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Pochodne diosgeniny, sposob ich otrzymywania
i zawierajace je srodki farmaceutyczne

OPIS TECHNOLOGII

Przedmiotem technologii sg pochodne diosgeniny, sposéb ich otrzymywania
i zawierajace je $rodki farmaceutyczne. Wynalazek dostarcza szeregu nowyc
pochodnych diosgeniny o budowie hybrydowej, w ktorych uktad diosgeniny jes
potgczony poprzez atom tlenu w pozycji C-3 wigzaniem estrowym z odpowied
ugrupowaniem acylowym, wywodzacym sie z m.in. z a-aminokwasu, dipeptyd
kwasu karboksylowego.

PODSTAWOWE DANE

v BRANZA: farmaceutyczna
v WLASNOSC: tukasiewicz - Instytut Chemii Przemystowej (Lukasiewicz — IChP) 100%
v FORMA OCHRONY: Pat. 240 834

v POZIOM GOTOWOSCI WG TRL: 2/3

v ZRODLO FINANSOWANIA/ROK: badania statutowe IChP

ZASTOSOWANIE

Przedmiotem wynalazku jest rowniez zastosowanie medyczne nowych
pochodnych diosgeniny, ktére ze wzgledu na korzystne wtasciwosci
fizykochemiczne i farmakologiczne, mogg stanowic¢ sktadnik aktywny $srodkow
farmaceutycznych do leczenia lub zapobiegania réznym rodzajom nowotworow

u cztowieka, takich jak nowotwory gtowy i szyi, sutka, szyjki macicy, prostaty,
chtoniaki, miesaki i gruczolaki. Natomiast pochodne diosgeniny, ktére wykazujg
dziatanie immunomodulacyjne, mogg odgrywac znaczaca role w leczeniu

i zapobieganiu schorzeniom zakaznym, zwtaszcza w dobie narastajacej opornosci
drobnoustrojow i zwiekszonej liczby pacjentéw z obnizong reaktywnoscig uktadu
immunologicznego. Ponadto zwigzki takie mogg by¢ stosowane w leczeniu wiel
choréob autoimmunologicznych, jak np. reumatoidalne zapalenie stawow,
nieswoiste zapalenie jelit.
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PRZEBIEG PROCESU

Proces otrzymywania nowych pochodnych diosgeniny, mozna podzieli¢ na kilka
W pierwszym etapie diosgenine poddaje sie acylowaniu N-zabezpieczong pocho
pierwszego a-aminokwasu, po czym ewentualnie tak otrzymana pochodng dios
usunieciu grupy N-zabezpieczajqcej, ponownie poddaje sie reakcji acylowania N
zabezpieczong pochodng drugiego a-aminokwasu do otrzymania pochodnej dipe
diosgeniny.
Na ostatnim etapie N-zabezpieczong pochodng diosgeniny ewentualnie poddaje s
oczyszczaniu i odbezpiecza sie grupy funkcyjne aminokwasu lub dipeptydu znany
metodami. W innym wariancie diosgenine poddaje sie acylowaniu odpowiednimi k
karboksylowymi (kwas cynamonowy, kwas nikotynowy, kwas 4-acetylobenzoesow
kwas lewulinowy, kwas kawowy, kwas 4-hydroksybenzoesowy i kwas
4-aminobenzoesowy (PABA)) i po oczyszczeniu oraz ewentualnym odbezpieczaniu
funkcyjnych uzyskuje sie odpowiednie pochodne diosgeniny.

KONKURENCYINOSC

Rynek firm zajmujacych sie opracowaniem nowych substancji leczniczych
charakteryzuje sie ciggtg potrzebg rozwoju portfela produktéow zwigzang m.in.
z oczekiwaniem pacjenta dotyczacym nowych skuteczniejszych terapii, w tym terapii
niwelujacych zjawisko lekoopornosci lekéw obecnie stosowanych. Projektowanie
i screening sg na tyle kosztowne, ze wiele innowacyjnych firm farmaceutycznych
decyduje sie na zakup licencji patentowych do dalszej weryfikacji przydatnosci danej
grupy molekut do rozwoju potencjalnego leku.
Po selekcji opartej na kolejnych etapach rozwoju produktu zwigzki proponowane dopier
sg tzw. Big Pharmie do przeprowadzenia metaanalizy kandydata na lek. Niniejsze
rozwigzanie pozwala na unikniecie badan wstepnych

i wyselekcjonowanie zwigzku wiodacego do dalszego rozwoju.

RYNEK/REFERENCIE

Choroby nowotworowe to dzi$ bardzo powazny problem cywilizacyjny. W Polsce, chorob
nowotworowe sg przyczyng ponad 20% wszystkich zgonéw, a w 70% przypadkoéw konc
sie Smiercig pacjenta. Obecnie medycyna dysponuje setkami lekow
przeciwnowotworowych, ktére mozna zaliczy¢ do kilku gtdwnych grup. Sa: leki
cytostatyczne, leki hormonalne, przeciwciata monoklonalne, leki dziatajace posredni
(tzw. modulatory odpowiedzi biologicznej), inhibitory onkogendw lub ich produktow
obecnie stosowanych lekdw przeciwnowotworowych charakteryzuje niewielka
specyficznos$¢ wzgledem komédrek nowotworu.
W konsekwencji niszczeniu ulegajq takze komorki prawidtowe, a leczeniu towarz
dotkliwe skutki uboczne. Z tego powodu konieczne jest opracowanie nowych, s
chemioterapeutykéw. Analogi podlegajace ochronie nalezg do pochodnych wté
metabolitow roslinnych, co jest jednym z wiodacych kierunkéw w rozwoju lek
oryginalnych. Klasa ta wzbudza szczegdlne zaufanie
u potencjalnych pacjentéow z uwagi na fakt, ze wyciagi roslinne wykorzystyw
w naturalnej medycynie, w terapii oraz prewencji schorzen.
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