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Patentkrav

1. Forbindelse med formel (I), eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

COOH
HOOC—(CH,)
R‘IL
/
O:RZL
0 R® RaL
RM—X3—-(CH,), N X L e X (CHy ) - <
. H\( COOH
(CHy)q r O R?2
l4
R

0
hvori:

m er et heltall pa 2 til 6;

n er et heltall pa 2 til 6;

Rt er CHz, NH eller O;

R?- er C eller P(OH);

R3t er CHz, NH eller O;

X! er valgt fra en amidbinding, en eterbinding, en tioeterbinding, en
esterbinding, en tioesterbinding, en ureabro og en aminbinding;

L! er en toverdig bindingsgruppe med en struktur valgt fra et oligoamid, en
oligoeter, en oligotioeter, en oligoester, en oligotioester, et oligourea, et
oligo(eter-amid), et oligo(tioeter-amid), et oligo(ester-amid), et oligo(tioester-
amid), oligo(urea-amid), en oligo(eter-tioeter), en oligo(eter-ester), en
oligo(eter-tioester), et oligo(eter-urea), en oligo(tioeter-ester), en oligo(tioeter-
tioester), et oligo(tioeter-urea), en oligo(ester-tioester), et oligo(ester-urea), og
et oligo(tioester-urea), bindingsgruppen kan baere en gruppe EDS;

X? er valgt fra en amidbinding, en eterbinding, en tioeterbinding, en
esterbinding, en tioesterbinding, en ureabro og en aminbinding;

R? er en eventuelt substituert arylgruppe eller en eventuelt substituert
aralkylgruppe, arylgruppen eller aralkylgruppen kan veere substituert pa dens

aromatiske ring med én eller flere substituenter valgt fra halogen og -OH;
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R3 er en eventuelt substituert arylgruppe eller en eventuelt substituert
aralkylgruppe, arylgruppen eller aralkylgruppen kan vaere substituert pd dens
aromatiske ring med én eller flere substituenter valgt fra halogen og -OH;
rerQeller1;

p er 0 eller 1;

gerQ0elleril;

R* er valgt fra en eventuelt substituert arylgruppe og en gruppe EDS,
arylgruppen kan veere substituert pd dens aromatiske ring med én eller flere
substituenter valgt fra halogen, -OH og -NHz;

X3 er valgt fra en amidbinding, en eterbinding, en tioeterbinding, en
esterbinding, en tioesterbinding, en ureabro, en aminbinding og en gruppe med

formelen

o)
}%L w N

N—N

hvori den markerte bindingen ved karbonylgruppen fester X3 til R™ og den andre
markerte bindingen fester X3 til resten av forbindelsen med formel (I);
RM er en markgrgruppe som omfatter en chelaterende gruppe som eventuelt
inneholder et chelatert ikke-radioaktivt eller radioaktivt kation;
og hvori gruppen EDS er inneholdt minst én gang i forbindelsen med formel (I)

og har en struktur valgt fra
(E-1A), (E-1B), (E-2A) og (E-2B):

(R (RO,

(E-1A) (E-2A)
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(R%®)s (R%®),

(E-1B) (E-2B)

hvori

W' markerer bindingen som fester gruppen EDS til resten av forbindelsen med
formel (I);
ser 1, 2 eller 3, fortrinnsvis 1 eller 2, og mer foretrukket 1;

ter 1, 2 eller 3, fortrinnsvis 1 eller 2, og mer foretrukket 2;

R>A er, uavhengig for hver forekomst for s > 1, en elektrontilbaketrekkende
substituent, som fortrinnsvis er valgt fra -NO2 og -COOH, og som mer
foretrukket er -COOH, og hvori bindingen mellom R>” og fenylringen indikerer at
s-gruppene R5* erstatter s hydrogenatomer i en hvilken som helst posisjon pa
fenylringen; R> er, uavhengig for hver forekomst for s > 1, en substituent som
bzerer et enkelt elektronpar ved atomet direkte festet til fenylringen vist i formel
(E-1B), substituenten er fortrinnsvis valgt fra -OH og -NH2, og som er mer
foretrukket -NHz, og hvori bindingen mellom R>8 og fenylringen indikerer at
s-gruppene R58 erstatter s hydrogenatomer i en hvilken som helst posisjon pa
fenylringen; R% er, uavhengig for hver forekomst fort > 1, en
elektrontilbaketrekkende substituent, som fortrinnsvis er valgt fra -NO2 og
-COOH, og som mer foretrukket er -COOH, og hvori bindingen mellom R® og
fenylringen indikerer at t-gruppene R®* erstatter t hydrogenatomer i en hvilken
som helst posisjon pa fenylringen; og R%8 er, uavhengig for hver forekomst for t
> 1, en substituent som baerer et enkelt elektronpar pa atomet direkte festet til
fenylringen vist i formel (E-1B), substituenten er fortrinnsvis valgt fra -OH og
-NH2, og som er mer foretrukket -OH, og hvori bindingen mellom R®8 og
fenylringen indikerer at t-gruppene R erstatter t hydrogenatomer i enhver

posisjon pa fenylringen.
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2. Forbindelsen eller saltet ifslge krav 1, hvori m er 2, n er 2 eller 4, R- er NH,
R2- er C og R3- er NH.

