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Patentkrav 

 

1.  En forbindelse i henhold til formel 1000: 

 5 

eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, stereoisomer, eller tautomer derav, hvor: 

Ar er en divalent seks-leddet, substituert eller usubstituert, monosyklisk aryl; en 

divalent fem- eller seks-leddet, substituert eller usubstituert, monosyklisk 

heteroaryl; en divalent ni- eller ti-leddet, substituert eller usubstituert, kondensert 

bisyklisk aryl; en divalent åtte-, ni- eller ti-leddet, substituert eller usubstituert, 10 

kondensert bisyklisk heteroaryl; 

L er fraværende eller -CH2-; 

 

W1, W2, W3, W4, og W5 er hver uavhengig en enkeltbinding, fraværende, eller en 

divalent bindende gruppe; 15 

EG er fraværende eller en eliminatorgruppe; 

hver RT er frigjøringsutløsergruppe, i ryggraden med formel 1000 eller bundet til 

EG, hvor hver RT er valgfri; 

RT1 er frigjøringsutløsergruppe, eller en spaltbar linker, eller RT1 er fraværende; 

HP er en enkeltbinding, fraværende, eller en divalent hydrofil gruppe; 20 

HP1 er en enkeltbinding, fraværende, en divalent hydrofil gruppe, eller 

 

hvor RHP er en monovalent hydrofil gruppe; 

SG er en enkeltbinding, fraværende, eller en divalent avstandsgruppe; og 
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R er 

  

 

2. Forbindelsen ifølge krav 1 i henhold til formel I:  

 5 

eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, eller tautomer derav, hvor EG er en 

eliminatorgruppe. 

 

3. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-2, hvor EG er: 

 10 

 

 

 

 

 15 

 

 

 

 

 20 

 

 

hvor hver REG er uavhengig valgt fra gruppen som består av hydrogen, alkyl, bifenyl, -

CF3, -NO2, -CN, fluor, brom, klor, alkoksyl, alkylamino, dialkylamino, alkyl-C(O)O-, 

alkylamino-C(O)- og dialkylamino-C(O)-. 25 

 

4.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor RT omfatter en rest av 

en naturlig eller ikke-naturlig aminosyre eller en rest av et sukker, eventuelt hvor RT er: 

 

 30 

 

, eller 
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 5 

 

 

5.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor RT1 er 

frigjøringsutløsergruppe, eller en spaltbar linker; eventuelt hvor RT1 er fraværende; 

 10 

 

valin-alanin; valin-glutaminsyre; alanin-fenylalanin; fenylalanin-lysin; fenylalanin-

homolysin; glycin-glycin-glycin; 

 

 15 

 

hvor aa er en naturlig eller ikke-naturlig aminosyrerest; eller 

 

hvor  

 20 

ringen er en 4-7 leddet heterosyklisk ring som omfatter 3-6 karbonatomer. 

 

6.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvor SG omfatter             

C1-C10 alkylen, -C(O)-, eller en kombinasjon derav; eventuelt hvor SG er: 

 25 

 

 

 

7.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvor HP omfatter 

poly(etylenglykol); eventuelt hvor HP er: 30 

, eller 

, eller 
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hvor m er et heltall valgt fra 1 til 12. 

 

8.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-7, hvor HP1 er fraværende 

eller 5 

 

hvor RHP er 

 

og m er et heltall valgt fra 1 til 12 eller RHP er -C1-C6-alkylen-SO3
-. 

 10 

9.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor W1, W2, W3, W4, og 

W5 er hver uavhengig en enkeltbinding, fraværende, eller omfatter -C(O)-, -O-,             -

C(O)NH-, -C(O)NH-alkyl-, -OC(O)NH-, -SC(O)NH-, -NH-, -NH-alkyl-,                             -

N(CH3)CH2CH2N(CH3)-, -S-, -S-S-, -OCH2CH2O-, eller en kombinasjon derav. 

 15 

10.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-9, hvor W1, W2, W3, W4, og 

W5 er uavhengig fraværende eller en binding; eller et farmasøytisk akseptabel salt, 

solvat, eller tautomer derav. 

