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Patentkrav

1. Forbindelse med formel (I) eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme for anvendelse i

behandling av kreft:

hvori5

Q er S eller O;

R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser eller Thr, valgfritt substituert med

alkyl eller acyl;

R2 er hydrogen eller -CO-Aaa;

Aaa  er  en  aminosyrerest  valgt  fra  Thr  og  Ser;  hvori  en  C-terminus  av  samme  er  en  fri10

terminus, er aminert eller er forestret;

R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest valgt fra Asn, Asp, Gln, og Glu;

----- er en valgfri binding;

R4 og R5 er uavhengig hydrogen eller er fraværende;

R6 er hydrogen, alkyl eller acyl.15

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvori Q er O.

3. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R6 er H.

4.  Forbindelse  ifølge  krav  1,  hvori  R6 er -C(O)CH3, -C(O)CH2CH3,-C(O)(CH2)2CH3, -C(O)(CH2)3CH3,  -

C(O)(CH2)4CH3 eller -C(O)(CH2)5CH3.

5. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R2 er -CO-Aaa.20

6. Forbindelse ifølge krav 1, hvori forbindelsen med formel (I) er en forbindelse med formel (IA):

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme; hvori
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R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser eller Thr, valgfritt substituert med

alkyl eller acyl;

R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest valgt fra Asn, Asp, Gln, og Glu; og

Aaa er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte C-terminus av samme er en fri

terminus, er aminert eller er forestret.5

7. Forbindelse ifølge krav 1, hvori

Aaa er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte C-terminus er en fri terminus.

8. Forbindelse ifølge krav 1, hvori forbindelsen med formel (I) er en forbindelse med formel (IB):

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme; hvori10

R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser eller Thr, valgfritt substituert med

alkyl eller acyl; og

R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest valgt fra Asn, Asp, Gln, og Glu.

9. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser eller Thr.

10. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R1 er substituert med C1-5 alkyl.15

11. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Asn eller Glu.

12. Forbindelse ifølge krav 1, hvori:

R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser eller Thr;

R2 er -CO-Aaa;

Aaa er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte C-terminus er en fri terminus; og20

R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Asn eller Glu.

13. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser.

14. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Thr.

15. Forbindelse ifølge krav 1, hvori Aaa er Ser.

16. Forbindelse ifølge krav 1, hvori Aaa er Thr.25
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17. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Asn.

18. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Asp.

19. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Gln.

20. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R3 representerer en sidekjede med en aminosyrerest Glu.

21. Forbindelse ifølge krav 1, hvori R2 er H.5

22. Forbindelse ifølge krav 1, hvori forbindelsen er valgt fra:

10
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og

23. Forbindelse ifølge krav 1, hvori kreften er valgt fra brystkreft, tarmkreft, lungekreft, melanom,

prostatakreft og nyrekreft.

24. Forbindelse ifølge krav 1, hvori kreften er valgt fra knokkelkreft, kreft i hodet eller nakken,5

pankreaskreft, hudkreft, kutan eller intraokulær ondartet melanom, karsinom i endometrium,

karsinom i cervix, karsinom i vagina, karsinom i vulva, Hodgkins sykdom, ikke-Hodgkins lymfom, kreft

i  spiserøret,  kreft  i  tynntarmen,  kreft  i  det  endokrine system,  kreft  i  skjoldbruskkjertelen,  kreft  i

biskjoldbruskkjertelen, kreft binyrekjertelen, sarkom i bløtvev, kreft i urinrøret, kreft i penis, kronisk

eller akutt leukemi inkludert akutt myeloid leukemi, kronisk myeloid leukemi, akutt lymfoblastisk10

leukemi, kronisk lymfocytisk leukemi, faste tumorer fra barndommen, lymfocytisk lymfom, kreft i

blæren, kreft i nyrene eller ureter, karsinom i nyrebekkenet, neoplasma i sentralnervesystemet

(CNS), primær CNS lymfom, tumor-angiogenese, spinalaksetumor, hjernestamme-gliom, hypofyse-

adenom, Kaposis sarkom, epidermoid kreft, skjellet cellekreft, T-cellelymfom, miljøindusert kreft

inkludert de som er indusert ved asbestose og kombinasjoner av nevnte kreftformer.15

25. Forbindelse med formel (I) eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme for anvendelse i

behandling av en smittsom sykdom:

hvori

Q er S eller O;20

R1 representerer en sidekjede av en aminosyrerest Ser eller Thr, valgfritt substituert med

alkyl eller acyl;

R2 er hydrogen eller -CO-Aaa;
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Aaa  er  en  aminosyrerest  valgt  fra  Thr  og  Ser;  hvori  en  C-terminus  av  samme  er  en  fri

terminus, er amidert eller forestret;

R3 representerer en sidekjede av en aminosyrerest valgt fra Asn, Asp, Gln, og Glu;

----- er en valgfri binding;

R4 og R5 er uavhengig hydrogen eller er fraværende;5

R6 er hydrogen, alkyl, eller acyl.

