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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj formule I naznacen time da :

RZ RB R4 RS

rE Formula I

R! je pirolil, pirazolil, imidazolil, triazolil, tiazolil, piridil, piridil N-oksid, pirazinil, pirimidinil, piridazil,
piperidinil, hinazolinil, cinolinil, benzotiazolil, indazolil, tetrahidropiranil, tetrahidrofuranil, furanil, fenil,
oksazolil, izoksazolil, tiofenil, benzoksazolil, benzimidazolil, indolil, tiadiazolil, oksadiazolil ili kinolinil; pri ¢emu
su navedeni piridil, piridil N-oksid, pirazinil, pirimidinil, piridazil, piperidinil, hinazolinil, cinolinil, benzotiazolil,
indazolil, imidazolil, fenil, tiofenil, benzoksazolil, benzimidazolil, indolil, kinolinil, i pirazolil proizvoljno
supstituirani S C(O)C(1_4)alkjl, C(O)NHz, C(O)NHC(l_z)alkﬂ, C(O)N(C(l_z)alkﬂ)z, NHC(O)C(1_4)alkﬂ,
NH802C(1_4)alkﬂ, C(1_4)alkil, CF3, CH2CF3, Cl, F, -CN, OC(1_4)alkil, N(C(1_4)a]kil)2, -(CH2)3OCH3, SC(1_4)alkﬂ, OH,
CO,H, COCypalkil, C(O)CF;, SO,CF;, OCF;, OCHF,, SO,CH;, SO,NH,, SO,NHC; yalkil, SO,N(C,;.jalkil),,
C(O)NHSO,CHs;, ili OCH,OCHj5; 1 proizvoljno supstituirani s do dva dodatna supstituenta koji su neovisno
odabrani iz skupine koja sadrzi Cl, Cjzjalkil, SCHs, OCgpalkil, CF;, -CN, 1 F; 1 pri ¢emu su navedeni triazolil,
oksazolil, izoksazolil, pirolil, i tiazolil proizvoljno supstituirani s do dva dodatna supstituenta koja su neovisno
odabrana iz skupine koja sadrzi SO,CH;, SO,NH,, C(O)NH,, -CN, OC,alkil, (CH,).3OCH;, SCH;, CFs, F, Cl,
1 Cypalkil; 1 navedeni tiadiazolil i oksadiazolil su proizvoljno supstituirani s C.yalkilom; i navedeni piridil,
piridil-N-oksid, pirimidinil, piridazil, 1 pirazinil su proizvoljno supstituirani s do tri dodatna supstituenta koji su
neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi C(O)NHCalkil, C(O)N(C.palkil),, NHC(O)Cgalkil,
NHSO2C;.galkil, C(O)CF;, SO,CF;, SO,NHC »alkil, SO,N(C;alkil),, C(O)NHSO,CH;, SO,CH;, SO,NH,,
C(O)NHz, 'CN, OC(1_4)a]_kil, (CHz)(2_3)OCH3, SC(1_4)alkjl, CF3, F, Cl, i C(1_4)alkjl;

R? je triazolil, piridil, piridil-N-oksid, pirazolil, pirimidinil, oksazolil, izoksazolil, azetidin-3-il, N-acetil-azetidin-3-
il, N-metilsulfonil-azetidin-3-il, N-Bok-azetidin-3-il, N-acetil piperidinil, 1-H-piperidinil, N-Bok-piperidinil,
N-C.3alkil-piperidinil, tiazolil, piridazil, pirazinil, 1-(3-metoksipropil)-imidazolil, tiadiazolil, oksadiazolil, ili
imidazolil; pri ¢emu je navedeni imidazolil proizvoljno supstituiran s do tri dodatna supstituenta koji su neovisno
odabrani iz skupine koja sadrzi Cq.palkil, SCHs, OCq.palkil, CF5, -CN, F, i Cl; 1 navedeni piridil, piridil-N-oksid,
pirimidinil, piridazil, 1 pirazinil, su proizvoljno supstituirani s do tri dodatna supstituenta koji su neovisno odabrani
1z skupine koja sadrzi SOch3, SOzNHz, C(O)NHz, -CN, OC(l_z)alkﬂ, (CHz)(2_3)OCH3, SCH3, CF3, F, Cl, ili
Ca-palkil; 1 navedeni triazolil, tiazolil, oksazolil i izoksazolil su proizvoljno supstituirani s do dva supstituenta koji
su neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi SO,CH;, SO,NH,, C(O)NH,, -CN, OC_yalkil, (CH,)., 5 OCH;, SCHs,
CF;, F, Cl, 1 Calkil; i navedeni tiadiazolil i oksadiazolil su proizvoljno supstituirani sa C;_,alkilom; i navedeni
pirazolil je proizvoljno supstituiran s do tri skupine CHj;

