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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova

farmaceutski prihvatljiva sol:
RY 1
T oy
R® N @
Aty

1
z

(1)
gdje:
Aje-CR’ili N;
R’ je vodik, halogen, alkil, cikloalkil ili heterociklil;
Z'1 7% su Cyg alkil;
R'jeS;
R’ je O;
R? je odabran iz skupine koju &ine alkil, cikloalkil, heterociklil, aril i -S(0),,R®; pri &emu je alkil supstituiran s
jednom ili viSe skupina odabranih iz skupine sastavljene od halogene, cijano, amino, cikloalkil, heterociklil, -
OR?’, -C(O)NR'R?, -S(0),,R®, -C(O)R, -OC(O)R®, -NR'C(O)R?, -NR'C(O)OR? i -C(O)OR?® skupine; pri emu
su cikloalkil, heterociklil i aril po izboru supstituirani s jednom ili vi§e skupina odabranih iz skupine sastavljene
od halogene, cijano, amino, alkil, haloalkil, -OR®, -C(O)NR'R?, -S(0),.R®, -C(O)R®, -NR'C(O)OR? i -C(O)OR®
skupine;
R* je cijano;
R’ je neovisno odabran iz skupine koju ¢ine alkil, haloalkil, hidroksi, halogen, alkoksi i haloalkoksi;
R® je vodik, alkil ili haloalkil;
R’ i R® su svaki neovisno odabrani iz skupine koju &ine vodik, alkil i haloalkil;
Heterociklil se odnosi na 3 do 12-Clani heterociklil sa od 1 do 4 heteroatoma odabranih iz skupine sastavljene
od N, 01 S(0)y,; i
mje 0, 1ili 2.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj formule (II), ili njegov tautomer,
mezomer, racemat , enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol:

() ;
gdje je R’ vodik ili halogen, a Z', Z*, R' do R su kao §to je opisano u patentnom zahtjevu 1.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, gdje je svaki Z' i Z* neovisno metil.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, gdje je R haloalkil.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, gdje je R? alkil, pri ¢emu je alkil supstituiran s jednom
ili vi§e skupina odabranih iz skupine koju &ine halogen, cijano, amino, cikloalkil, heterociklil, -OR®, -C(O)NR'R?,
-$(0)R® i -C(O)OR’;
svaki od R, R” i R® je neovisno odabran iz skupine koju &ine vodik, alkil i haloalkil; i
m je 2.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, gde je R® alkil, pri &emu je alkil supstituiran s jednom ili
vi§e hidroksilnih skupina.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, gdje je R? heterociklil, pri &emu je heterociklil po izboru
supstituiran s jednom ili vi§e skupina odabranih iz skupine koju &ine halogen, amino, alkil, -OR®, -C(O)NR'R?, -
S(0),R®, -C(O)R’ i -C(O)YOR®;
R® R"1iR® su svaki neovisno odabrani iz skupine koju &ine vodik i alkil; i
m je 2.
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Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova

farmaceutski prihvatljiva sol prema patentnom zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj odabran iz skupine koju ¢ine:
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Postupak pripreme spoja formule (I) prema patentnom zahtjevu 1, ili njegovog tautomera, mezomera, racemata,
enantiomera, dijastereomera ili njihove smjese, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli, koji sadrZzi korak:

R
R
R’ 1
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(1-A) (I-B)

Reakcija spoja formule (I-A) sa spojem formule (I-B) pod alkalnim uvjetima da bi se dobio spoj formule (I);
pri ¢éemu je LG odlazeéa skupina; i A, Z', Z>, R' do R’ su kao §to je opisano u patentnom zahtjevu 1.
Postupak prema patentnom zahtjevu 9, gde je odlazeca skupina halogena ili p-toluensulfoniloksi skupina.
Postupak pripreme spoja formule (I) prema patentnom zahtjevu 1, ili njegovog tautomera, mezomera, racemata,
enantiomera, dijastereomera ili njihove smjese, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli, koji sadrZi korak:
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kondenzacija spoja formule (I-A) sa spojem formule (I-C) uz prisutnost trifenilfosfina ili tri-n-butilfosfina,

dusidikarboksilata, da bi se dobilo spoj formule (I);

pri éemu su A, Z', Z%, R' do R’ kao $to je opisano u patentnom zahtjevu 1.
Postupak prema patentnom zahtjevu 11, gdje duSidikarboksilat predstavlja 1,1'-(duSidikarbonil)dipiperidin ili
diizopropil duSidikarboksilat.
Farmaceutski pripravak koji sadrzi terapijski ucinkovitu koli¢inu spoja formule (I), ili njegovog tautomera,
mezomera, racemata, enantiomera, dijastereomera ili njihove smjese, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli
prema bilo kojem od patentnih zahtjeva od 1 do 8, i farmaceutski prihvatljiv nosac, otapalo ili eksipijens.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema bilo kojem od patentnih zahtjeva od 1 do 8, ili farmaceutski pripravak prema
patentnom zahtjevu 13, za uporabu kao medikament.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema bilo kojem od patentnih zahtjeva od 1 do 8, ili farmaceutski pripravak
sukladno patentnom zahtjevu 13, radi lijeCenja ili prevencije poremecaja ili bolesti uzrokovanih androgenim
receptorima, pri emu su poremecaji ili bolesti uzrokovani androgenim receptorima odabrani iz skupine sastavljene
od karcinoma prostate, hiperplazije prostate, kirzutizma, alopecije, anoreksije nervoze, karcinoma dojke, akni,
muske seksualne disfunkcije, SIDE i kaheksije.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema bilo kojem od patentnih zahtjeva od 1 do 8, ili farmaceutska kompozicija
prema patentnom zahtjevu 13, radi uporabe prema patentnom zahtjevu 15, pri ¢emu je poremecaj ili bolest
uzrokovana androgenim receptorima karcinom dojke ili karcinom prostate.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema bilo kojem od patentnih zahtjeva od 1 do 8, ili farmaceutski pripravak prema
patentnom zahtjevu 13, za uporabu prema patentnom zahtjevu 16, pri ¢emu je poremecaj ili bolest uzrokovana
androgenim receptorima karcinoma prostate.
Spoj formule (I), ili njegov tautomer, mezomer, racemat, enantiomer, dijastereomer ili njihova smjesa, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol prema bilo kojem od patentnih zahtjeva od 1 do 8, ili farmaceutski pripravak prema
patentnom zahtjevu 13, za uporabu prema patentnom zahtjevu 15, pri ¢emu je poremecaj ili bolest uzrokovana
androgenim receptorima karcinoma prostate osjetljiv na hormone ili na hormon refraktorni karcinoma prostate.
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