526, 1492, 1460, 1377, 1312, 1282,
1166, 1093, 1053, 1011, 958, 895, 864, 831, 730.

FAB-MS 948 [ +]
 15

9- -9 -N-{N'-[(3- -4- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 3- -4-  (0,50 ;

0,00228 )  (15 )  1 
 (1,99 ). 

-( )  (1,28 ), 
:

 ( r) -1 3444, 2976, 2940, 1732, 1713, 1663, 1531, 1486, 1456, 1417, 1380, 1325, 1263, 1168, 1135, 1112,
1093, 1053, 1031, 1012, 958, 896, 830.

FAB-MS 956,5 [MH+]
 16

9- -9 -N-{N -[(2,4- ] }-9 -9
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 2,4-  (0,41 ;

0,00228 )  (15 )  3 
 (1,89 ). 

-( )  (1,14 ), 
:

 ( r) -1 3438, 2976, 2939, 1732, 1670, 1651, 1582, 1514, 1487, 1464, 1409, 1381, 1300, 1167, 1053, 1015,
959, 895, 863, 820, 760.

FAB-MS 922,4 [ +]
 17

9- -9 -N-{N'-[(2,4- ] } -9 -9
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 2,4-  (0,45 ;

0,00228 )  (15 )  7 
 (1,96 ). 

-( )  (1,22 ), 
:

 ( r) -1 3425, 2975, 2936, 1737, 1590, 1505, 1460, 1379, 1311, 1166, 1092, 1051, 1013, 956, 903, 864,
834, 759, 730.

FAB-MS 938,4 [ +]
 18

9- -9 -N-{N -[(2- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 2-  (0,43 ;

0,0023 )  (15 )  7 
 (1,96 ). 

-( )  (1,22 ), 
:

1  (300 , CDCI3)  8,06 (9a-NCONH), 7,57-7,10 (Ph), 5,04 (H-13), 4,82 (H-1"), 4,41 (H-1 ), 4,07 (H-5"),
4,05 (H-3), 3,87 (H-11), 3,63 (H-5 ), 3,49 (H-5), 3,32 (H-2 ), 3,27 (3"-OCH3), 2,97 (H-4"), 2,68 (H-2), 2,61 (H-3 ), 2,38
(H-8), 2,33 (3'-N(CH3)2), 2,31 (H-2"a), 1,94 (H-14a), 1,92 (H-4), 1,70 (H-4 ), 1,54 ( -2'b), 1,50 (H-14b), 1,39 (10-CH3),
1,31 (2CH3), 1,26 (5"- 3), 1,25* (3"-CH3), 1,22* (12-CH3), 1,18 (5'-CH3), 1,06 (4-CH3), 1,06 (8-CH3), 0,92 (15-CH3).

13  (75 , CDCI3)  156,8 (9a-NCONH), 176,1 (C-1), 136,7, 132,6, 125,8, 124,4, 123,1 (Ph), 129,7,
126,1,122,5, 118,9 (CF3), 104,8 (C-1 ), 97,2 (C-1"), 83,2 (C-5), 79,3 (C-3), 77,4 (C-13), 77,9 (C-4"), 74,1 (C-1), 72,5
(C-3"), 70,5 (C-2 ), 69,1 (C-5 ), 66,0 (C-5"), 64,5 (C-3 ), 49,2 (3"-OCH3), 46,8 (C-2), 41,1 (C-4), 40,2 [3'-N(CH3)2], 34,8
(C-2 ), 29,4 (C-4 ), 27,4 (C-8), 21,9 (C-14), 20,6 (8-CH3). 21,2 (5'-CH3), 20,7 (3"-CH3), 17,6 (5"-CH3), 17,0 (12- 3),
15,5 (2-CH3), 12,7 (10-CH3), 11,1 (15-CH3), 10,2 (4-CH3).

FAB-MS 922,3 [MH+]
 19



9- -9 -N-{N -[(3- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (7,27 ; 0,00989 ), 3-  (2,43 ;

0,01298 )  (40 )  1 
 (10,51 ).

. 
9:9:1,5,  (4,1 ), 

:
. 122-125°

 ( r) -1 3444, 2974, 2939, 1733, 1651, 1544, 1494, 1447, 1380, 1259, 1166, 1125, 1093, 1070, 1053, 1014,
957, 897, 834, 795, 699.

FAB-MS 922,4 [ +]
 20

9- -9 -N-{N-[(4- ) ]}-9 -9
 9- -9 -9  (3,0 ; 0,00408 ), 4-  (0,84 ;

0,00448 )  (40 )  1 
 (3,75 ). 

-( ),  (1,2 )  (0,99 ), 
:

 ( r) -1 3445, 2974, 2939, 1731, 1668, 1602, 1526, 1457, 1413, 1380, 1325, 1249, 1166, 1115, 1068, 1054,
1015, 959, 897, 838.