R’ je H, OH, OCHj, ili NH,;

R*'je H,ili F;

R5 je H, Cl, -CN, CF3, SC(1_4)alkjl, OC(1_4)alkil, OH, C(1_4)a]kil, N(CH3)OCH3, NH(C(1_4)alkil), N(C(1_4)a]kil)2, ili
4-hidroksi-piperidinil;

R® je fenil, piridil, benzotiofenil, tiofenil, pirimidinil, piridazil, ili pirazinil; pri ¢emu su navedeni pirimidinil,
piridazil, ili pirazinil proizvoljno supstituirani s Cl, F, CH;, SCH;, OCgjalkil, -CN, CONH,, SO,NH,, ili SO,CH3;
1 pri ¢emu je navedeni fenil ili navedeni piridil proizvoljno supstituiran do dva puta s OCF;, SO,Cjalkil, CF;,
CHF,, pirazolil, triazolil, imidazolil, tetrazolil, oksazolil, tiazolil, C_salkil, Cg gcikloalkil, OC;.galkil, N(CHs),,
SO,NH,, SO,NHCH;, SO,N(CH;3),, CONH,, CONHCH;, CON(CH;),, Cl, F,-CN, CO,H, OH, CH,OH,
NHCOC(l_z)alkﬂ, COC(l_z)a]_kil, SCH3, C02C(1_4)alkﬂ, NHz, NHC(l_z)alkﬂ, ili

OCH,CF;; pri ¢emu je odabir svakog supstituenta proizvoljno neovisan; 1 pri ¢emu su navedeni pirazolil, triazolil,
imidazolil, tetrazolil, oksazolil, i tiazolil proizvoljno supstituirani sa CHj;

R7 je H, Cl, -CN, C(1_4)alkil, OC(14)alkilCF3, OCF3, OCHFz, OCHchzoC(1_4)alkjl, CF3, SCH3,

CuaalkiINA'A%, CH,OC o 3,alkiINA'A®, NA'A®, C(O)NA'A?, CHLNHC 5 5alkilNA'A?,

CH,N(CH3)C p5alkilNA'A®, NHC ,5alkiINA'A%, N(CH;)Cp 4 alkiINA'A®, OC , 4alkilNA'A%, OC,_yalkil, OCH,-
(1-metil)-imidazol-2-il, fenil, tiofenil, furil, pirazolil, imidazolil, piridil, piridazil, pirazinil, ili pirimidinil; pri ¢emu
su navedeni fenil, tiofenil, furil, pirazolil, imidazolil, piridil, piridazil, pirazinil, i pirimidinil proizvoljno
supstituirani sa do tri supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi I, Cl, CH;, CF;, i OCHj;

Alje H, ili Cyalkil;

Az je H, C(1_4)a]_kil, C(1_4)a]_ki10C(1_4)alkﬂ, C(1_4)a]kilOH, C(O)C(1_4)alkll, ili OC(1_4)a]_kll, ili Al i Az mogu sc uzeti
zajedno sa njthovim duSikom na koji su spojeni da se dobije prsten koji je odabran iz skupine koja sadrZzi:
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Raje H, OC(1_4)a]kil, CHon, NH(CH3), N(CH3)2, NHz, CH3, F, CF3, SOch3, ili OH,

Rb je H, COzc(CH3)3, C(1_4)alkil, C(O)C(1_4)alkil, 802C(1_4)a]_ki1, CH2CH2CF3, CH2CF3, CHz-ciklopropil, fenil,
CH,-fenil, ili C ¢cikloalkil;

