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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, jolla on kaava IE, tai sen farma-

seuttisesti hyvaksyttava suola tai esteri:

jossa:

X on -NH- tai -0-;

R; on -OH tai -CN;

R, on -C(=0)Ra-ryhméa;

R; on vety tai -ORP-ryhma;

Ry valitaan ryhmista -CHyNH, ja -CH,NHProthH;

Ra valitaan vedystad, substituoidusta tai sub-
stituoimattomasta C:-Ci,—alkyylistd, substituoidusta tai
substituoimattomasta C,-Ciz-alkenyylistd ja substituoi-
dusta tai substituoimattomasta C,-Ci,-alkynyylista;

RP valitaan substituoidusta tai substituoimat-
tomasta C:-Cis—alkyylistd, substituoidusta tai substitu-
oimattomasta C;-Cizx—alkenyylistd ja substituoidusta tai
substituoimattomasta C,-Ci,-alkynyylista; Jja

ProtM on suojaryhma aminolle.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste wva-
littuna kaavasta IEa tai IEb, tai sen farmaseuttisesti

hyvaksyttava suola tai esteri:
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joissa:

X on -NH- tai -0-;

R; on -OH tai -CN;

R, on -C(=0)Ra-ryhma;

R; on vety tai -ORP-ryhma;

Ry valitaan ryhmista -CH,NH, ja -CH,NHProtlNE;

Ra valitaan vedysta, substituoidusta tai sub-
stituoimattomasta C:-Ci,—alkyylistd, substituoidusta tai
substituoimattomasta C,-Ciz-alkenyylistd ja substituoi-
dusta tai substituoimattomasta C,-Ci,-alkynyylista;

RP valitaan substituoidusta tai substituoimat-
tomasta C:-Cis—alkyylistd, substituoidusta tai substitu-
oimattomasta C;-Cizx—alkenyylistd ja substituoidusta tai
substituoimattomasta C,-Ci,-alkynyylista; Jja

ProtM on suojaryhm& aminolle.

3. Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2 mukai-
nen yvhdiste, jossa X on -NH-.

4. Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2 mukai-
nen vyhdiste, Jjossa X on -0-.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukainen
vhdiste, jossa Ry on -CH:NH,.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5 mukainen
vhdiste, jossa R; on -OH.

7. Jonkin patenttivaatimuksista 1-6 mukainen
vhdiste, jossa R; on -C(=0)Ré-ryhma, jossa R2 on substi-
tuoitu tai substituoimaton Ci1-Cs—alkyyli; edullisesti
jolloin R® valitaan substituoidusta tai substituoimat-
tomasta metyylista, substituocidusta tai substituoimat-

tomasta etyylista, substituoidusta tai
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substituoimattomasta n-propyylistd, substituoidusta tai
substituoimattomasta isopropyylista, substituoidusta
tai substituoimattomasta n-butyylistd, substituocidusta
tai substituoimattomasta isobutyylista, substituoidusta
tai substituoimattomasta sek-butyylista ja substituoi-
dusta tail substituoimattomasta tert-butyylista.

8. Patenttivaatimuksen 7 mukainen vhdiste,
jossa Ry on asetyyli.

9. Jonkin patenttivaatimuksista 1-8 mukainen
yhdiste, jossa R; on vety tai -ORP, jossa RP on substi-
tuoitu tai substituoimaton Ci;-Cs—alkyyli; edullisesti
jolloin RP valitaan substituoidusta tai substituoimat-
tomasta metyylista, substituocidusta tai substituoimat-
tomasta etyylista, substituoidusta tai substituoimatto-
masta n-propyylista, substituocidusta tai substituoimat-
tomasta isopropyylista, substituocidusta tai substituoi-
mattomasta n-butyylista, substituocidusta tai substitu-
oimattomasta isobutyylistad, substituoidusta tai substi-
tuoimattomasta sek-butyylistda Jja substituoidusta tai
substituoimattomasta tert-butyylista.

10. Patenttivaatimuksen 9 mukainen vhdiste,
jossa Rz on vety.

11. Patenttivaatimuksen 9 mukainen vhdiste,
jossa Rz on -ORP, jossa RP on substituoitu tai substitu-
olmaton C;-Ce¢-alkyyli; edullisesti Jjolloin RP wvalitaan
substituoidusta tai substituoimattomasta metyylista,
substituoidusta tai substituoimattomasta etyylista,
substituoidusta tai substituoimattomasta n-propyylista,
substituoidusta tai substituoimattomasta isopropyy-
lista, substituoidusta tai substituoimattomasta n-bu-
tyylista, substituoidusta tai substituoimattomasta
isobutyylistéd, substituoidusta tai substituoimattomasta
sek-butyylistd ja substituoidusta tail substituoimatto-
masta tert-butyylista.

12. Patenttivaatimuksen 11 mukainen vhdiste,

jossa Rs on metoksi.



13. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jolla on kaava:
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tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola
5 tai esteri.
14. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jolla on kaava:
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tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola
10 tai esteri.

15. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jolla on kaava:

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola
15 tai esteri.
16. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jolla on kaava:
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tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola
tal esteri.

17. Jonkin patenttivaatimuksista 1-16 mukainen
yvhdiste, Jossa suola valitaan hydrokloridista, hyd-
robromidista, hydrojodidista, sulfaatista, nitraatista,
fosfaatista, asetaatista, trifluoriasetaatista, male-
aatista, fumaraatista, sitraatista, oksalaatista, suk-
kinaatista, tartraatista, malaatista, mandelaatista,
metaanisulfonaatista, p-tolueenisulfonaatista, natri-
umista, kaliumista, kalsiumista, ammoniumista, etylee-
nidiamiinista, etanoliamiinista, N,N-dialkylee-
nietanoliamiinista, trietanoliamiinista ja emaksisista
aminohapoista.

18. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka kasittaa
jonkin patenttivaatimuksista 1-17 mukaisen vhdisteen
tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavan suola tai esterin
ja farmaseuttisesti hyvaksyttavan kantaja-aineen.

19. Annosmuoto, Jjoka kasittaa patenttivaati-
muksen 18 mukaisen farmaseuttisen koostumuksen.

20. Jonkin patenttivaatimuksista 1-17 mukainen
vhdiste tal sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola tai
esteri, tal patenttivaatimuksen 18 mukainen koostumus,
tai patenttivaatimuksen 19 mukainen annosmuoto kaytet-
tavaksi laakkeena.

21. Jonkin patenttivaatimuksista 1-17 mukainen
vhdiste tal sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola tai
esteri, tail patenttivaatimuksen 18 mukainen koostumus,
tai patenttivaatimuksen 19 mukainen annosmuoto kaytet-

tavaksi syovan hoidossa.
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22. Yhdiste, koostumus tai annosmuoto kaytet-
tavaksi patenttivaatimuksen 21 mukaisesti, Jjolloin
syopa valitaan keuhkosyovastda, mukaan lukien ei-pieni-
soluisesta keuhkosyovadstad ja pienisoluisesta keuhkosyd-
vasta, koolonsyovasta, kolorektaalisydvasta, rintasyo-
vasta, haimasydvasta, sarkoomasta, munasarjasydvasta,
eturauhassydovasta ja mahasydvasta; jolloin sydpa edul-
lisesti valitaan keuhkosydvasta, mukaan lukien ei-pie-
nisoluisesta keuhkosydvasta ja pienisoluisesta keuhko-
sybvastd, rintasyovasta, haimasyovasta ja kolorektaali-
syovasta.

23. Menetelmd jonkin patenttivaatimuksista 1-
17 mukaisen yhdisteen tai sen farmaseuttisesti hyvak-
syttavan suolan tai esterin aikaansaamiseksi:

jolloin menetelmd& kadsittadad vaiheen, Jjossa rea-
goitetaan kaavan II mukainen yvhdiste kaavan III mukaisen
yvhdisteen kanssa kaavan IV mukaisen vhdisteen tuotta-
miseksi:

0
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Jjoissa (mahdollisten substituenttiryhmien sal-
liessa):

X on -NH- tai -0-;

R, on -C(=0)R&-ryhméa;

R; on vety tai -ORP-ryhm&;

Ry on -CH,NHProtNE;

R® valitaan vedysta, substituoidusta tai sub-
stituoimattomasta C:-Ci,—alkyylistd, substituoidusta tai
substituoimattomasta C,;-Cizx-alkenyylista, substituoi-
dusta tai substituoimattomasta C,-Ci,—alkynyylista;

RP valitaan substituoidusta tai substituoimat-

tomasta Ci—-Cip-alkyylista, substituoidusta tai
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substituoimattomasta C,-Cir-alkenyylistd ja substituoi-
dusta tail substituoimattomasta C,-Ci,-alkynyylista; Jja

ProtM on suojaryhm& aminolle;

ja valinnaisesti k&sittada lisavaiheen, Jjossa
korvataan kaavan IV mukaisessa vhdisteessa oleva
syanoryhma hydroksiryhmalld& kaavan IE mukaisen vyhdis-
teen tuottamiseksi, jossa R: on OH.

24, Kitti, joka kasitta terapeuttisesti tehok-
kaan maaran jonkin patenttivaatimuksista 1-17 mukaista
vhdistettda tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavaa suo-
laa tali esterid ja farmaseuttisesti hyvaksyttavan kan-
taja-aineen; Jjolloin kitti valinnaisesti lisdksi kasit-
td4a ohjeet vyhdisteen kayttamiseksi syodovan hoidossa, Ja
edullisemmin syovan valittuna keuhkosyovastad, mukaan
lukien ei-pienisoluisesta keuhkosydvastd ja pienisolui-
sesta keuhkosydvasta, koolonsydvasta, rintasyovasta,
haimasyovasta, sarkoomasta, munasarjasyodovasta, eturau-

hassydvasta, kolorektaalisydvasta ja mahasyovasta.
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