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[57]申請專利範圍
1.　一種具有下列化學式(I)之化合物：

或其一藥學上可接受

的鹽類，其中：X是選自於由下列所構成的群組：S、O以及 NH；R1 以及 R2 可為相同
的或不同的，並且是獨立地選自於由下列所構成的群組：氫、鹵素、一 C1 -C4 烷基基

團、羥基、一 C1 -C4 烷氧基基團、硝基以及胺基；以及 R3 以及 R4 之中有一者是氫，而

另一者是 其中： R5 是 其中：R7 以及 R8 可為相同
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的或不同的，並且獨立地為氫或一 C1 -C8 烷基基團；或者 R7 以及 R8 與它們所接附的氮

原子一起形成一 5或者 6員雜環；或者 R7 以及 R8 與它們所接附的氮原子和一居 間的氧
原子一起形成一 6員雜環；以及 t是一個從 2到 4的整數；以及 R6 是氫或一 C1 -C4 烷
基基團。

2.　如申請專利範圍第 1項的化合物，它具有下列化學式(II)：

其中：R1 是氫或一

C1 -C4 烷氧基基團；R2 是氫或鹵素；R5 基團具有相同於那個在申請專利範圍第 1項中

所界定的定義；以及 R6 是一 C1 -C4 烷基基團。

3.　如申請專利範圍第 2項的化合物，其中 R5 是選自於由下列所構成的群組：

以及

4.　如申請專利範圍第 1項的化合物，它是選自於由下列所構成的群組：(E )-1-(4-(呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)
苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟的鹽酸鹽；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O
-2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基
肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-
(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]
�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)
苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎
福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；
(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-
(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�
啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺
基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)
乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎

(2)
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福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基
肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-
(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲
氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-
b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟； (E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�
啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基
胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯
基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)
乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O
-2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O
-3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲
基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯
啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�
啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福
啉並乙基肟；以及(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎福
啉並丁基肟。

5.　一種用於治療一癌症的藥學組成物，其包含有一如申請專利範圍第 1項中所界定之具有
化學式(I)的化合物或其 一藥學上可接受的鹽類。

6.　如申請專利範圍第 5項的藥學組成物，其中該具有化學式(I)的化合物是選自於由下列所
構成的群組：(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-
(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟的鹽酸鹽；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]
�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺
基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二
甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙
基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-
(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�
啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)
苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-( 二
甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基
肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-
(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋
喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�
啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)
苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙
酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲
基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基
肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；
(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-
(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲
氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�
啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�

(3)
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啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基
胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基
胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基
胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺
基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；以及(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺
基)苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟。

7.　如申請專利範圍第 6項的藥學組成物，其中該具有化學式(1)的化合物是(E) -1-(4-(呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟。

8.　如申請專利範圍第 5項的藥學組成物，其中該癌症是選自於：乳癌、胃腺癌、前列腺
癌、子宮頸癌、食道癌、肺腺癌、非小細胞肺癌、腎細胞癌、肝細胞癌、口腔鱗狀細胞

癌、中樞神經系統癌以及分徙肺腺癌。

9.　如申請專利範圍第 8項的藥學組成物，其中該癌症是非小細胞肺癌。
10.   一種如申請專利範圍第 1項中所界定之具有化學式(I)的化合物或其一藥學上可接受的鹽

類供應用於製備一用來治療一癌症之醫藥品的用途。

11.   如申請專利範圍第 10項的用途，其中該具有化學式(I)的化合物是選自於由下列所構成的
群組：(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟的鹽酸鹽；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-
基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)
乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺
基)丙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；
(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶 -1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(呋喃[2,3-b ]�啉-4-基
胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙
酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺
基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-
(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋
喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]
�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺
基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮
O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基
乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基
肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-
(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(7-甲
氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基
呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃
[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；(E )-1-(4-(7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�
啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -4-嗎福啉並丁基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-
基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)
苯基)乙酮 O -2-(二甲基胺基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)
苯基)乙酮 O -3-胺基丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙
酮 O -3-(二甲基胺基)丙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙
酮 O -2-(吡咯啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基) 乙
酮 O -2-(�啶-1-基)乙基肟；(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙
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酮 O -2-嗎福啉並乙基肟；以及(E )-1-(4-(3-氯-7-甲氧基呋喃[2,3-b ]�啉-4-基胺基)苯基)乙
酮 O -4-嗎福啉並丁基肟。

12.   如申請專利範圍第 11項的用途，其中該具有化學式(I)的化合物是(E) -1-(4-(呋喃[2,3-b ]
�啉-4-基胺基)苯基)乙酮 O -2-胺基乙基肟。

13.   如申請專利範圍第 10項的用途，其中該癌症是選自於：乳癌、胃腺癌、前列腺癌、子宮
頸癌、食道癌、肺腺癌、非小細胞肺癌、腎細胞癌、肝細胞癌、口腔鱗狀細胞癌、中樞

神經系統癌以及分徙肺腺癌。

14.   如申請專利範圍第 13項的用途，其中該癌症是非小細胞肺癌。
15.   一種用於製備一如申請專利範圍第 1項中所界定的具有化學式(I)的化合物的方法，其包

含有令一具有下列化學式(A)的化合物：R5 O-NH2 HCl   (A)其中該 R5 基團具有相同於那
個在申請專利範圍第 1項中所界定的定義，與一具有下列化學式(B)的化合物相反應：

其中該等 R1 與 R2 基

團以及 X具有相同於那些在申請專利範圍第 1項中所界定的定義，以及 R9 與 R10 之中

有一者是氫，而另一者是 其中該 R6 基團具有相同於那個在申請專利範圍第

1項中所界定的定義。
圖式簡單說明

圖 1顯示 CD-1小鼠在分別被靜脈內投藥以及口服投藥以化合物 1 之後，於不同時間點採
集血漿所測得的化合物 1 濃度；
圖 2顯示 CD-1小鼠在分別被靜脈內投藥以及口服投藥以本發明之化合物 13a 之後，於不

同時間點採集血漿所測得的化合物 13a 濃度；
圖 3顯示 CD-1小鼠在分別被靜脈內投藥以及口服投藥以本發明之化合物 14a 之後，於不

同時間點採集血漿所測得的化合物 14a 濃度；
圖 4顯示於背側帶有腫瘤的裸鼠在經由腹腔內注射而被投藥以本發明的化合物 13a 之

後，牠們體內的腫瘤體積隨著時間的變化；

圖 5顯示於背側帶有腫瘤的裸鼠在經由管餵食而被口服投藥以本發明的化合物 13a 之
後，牠們體內的腫瘤體積隨著時間的變化；以及

圖 6顯示於背側帶有腫瘤的裸鼠在經由管餵食而被口服投藥以本發明的化合物 13a 之後
在不同時間點的存活率。
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