R8 je H, C(1_3)alkil, OC(1_3)alkil, CF3, NHz, NHCH3, -CN, ili F,

R’je H,ili F;

1 njegove farmaceutski prihvatljive soli;

pod uvjetom da su (4-kloro-2-metoksi-3-(4-(trifluorometil)benzil)kinolin-6-il)bis(1,2,5-trimetil-1H-imidazol-4-
il)metanol, N-(2-((3-(4-(1H-pirazol-1-il)benzil)-6-((4-klorofenil)(hidroksi)(1-metil-1 H-imidazol-5-il)metil)-4-
hidroksikinolin-2-il)oksi)etil)acetamid i (3-(4-(1H-pirazol-1-il)benzil)-4-kloro-2-(4-metilpiperazin- 1-il)kinolin-6-
il)(1-metil-1H-imidazol-5-il)(6-(trifluorometil)piridin-3-il)metanol iskljuéeni iz zahtjeva.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da:

R! je pirolil, pirazolil, imidazolil, triazolil, tiazolil, piridil, piridil N-oksid, pirazinil, pirimidinil, piridazil,
piperidinil, tetrahidropiranil, fenil, oksazolil, izoksazolil, tiofenil, benzoksazolil, ili kinolinil; pri ¢emu su navedeni
piperidinil, imidazolil, fenil, tiofenil, benzoksazolil, pirazolil, piridil, piridil N-oksid, pirazinil, pirimidinil,
piridazil, ili kinolinil proizvoljno supstituirani sa C(O)Calkil, C(O)NH,, C.4alkil, CF;, CH,CF5, CL, F, -CN,
OC(1_4)alkil, N(C(1_4)alkil)2, -(CH2)3OCH3, SC(1_4)alkjl, OH, COzH, C02C(1_4)alkﬂ, OCF3, OCHFz, SOch3,
SO,NH,, ili OCH,OCHj5; te proizvoljno supstituirani s do dva dodatna supstituenta koji su neovisno odabrani iz
skupine koja sadrzi Cl, Cyalkil, SCH;, OCqpalkil, CFs, -CN, i F; 1 pri ¢emu su navedeni triazolil, oksazolil,
izoksazolil, pirolil, i tiazolil proizvoljno supstituirani s do dva supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine
kOja sadrzi SOch3, SOzNHz, C(O)NHz, -CN, OC(l_z)alkil, (CHz)(2_3)OCH3, SCH3, CF3, F, Cl, i C(l_z)alkjl; i
navedeni piridil, i1 piridil-N-oksid su proizvoljno supstituirani s do tri dodatna supstituenta koji su neovisno
odabrani iz skupine koja sadrzi do tri dodatna supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja sadrZi
SOch3, SOzNHz, C(O)NHz, -CN, OC(1_4)alkil, (CHz)(2_3)OCH3, SC(1_4)alkjl, CF3, F, Cl, i C(1_4)alkjl;

R? je 1-metil triazolil, piridil, piridil-N-oksid, 1-metil pirazolil, pirimidinil, oksazolil, izoksazolil, N-acetilazetidin-
3-il, N-metilsulfonil-azetidin-3-il, N-Bok-azetidin-3-il, N-acetil piperidinil, 1-H-piperidinil, N-Bok-piperidinil, N-
C-zalkil-piperidinil, tiazolil, piridazil, pirazinil, 1-(3-metoksipropil)-imidazolil, ili 1-Cjalkil imidazolil; pri
¢emu je navedeni 1-Cyalkil imidazolil proizvoljno supstituiran s do dva dodatna supstituenta koji su neovisno
odabrani iz skupine koja sadrzi Calkil, SCH;, OCalkil, CFs, -CN, F, i CI; i navedeni piridil, 1 piridil-N-oksid
su proizvoljno supstituirani s do tri dodatna supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi SO,CH3,
SO,NH,, C(O)NH,, -CN, OCpalkil, (CH»)».35OCH3, SCH3, CIs, F, Cl, 1 Cq.nalkil; 1 navedenti tiazolil, oksazolil 1
izoksazolil su proizvoljno supstituirani s do dva supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi
SOch3, SOzNHz,C(O)NHz, -CN, OC(l_z)alkﬂ, (CHz)(2_3)OCH3, SCH3, CF3, F, Cl, i C(l_z)alkﬂ, 1 navedeni 1-metil
pirazolil je proizvoljno supstituiran s do dvije dodatne skupine CHs;