3. Forbindelsen eller saltet ifglge krav 1 eller 2, hvori L! er en toverdig
bindingsgruppe med en struktur valgt fra et oligoamid som omfatter totalt 1 til
5, mer foretrukket totalt 1 til 3, og mest foretrukket totalt 1 eller 2
amidbindinger innenfor ryggraden, og et oligo(ester-amid) som omfatter totalt 2
til 5, mer foretrukket totalt 2 til 3, og mest foretrukket totalt 2 amid- og

esterbindinger innenfor ryggraden, bindingsgruppen kan basre en gruppe EDS.

4. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori

delen -X2-L1-X!- i formel (I) har en struktur valgt fra:

*-C(0)-NH-R7-NH-C(0)-R8-C(0)-NH- (L-1),
*-C(0)-NH-R%-NH-C(0)-R1°A-C(0)-NH-R!A-NH-C(0)- (L-2A), og
*-C(0)-NH-R%-C(0)-NH-R1%8-C(0)-NH-R!B-NH-C(0)- (L-2B);

hvori amidbindingen merket med * er festet til karbonatomet som baerer R? i
formel (I), og hvori

R7, R8, R%A, R%8, R11A og R!!B er uavhengig valgt fra eventuelt substituert C2- til
C10-alkandiyl, alkandiylgruppene kan hver veere substituert med én eller flere
substituenter uavhengig valgt fra -OH, -OCHs, -COOH, -COOCHSs, -NH2,
-NHC(NH)NHz, og en gruppe EDS, og

R10A og R1%8 er valgt fra eventuelt substituert C2- til C10-alkandiyl, og eventuelt
substituert C6- til C10-arendiyl, alkandiyl- og arendiylgruppen kan hver veere
substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra -OH, -OCHjs,
-COOH, -COOCHs3, -NH2, -NHC(NH)NH2 og en gruppe EDS.

5. Forbindelsen eller saltet ifglge krav 4, hvori delen -X2-L!-X!- har en struktur

valgt fra:
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*-C(0)-NH-CH(COOH)-R12-NH-C(0)-R13-C(0)-NH- (L-3),

*-C(0)-NH-CH(COOH)-R14-NH-C(0)-R15-C(0)-NH-R!6-CH(COOH)-NH-C(O)-
(L-4)I 0og

*-C(0)-NH-CH(COOH)-R17-C(0)-NH-R8-C(0)-NH-R19-CH(COOH)-NH-C(0)-
(L-5);

hvori bindingen merket med * er festet til karbonatomet som baerer R? i formel
(D,

R12 og R'* er uavhengig valgt fra linezert C2- til C6-alkandiyl,

R13 er et lineaert C2- til C10-alkandiyl,

R!> og R'® er uavhengig valgt fra linezert C2- til C6-alkandiyl,

og hvori hver av R'3og R!> kan baere én gruppe EDS som en substituent,

R7 er et linezert C2- til C6-alkandiyl,

R!8 er en fenylengruppe, og

R1? er et lineaert C2- til C6-alkandiyl.

6. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori R?
er en eventuelt substituert aralkylgruppe valgt fra eventuelt substituert -CHa-
fenyl og eventuelt substituert -CH2-naftyl, hvori fenyl- og naftylgruppen er
eventuelt substituert med en substituent valgt fra halogen, fortrinnsvis I, og
-OH.

7. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori R3
er en eventuelt substituert aralkylgruppe valgt fra eventuelt substituert -CHa-
fenyl og eventuelt substituert -CH2-naftyl, hvori fenyl- og naftylgruppen

eventuelt er substituert med en substituent valgt fra halogen og -OH.

8. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvori r
er 1, og hvori R* er valgt fra eventuelt substituert fenyl, eventuelt substituert
naftyl, og en gruppe EDS, fenylgruppen og naftylgruppen er eventuelt

substituert med en substituent valgt fra halogen, -OH og -NH-.
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9. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvori X3

er en amidbinding eller en gruppe med formelen
0]

%LN o~
N=N , hvori den markerte bindingen ved karbonylgruppen

fester X3 til RM og den andre markerte bindingen fester X3 til resten av molekylet.

10. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvori
RM er en chelaterende gruppe som eventuelt inneholder et chelatert ikke-

radioaktivt eller radioaktivt kation.

11. Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvori
forbindelsen med formel (I) enten inneholder én gruppe EDS som beeres av
bindingsgruppen L1, eller inneholder to grupper EDS, hvor den ene er

representert av R* og en baeres av L.

12, Forbindelsen eller saltet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 11, som

inneholder en gruppe EDS som har formelen (E-2A):

H 0]

(RO,

(E-2A)
hvori ™ markerer bindingen som fester gruppen EDS til resten av forbindelsen
med formel (I); og
t er 1 eller 2, og R® er valgt fra -NO2 og -COOH.

13. Forbindelsen eller saltet derav ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 12,

hvori forbindelsen eller saltet har én av fglgende formler:
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(Ip)
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14. Farmasgytisk eller diagnostisk sammensetning omfattende eller som bestar
av én eller flere forbindelser eller salter ifglge et hvilket som helst av kravene 1
til 13.

15. Forbindelse eller salt derav ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 13 for
anvendelse i en fremgangsmate for diagnostisering og/eller behandling av
(a) kreft inkludert prostatakreft; eller

(b) neoangiogenese/angiogenese.
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