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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj sa formulom (I):

H (1

ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, ili solvat tog spoja, gdje:

prsten A je odabran od arila i 5- do 6-¢lanog heterociklusa koji sadrzi: ugljikove atome i 1-4 heteroatoma koji su
odabrani od N, NH, N(C,.4 alkil), S(O),, 1 O, gdje su spomenuti aril i heterociklus po izboru supstituirani sa Rl;
prsten B je 5- do 6-¢lani heterociklus koji sadrzi: ugljikove atome i 1-4 heteroatoma koji su odabrani od N, NH,
S(O),, 1 O, gdje je spomenuti heterociklus po izboru supstituiran sa R

prsten C je 4- do 5-¢lani heterociklus koji sadrzi: ugljikove atome i 1-4 heteroatoma koji su odabrani od N, NR®,
S(0O),, 1 O, gdje je spomenuti heterociklus po izboru supstituiran sa R%;

X' je odabran od C,, alkilena, i C, alkenilena; po izboru jedan ili vise ugljikovih atoma spomenutog alkilena i
alkenilena moZe biti zamijenjeno sa O, S(O),, NH, i N(C,_4 alkil);

R! je, nezavisno u svakom sludaju, odabran od H, halogen, NO,, C, ¢ alkil, OH, OMe, i CN;

R? je odabran od H, =0, OH, NH,, CF5, halogena, i C,_4 alkila po izboru supstituiranog sa OH;

R’ je odabran od H i1 C,_, alkila;

alternativno, R” i R’, zajedno sa atomima za koje su direktno ili indirektno vezani, formiraju prsten pri éemu je
spomenuti prsten po izboru supstituiran sa =0;

R* je odabran od H, Cy4 alkila, hidroksila, i Cs ¢ cikloalkila;

R’ je odabran od H i Cy_4 alkila;

R® je odabran od H, halogena, C(O)OH, 1 C(O)O(C_4 alkil);

R’ je odabran od H, Cy 4 alkila, i1 CF5;

alternativno, R®iR’ zajedno su =0;

R® je, nezavisno u svakom slué¢aju, odabran od H, halogena, NHC(O)O-Cy, alkila, CN, OH, O-C,_4 alkila; CF;,
CO,H, CO,(Cy4 alkil), -CH,CO,H, -(CH,),CO,H, -CH,CO,(C, alkil), -(CH,),CO,(C,_4 alkil), NH,, -CH,NH,, -
NHCO(C1_4 a]_kll), -NHCOz(CHz)l_Zo(C1_4 a]_kll), -NHCOz(CH2)1_30(C1_4 alkll), NHC02CH2CH(C1_4 alkll)O(C1_4
alkil), -NHCO,(CH,),,OH, -NHCO,CH,CO,H, -CH,NHCO,(C,_4 alkil), -NHC(O)NH(C,_4 alkil), -NHC(O)N(C,_4
alkil),, NHC(O)NH(C,_4 alkil)N[5- do 6-¢lani heterociklus)], -NHSO,(C,, alkil), -CONH,, -CONH(C,_, alkil), -
CON(C1_4 alkjl)z, i -CH2CONH2,

R’ je odabran od H i C,_, alkila;

R je, nezavisno u svakom slucaju, odabran od H, halogena, CN, =0, OH, NH,, C; cikloalkila, C;_4 alkoksi, CF;,
CH,0H, CO,H, CO,(C,_4 alkil), i CONH;i

p je, nezavisno u svakom sluc¢aju, odabran od 0, 1, 12;

pod uvjetom da su iskljuceni sljedeca spojevi

O
HN
N = NH

0 Me
ci ,
i
Q
N-O HN
// HN ’f)/ONH
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Spoj patentnog zahtjeva 1 koje ima Formulu (II):

1
(R4 "

ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, ili solvat tog spoja, gdje:

prsten A je odabran od arila i 6-Clanog heterociklusa koji sadrzi: ugljikove atome i 1-3 heteroatoma koji su

odabrani od N, NH, i N(C_, alkil);

prsten B je odabran od imidazola, piridina, piridona, i piridazina;

X' je odabran od CH, i CH=CH;

W 1 Q su svaki nezavisno odabrani od N, NR9, CRZ, i CHRZ; i

R* je odabran od H, NH,, i C,_, alkila.