R® je fenil, piridil, benzotiofenil, tiofenil, pirimidinil, piridazil, ili pirazinil; pri ¢emu je navedeni fenil ili navedeni
piridil proizvoljno supstituiran s OCF;, SO,C.alkil, CF;, CHF,, pirazolil, triazolil, imidazolil, tetrazolil,
Oksazolil, tiaZOlil, C(1_4)alkil, C(3_4)Cikloalkjl, OC(1_4)alkil, N(CH3)2, SOzNHz, SOzNHCH3, SOzN(CH3)2, CONHz,
CONHCH;, CON(CHs;),, CL, F, -CN, CO,H, OH, CH,OH, NHCOC,, alkil, COCyjalkil, ili SCHs;
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R’ je H, CI, -CN, C§1_4)alkil, OC,14alkilCF5, OCH,CH,OC ;_yalkil, CF;, SCHs, CH,NA'A?, CH,OC, 5alkiNA'A?,
NA'A®, C(O)NA'A?, N(CH;)Cpp4alkiINA'A®, OC ,4alkilNA'A%, OC,_yalkil, OCH,-(1-metil)-imidazol-2-il, furil,
pirazolil, imidazolil, piridil, piridazil, pirazinil, ili pirimidinil; pri ¢emu je navedeni imidazolil ili pirazolil
proizvoljno supstituiran s jednom skupinom CHj;

Al je H ili Cy yalkil;

Az je H, C(1_4)a]kil, C(1_4)a]kilOC(1_4)alkil, C(1_4)a]kilOH, C(O)C(1_4)alkjl, ili OC(1_4)a]kil; ili Al i Az mogu sc uzeti
zajedno s njithovim duSikom na koji su spojeni da se dobije prsten koji je odabran iz skupine koja sadrZi:
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Raje H, OC(1_4)a]_kil, CHon, NH(CH3), N(CH3)2, NHz, CH3, F, ili OH,

Rb je H, COzc(CH3)3, C(1_4)alkil, C(O)C(1_4)alkil, 802C(1_4)a]_ki1, CH2CH2CF3, CH2CF3, CHz-ciklopropil, fenil,
CH,-fenil, ili C ¢cikloalkil;

R®je H, CH;, OCHs, ili F;

1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.

Spoj prema zahtjevu 2, naznacen time da:

R! je pirolil, pirazolil, imidazolil, triazolil, tiazolil, piridil, piridil N-oksid, pirazinil, pirimidinil, piridazil,
piperidinil, tetrahidropiranil, fenil, oksazolil, izoksazolil, tiofenil, benzoksazolil, ili kinolinil; pri ¢emu su navedeni
piperidinil, piridil, piridil N-oksid, imidazolil, fenil, tiofenil, benzoksazolil, 1 pirazolil proizvoljno supstituirani s
C(O)C(1_4)alkil, C(O)NHz, C(1_4)a]kil, CF3, CH2CF3, Cl, F, -CN, OC(1_4)alkil, N(C(1_4)alkﬂ)2, -(CH2)3OCH3,
SCawalkil, OH, CO.H, CO2C(1-4alkil, OCF;, OCHF,, SO,CH;, SO,NH,, ili OCH,OCHs; 1 proizvoljno
supstituirani s do dva dodatna supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi Cl, OCHs;, 1 CH3; 1 pri
¢emu su navedeni triazolil, oksazolil, izoksazolil, i tiazolil proizvoljno supstituirani s jednom ili dvije skupine CHj3;
R? je 1-metil triazolil, piridil, piridil-N-oksid, 1-metil pirazolil, pirimidinil, pirazinil, oksazolil, izoksazolil,
N-acetil-azetidin-3-il, N-metilsulfonil-azetidin-3-il, N-Bok-azetidin-3-il, N-acetil piperidinil, 1-H-piperidinil,
N-Bok-piperidinil, N-Cjalkil-piperidinil, tiazolil, piridazil, 1-(3-metoksipropil)-imidazolil, ili 1-C_yalkil
imidazolil; pri ¢emu je navedeni 1-C_yalkil imidazolil proizvoljno supstituiran s do dvije dodatne skupine CH, ili
s jednim supstituentom koji je odabran iz skupine koja sadrzi SCHj3, 1 Cl; 1 navedeni piridil, i piridil-N-oksid su
proizvoljno supstituirani s do dva supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja sadrzi SO,CH;, SO,NH,,
C(O)NH,, -CN, OCHs;, CF;, Cl, i CHs; 1 navedeni tiazolil, oksazolil i izoksazolil su proizvoljno supstituirani s do
dvije skupine CHs; 1 navedeni 1-metil pirazolil je proizvoljno supstituiran s do dvije dodatne skupine CHs;

