PAGE  

1. Junginys, kurio formulė:
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kurioje:

R1 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš –CH2-N(Ra)2 ir –CH2-ORa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš alkil-CO-; halogenalkil—CO-; halogenalkil-O-CO-; arilalkenil-CO-; kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; heteroaril-CO, kur heteroarilas turi vieną, du arba tris heteroatomus, parinktus iš azoto, sieros ir deguonies; alkenil-CO; ir aminorūgšties acilo;

R5 yra OH; acetiloksi arba kitokia aciloksigrupė, iš iki 4 anglies atomų;

R18 yra –OH; ir

R21 yra –CN.

2. Junginys pagal 1 punktą, kuris turi formulę:
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kurioje R1, R5, R18 ir R21 yra kaip nurodyta 1 punkte.

3. Junginys pagal 1 punktą, kuris turi formulę:
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kurioje R1, R5 ir R21 yra tokie, kaip apibrėžta 1 punkte.
4. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur R1 yra ––CH2-NHRa .

5. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur Ra yra –aa-Rb, kur aaa yra aminorūgšties acilas ir Rb yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H; alkil-CO-; halogenalkil-CO-arilalkil-CO- , kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; arilalkenil-CO- , kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; heteroaril-CO, kur heteroarilas turi vieną, du arba tris heteroatomus, parinktus iš azoto, sieros ir deguonies; alkenil-CO; aminorūgšties acilo; ir blokuojančios grupės.

6. Junginys pagal 5 punktą, kur minėtas aminorūgšties acilas dar pakeistas bent viena Ra grupe.

7. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur R1 yra ––CH2-NH-aa-Rb, kur aa yra aminorūgštis ir Rb yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio; blokuojančios grupės; arilalkenil-CO- , kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; halogenalkil-O-CO-; alkil-CO-; arilalkil-CO- kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; ir aminorūgšties acilo.

8. Junginys pagal 7 punktą, kur R1 yra ––CH2-NH-aa-Rb, kur aa yra alaninas ir Rb yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, Boc, PhNHCS-, CF3CO-, trans(trifluormetil)cinamoilo, cinamoilo, C3F7CO-, butirilo, 3-chlorpropionoilo, hidrocinamoilo, fenilacetilo ir acetilo; aa yra valinas ir Rb yra parinktas iš grupės, susidedančios iš Cbz ir Boc; kur aa yra fenilalaninas ir Rb yra Boc; aa yra prolinas ir Rb yra Boc; –aa yra argininas ir Rb yra Boc; arba aa yra triptofanas ir Rb yra Boc.

9. Junginys pagal bet kurį iš 1-6 punktų, kur R1 yra ––CH2-NHRa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš alkil-CO-; alkenil-CO-; arilalkenil-CO-; kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; ir heteroaril-CO- , kur heteroarilas turi vieną, du arba tris heteroatomus, parinktus iš azoto, sieros ir deguonies.

10. Junginys pagal 9 punktą, kur R1 yra ––CH2-NHRa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš acetilo, izovalerilo, dekanoilo ir cinamoilo.

11. Junginys pagal 9 punktą, kur R1 yra ––CH2-NHRa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš propionilo, miristoilo, stearoilo, heksanoilo, krotonilo ir chlornikotinoilo. 

12. Junginys pagal bet kurį iš 1, 2 arba 3 punktą, kur R1 yra ––CH2-ORa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš blokuoto cisteino; alkil-CO-; ir arilalkenil-CO-; kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo.

13. Junginys pagal 12 punktą, kur R1 yra ––CH2-ORa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš butirilo; trans(trifluormetil)cinamoilo ir cinamoilo.

14. Junginys pagal bet kurį ankstesnį punktą, kur R5 yra –OCOCH3.

15. Junginys, turintis formulę, parinktą iš tokios bendrosios struktūros I:
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kurioje Ra, R5 , R18 ,R1 ir R21 kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš grupės, nurodytos žemiau:
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16. Junginys, turintis formulę, parinktą iš šios bendros struktūros (II):
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kur Ra , R5 , R18 , R1 ir R21 kiekvienas nepriklausomai, yra parinktas iš grupių, apibrėžtų žemiau:
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17. Junginys, turintis formulę, parinktą iš šios bendros struktūros (I):
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kur Rb , R5 , R1 , R18 ir R21 kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš grupių, apibrėžtų žemiau:

