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(67) Sammendrag:
Forbindelserne med de heri beskrevne formler, hvori R, R*, R?, R* og A har de i beskri-

velsen angivne betydninger, er forsynet med selektiv A;-adenosinreceptoragonistaktivi-
tet. Disse forbindelser kan anvendes i en farmaceutisk sammensatuing til behandling af
forstyrrelser, som fordrsages af for kraftig aktivering af A,-receptoren eller kan benyttes
i en diagnostisk anvendelse til bestemmelse af den relative binding af andre forbindelser
til A,-receptoren. Forbindelserne kan markes, f.eks. med fluorescerende marker eller
radioaktive marker, og merkerne kan anvendes in vivo eller in vitro til bestemmelse af

nzrvar af tumorceller, som har en hej koncentration af adenosin-A,-receptorer.

fortsettes
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1. Forbindelse med formlen:

eller

)\

(CHRl)n.N
hvori:

A er imidazol, pyrazol eller triazol;

R er -CCOR,, -CX)-N(R,),, -CX)OR,, -C(X)SR,, -SO,R,, -SO,0R,, -SO,SR, eller
SO,-N(R,),;

R, er hydrogen, alkyl, substitueret alkyl, alkenyl, substitueret alkenyl, alkynyl, substitu-
eret alkynyl, aryl, heteroaryl, heterocyclyl, lavere alkenyl, lavere alkanoyl eller danner,
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sifremt den er bundet til et nitrogenatom og derefter tages sammen med nitrogenatomet,
en azetidinring eller en 5-6-leddet heterocyklisk ring indeholdende et eller flere heteroa-

tomer, sisom N, O eller S;

R? er hydrogen, alkyl, substitueret alkyl, aralkyl, substitueret aralkyl, heteroaryl, substi-
tueret heteroaryl eller aryl;

R’ er furan, pyrrol, thiopben, benzofuran, benzypyrrol, benzothiophen, eventuelt substi-
tueret med en eller flere substituenter valgt fra gruppen bestdende af hydroxy, acyl, al-
kyl, alkoxy, alkenyl, alkynyl, substitueret alkyl, substitueret alkoxy, substitueret alkenyl,
substitueret alkynyl, amino, substitueret amino, aminoacyl, acyloxy, acylamino, alkaryl,
aryl, aryloxy, azido, carboxyl, carboxylalkyl, cyano, halogen, nitro, heteroaryl, hetero-
aryloxy, heterocyclyl, heterocyclooxy, aminoacyloxy, oxyacylamino, thioalkoxy, substi-
tueret thioalkoxy, thioaryloxy, thioheteroaryloxy, -SO-alkyl,-SO-substitueret alkyl, -SO-

“aryl, -SO-heteroaryl, -SO,-alkyl-, -SO,-substitueret alkyl, -SO,-aryl, -SO,-heteroaryl og

trihalogenmethyl;

X er O, S eller NR!;
ner 1 eller 2;

og farmaceutisk acceptable salte deraf.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvori R er valgt fra gruppen bestiende af urinstofforbin-

delser, amider, thiourinstofforbindelser, thioamider og sulfonamider.

3. Forbindelse ifelge krav 1, hvori R' er valgt fra gruppen bestiende af hydrogen,
alkyl, alkenyl og aryl.

4. Forbindelse ifalge krav 1, hvori R? er valgt fra gruppen bestiende af hydrogen,
alkyl, alkenyl og aryl.
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5. Forbindelse ifelge krav 1, hvori R® er furan.

6. Forbindelse ifelge krav 1, hvori X er O.

7. Forbindelse ifelge krav 1, hvori A er en triazolring.

8. Forbindelse ifelge krav 1, hvori A er en pyrazolring.

9. Fremgangsmade til behandling af hypertension, inflammation, allergiske reaktioner,
mastcelledegranulering, tumorer og cardial hypoxi og beskyttelse mod cerebral iskzmi,
omfattende administration til en patient med behov for behandling deraf af en effektiv

meangde af en forbindelse ifelge krav 1.

10. Fremgangsmadde ifglge krav 9, hvori R er valgt fra gruppen bestiende af urinstof-

forbindelser, amider, thiourinstofforbindelser, thicamider og sulfopamider.

11. Fremgangsmade ifelge krav 9, hvori R' valgt fra gruppen bestiende af hydrogen,
alkyl, alkenyl og aryl.

12. Fremgangsmaide ifelge krav 9, hvori R? er valgt fra gruppen bestiende af hydro-
gen, alkyl, alkenyl og aryl.

13. Fremgangsmade ifolge krav 9, hvori X er O.

14. Fremgangsmade ifelge krav 9, hvori A er en pyrazolring.

15. Fremgangsmade ifelge krav 9, hvori A er en triazolring.

16. Fremgangsmaide ifelge krav 9, hvori den forstyrrelse, der skal behandles, er valgt
fra gruppen bestiende af cardial hypoxi og cerebral isk&mi.
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17. Fremgangsmide til bestemmelse af nerver af tumorceller, som besidder en hgj
koncentration af adenosin-A ;-receptorer i en patient, hvilken fremgangsmide omfatter,

at man:

a) til patienten administrerer en forbindelse ifglge krav 1, som omfatter et marke, der
5 kan pdvises efter binding af forbindelsen til tumorceller,

b) lader forbindelsen binde til tumorcellerne, og

c) paviser market.

18. Fremgangsmade til bestemmelse af n2rver af tumorceller, som har en hgj koncen-

tration af adenosin-A,-receptorer i en celleprave, hvilken fremgangsmide omfatter, at
10 man:

a) fremstiller en suspension af cellerne i et cellekulturmedium,

b) til cellerne administrerer en forbindelse ifalge krav 1, som omfatter et m®rke, der kan

pavises efter binding af forbindelsen til tumorceller,

c¢) lader forbindelsen binde til tumorcellerne, og

15 d) paviser market.

19. Fremgangsmade til bestemmelse af tilstedevarelse af resterende tumorceller efter

kirurgisk fjernelse af en tumor, hvilken fremgangsmade omfatter, at man:

a) til patienten for, efter eller under kirurgisk fjernelse af en tumor administrerer en for-
bindelse ifalge krav 1, som omfatter et marke, der kan pavises efter binding af forbin-

20 delsen til resterende tumorceller,
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b) lader forbindelsen binde til de resterende tumorceller, og

C) paviser market.
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