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PATENTNI ZAHTJEVI

L.

10.

11.

Cikli¢ni peptidi koji imaju slijede¢u Formulu I:
¢(R;-Arg-Gly-Asp-R;)  (Formula I),
naznaceni time, $to:

¢ znaci cikli¢ni;

R, je amino-kiselina opée formule: -NX-CY(Z)-CO-; gdje

X je odabrano iz grupe koja sadrZi: H, linearni ili razgranati C,-Cg alkil, C4-Cyy aril, benzil, (CH,),-COR, (CH,),-
NHR', 4-COR-benzil, 4-(CH,-NHR')-benzil; gdje je n cijeli broj od 1 do 5;

Y je odabrano iz grupe koja sadrZi: H, CH,,F,y, gdje je m + m' = 3, gdje su m i m' cijeli brojevi od 0 do 3;

Z je odabrano iz grupe koja sadrzi: H, (CHy), -NHR', 4-NHR'-(CH,),;-benzil, 4-COR-benzil, gdje je n; cijeli broj
od 0do 5;

R je odabrano iz grupe koja sadrzi W, OW, N[CH,-CO-NH-CH,-O-(CH,CH,0),,-CH,-COOW],, NH-CH,-O-
(CH,CH;0),,,-CH,-COOW, NW-(CH,-CH,NH),.-CH,CH,NHW;, gdje je ny cijeli broj od 1 do 22; 1

W je odabrano iz grupe koja sadrzi : H, C;-C; alkil;

R' je odabrano iz grupe koja sadrzi H, CO-(CH;),,-COOW, CO-CH,-O-(CH,CH;0),,-CH,-NHW, CO-CH»-O-
(CH,CH,0),,,-CH,-COOW, gdje n, ima znacenje navedeno gore; i

R, je odabrano iz grupe koja sadrzi: D-Phe, D-4-tert-butil-Phe, D-4-CF;-Phe, D-4-  acetilamin-Phe;

njihove racemske smjese, njihove pojedinacne enantiomere, njihove  pojedinaéne  dijastereoizomere 1 mnjihove
farmaceutski prihvatljive soli.

Spoj prema zahtjevu 1, nazna€en time, 5to je odabran iz grupe koja se sastoji od:

¢(Arg-Gly-Asp-D-Phe-Amp);

¢(Arg-Gly-Asp-D-Phe-N-Me-Amp);

c[Arg-Gly-Asp-D-Phe-Amp-CO(CH,),COOH];

c(Arg-Gly-Asp-D-Phe-N-Amb-Gly);

c[Arg-Gly-Asp-D-Phe-Amp-(CO-CH~(0-CH,-CH,),-O-CH,-COOH];
¢[Arg-Gly-Asp-D-Phe-Amp-(CO-CH-(OCH,CH,)s-OCH,-COOH]; i

Spojevi, naznaceni time, 5to imaju formulu:

c[Arg-Gly-Asp-D-Phe-Amp(CO-CH,-(OCH,;-CH,);-OCH3)];

c(Arg-Gly-Asp-D-Phe-Aad);

Postupak za pripremanje peptida prema zahtjevima 1-3, naznacen time, $to obuhvada sintezu linearnog peptida i
njegovu ciklizaciju poslije toga.

Postupak prema zahtjevu 4, naznafen time, Sto se sinteza peptida obavlja u ¢vrstoj fazi ili u otopini.

Upotreba spojeva prema zahtjevima 1-3, naznacena time, Sto se upotrebljavaju kao lijekovi.

Farmaceutske kompozicije, naznaene time, Sto sadrze bar jedan spoj prema zahtjevu 1 ili 2 ili 3 u smjesi sa
farmaceutski prihvatljivim ekscipijentom ili nosacem

Kompozicije prema zahtjevu 7, naznaéene time, Sto dodatno sadrze lijek odabran iz grupe koja se sastoji od
antikancerskih, antiparazitskih ili antivirusnih sredstava, u odvojenim formama ili u jednoj doznoj formi.

9. Upotreba spojeva prema zahtjevima 1-3, nazancena time, $to se koriste za pripremanje lijekova koji pokazuju
inhibitornu akivnost prema integrinskim receptorima.

Upotreba spojeva prema zahtjevu 9, naznalena time, Sto se spomenuti lijek koristi za lijeCenje bolesti nastalih zbog
abnormalne angiogeneze.

Upotreba prema zahtjevu 10, naznadena time, sto je spomenuta bolest odabrana iz grupe koja se sastoji od tumora
koji u visku eksprimiraju integrine, prirodno i na inducirani nacin, upalnih oblika (npr. reumatski artritis), bolesti
oka, retinopatije, akutne bubrezne insuficijencije, osteoporoze i matastaze, kardiovaskularne bolesti (mozdani udar i
oteCenje srca).

. 12. Upotreba spojeva prema zahtjevima 1-3, nazna¢ena time, $to se koriste za pripremu lijeka sa antiparazitskom

aktivno$éu preko inhibicije integrina.

. Kompozicija, naznacena time, $to sadrzi radioaktivno obiljezene derivate spojeva prema zahtjevima 1 ili 2 ili 3.
. Upotreba radioaktivno obiljeZenih derivata spojeva prema zahtjevima 1 ili 2 ili 3, naznacena time, $to se koriste za

pripremanje dijagnostickih sredstava.

. Upotreba prema zahtjevu 14, naznacena time, $to se spomenuto dijagnosticko sredstvo koristi za detekeiju malih

tumornih masa ili slucajeva okluzija arterija.
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