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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj sa formulama (1), (ID, (IID), (IV), ili (V):
NH, NH.

R1 R1
Ra
X;
R™ R ‘ R )\X,x?,
b (W w X (1)
NH;
NH5
Ry
R,
0)
N Yo
-~
5 _N Reoa -/ R,
2a (11I) b (Iv)
NH2
| =y Ry
=N
Re™ V)
ili sol istog, pri ¢emu:

R; je -OH ili -OP(O)(OH),;
X1 je CH, ili O;
X, je CH, ili O;
X5 je CH, ili O, pod uvjetom da X, je O jedino ukoliko X; i X; su svako CH;
R; je Ry, ili Ryp;

----- predstavlja bilo jednostruku vezu sa R,, ili dvostruku vezu sa R,,;
Ry, je -(CHy)3.6CHs,  -(CHy);4CH=CR,R,, -(CH,);4CH=CR,(CH,CH3), -CH=CH(CH,);3C(R)s,
CH=CH(CH;),.s0CHa;, -(CH,);:CH=CHCH=CR,R,, -CH=CH(CH,),; :CH=CR\R,, -CH=CHR,, -(CH;),3R,, -
(CH2)130(CH2)0.3R,, -(CH2)1:38(CH2)0.3R,, -CH2S(O)R, -CH2S(0)2R;, -O(CH,) 2R, -O(CH:)120(CH2)02R,, -
OC(O)R,,  -(CH2)140(CH2)0oC(Ry)3,  -(CH2)140(CHz)ooCFs,  -(CH2)14CRRO(CH2)04C(R)3,-(CH2) 1
30(CH,)14CH=CR(CH2)o3CH3, -(CH1)130(CH2)14CH=CRRy, -(CH1);30(CH2);4C(OH)R\R,, -(CHz)1.
30(CH2)140(CH)0.3CH3,  -(CH2)138(CH2)04C(R)3,  -(CH2)o30(CH1)14S(CH3)03C(R)3,  -(CH2)13S(CHy)y.
4S1I(CH3)3, -(CH2)13S(O)(CH2)o4C(R)3, -(CH2)138(0)2(CH2)04C(Ry)s, -(CH2)1sNRRy, -O(CH2)17C(RY)s, -
O(CH2)140(CH)o4C(R)3, -O(CH,)14CH=CR(CH,)q3CH3, -O(CHa);40(CH1)03C(Ry);, -O(CHy)1 4O(CHa)
;CH=CR\R,;, -O(CH,),40(CHy),3C=CR,, -C(O)(CH)q4C(R,)3, -OC(O)CH3)04C(Ry)3, -OC(O)CR,R(CH,)o.
4C(R);, -OC(OINR(CH1)o.5C(R)3,-NRC(OINR(CH, ) sC(Ry);, -C(CH3)=N-O(CH,)o.sC(R,)3, -C(CH3)=N-
O(CH,).»(fenil), -C(CH;)=N-O(CH,),(fluorofenil), -C(CH3)=N-O(CH,)..(metoksifenil), fenil, ili piridinil;
Ry je
(1) 6-Clani spiro-prsten koji ima jedan atom kisika i supstituiran sa nula ili 1 -(CH,);CHj; ili
(ii) =N-0-(CH,);CH3;, =N-O-CH,CH(CHs;),, =N-OCH,CH,(fenil), ili =N-O-CH,CH,CH,(fenil);

R, je Hili -OH;
svako Ry, je nezavisno H ili -CH3;
svako R, je nezavisno H, CI, 1, ili -CH3;
svako R, je nezavisno H ili -CH3; 1
R, je fenil, imidazolil, pirazolil, piridinil, pirimidinil, pirazinil, hinolinil, tiofenil, tiazolil, oksetanil, C;¢
cikloalkil, adamantanil, ili tetrahidropiranil, svaki supstituiran sa nula do 4 supstituenata nezavisno odabranih
odF, ClL 1,
C1_4 alkjl, -O(C1_3-alkﬂ), -CF3, -OCF3, -(CHz)l_GOCH3, -CHzNRXRX, -C(O)NRXRX, -C(O)NRX(C1_4 alkll), i-
CH,C(O)NR,R,.
pod uvjetima da (i) ukoliko navedeni spoj ima strukturu formule (I) i R, je -(CH,)sCHj;, tada najmanje jedno od
R, 1 R. nije H; i (i) ukoliko navedeni spoj ima strukturu formule (II) i X, X,, i X3 su svako CH,, tada R,, nije -
(CH,)sCHs.

