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Keksinndn nimitys - Uppfinningens benamning

Urokinaasireseptorin ligandeja
Ligander for urokinasreceptorer

Tiivistelma - Sammandrag

Téman keksinnon mukaiset yhdisteet inhiboivat urokinaasi-plasminogeenin
aktivaattoria tai uPAR:ia, ja nita esittda yleiskaava (D), missa Ry on -
CH(R)XCH(R XRy;) tai suojaava ryhimd, missd X on NRy, CRiRys, O,
S, SRy tai SRipRys, Ry, Rs, Ry, R, Rys ovat kukin enikseen H, alempi
alkyyli, alempi alkenyyli, alempi alkynyyli, aryyli, aralkyyh,
aryylialkenyyh, aryyhalkynyyli, aryylisyldoalkyyli, substituoitzya jollain
seuraavista: 0-3-halo, OH, NH,, alempi alkyyli, halo-alempi alkyyii, alempi
alkoksi, alempt alkyyliamino, alempi alkyylitio, CN tai NO;, Rys on -
CH(Rs)C(—O)NH,, H, alemmpi alkyyli, sykloalkyyl tai alempi alkenyyli, R,
on aryyli tai aralkyyli, joka substituoimaton tai substituortu jollain
seuraavista: 1-3-halo, OH, NH,;, CN, NO,, alempi alkyyli, halo-alempi
alkyyli, alempi alkoksi, alempi alkyyliamino, alempi alkyylitio tai
sykloalkyyli, R; ja Rs ovat kumpikin ertkseen H tai alempt alkyyli, Ry on -
CH,C(=O)NR 3Ry, missi R;; on H, alempi alkyyli, fenyyli tai bentsyyli, ja
Ry on H, aryyli tai aralkyyli, missd Rg ja R; ovat kumpikin erikseen H,
OH, NH;, CN, NO,, alempi alkyyli, halo-alempi alkyyli, alempi alkoksi,
alempi alkyyliamino, alempi alkyylitio tai sykoalkyyli, ja n ja m ovat
kumpikin enkseen kokonaislukuja vililla 1 - 3, seka niiden farmaseuttisesti
hyviksyttavat happoadduktisuolat.
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Uppfinningen avser foreningar vilka inhiberar urokinasplasminogenakti-
vator eller uPAR, och representeras av den allméinna formeln (I), vari Ryo
dr -CH(R)XCH(R:)R1,) eller en skyddsgrupp van X ar NRy;, CRzR;s,
0, S, SR;; eller SRizRys, Ry, Rg, Ry, Rya, Ris dr var for sig H, lagre alkyl,
ligre alkenyl, lagre alkynyl, aryl, aralkyl, arylalkenyl, arylalkynyl, arylcyk-
loatkyl, substituerade med nigon av foljande: 0-3-halo, OH, NH,, lagre
alkyl, halo-ligre alkyl, lagre alkoxi, lagre alkylamino, lagre alkyltio, CN
eller NO,; Rigar  -CH(R)C(=0)NH,, H, ligre alkyl, cykloalkyl eller lagre
alkenyl, R, ir aryl eller aralkyl, antingen osubstituerad eller substituerad
med nagon av foljande: 1-3-halo, OH, NH;, CN, NO,, lagre alkyl, halo-
lagre alkyl, lagre alkoxi, igre alkylamino, Eigre alkyttio eller cykloalkyl, Ry
och Rg ar var for sig H eller lagre alkyl, Ry ar -CH,C(=O)NR;3R,4, van
Ry ar H, lagre atkyl, fenyl eller benzyl, och Ry, 4r H, aryl eller aralkyl, vari
Re och Ry ar var for sig H, OH, NH,, CN, NO,, liagre alkyl, halo-ligre
alkyl, lagre alkoxi, lagre alkylamino, lagre alkyltio eller cykloalkyl, och n
och m ar var for sig heltal inom intervallet 1 - 3; samt farmaceutiskt accep-
tabla syraadditionssalter av dessa.
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