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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Aihiolaake, jota edustaa yleiskaava

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, missa:

R' on (C1-C1o)alkyyli, (C1-C1o)alkoksi, (C1-C1o)alkyyli-C(O)-(C1-C1o)alkyyli, (Cs-
Cs)sykloalkyyli, (Cs-Cs)sykloalkyyli-(C1-C1o)alkyyli, aryyli, aryyli(C1+-C1o)alkyyli,
heteroaryyli, tai heteroaryyli(C1-C1o)alkyyli, jolloin mika tahansa R on
valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla substituentilla, jotka on valittu
itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat halogeeni, hydroksi, karboksylaatti,
syaani, amino, nitro ja tio (-SH);

R? on H tai (C+-Cs)alkyyli;

R® on (C1-Ce)alkyyli;

R* puuttuu tai on (C+-Cs)alkyyli, -OH, -NH>, tai yksi tai kaksi halogeenia;
XonOtai S;

Cyt' on antrasykliiniosa; ja

L on sidos tai -N(H)-L on itsestaan immolatiivinen linkkeri, joka metaboloituu
FAP:n katkaisun jalkeen vapauttaen antrasykliiniosan,

jolloin aihioladke on muunnettu selektiivisesti aktiiviseksi antrasykliiniksi FAP*

stroomasolujen avulla.

2. Aihiolaake, jota edustaa yleiskaava

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, missa:
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R' on heteroaryyli, joka on mahdollisesti substituoitu yhdella tai useammalla
substituentilla, jotka on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat
halogeeni, hydroksi, karboksylaatti, syaani, amino, nitro ja tio (-SH);

R? on H tai (C+-Cs)alkyyli;

R3 on metyyli;

R* puuttuu;

Xon O;

Cyt' on antrasykliiniosa; ja

L on sidos tai -N(H)-L on itsestaan immolatiivinen linkkeri, joka metaboloituu
FAP:n katkaisun jalkeen vapauttaen antrasykliiniosan,

jolloin aihioladke on muunnettu selektiivisesti aktiiviseksi antrasykliiniksi FAP*

stroomasolujen avulla.

3. Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2 mukainen aihioladke, jolloin L on
itsestaan immolatiivinen linkkeri, joka kasittaa heterosyklin, jolloin valinnaisesti
itsestaan immolatiivinen linkkeri on valittu ryhmasta, jonka muodostavat His-Ala,

p-aminobentsyylioksikarbonyyli (PABC) ja 2,4-bis(hydroksimetyyli)aniliini.

4. Aihiolaake, jota edustaa kaava:




5.  Aihiolaake, joka on valittu ryhmasta, joka koostuu seuraavista:

O OH @] O OH (0]

OH CH

6. Patenttivaatimuksen 5 mukainen aihiolagke, jolla on seuraava rakenne:
O  OH @)

7. Farmaseuttinen koostumus, joka sisaltaa jonkin edellisista

patenttivaatimuksista mukaista aihiolaaketta tai sen farmaseuttisesti
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hyvaksyttavaa suolaa; ja farmaseuttisesti hyvaksyttavaa kantajaa.

8.  Jonkin patenttivaatimuksista 1-6 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti
hyvaksyttava suola kaytettavaksi menetelmassa, jolla hoidetaan sairautta, jolle

on tunnusomaista fibroblastiaktivaatioproteiinin (FAP) lisaantyminen.

9. Yhdiste kaytettavaksi patenttivaatimuksen 8 mukaisesti, jolloin hairio, jolle
on tunnusomaista FAP:n lisaantyminen, on valittu ryhmasta, jonka muodostavat

syopa, fibroosi ja tulehdus.
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