1  (300 , CD I3)  8,25 (9a-NCONH), 7,65-7,20 (Ph), 4,91 (H-13), 4,82 (H-1"), 4,41 (H-1 ), 4,03 (H-5 ),
4,06 (H-3), 3,91 (H-11), 3,51 (H-5 ), 3,54 (H-5), 3,30 (H-2 ), 3,28 (3"-OCH3), 2,97 (H-4 ), 2,71 (H-2), 2,55 (H-3 ), 2,39
(H-8), 2,31 (3 -N(CH3)2), 2,31 (H-2"a), 1,94 (H-14a), 1,88 (H-4), 1,68 (H-4 ), 1,55 (H-2"b), 1,56 (H-14b), 1,45 (10-
CH3), 1,26 (2-CH3), 1,21 (5"-CH3), 1,21 (3"-CH3), 1,19 (12-CH3), 1,11 (5'-CH3), 1,07 (4-CH3), 1,08 (8-CH3), 0,93 (15-
CH3).

13C  (75 , CDCI3)  156,9 (9a-NCONH), 171,0 (C-1), 142,6, 125,8, 118,9 (Ph), 124,2, 123,8 (CF3), 104,3
(C-1 ), 96,9 (C-1"), 87,4 (C-5), 79,3 (C-3), 78,3 (C-13), 77,3 (C-4"), 74,8 (C-11), 74,6 (C-6), 74,5 (C-12), 72,5 (C-3"),
70,5 (C-2 ), 69,1 (C-5 ), 65,8 (C-5"), 64,6 (C-3 ), 62,1 (C-10), 49,1 (3"- CH3), 46,3 (C-2), 41,1 (C-4), 40,1 [3'-
N(CH3)2], 34,7 (C-2"), 27,2 (C-4 ), 28,8 (C-8), 24,0 (6-CH3), 21,8 (C-14), 21,3 (8-CH3), 20,7 (5'-CH3), 21,1 (3"-CH3),
17,6 (5"-CH3). 17,0 (12-CH3), 15,2 (2-CH3), 13,2 (10-CH3), 11,0 (15-CH3), 9,8 (4-CH3).

FAB-MS 922,4 [MH+]
 21

9- -9 -N-{N'-[(3- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (7,27 ; 0,00989 ), 3-  (2,64 ;

0,01299 )  (40 )  1 
 (9,27 ). 

,  (1,0 ) 
 (0,6 ), :

. 110-112°
 ( r) -1 3454, 2975, 2938, 1734, 1599, 1531, 1494, 1453, 1378, 1331, 1252, 1166, 1124, 1093, 1051, 1012,

957, 904, 698.
1  (300 , CDCI3)  7,85-7,27 (Ph), 4,86 (H-1 ), 4,81 (H-13), 4,43 (H-1 ), 4,11 (H-3), 4,07 ( -5"), 3,51

-5 ), 3,46 ( -5), 3,29 (3"- CH3), 3,25 ( -2 ), 3,05 ( -9 ), 3,04 ( -4"), 2,80 ( -2), 2,58 ( -10), 2,45 ( -3 ), 2,35 ( -
2" ), 2,30 (3'-N(CH3)2), 1,84 ( -9b), 1,93 ( -4), 1,85 ( -14 ), 1,75 ( -8), 1,67 ( -4 ), 1,29, 1,55 ( -14b), 1,51 ( -
2"b), 1,31 (6-CH3), 1,29 (5"-CH3), 1,23 (12-CH3), 1,20 (5'-CH3), 1,20 (2- 3), 1,14 (10-CH3), 1,09 (4-CH3), 1,08 (3"-

3), 0,94 (8- 3). 0,92 (15-CH3).
13  (75 , CDCI3)  183,3 (9a-NSONH), 177,9 (C-1), 140,4, 128,8, 125,7 123,6, 121,2 (Ph), 131,2,

130,7, 130,3, 129,9 (CF3), 103,8 (C-1 ), 94,9 (C-1"), 86,1 (C-5), 79,4 (C-3), 77,6 (C-4"), 70,5 (C-2 ), 69,0 (C-5 ), 65,5
(C-5"), 64,8 (C-3 ), 56,8 (C-9), 56,6 (C-10), 49,2 (3"-OCH3), 46,0 (C-2), 40,5 [3'-N(CH3)2], 34,6 (C-2"), 29,4 (C-8), 28,8
(C-4 ), 21,7 (C-14), 21,3 (8-CH3), 21,1 (5'-CH3), 21,6 (3"-CH3), 18,0 (5"-CH3), 15,7 (12-CH3), 14,8 (2-CH3), 13,5 (10-
CH3), 11,0 (15-CH3), 9,5 (4-CH3).

FAB-MS 938,6 [MH+]
 22

9- -9 -N-{N -[(2- ]}-9 -9
 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 2-  (0,44 ;

0,00228 )  (15 )  3 
 (1,94 ). 

-( )  (1,39 ), 
:

. 126-128°
 ( r) -1 3466, 2974, 2938, 1732, 1669, 1610, 1531, 1455, 1380, 1315, 1250, 1217, 1169, 1109, 1094, 1054,

1013, 958, 897, 836, 758, 630.
FAB-MS 938,5 [ +]

 23
9- -9a-N-{N'-[(4- ]}-9 -9

 9- -9 -9  (1,5 ; 0,00204 ), 4-  (0,44 ;
0,00228 )  (15 )  2 

 (1,89 ). 
-( )  (1,15 ), 



:
. 139-141°

 ( r) -1 3456, 2975, 2940, 1731, 1669, 1511, 1457, 1414, 1380, 1265, 1199, 1166, 1111, 1054, 1015, 958,
897, 836.

FAB-MS 938,6 [ +]


