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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

17.

Spoj formule:

1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)-3a,4,5,9b-tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1 -
on, ili njegov derivat, pri éemu kiralna &istoca 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-i1)-3a,4,5,9b-
tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona, ili njegovog derivata, iznosi 90% ili viSe i pri ¢emu je njegov
derivat sol, njegov solvat, hidrat ili ko-kristal.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time 5to je spoj kristalan kao Sto je dokazano XRPD analizom ili amorfan kao $to
je dokazano XRPD analizom ili smjesa kristalnog i amorfnog materijala.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time $to je kiralna ¢&istoca 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-
i1)-3a,4,5,9b-tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona, ili njegovog derivata, bez njegovog suprotnog
enantiomera.

Spoj prema zahtjevu 1 pri éemu je oblik 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)-3a,4,5,9b-
tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona odabran od kristalnog oblika A koji je naznacen time sto ima
XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (+0,20) na 5,75, 20,54, 20,71, 21,25, i 21,86; kristalnog
oblika B koji je naznacen time S$to ima XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (£0,20) na 13,98,
15,44, 19,67, 21,55, i 22,05; kristalnog oblika C koji je naznacen time $to ima XRPD uzorak koji ima vrhove
izraZene u stupnjevima 20 (£0,20) na 10,73, 12,77, 13,49, 16,09, i 20,60; amorfan je; ili njihove kombinacije.

Spoj prema zahtjevu 1 pri ¢emu je kristalni oblik 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)-
3a,4,5,9b-tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona odabran od kristalnog oblika A koji je naznacen time
$to ima XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (£0,20) na 5,75, 20,54, 20,71, 21,25, 1 21,86;
kristalnog oblika B koji je naznacen time $to ima XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26
(£0,20) na 13,98, 15,44, 19,67, 21,55, i 22,05; kristalnog oblika C koji je naznacen time $to ima XRPD uzorak
koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (+0,20) na 10,73, 12,77, 13,49, 16,09, i 20,60; ili njihove kombinacije.
Spoj prema zahtjevu 5 pri ¢emu je kristalni oblik 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)-
3a,4,5,9b-tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona kristalni oblik A koji je naznafen time S§to ima
XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (£0,20) na 5,75, 20,54, 20,71, 21,25, 1 21,86.

Spoj prema zahtjevu 6 pri ¢emu je kristalni oblik 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)-
3a,4,5,9b-tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona kristalni oblik A koji je dalje naznacen time $to ima
XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (+0,20) na 5,75, 9,56, 10,53, 17,03, 20,54, 20,71, 21,25,
21,86, 24,67,1 28,06.

Spoj prema zahtjevu 7 pri ¢emu je kristalni oblik 1-((3aS,4R,9bR)-4-(6-bromobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)-
3a,4,5,9b-tetrahidro-3H-ciklopenta[c]kinolin-8-il)etan-1-ona kristalni oblik A koji je dalje naznacen time $to ima
XRPD uzorak koji ima vrhove izraZene u stupnjevima 26 (+0,20) na 5,75, 9,56, 10,53, 10,81, 13,02, 14,66, 14,79,
16,23, 17,03, 20,54, 20,71, 21,25, 21,86, 24,67, 1 28,06.

Spoj prema zahtjevu 1 naznacen time S$to je njegov derivat sol ili ko-kristal.

Spoj prema zahtjevu 1 naznaCen time S$to je njegov derivat odabran izmedu soli ili ko-kristala formiranih s
benzensulfonskom kiselinom, s (£)-(1S)-kamfor-10-sulfonskom kiselinom, s etan-1,2-disulfonskom kiselinom, s
klorovodi¢nom kiselinom, s metansulfonskom kiselinom, s naftalen-2-sulfonskom kiselinom, s naftalen-1,5-
disulfonskom kiselinom, sa sumpornom kiselinom, s p-toluensulfonskom kiselinom, ili njihovim kombinacijama.
Spoj prema zahtjevu 10 naznacen time Sto je njegov derivat sol ili ko-kristal formiran s benzensulfonskom
kiselinom.

Spoj prema zahtjevu 10 naznacen time S$to je njegov derivat sol ili ko-kristal formiran s (+)-(1S)-kamfor-10-
sulfonskom kiselinom.

Spoj prema zahtjevu 10 naznacen time Sto je njegov derivat sol ili ko-kristal formiran s naftalen-2-sulfonskom
kiselinom.

Farmaceutski pripravak naznacen time Sto sadrZi terapeutski u¢inkovitu koli¢inu spoja iz zahtjeva 1, ili njegovog
derivata, 1 farmaceutski prihvatljiv nosa¢, adjuvans ili vehikulum.

Kozmeti¢ki pripravak naznaen time $to sadrZi terapeutski udinkovitu koli¢inu spoja prema zahtjevu 1, ili
njegovog derivata, kozmeticki prihvatljiv nosa¢, pomo¢no sredstvo ili vehikulum.

Spoj prema zahtjevu 1, ili njegov derivat, za upotrebu u postupku lijecenja ili prevencije bolesti ili poremecaja kod
subjekta kojem je to potrebno, pri ¢emu postupak ukljucuje davanje subjektu terapijski uéinkovite kolidine spoja ili
njegovog derivata.