R® je fenil, piridil, benzotiofenil, tiofenil, pirimidinil, piridazil, ili pirazinil; pri ¢emu je navedeni fenil ili navedeni
piridil proizvoljno supstituiran s OCF;, SO,CH;, CF;, CHF,, pirazolil, triazolil, imidazolil, tetrazolil, oksazolil,
tiazolil, CH;, OCHj;, N(CH3),, SO,NH,, CONH,, CL, I, -CN, CO,H, OH, CH,OH, NHCOCHj, ili COCHj3;

R’ je H, C, -CN, C,_yalkil, OC,, 4,alkilCF;, OCH,CH,0C ;_alkil, CF;, SCHs, NA'A%, C(O)NA'A?,
N(CH3)Co4alkiNA'A%, OC 4alkiINA'A®, OC, yalkil, OCH,-(1-metil)-imidazol-2-il, imidazolil, furil, pirazolil,
piridil, ili pirimidinil; pri ¢emu je navedeni imidazolil ili pirazolil proizvoljno supstituiran s jednom skupinom
CH3;

Alje H, ili Cqpalkil;

Az je H, C(1_4)alkil, C(1_4)alkj10C(1_4)alkﬂ, C(1_4)alkﬂOH, C(O)C(1_4)alkll, ili OC(1_4)a]_kll, ili Al i Az mogu s¢ uzeti
zajedno s njithovim duSikom na koji su spojeni da se dobije prsten koji je odabran iz skupine koja sadrZi:

INVERIE TN _ . §-N§>
;;] g’NH 4N : N >R, ~§~N<><F EL) R,

d - N #
PV
__/

%

Co )
Raje H, F, OC(1_4)a]kil, ili OH,

Ry je Cyalkil, C(O)CHs, ili fenil;

1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.
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Spoj prema zahtjevu 3, naznacen time da:

R1 je pirolil, pirazolil, imidazolil, triazolil, tiazolil, piridil, piridil N-oksid, pirazinil, pirimidinil, piridazil,
piperidinil, tetrahidropiranil, fenil, oksazolil, izoksazolil, tiofenil, benzoksazolil, ili kinolinil; pri ¢emu su navedeni
piperidinil, piridil, piridil N-oksid, imidazolil, fenil, tiofenil, benzoksazolil, 1 pirazolil proizvoljno supstituirani s
SO,CH;, C(O)CH;, C(O)NH,, CH;, CH,CHs, CF;, Cl, F, -CN, OCH;, N(CHs;),, -(CH;);0OCH;, SCH;, OH, CO,H,
CO,C(CHs)s,, ili OCH,OCH3; 1 proizvoljno supstituirani s do dva dodatna supstituenta koji su neovisno odabrani iz
skupine koja sadrzi Cl, OCHj;, i CHs; 1 pri ¢emu su navedeni triazolil, oksazolil, izoksazolil, i tiazolil proizvoljno
supstituirani s jednom ili dvije skupine CH;;