Spoj patentnog zahtjeva 2, ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, i
prsten A je odabran od fenila i piperidina;

je nezavisno odabran od

., . -1, N P .

o N‘*"; x’\\ $N ,;: Now

H R 4

i
R'? je odabran od H, halogena, i CN.
Spoj patentnog zahtjeva 3 koje ima Formulu (III):

R (TI1)
ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, ili solvat tog spoja, gdje:

3

li solvat tog spoja, gdje:



10

15

20

25

HR P20171122 T1

je nezavisno odabran od

NS \ o
r]r:/\ ﬁ/j% .’P‘I N ’ﬁlﬁﬂ

R! 0 f"j

L] B by ” n i

W 1 Q su svaki nezavisno odabrani od N i CR%
R'*iR'"™ su svaki nezavisno odabrani od H i halogena;

R? je nezavisno u svakom slucaju, odabran od H i C,4 alkila po izboru supstituiranog sa OH;

R* je odabran od H, NH,, i Me;

R* je odabran od H i Cy_4 alkila;

R’ je odabran od H i Cy_4 alkila;

R® je nezavisno odabran od H, C(O)OH, i C(O)O(C,_4 alkil);
R’ je odabran od H, Cy 4 alkila, i CF5;

alternativno, R R’ zajedno su =0; i

R'? je odabran od H, halogen i CN.

Spoj patentnog zahtjeva 4 koje ima Formulu (IV):

R* R®
o]
HN RS
o]
N
//Q N = /
W 3
\N R HN
Rza R10
R1a
R1b (IV)

ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, ili solvat tog spoja, gdje:
W 1 Q su svaki nezavisno odabrani od N i CH;

R'*i R" su svaki nezavisno odabrani od H,F,i1Cl;

R* je odabran od H, metil, etil, propil, izopropil, i butil;

R’je H;

R® je NHC(O)O-C,, alkil; i

R'? je odabran od H i CN.

Spoj patentnog zahtjeva 5 koje ima Formulu (V):

R4
(o]
HN R®
0
N
/Q N o
N H /
N HN
N RZa R10

R1a

R1b (V)
ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, ili solvat tog spoja, gdje:
R je odabran od H i F;
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R'je Cl; i
R* je odabran od H, metil, etil, i izopropil.
7. Spoj patentnog zahtjeva 4 koje ima Formulu (VI):

R4
(o]
HN R®
0 O

Q

/7 N
W H

AN

N R1 0

R1a
1b
R (V1)
5 ili stereoizomer, tautomer, farmaceutski prihvatljiva sol, ili solvat tog spoja, gdje:
R10

je nezavisno odabran od

.1

ek e eal i o

HN

W je odabran od N i CH;
10 Q je odabran od N 1 CH;
R'*i R' su svaki nezavisno odabrani od F i Cl,
R* je odabran od H, metil, i etil; i
R® je NHC(O)OMe.
8. Spoj prema patentnom zahtjevu 1, odabrano iz grupe koja se sastoji od:

HO ©
o HN NHCO,Me
% N N
Now
N F7 N

is Cl

a bl

CI)LN S 7
N HN/

Cl
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-

HN N._-O-_

Farmaceutska kompozicija koja sadrZi jedno ili viSe spoja u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-8 i
farmaceutski prihvatljiv nosa¢ ili otapalo.

Spoj iz bilo kojeg od patentnih zahtjeva 1-§, ili stereoizomer, tautomer, ili farmaceutski prihvatljiva sol tog spoja,
za primjenu u lijeéenju.

Terapijski efikasna koli¢ina spoja iz bilo kojeg od patentnih zahtjeva 1-8, ili stereoizomera, tautomera, ili
farmaceutski prihvatljive soli tog spoja, za primjenu u lijecenju 1/ili profilaksi tromboembolijskog poremecaja.
Terapijski efikasna koli¢ina spoja bilo kojeg od patentnih zahtjeva 1-8, ili stereoizomera, tautomera, ili
farmaceutski prihvatljive soli tog spoja, za primjenu prema patentnom zahtjevu 11, gdje tromboembolijski
poremecaj je odabran iz grupe koja sc sastoji od arterijskih kardiovaskularnih tromboembolijskih poremecaja,
venskih kardiovaskularnih tromboembolijskih poremecaja i tromboembolijskih poremec¢aja u komorama srca ili u
perifernoj cirkulaciji.

Terapijski efikasna koli¢ina spoja bilo kojeg od patentnih zahtjeva 1-8, ili stereoizomera, tautomera, ili
farmaceutski prihvatljive soli tog spoja, za primjenu prema patentnom zahtjevu 12, gdje je tromboembolijski
poremecaj odabran od nestabilne angine, akutnog koronarnog sindroma, atrijalne fibrilacije, infarkta miokarda,

11
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prolaznog ishemijskog napada, infarkta, ateroskleroze, periferne okluzivne arterijske bolesti, venske tromboze,
duboke venske tromboze, tromboflebitisa, arterijske embolije, koronarne arterijske tromboze, cerebralne arterijske
tromboze, cerebralne embolije, embolije bubrega, plu¢ne embolije i tromboze koja nastaje od medicinskih
implantata, uredaja ili procedura u kojima je krv izloZena umjetnoj povrsini koja pospjesuje trombozu.

12
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