R1 yra –CH2-NH-CO-CHCH3-NHR6
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18. Junginys, turintis formulę, parinktą iš šios bendros struktūros (II):
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kur Rb , R5 , R1 , R18 ir R21 kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš grupių, apibrėžtų žemiau:

R1 yra –CH2-NH-CO-CHCH3-NHRb
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19. Junginys, turintis formulę, parinktą iš šių bendrų struktūrų (III) ir (IV):
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kur R’, X2 ir R6 yra nepriklausomai parinkti iš grupių, apibrėžtų žemiau:
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20. Junginys, turintis formulę, parinktą iš šios bendros struktūros V:
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kur X2 , R1 ,R6 ir R kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš grupių, apibrėžtų žemiau:
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21. Junginys, kuris yra parinktas iš turinčių šias formules:
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22. Junginys, kuris yra parinktas iš turinčių šias formules:
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23. Junginys, turintis formulę:
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24. Junginys, turintis formulę:
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25. Junginys, turintis formulę:
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26. Junginys, turintis formulę:
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27. Junginys, turintis formulę:
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28. Junginys, turintis formulę:
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29. Junginys, turintis formulę:
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30. Junginys, turintis formulę:

[image: image65.png]



kurioje

R1 yra ––CH2-ORa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš alkil-CO-; halogenalkil—CO-, cikloalkilalkil-CO-; halogenalkil-O-CO- , arilalkenil-CO-; kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; heteroaril-CO- , kur heteroarilas turi vieną, du arba tris heteroatomus, parinktus iš azoto, sieros ir deguonies; alkenil-CO-, alkenilo ir aminorūgšties acilo;

R5 yra –OR’’, kur R’’ yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H; alkil-CO-; cikloalkil-CO-; ir halogenalkil-CO-;

R18 yra –OR, kur R yra parinktas iš grupės, susidedančios iš H; alkil-CO-; cikloalkil-CO-; ir

R21 yra –CN.

31. Junginys pagal 30 punktą, turintis formulę:
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kur R1 , R5 , R18 ir R21 yra tokie, kaip apibrėžta 30 punkte.

32. Junginys pagal 30 punktą, turintis formulę:
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kur R1 , R5 , R18 ir R21 yra tokie, kaip apibrėžta 30 punkte.

33. Junginys pagal 30, 31 arba 32 punktą, kur R’ yra ––CH2-ORa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš blokuoto cisteino; alkil-CO-; arilalkenil-CO-; kur arilo grupė yra parinkta iš fenilo, bifenilo ir naftilo; cisteino darinio, turinčio formulę ProtSH-S-CH2-C((NOProtOH)-CO- , kur ProtSH yra tiolį blokuojanti grupė ir ProtOH yra hidroksilą blokuojanti grupė; ir cisteino darinio, turinčio formulę formulę ProtSH-S-CH(C(-OProtOH)-CO- , kur ProtSH yra tiolį blokuojanti grupė ir ProtOH yra hidroksilą blokuojanti grupė.

34. Junginys pagal 33 punktą, kur R1 yra ––CH2-ORa, kur Ra yra parinktas iš grupės, susidedančios iš S-Fm-O-TBDMS-cisteino; butirilo; (trifluormetil)cinamoilo; cinamoilo; cisteino darinio, turinčio formulę ProtSH-S-CH2-C((NOProtOH)-CO- , kur ProtSH yra Fm ir ProtOH yra metoksi; ir cisteino darinio, turinčio formulę ProtSH-S-CH(C(-OProtOH)-CO- , kur ProtSH yra Fm ir ProtOH yra MOM.

35. Farmacinė kompozicija, apimanti junginį pagal bet kurį ankstesnį punktą.

36. Junginio pagal bet kurį iš 1-34 punktą panaudojimas gamyboje farmacinės kompozicijos, skirtos žinduolių, pažeistų vėžio, gydymo būdui, kuris apima junginio terapiniu požiūriu efektyvaus kiekio įvedimą pažeistam žinduoliui.

37. Panaudojimas pagal 36 punktą, kur minėtas žinduolis yra žmogus.

38. Panaudojimas pagal 37 punktą, kur minėtas junginys įvedamas intraveninės infuzijos būdu.

39. Panaudojimas pagal bet kurį iš 36-38 punktą, kur minėtas junginys įvedamas kaip kombinuotos terapijos dalis.