2. Spoj u skladu sa patentnim zahtjevom 1, pri cemu navedeni spoj ima strukturu formule (Ic), (Ilc), (Illc), (IVe), ili

(Vo):
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(llc)

(Ive)

(Ve

Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 2, koje ima strukturu formule (1) ili sol istog, pri cemu:

R; je -OH ili -OP(O)(OH),;

R2 je RZa ili sz;

RZa je -(CH2)3CH3, -(CH2)5CH3, -CH2CH=CHCH2CH3, -CH2CH2CH=CHCH2CH3, -(CH2)3CH=CHCH3, =
(CH2)3CH=C(CH3)2, -(CH2)4CH=CH2, -(CH2)4CH=CHCH3, -CH=CH(CH2)3CH3, -CH=CH(CH2)3OCH3, -
CH=CHCH2CH2CH(CH3)2, -CH=CHCH2CH2CH20CH3, -CH2CH=CHCH=CHCH3, -
CH=CHCH,CH,CH=CH,, -CH=CH(fenil) pri ¢emu navedeni fenil je supstituiran sa -CH; ili -OCHjs; -
CH=CH(tetrahidropiranil), -(CH,)s(fenil) pri ¢emu navedeni fenil je supstituiran sa nula do 2 supstituenata
nezavisno odabrana od F, I, -CH;, -OCH;, -OCH,CH;, -OCH(CHs),, i -CH,C(O)N(CH3),; -(CH,),(metil
imidazolil), -(CH,),(metil pirazolil), -(CH,)»(piridinil) pri ¢enmu je navedeni piridinil supstituiran sa nula do 1
supstituentom odabranim od -OCH;; -(CH,),(pirimidinil), -(CH,),(hinolinil), -(CH,),s(tetrahidropiranil), -

CH,O(CH»):4CHa, CH,OCH,CH,CH(CHz),, -CH,OCH,CH,C(CHz)s, -CH,O(CH,)oCHs, -
CH20CH2CH2CH2CF3, -CH20CH2CH=CHCH2CH3, -CH20CH2CH=C(CH3)2, -
CH20CH2CH=CHCH2CH2CH3, -CH20 CH2CH2CH=CH2, -CH20CH2CH2CH2CH=CH2, -
CH,OCH,CH,CH=C(CH3),, -CH,OCH,CH,CH(OH)CH3;, -CH,OCH,CH,CH,CH,OH, -
CH,OCH,CH,CH,C(CHs),(OH), -CH,OCH,CH,OCHjs, -CH,OCH,CH,CH,OCH3, -

