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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

2.
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Spoj sa formulom IE, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester:

pri Cemu:
X je -NH- ili -O-;
Rj je -OH ili -CN;
R; je -C(=O)R? grupa;
R; je vodik ili -OR? grupa;
R4 je odabrano od -CH,NH; i -CH,NHProt"¥;
R? je odabrano od vodika, supstituiranog ili nesupstituiranog C:-Ci» alkila, supstituiranog ili nesupstituiranog
C,-Cy» alkenila, i supstituiranog ili nesupstituiranog C,-Ci» alkinila;
R je odabrano od supstituiranog ili nesupstituiranog C;-C12 alkila, supstituiranog ili nesupstituiranog C»-Ci2
alkenila i supstituiranog ili nesupstituiranog C,-C;, alkinila; i
Prot™ je zastitna grupa za amino.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 odabran od formula IEa ili IEb, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili
ester:

IEb
pri cemu:
X je -NH-ili -O-;
Ry je -OH ili -CN;
R; je -C(=O)R? grupa;
R; je vodik ili -OR" grupa;
R4 je odabrano od -CH,NH,, i -CH,NHProt™;
R? je odabrano od vodika, supstituiranog ili nesupstituiranog C;-Ci» alkila, supstituiranog ili nesupstituiranog
C,-C1» alkenila, i supstituiranog ili nesupstituiranog C,-Ci alkinila;
R je odabrano od supstituiranog ili nesupstituiranog C;-C12 alkila, supstituiranog ili nesupstituiranog C»-Ci2
alkenila, i supstituiranog ili nesupstituiranog C,-C1» alkinila; i
Prot™ je zastitna grupa za amino.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 ili 2 pri cemu X je -NH-,
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 ili 2 pri ¢emu X je -O-.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 4, pri ¢emu R4 je -CH2NH,.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 5,pri ¢emu R; je -OH.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 6, pri ¢emu R, je -C(=0O)R? grupa pri ¢emu R? je supstituirani ili
nesupstituirani C,-Cs alkil; pri ¢emu je pozeljno R?* odabran od supstituiranog ili nesupstituiranog metila,
supstituiranog ili nesupstituiranog etila, supstituiranog ili nesupstituiranog n-propila, supstituiranog ili
nesupstituiranog izopropila, supstituiranog ili nesupstituiranog n-butila, supstituiranog ili nesupstituiranog
izobutila, supstituiranog ili nesupstituiranog sek-butila i supstituiranog ili nesupstituiranog terc-butila.
Spoj prema patentnom zahtjevu 7 pri ¢emu R, je acetil.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 8,pri ¢emu R; je vodik ili -OR® pri ¢emu RP je supstituirani ili
nesupstituirani C1-Cs alkil; pri ¢emu je pozeljno RP odabran od supstituiranog ili nesupstituiranog metila,
supstituiranog ili nesupstituiranog etila, supstituiranog ili nesupstituiranog n-propila, supstituiranog ili
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nesupstituiranog izopropila, supstituiranog ili nesupstituiranog n-butila, supstituiranog ili nesupstituiranog
izobutila, supstituiranog ili nesupstituiranog sek-butila i supstituiranog ili nesupstituiranog terc-butila.

Spoj prema patentnom zahtjevu 9 pri ¢emu Rs je vodik.

Spoj prema patentnom zahtjevu 9 pri ¢emu R; je -ORY pri demu RP je supstituirani ili nesupstituirani C;-Cs alkil;
pri ¢emu je poZeljno R® odabran od supstituiranog ili nesupstituiranog metila, supstituiranog ili nesupstituiranog
ctila, supstituiranog ili nesupstituiranog n-propila, supstituiranog ili nesupstituiranog izopropila, supstituiranog ili
nesupstituiranog n-butila, supstituiranog ili nesupstituiranog izobutila, supstituiranog ili nesupstituiranog sek-butila
i supstituiranog ili nesupstituiranog terc-butila.

