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Patentkrav

1. Forbindelse med følgende formel (I):

der:5

- R1 er H eller OH,

- R2 er et (C1-C6)alkyl, COOH, COO-((C1-C6)alkyl) eller en tiazolylgruppe,

- R3 er H eller en (C1-C6)alkylgruppe, og

- R4 er:

▪ en aryl-(C1-C8)alkylgruppe substituert med én eller flere grupper valgt blant OH10

og NR9R10-grupper der R9 og R10 hver uavhengig av hverandre representerer H

eller en (C1-C6)alkylgruppe eller

▪ en heterosyklus-(C1-C8)alkylgruppe eventuelt substituert med én eller flere

grupper valgt blant (C1-C6)alkyl, OH og NR12R13-grupper der R12 og R13 hver

uavhengig av hverandre representerer H eller en (C1-C6)alkylgruppe,15

hvori:

en aryl-(C1-C8)alkylgruppe er en arylgruppe bundet til resten av molekylet via en

alkylgruppe omfattende 1 til 8 karbonatomer, der arylgruppen er en aromatisk

hydrokarbongruppe med 6 til 10 karbonatomer og omfatter én eller to kondenserte

ringer, og20

en heterosyklus-(C1-C8)alkylgruppe er en heterosyklusgruppe som er bundet til

resten av molekylet via en alkylgruppe omfattende 1 til 8 karbonatomer, der

heterosyklusgruppen er en mettet, umettet eller aromatisk hydrokarbongruppe

med 1 eller 2 kondenserte ringer, og i hvilken 1 til 4 av karbonatomene hver er

erstattet med et heteroatom valgt blant oksygen, nitrogen og svovel,25

eller et farmasøytisk akseptabelt salt, hydrat eller solvat derav.

2. Forbindelsen ifølge krav 1, karakterisert ved at:

- R1=OH og R2 representerer en (C1-C6)alkylgruppe eller

- R1=H og R2 representerer en COOH-, COO-(C1-C6)alkyl- eller tiazolgruppe.30
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3. Forbindelse ifølge krav 1 eller 2, karakterisert ved at R1 representerer H, og

R2 representerer COOH eller COOMe.

4. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, karakterisert ved5

at R3 representerer H eller en metylgruppe.

5. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, karakterisert ved

at R4 representerer én av følgende grupper:

- (10

- aryl-(C1-C2)alkyl substituert med én gruppe valgt blant OH og NR9R10 eller

- heterosyklus-(C1-C2)alkyl substituert med én gruppe valgt blant NR12R13, OH og

(C1-C6)alkyl.

6. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, karakterisert ved15

at arylgruppen er en fenylgruppe, og heterosyklusen er en mettet, umettet eller

aromatisk ring med 5 eller 6 elementer omfattende 1 eller 2 nitrogenatomer.

7. Forbindelse ifølge krav 6, karakterisert ved at heterosyklusen er valgt blant

et pyridin, et piperidin og en imidazol.20

8. Forbindelsen ifølge krav 1 valgt blant:
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og de farmasøytisk akseptable saltene derav, slik som salter dannet med

trifluoreddiksyre.

9. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8 for anvendelse som5

medisinsk produkt.

10. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8 for anvendelse som

medisinsk produkt beregnet på behandlingen av kreft eller godartede proliferative

lidelser.10

11. Farmasøytisk sammensetning omfattende en formel (I)-forbindelse ifølge et

hvilket som helst av kravene 1 til 8 og minst én farmasøytisk akseptabel eksipient.

12. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 11, ytterligere omfattende15

en annen aktiv ingrediens, fordelaktig valgt blant antikreftmidler, særlig

omfattende cytotoksiske antikreftmidler slik som navelbin, vinflunin, taksol,

taksoter, 5-fluorouracil, metotreksat, doksorabicin, kamptotecin, gemcitabin,

etoposid, cis-platin eller carmustin og hormonelle antikreftmidler slik som

tamoksifen eller medroksyprogesteron.20

13. Fremgangsmåte for fremstilling av en formel (I)-forbindelse ifølge et hvilket

som helst av kravene 1 til 8 omfattende en kondenseringsreaksjon mellom en

forbindelse med følgende formel (VI):
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der R1 og R2 er som definert i krav 1, og

en forbindelse med følgende formel (VII):

der R3 er som definert i krav 1, R4a representerer en R4-gruppe som definert krav5

1, eventuelt i beskyttet form, og X er OH eller Cl.

14. Fremgangsmåte for fremstilling av en formel (I)-forbindelse ifølge et hvilket

som helst av kravene 1 til 8 omfattende en substitusjonsreaksjon mellom en

forbindelse med følgende formel (VIII):10

der R1, R2 og R3 er som definert i krav 1, og

en forbindelse med følgende formel (X):

R4a-Y (X)15

der R4a representerer en R4-gruppe som definert i krav 1, eventuelt i beskyttet

form, og Y er en fraspaltelig gruppe, slik som Cl, Br, I, OSO2CH3, OSO2CF3 eller O-

tosyl.

20

15. Fremgangsmåte for å fremstille en formel (I)-forbindelse ifølge et hvilket som

helst av kravene 1 til 8, der R4 representerer en -CH2R4b-gruppe der R4b

representerer:

▪ en arylgruppe eller aryl-(C1-C7)alkylgruppe substituert med én eller flere grupper

valgt blant OH og NR9R10-grupper, der R9 og R10 er som definert i krav 1 eller25
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▪ en heterosyklus eller heterosyklus-(C1-C7)alkylgruppe eventuelt substituert med

én eller flere grupper valgt blant (C1-C6)alkyl, OH og NR12R13-grupper, der R12 og

R13 er som definert i krav 1,

omfattende en reduktiv amineringsreaksjon mellom en forbindelse med følgende

formel (VIII):5

der R1, R2 og R3 er som definert i krav 1, og en forbindelse med følgende formel

(XI):

R4b-CHO (XI)10

der R4b er som tidligere definert.
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