26. Forbindelse ifølge krav 25, hvori den smittsomme sykdommen er en smittsom bakteriesykdom,

en smittsom virussykdom eller en smittsom soppsykdom.

27. Forbindelse ifølge krav 25, hvori den smittsomme sykdommen er valgt fra HIV, Influensa,

Herpes, Giardia, Malaria, Leishmania, patogen infeksjon av viruset Hepatitt (A, B, & C), herpesvirus10

(for eksempel, VZV, HSV-I, HAV-6, HSV-II, og CMV, Epstein Barr virus), adenovirus, influensavirus,

flaviviruser, echovirus, rinovirus, coxsackievirus, cornovirus, respiratorisk syncytialvirus,

kusmavirus, rotavirus, meslingvirus, røde hunder-virus, parvovirus, koppervirus, HTLV-virus,

denguefebervirus, papillomavirus, molluskvirus, poliovirus, rabiesvirus, JC-virus og arboviralt

enkefalittvirus, patogen infeksjon av chlamydia-bakterier, rickettsial-bakterier, mycobacterier,15

stafylokokker, streptokokker, pneumonokokker, meningokokker og conokokker, Klebsiella,

Proteus, Serratia, Pseudomonas, E. coli, Legionella, Difteri, Salmonella, Bacilli, bakterier fra kolera,

tetanus, botulisme, miltbrann, pest, leptospiarose og Lymes sykdom, patogen infeksjon av

soppene Candida (albicans, krusei, glabrata, tropicalis, etc.), Cryptococcus neoformans, Aspergillus

(fumigatus, niger, etc.), Genus Mucorales (mucor, absidia, rhizophus), Sporothrix schenkii,20

Blastomyces dermatitidis, Paracoccidioides brasiliensis, Coccidioides immitis og Histoplasma

capsulatum, og patogen infeksjon av parasittene Entamoeba histolytica, Balantidium coli,

Naegleria fowleri, Acanthamoeba sp., Giardia lambia, Cryptosporidium sp., Pneumocystis carinii,

Plasmodium vivax, Babesia microti, Trypanosoma brucei, Trypanosoma cruzi, Leishmania

donovani, Toxoplasma gondi eller Nippostrongylus brasiliensis.25

28. Framgangsmåte for framstilling av en forbindelse ifølge det følgende skjemaet:

hvori:
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R1 representerer en sidekjede av en aminosyre valgt fra Ser eller Thr, substituert med alkyl

eller acyl;

Aaa er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte C-terminus av samme er en fri

terminus, er aminert eller er forestret, og hvori hydroksygruppen i sidekjeden av Thr eller

Ser er substituert med alkyl, for eksempel, tertiært butyl;5

R3 representerer en sidekjede av en aminosyre valgt fra Asn, Asp, Gln, og Glu, substituert

med alkyl eller aralkyl;

basen er trimetylamin; og

løsningsmidlet er tetrahydrofuran.

29. Framgangsmåte ifølge krav 28, hvori Aaa er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte10

C-terminus av samme er forestret.

30. Framgangsmåte ifølge krav 28, hvori R1 representerer sidekjeden av en aminosyre Ser og Thr,

substituert med alkyl.

31. Framgangsmåte ifølge krav 28, hvori R3 representerer sidekjeden av en aminosyrerest valgt fra

Asn og Gln, substituert med aralkyl, for eksempel, trityl.15

32. Framgangsmåte ifølge krav 28, hvori R3 representerer sidekjeden av en aminosyrerest valgt fra

Asp og Glu, substituert med alkyl.

33. Framgangsmåte ifølge krav 28, hvori:

Aaa er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte C-terminus av samme er forestret,

og hvori hydroksygruppen i sidekjeden av Thr eller Ser er substituert med alkyl;20

R1 representerer en sidekjede av en aminosyre valgt fra Thr eller Ser, substituert med alkyl;

og

R3 representerer (a) sidekjeden av en aminosyrerest valgt fra Asn eller Gln, substituert med

aralkyl, eller (b) en sidekjede av en aminosyre valgt fra Asp eller Glu, substituert med alkyl;

omfatter videre trinnet med å kontakte forbindelsen med formel25

med en syre for å danne en forbindelse med formel
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hvori

Aaa' er en aminosyrerest valgt fra Thr og Ser; hvori nevnte C-terminus av samme er en fri

terminus, og hvori hydroksygruppen i sidekjeden av Thr eller Ser er substituert med alkyl;

R1a representerer en sidekjede av en aminosyre valgt fra Ser og Thr; og5

R3a representerer sidekjeden av en aminosyrerest valgt fra Asn og Gln.
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