Spoj prema patentnom zahtjevu 11 pri ¢emu R3 je metoksi.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 sa formulom:

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 sa formulom:

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 sa formulom:

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 sa formulom:

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester.

Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 16, pri ¢emu je sol odabrana od hidroklorid, hidrobromid,
hidrojodid, sulfat, nitrat, fosfat, acetat, trifluoroacetat, maleat, fumarat, citrat, oksalat, sukcinat, tartrat, malat,
mandelat, metan sulfonat, p-toluensulfonat, natrij, kalij, kalcij, amonij, ctilendiamin, ctanolamin, N,N-
dialkilenetanolamin, trictanolamin i baznih aminokiselina.

Farmaceutska kompozicija koja sadrzi spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 17 ili njegovu
farmaceutski prihvatljivu sol ili ester i farmaceutski prihvatljiv nosac.

Dozni oblik koji sadrzi farmaceutsku kompoziciju prema patentnom zahtjevu 18.

Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 17, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester, ili
kompozicija prema patentnom zahtjevu 18, ili dozni oblik prema patentnom zahtjevu 19, za primjenu kao lijek.
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Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 17, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili ester, ili
kompozicija prema patentnom zahtjevu 18, ili dozni oblik prema patentnom zahtjevu 19, za primjenu u lije¢enju
raka.
Spoj, kompozicija ili dozni oblik za primjenu prema patentnom zahtjevu 21, pri ¢emu je rak odabran od raka pluc¢a
ukljucujuéi nesitnostanicni rak pluca i sitnostani¢ni rak pluéa, raka debelog crijeva, kolorektalnog raka, raka dojke,
raka gusterace, sarkoma, raka jajnika, raka prostate i raka zeluca; pri cemu je pozeljno rak odabran od raka pluca
uklju¢ujuéi nesitnostanicni rak pluéa i sitnostani¢ni rak pluca, raka dojke, raka gusterace i kolorektalnog raka.
Proces dobivanja spoja kako je definirano u bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 17 ili njegove farmaceutski
prihvatljive soli ili estera:

koji obuhvaca korak reagiranja spoja sa formulom II sa spojem formule ITI da se dobije spoj formule I'V:

I n
pri ¢emu (gdje je dozvoljeno mogucim supstituentnim grupamay:
X je -NH-ili -O-;
Ruje -C(=O)R? grupa;
R; je vodik ili -ORP grupa;
R4 je -CH,NHProt™;
R?* je odabrano od vodika, supstituiranog ili nesupstituiranog C;-Ci» alkila, supstituiranog ili
nesupstituiranog C,-Ci» alkenila, supstituiranog ili nesupstituiranog C,-Ci alkinila;
R’ je odabrano od supstituiranog ili nesupstituiranog C1-Ci» alkila, supstituiranog ili nesupstituiranog Cs-
C1» alkenila, i supstituiranog ili nesupstituiranog C,-C1, alkinila; i
Prot™® je za$titna grupa za amino;
i koji po izboru obuhvaca dodatni korak zamjene cijano grupe u spoju sa formulom IV sa hidroksi grupom da
se dobije spoj formule IE, pri ¢emu R, je OH.
Komplet koji sadrzi terapijski efikasnu koli¢inu spoja prema bilo kojem patentom zahtjevu 1 do 17 ili njegove
farmaceutski prihvatljive soli ili estera i farmaceutski prihvatljiv nosa¢; komplet koji po izboru dalje sadrzi
uputstva za primjenu spoja u lijecenju raka, i pozeljnije raka odabranog od raka pluca, uklju¢ujuéi nesitnostani¢ni
rak pluca i sitnostani¢ni rak pluéa, raka debelog crijeva, raka dojke, raka gusterace, sarkoma, raka jajnika, raka
prostate, kolorektalnog raka i raka Zeluca.
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