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(54) Title: CHEMICAL COMPOUNDS CONTAINING TOCOPHEROL AND AT LEAST ONE ADDITIONAL PHARMACEU-
TICAL ACTIVE SUBSTANCE

(54) Bezeichnung: CHEMISCHE VERBINDUNGEN ENTHALTEND TOCOPHEROL SOWIE ZUMINDEST EINEN WEITE-
REN PHARMAZEUTISCHEN WIRKSTOFF
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(57) Abstract: The invention relates to chemical compounds in the form of racemates, enantiomers and/or diastereomers of general
formula (I), wherein R represents the non-modified part of a variable pharmaceutical active substance molecule, B represents a spacer
and Toc and corresponds to formula (IT), R”, R” and R"” are H or methyl for tocopherol and A is C=X, SOy, X and/or CH,. Xis O, S
or NR! (n = 1) and/or S or NR! (n = 0) and B is a group X-R 2 y, wherein Y is C=X, SO, or C (XR 3 )R* and n is 0 - 6, preferably 0,1,
2 or 3 and m represents 1 or 2. R! represents H, C; - Cy4 -alkyl, preferably C, - C¢-alkyl and/or aryl, Het or an aryl radical and/or a
Het radical connected via a C, - C¢ spacer, preferably C; - C; and R? is selected from the group containing alkene, arylene and/or Het
spacer and combinations thereof and can be combined directly with each other or via the A radical and/or via the group Xo-A-X,,
< wherein o and p can be equal or different and are 0, 1 or 2, and R? and R* represent H, C, - Cy alkyl, preferably C,-Cs-alkyl and/or
aryl, Het or an aryl radical and/or a Het radical bound by means of a C; - Cg, preferably C; - C; spacer.
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A (57) Zusammenfassung: Die Erfindung betrifft chemische Verbindungen in Form ihrer Racemate, Enantiomere bzw. Diastereo-
mere mit der allgemeinen Formel (I) worin R fiir den unverénderten Teil eines variablen pharmazeutischen Wirkstoffmolekiils, B fiir

& cinen Spacer und Toc mit der Formel (II) und R’, R” und R”” gleich H oder Methy! fiir Tocopherol sowie A fiir C=X, SO,,, X bzw.

& CH, stehen, wobei X gleich O, S oder NR! (bein > 1) bzw. S oder NR! (bei n = 0) und B eine Gruppierung X-R 2 - y mit Y gleich

S C=X, SO, oder C (XR 3) R* bedeuten und n gleich 0 bis 6, vorzugsweise 0,1, 2 oder 3 ist und m fiir 1 oder 2 steht, wobei R! fiir

& H, C, bis Cyo -Alkyl, vorzugsweise C; bis Cg-Alkyl bzw. Aryl, Het oder einen tiber einen C; bis C¢ -Spacer, vorzugsweise C; bis

& C; gebundenen Aryl- bzw. Het-Rest steht und wobei R? aus der Gruppe Alkylen-, Arylen- bzw. Het-Spacer sowie Kombinationen
daraus ausgewihlt ist, wobei diese entweder direkt oder tiber den Rest A bzw. iiber die Gruppierung Xo-A-X,, miteinander verkniipft
sind, wobei o und p gleich 0, 1 oder 2 sind und diese gleich oder verschieden sein kdnnen, und wobei R? und R* fiir H, C; bis Cyq
Alkyl, vorzugsweise C;-Cg-Alkyl bzw. Aryl, Het oder einen iiber einen C; bis C¢ vorzugsweise C; bis C3-Spacer gebundenen Aryl-
bzw. Het-Rest stehen.
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7ZM, ZW), eurasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, — vor Ablauf der fiir Anderungen der Anspriiche geltenden
TJ, TM), europdisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK, Frist; Verdffentlichung wird wiederholt, falls Anderungen
EE, ES, FI, FR, GB, GR, HU, IE, IT, LU, MC, NL, PL, PT, eintreffen

RO, SE, SI, SK, TR), OAPI (BF, BJ, CEF, CG, CI, CM, GA,

GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG). Zur Erklirung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ab-

kiirzungen wird auf die Erkldrungen ("Guidance Notes on Co-
Veroftentlicht: des and Abbreviations") am Anfang jeder reguliren Ausgabe der
—  mit internationalem Recherchenbericht PCT-Gazette verwiesen.



