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P a t e n t k r a v  

1. Forbindelse av formel (I): 

  

hvor 

n er 0, 1 eller 2; 5 

R1 er valgt fra hydrogen, C1-4alkyl, C1-3alkoksy, amino, nitro, halo, cyano, hydroksy, og 

triflurometyl; 

hver R2, der den er til stede, er uavhengig valgt fra C1-4alkyl, C1-3alkoksy, amino, nitro, 

halo, cyano, hydroksyl, og triflurometyl; 

R3 er hydrogen, metyl eller etyl; 10 

R4 er hydrogen, metyl eller etyl; 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

2. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R1 er 

hydrogen. 

3. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R1 er nitro. 15 

4. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R1 er amino. 

5. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor n er 0. 

6. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor n er 1. 
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7. Forbindelse ifølge krav 1 som har formel (II): 

  

hvor 

R1 er valgt fra hydrogen, C1-4alkyl, C1-3alkoksy, amino, nitro, halo, cyano, hydroksy, og 

triflurometyl; 5 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

8. Forbindelse ifølge krav 7, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R1 er valgt fra 

hydrogen, metyl, metoksy, amino, nitro og kloro. 

9. Forbindelse ifølge krav 7, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R1 er hydro-

gen. 10 

10. Forbindelse ifølge krav 7, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R1 er amino. 

11. Forbindelse ifølge krav 1, som har formel 1: 

  

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 
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12. Forbindelse ifølge krav 11, hvor forbindelsen er 

  

13. Farmasøytisk sammensetning omfattende en farmasøytisk akseptabel bærer og forbin-

delsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 12. 

14. Prosess for å fremstille forbindelsen ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 5 

derav, idet prosessen omfatter å avbeskytte en forbindelse av formel (I-A): 

   

eller et salt derav; hvor R1, R2, R3, R4 og n er som definert i krav 1; hver PGa er 

uavhengig en hydroksyl-beskyttelsesgruppe; og PGb er en karboksyl-beskyttelsesgruppe; 

for å tilveiebringe en forbindelse av formel (I), eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 10 

15. Prosess ifølge krav 14, hvor R1 er nitro; R3 og R4 er metyl; hver PGa er acetyl; PGb er 

metyl; og n er 0. 
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16. Prosess ifølge krav 14 for å fremstille forbindelsen av formel 1: 

    

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor forbindelsen av formel (I-A) er en 

forbindelse av formel 14’: 

   5 

eller et salt derav, 

idet prosessen videre omfatter: 

(a) å reagere en forbindelse av formel 12’: 
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eller et salt derav; hvor hver PGa er uavhengig en hydroksyl-beskyttelsesgruppe, med en 

forbindelse av formel 13: 

    

for å tilveiebringe forbindelsen av formel 14’ eller et salt derav. 

17. Forbindelse av formel 13: 5 

    

eller et salt derav. 

18. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, for bruk i behandling av en 

gastrointestinal betennelseslidelse hos et pattedyr. 

19. Forbindelse ifølge krav 18, hvor den gastrointestinale betennelseslidelsen er ulcerøs 10 

kolitt. 

20. Forbindelse ifølge krav 18, hvor den gastrointestinale betennelseslidelsen er Crohns 

sykdom. 

21. Forbindelse ifølge krav 18, hvor den gastrointestinale betennelseslidelsen er kolitt 

assosiert med immunterapi med sjekkpunkthemmere. 15 

22. Glukuronid-holdig prodrug av tofacitinib ifølge krav 1 til 12 for bruk i en fremgangsmåte 

for levering av tofacitinib til et pattedyrs kolon hvor prodrugen splittes av β-glukuronidase i 

kolon for å frigi tofacitinib. 
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