 

11.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-10, hvor Ar er en divalent 20 

seks-leddet, substituert eller usubstituert, monosyklisk aryl eller en divalent seks-leddet, 

substituert eller usubstituert, monosyklisk heteroaryl. 

 

12.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-10, hvor Ar er en divalent ni-

leddet, substituert eller usubstituert, kondensert bisyklisk heteroaryl. 25 

 

13.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-10 hvor Ar er: 

 

. 

 30 

14.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-13, hvor L er fraværende. 

 

15.  Forbindelsen ifølge krav 1, i henhold til en hvilken som helst av de følgende 

formlene: 
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 5 
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 5 
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 5 

 

 

eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, eller tautomer derav. 

 

16.  Forbindelsen ifølge krav 1 som er 10 

 

eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, eller tautomer derav. 

 

17.  En forbindelse som er 

 15 

eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, eller tautomer derav. 

  

18.  Et konjugat som omfatter en forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-17, 

bundet til en andre forbindelse via en linker. 

 20 

19.  Konjugatet ifølge krav 18, hvor den andre forbindelsen er en rest av et polypeptid 

eller et antistoff. 

 

  og 
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20.  Et konjugat valgt fra gruppen som består av: 

 

 

 

 5 

 

 

 

 

 10 
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 5 

 

 

 

 

 10 
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 5 

 

 

 

 

 10 
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 5 

 

 

 

 

 10 
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eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, stereoisomer, eller tautomer derav. 

  5 

21. Konjugatet ifølge krav 20, som er: 

 

 

 

 10 

 

 

 

 

 15 

 

eller et farmasøytisk akseptabel salt, solvat, stereoisomer, eller tautomer derav. 

 

22.  Konjugatet ifølge et hvilket som helst av kravene 18-21, hvor COMP er en rest av 

et polypeptid; eller COMP er en rest av et antistoff; eller COMP er en rest av en 20 

antistoffkjede. 

 

eller 
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23.  En farmasøytisk sammensetning som omfatter forbindelsen ifølge et hvilket som 

helst av kravene 1-17 eller konjugat ifølge et hvilket som helst av kravene 18-22; og en 

farmasøytisk akseptabel eksipiens, bærer, eller fortynningsmiddel. 

  

24.  Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-17, konjugat ifølge et hvilket 5 

som helst av kravene 18-22, eller farmasøytisk sammensetning ifølge krav 23 for 

anvendelse i terapi. 

 

25.  En effektiv mengde av forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-17, 

konjugat ifølge et hvilket som helst av kravene 18-22, eller farmasøytisk sammensetning 10 

ifølge krav 23 for anvendelse i en fremgangsmåte for å hemme tubulin-polymerisering i et 

individ med behov for det; eller for anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle 

celleproliferasjon eller kreft i et individ med behov for det, eventuelt hvor kreften er 

småcellet lungekreft, ikke-småcellet lungekreft, eggstokk-kreft, platina-resistent 

eggstokk-kreft, eggstokk-adenokarsinom, endometriekreft, brystkreft, brystkreft som 15 

overuttrykker Her2, trippel-negativ brystkreft, et lymfom, storcelle lymfom; diffust 

blandet histiocytisk og lymfocytisk lymfom; follikulært B-celle lymfom, tykktarmskreft, 

tykktarmskarsinom, tykktarms-adenokarsinom, kolorektalt adenokarsinom, melanom, 

prostatakreft, eller multippel myelom. 

 20 

26.  En fremgangsmåte for å produsere et konjugat, som omfatter å kontakte en 

forbindelse valgt fra gruppen som består av: 

 

 

 25 
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 5 
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 5 

 

 

 

 

 10 

 

 

 

 

 15 

 

og 
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med en andre forbindelse under betingelser egnet for å konjugere forbindelsen med en 

hvilken som helst av formlene (101)-(111) med den andre forbindelsen; hvor den andre 

forbindelsen omfatter et azid; eventuelt 

hvor den andre forbindelsen er et polypeptid, et antistoff, eller en antistoffkjede. 

 5 

27.  Fremgangsmåten ifølge krav 26, hvor forbindelse (101) blir kontaktet med den 

andre forbindelsen som omfatter et azid. 
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