R* je 1-metil-1,2,3-triazolil, piridil, piridil-N-oksid, 1-metil pirazol-4-il, pirimidin-5-il, piridazil, pirazin-2-il,
izoksazolil, N-acetil-azetidin-3-i, N-metilsulfonil-azetidin-3-il, N-Bok-azetidin-3-il, N-acetil piperidinil,
1-H-piperidinil, N-Bok-piperidinil, N-Calkil-piperidinil, tiazol-5-il, 1-(3-metoksipropil)-imidazol-5-il, ili
1-Cgpalkil imidazol-5-il; pri ¢emu je navedeni 1-C.alkil imidazol-5-il proizvoljno supstituiran s do dvije
dodatne skupine CHj, ili s jednim supstituentom koji je odabran iz skupine koja sadrzi SCH;, 1 Cl; 1 navedeni
piridil, i piridil-N-oksid su proizvoljno supstituirani s do dva supstituenta koji su neovisno odabrani iz skupine koja
sadrzi C(O)NH,, -CN, OCH;, CF;, Cl, i CH;3; i navedeni tiazol-5-il, i navedeni izoksazolil su proizvoljno
supstituirani s do dvije skupine CHs; 1 navedeni 1-metil pirazol-4-il je proizvoljno supstituiran s do dvije dodatne
skupine CHs;

l(5 je H, Cl, -CN, CF3, SCH3, OC(1_3)alkil, OH, C(1_4)alkjl, N(CH3)OCH3, NH(C(l_z)a]_kjl), N(C(l_z)alkﬂ)z, ili
4-hidroksi-piperidinil;

R® je piridil, fenil, benzotiofenil, ili tiofenil; pri ¢emu je navedeni piridil ili fenil proizvoljno supstituiran s OCF;,
SO,CH;, CF;, CHF,, imidazol-1-il, pirazol-1-il, 1,2 4-triazol-1-il, CHs, OCH;, C1, F, ili -CN;

R" je H, Cl, -CN, Cggalkil, OCH,CFs;, OCH,CH,OCH;, CFs;, SCH;, NA'A’, C(O)NHCHs,
N(CH;)CH,CH,NA'A’>, OCH,CH,NA'A’, OC salkil, OCH,-(1-metil)-imidazol-2-il, imidazol-2-il, fur-2-il,
pirazol-4-il, pirid-3-il, ili pirimidin-5-il; pri ¢emu je navedeni imidazolil ili pirazolil proizvoljno supstituiran s
jednom skupinom CHs;

Alje H, ili Cyalkil;

Az je H, C(1_4)alkjl, C(1_4)alkﬂOC(1_4)alkjl, C(1_4)alkﬂOH, C(O)C(l_z)alkll, ili OCH3, ili Al i Az mogu se uzeti Zajedno
s njihovim dusikom na koji su spojeni da se dobije prsten koji je odabran iz skupine koja sadrZi:

4N ] BN

R, je H, I, OCHs, ili OH;

R, je CHs, ili fenil;

1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.

Spoj prema zahtjevu 4, naznacen time da:

R je imidazolil, pirimidinil, triazolil, tetrahidropiranil, tiazolil, piridil, piperidinil, fenil, ili oksazolil; pri ¢emu su
navedeni piperidinil, piridil, imidazolil, i fenil proizvoljno supstituirani s SO,CH;, C(O)CHs, CH;, CF;, CL, F, -CN,
OCH;, -CF;, ili N(CHj3),; 1 proizvoljno supstituirani s do jednom dodatnom skupinom koja je neovisno odabrana iz
Cl, OCHs, i CHs; 1 pri ¢emu su navedeni triazolil, oksazolil, i tiazolil proizvoljno supstituirani s do jednom ili dvije
skupine CHs;

R? je 1-metil-1,2-3triazol-5-il, pirid-3-il, 1-metil pirazol-4-il, tiazol-5-il, N-acetil-piperidin-4-il, N-acetilazetidin-3-
il, N-metilsulfonil-azetidin-3-il, N-Bok-azetidin-3-il, 1,2-dimetil imidazol-5-il ili 1-metil imidazol-5-il;

R’ je OH, ili NH,;

R* je H;

R’ je H, C1, -CN, CF5, CHs, OH, N(CH;)OCH, ili OCHj;

R® je piridil, fenil, benzotiofenil, ili tiofenil; pri ¢emu je navedeni piridil ili fenil je proizvoljno supstituiran s
pirazol-1-il, 1,2,4-triazol-1-il, CF5;, OCHs;, SO,CH;, Cl, F, ili-CN;

R’ je Cl, -CN, CF;, Copalkil, NA'A%, C(O)NHCH;, OCH,CH,OCHs3, 1-metil imidazol-2-il, 1-metil pirazol-4-il, ili
OC(l_z)alkﬂ;

