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Keksinndén nimitys - Uppfinningens ben&mning

Uudet farnesyylitransferaasin inhibiittorit, niiden valmistus ja niita sisdltavat

farmaseuttiset valmisteet

Nya farnecyltransferasinhibitorer, framstillning av dem och dessa innehallande

farmaceutiska preparat

Tiivistelmd - Sammandrag

Keksintd koskee yleisen kaavan (I) mukai-
sia uusia farnesyylitransferaasin ihibiit-
toreita, niiden valmistusta ja niitd si-
saltavid farmaseuttisia valmisteita. Ylei-

sessa kaavassa (I),

R, esittad Y-S-A;- (Y = vetyatomi, amino-
happotahde, rasvahappotdhde, alkyyli- tai
alkoksikarbonyyliradikaali tai R,-S-radi-
kaalia, jossa Ry esittdd 1 - 6 hiiliatomia
sisaltavaa alkyyliradikaalia, joka on mah-
dollisesti substituoitu fenyyliradikaalil-

la, tai radikaalia, jonka yleinen kaava on
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jossa

All Xll Yl/ RZI RIZI Xz: Yz, X: R3l R’; ja R

ovat samoja kuin jaljempand ja A, = 1 - 4

hiiliatomia sisaltava alkyleeniradikaali,
joka on mahdollisesti substituoitu ryhman
>C(X) (Y)) o-asemasta amino-, alkyyliami-
no-, alkanoyyliamino- tai alkoksikarbonyy
liamineclla, X, ja Y, esittdvat kumpikin
vetyatomia tai muodostavat yhdessd sen
hiiliatomin kanssa, 7johon ovat sitoutu-
neet, ryhman >C=0, R, esittdi suoraketjuis-
ta tai haaroittunutta, 1 - 4 hiiliatomia
sisaltavaa alkyylirédikaalia, joka on mah-
dollisesti substituoitu sykloheksyyliradi-
kaalilla, R’; esittaa vetyatomia tai alkyy-
1ia, X, ja Y, esittavat kumpikin vetyatomia
tai muodostavat yhdessad sen hiiliatomin
kanssa, johon ovat sitoutuneet, ryhmén
>C=0, R; esitt@d 1 - 4 hiiliatomia sisalta-
vaa alkyyliradikaalia, joka on mahdolli-
sesti substituoitu hydroksilla, alkoksil-
la, merkaptolla, alkyylitiolla, alkyyli-
sulfinyylilla tai alkyylisulfonyylilla, ja
on selvaa, etta kun R; esittad hydroksira-
dikaalilla substituoitua alkyyliradikaa-
lia, R; voi muodostaa o-asemassa olevan
karboksiradikaalin kanssa laktonin, R’,

esittad vetyatomia tai alkyylia, X esittda
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happi- tai rikkiatomia, ja R esitt&a vety-
atomia tai alkyyliradikaalia, joka on mah-
dollisesti substituoitu tai fenyyliradi-
kaalia, joka on mahdollisesti substituoi-
tu. Nailla uusilla yhdisteillé on syOpad

ehk&aiseviad ominaisuuksia.

Uppfinningen avser farnesyltransferasinhi-
bitorer med den allmanna formeln (I),
framstallning av dem och farmaceutiska
kompositioner inneh&llande dem. R, i den
allmanna formeln (I) &r Y-5-A;- (Y = en
vateatom, en aminosyrarest, en fettsyra-
rest, en alkyl- eller alkoxikarbonylradi-
kal eller en R,-S-radikal, vari R, ar en
alkylradikal med 1 - 6 kolatomer valfritt
substituerad med en fenylradikal, eller en

radikal med den allmdnna formeln (II),

vari A, X,, Y,. R,, R';, X, Y,, X, Ry, R'5
och R betyder som nedan och A, = en alky-
lenradikal med 1 - 4 kolatomer, som Aar

valfritt o-substituerad 1 grupperingen
>C(X1)(Y1) med en amino-, alkylamino-, al-
kanoylamino- eller alkoxikarbonylaminora-
dikal, X, och Y, ar vardera en vateatom
eller bildar tillsammans med den vid dem
bundna kolatomen gruppen >C=0, R, &r en rad
eller forgrenad alkylradikal med 1 - 4
kolatomer, som ar valfritt substituerad
med en cyklohexylradikal, R', ar en vate-
atom eller alkyl; X, och Y, ar vardera en
vateatom eller de bildar tillsammans med
den vid dem bundna kolatomen gruppen >C=0,
R, ar en alkylradikal med 1 - 4 kolatomer,
som ar valfritt substituerad med hydroxi,
alkoxi, merkapto, alkyltio, alkylsulfinyl
eller alkylsulfonyl forutsatt, att nar Ry
ar en med en hydroxiradikal substituerad
alkylradikal, kan RSbilda med karboxiradi-
kalen i a-stallning en lakton, é‘} ar en
vateatom eller alkyl, X &r en syre- eller
svavelatom, och R ar en vateatom eller en
valfritt substituerad alkylradikal eller
en valfritt substituerad fenylradikal.
Dessa nya produkter besitter anticancer-

egenskaper .
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