Spoj ili njegov derivat za upotrebu prema zahtjevu 16, naznacen time Sto je bolest ili poremec¢a; odabran iz skupine
koju ¢&ine rak, endometritis, prostatitis, sindrom policisti¢nih jajnika, urinama inkontinencija, poremeéaji povezani
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s hormonima, poremecaji sluha, valovi vruéine, obilno znojenje, hipertenzija, moZzdani udar, ishemija, infarkt
miokarda, dilatativna kardiomiopatija, pretilost, inzulinska rezistencija, osteoporoza, ateroskleroza, simptomi
menopauze, reumatoidni artritis, upala, osteoartritis, limfoproliferativni poremecaji, mijeloproliferativni
poremecaji, eozinofilija, histiocitoza, paroksizmalna no¢na hemoglobinurija, sistemska mastocitoza, venska
tromboza, embolije, depresija, nesanica, anksioznost, neuropatija, multipla skleroza, Parkinsonova bolest,
Alzheimerova bolest, upalna bolest crijeva, Crohnova bolest, celijakija, proteinurijska bolest bubrega, vaskularna
bolest i atrofija timusa.

Postupak prevencije ili smanjenja vjerojatnosti trudnoée nakon snosaja, naznacen time $to se sastoji od davanja
subjektu terapeutski ucinkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka prema zahtjevu 14.

Spoj ili njegov derivat za upotrebu prema zahtjevu 16, naznacen time $to je subjekt ¢ovijek ili Zivotinja.

Spoj prema zahtjevu 1, ili njegov derivat, za upotrebu u postupku lijecenja ili prevencije dijabetesa tipa 2 kod
subjekta kojem je to potrebno, pri ¢emu postupak ukljuéuje davanje subjektu terapijski uéinkovite kolidine spoja ili
njegovog derivata.

Spoj ili njegov derivat za upotrebu prema zahtjevu 17, naznacen time $to je rak odabran iz skupine koja se sastoji
od reproduktivnih karcinoma, karcinoma ovisnih o hormonima, leukemije, kolorektalnog karcinoma, raka prostate,
raka dojke, karcinoma jajnika, raka endometrija, karcinosarkoma maternice, raka Zeluca, raka rektuma, raka jetre,
raka gusterace, raka pluca, raka maternice, raka grli¢a maternice, raka vrata maternice, raka tijela maternice, raka
jajnika, raka testisa, raka mokraénog mjehura, raka bubrega, raka mozga/S7.S-a, raka glave i vrata, raka grla,
Hodgkinove bolesti, ne-Hodgkinovog limfoma, -stani¢nog limfoma, T-stani¢nog limfoma, uvealnog melanoma,
trostruko negativnog karcinoma dojke, multiplog mijeloma, melanoma, akutne leukemije, limfocitne leukemije,
leukemije vlasastih stanica, akutne mijeloi¢ne leukemije, Ewingovog sarkoma, karcinoma plu¢a malih stanica,
karcinoma pluca nemalih stanica, koriokarcinoma, rabdomiosarkoma, Wilmsovog tumora, neuroblastoma, raka
usta/Zdrijela, raka jednjaka, raka grkljana, raka bubrega, limfoma, Burkittovog limfoma, sarkoma, angiosarkoma,
glioblastoma, meduloblastoma, astrocitoma, i karcinoma Merkelovih stanica.

Spoj prema zahtjevu 1, ili njegov derivat, za upotrebu u postupku povecanja, ili prevencije ili poniStavanja gubitka
pigmentacije koze kod subjekta kojem je to potrebno, pri éemu postupak ukljuduje davanje subjektu terapeutski
uéinkovite koli¢ine spoja ili njegovog derivata.

Spoj prema zahtjevu 1, ili njegov derivat, za upotrebu u postupku zastite koZe kod subjekta kojem je to potrebno,
pri ¢emu postupak ukljucuje davanje subjektu terapeutski ucinkovite kolicine spoja ili njegovog derivata.
Farmaceutski pripravak prema zahtjevu 14, naznacen time $to nadalje sadrzi jedno ili vise dodatnih terapijskih
sredstava odabranih iz skupine koja se sastoji od sredstva protiv pretilosti, sredstva za imunoterapiju, sredstva za
kemoterapiju, ciljanog inhibitora kinaze, inhibitora histon deacetilaze, anti-infektivnog sredstva, inhibitora
bromodomene i njihovih kombinacija.

Spoj ili njegov derivat za upotrebu prema zahtjevu 17, naznaden time Sto rak ili stanice koje uzrokuju ili su
ukljucene u bolest ili poremecaj koji eksprimira GPER.

Spoj prema zahtjevu 1, ili njegov derivat, za upotrebu u postupku lijecenja 1li prevencije raka, prevencije ponovnog
pojavljivanja raka ili inhibicije napredovanja raka kod subjekta kojem je to potrebno, pri éemu se postupak sastoji
od primjene na subjekta terapeutski u¢inkovite koli¢ine spoja ili njegovog derivata.
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