Al je Calkil;

A’ je Capalkil, CH,CH,OCH3, ili OCHj; ili Al A? mogu se uzeti zajedno s njithovim duSikom na koji su spojeni
da se dobije prsten koji je odabran iz skupine koja sadrZi:

-ng<>_Ra, w§*~N<><E 1'§”NQ, | -§~NC/\O;



10

15

20

HR P20171082 T1

R, je OH, OCH;, I, ili H;
R’ je H;
1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.
Spoj prema zahtjevu 5, naznacen time da:
R' je imidazolil, triazolil, tiazolil, piridil, piperidinil, fenil, ili oksazolil; pri ¢emu su navedeni piperidinil, piridil,
imidazolil, i fenil proizvoljno supstituirani s C(O)CH;, CH;, CF;, Cl, F, -CN, OCHs, ili N(CHs),; 1 proizvoljno
supstituirani s do jednom dodatnom skupinom koja je neovisno odabrana od Cl, OCH;, i CHs; 1 pri ¢emu su
navedeni triazolil, oksazolil, i tiazolil proizvoljno supstituirani s jednom ili dvije skupine CH;;
R? je l-metil-1,2-3triazol-5-il, pirid-3-il, 1-metil pirazol-4-il, tiazol-5-il, N-acetil-piperidin-4-il, 1,2-dimetil
imidazol-5-il ili 1-metil imidazol-5-il;
R; je OH;
R’je H, C1, -CN, CFs, CHs, ili OCHs;
R® je fenil, tiofen-2-il, benzotiofen-2-il; pri ¢emu je navedeni fenil proizvoljno supstituiran s pirazol-1-il, 1,2,4-
triazol-1-il, OCH3;, SO,CH;, Cl, F, CF;, ili -CN;
R’ je Cl, -CN, CHs, NA'A?, C(O)NHCH3, ili OC;yalkil;
Al je Calkil;
Al je Ca-palkil, ili OCHs; ili A'i A* mogu se uzeti zajedno s njihovim du§ikom na koji su spojeni da se dobije
prsten koji je odabran iz skupine koja sadrZi:

20

b

1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je odabran iz skupine koja sadrzi:
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time da je odabran iz skupine koja sadr:

, naznaden

Spoj prema zahtjevu 1

8.
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1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.
9.  Spoj naznalen time da je

1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.

10. Farmaceutski pripravak, naznacen time da sadr7i spoj prema zahtjevu 1 i farmaceutski prihvatljiv nosac.

11. Farmaceutski pripravak, naznafen time da se priprema mijeSanjem spoja prema zahtjevu 1 i farmaceutski
prihvatljivog nosaca.

12. Postupak za pripremanje farmaceutskog pripravka, naznaden time da sadrzi mijeSanje spoja prema zahtjevu 1 i
farmaceutski prihvatljivog nosaca.

18
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13.

14.

15.
16.
17.
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Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je za upotrebu za lijeenje ili ublazavanje RORyt posredovanog upalnog
sindroma, poremecaja ili bolesti.

Spoj prema zahtjevu 1 upotreba prema zahtjevu 13, naznaden time da je bolest odabrana iz skupine koja sadrzi:
reumatoidni artritis, psorijaza, kroni¢na opstruktivna pluéna bolest, psorijazni artritis, ankilozni spondilitis,
Crohnovu bolest, astmu postedovanu neutrofilima, astmu koja je otporna na steroide, multiplu sklerozu, sistemski
eritemski lupus, te ulcerativni kolitis.

Spoj prema zahtjevu 1 za upotrebu prema zahtjevu 13, naznaden time da je bolest psorijaza.

Spoj prema zahtjevu 1 za upotrebu prema zahtjevu 13, naznaden time da je bolest reumatoidni artritis.

Spoj prema zahtjeva 1 ili pripravak ili njegov lijek za upotrebu u kombiniranoj terapiji s jednim ili viSe
protuupalnih sredstava, ili imunosupresivnim sredstvima, za lije¢enje ili ublazavanje sindroma, poremecaja ili
bolesti koja je odabrana iz skupine koja sadrZi: reumatoidni artritis, te psorijazu.
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