CH,0OCH,CH,0OCH,CH,CH3;, -CH,O(fenil) pri ¢emu je navedeni fenil supstituiran sa nula do 3 supstituenata
nezavisno odabrana od F, Cl, -CH;, -CH(CH3),, -C(CHs);, -OCHs;, -OCF;, -(CH,);sOCH3, -C(O)N(CH3),, -
CH,N(CH;),, -C(O)N(CH,CH3)(CH3), -C(O)N(CH;)(CH,CH,CH,CH;), i -C(O)N(CH,)(CH,CH(CHa),); -
CH,O(metoksi piridinil), -CH,O(tetrahidropiranil), -CH,O(trifluorometil, metil pirazolil), -CH,OCH,(fenil) pri
¢emu je navedeni fenil supstituiran sa nula do 1 supstituentom odabranim od -CH; i -OCHj; -CH,OCH,(metil
pirazolil), -CH,OCH;(tetrahidropiranil), -CH,OCH,(tiofenil), -CH,OCH,(trifluoro metil tiofenil), -
CH,OCH,(etil tiofenil), -CH,OCH,(dimetil tiofenil), -CH,CH,OCH,CH,, -CH,CH,OCH,CH(CHs),, -
CH,CH,O(metoksifenil), -CH,CH,OCH,(ciklopropil), -CH,CH,SCH(CHs;),, -(CH,);OCH,CHs;, -
(CH,);OCH(CHs3),, -(CH,);OCH,CH,CH=CH,, -(CH,);O(oksetanil), -(CH,);O(tetrametil cikloheksil), -
(CH,);0CH,SCH;, -CH,S(CH,),4CH;, -CH,SCH(CH;),, -CH,SCH,CH(CH3),, -CH,SCH,C(CHz);, -
CH,SCH,CH,CH(CH3),, -CH,SCH,CH,C(CH;);, -CH,SCH,CH,Si(CH3);, -CH,CH,S(CH,);>CH;, -
CH,CH,SCH,CH(CH3),, -CH,S(fenil) pri ¢emu navedeni fenil je supstituiran sa nula do 2 supstituenata
nezavisno odabrana od -CHj;, -CH(CHj),, i -OCHj;; -CH,S(adamantanil), -CH,S(piridinil), -CH,S(metil
piridinil), -CH,SCH,CH,(fenil), -CH,SCH,CH,(pirazinil), -CH,SCH,CH,(piridinil), -CH,S(O)(CH,);CHs;, -
Cst(O)z(CH2)3CH3, -Cst(O)(fenll), -Cst(O)z(fenﬂ), -(CH2)4OCH(CH3)2, -(CH2)4CH(CH3)OCH3, -
(CH,),C(CH3),OCH3, -(CH,)sN(CHs),, -O(CH,),;CH;, -OCH,CH,0O(CH,), 4CH;, -OCH,CH,OCH,CH(CHs),,
-OCH2CH=CH(CH2)2_3CH3, -OCH2CH20CH2CH=CH2, -OCH2CH20CH2CH=CH(CH3), -
OCH,CH,OCH,CH=C(CHy),, -OCH,CH,OCH,CH,C=CH, -OCH,CH,0O(CH,),sCH(CH,),, -
OCH,CH,S(CH,),CHj3;, -OCH,(cikloheksil), -OCHy(tetrahidropiranil), -OCH,(fenil) pri ¢emu navedeni fenil je
supstituiran sa nula do 1 supstituentom odabranim od -CHj;, -CH,CH;, -OCH;, -OCF;, i -OCH,CHj; -
OCH,CH,O(cikloheksil), -OCH,CH,O(metil fenil), -OCH,CH,OCH,(ciklobutil), -OCH,CH,OCH,(fenil),
OCH,CH,OCH;(tiazolil), -OCH,CH,OCH,(tiofenil), -OC(O)(CH,);CH;, -OC(O)C(CH;),(CH,);:CHs, -

OC(O)(fenil), -OC(O)NH(CH,);CH3, -OC(O)NH(CH,)sCH3;, -OC(O)N(CH3)(CH,);CHs, -
OC(O)N(CH3)(CH,)4CH;, -NHC(O)NH(CH,);CHz, -C(CH3)=N-O(CH,);CH;, -C(CH3z)=N-OCH,(fenil), -
C(CH;)=N-OCH,(fluorofenil), -C(CH;3)=N-OCH,(metoksifenil), -C(CH;3)=N-OCH,CH,(fenil), -
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OC(O)NH(CH;);CH3;, -OC(O)NH(CH,)sCH;, -OC(O)N(CH;3)(CH;,)34CH;, -NHC(O)NH(CH,);CHj, fenil, ili

piridinil;

sz je:

(i)  6-Clani spiro-prsten koji ima jedan atom kisika i supstituiran sa nula ili 1 -(CH;);CHa; ili
(i) =N-O-(CH;);CH;, =N-O-CH,CH(CH3;),, =N-OCH,CH,(fenil), ili =N-O-CH,CH,CH,(fenil);

R, je Hili -OH;

svako Ry, je nezavisno H ili -CHj; 1

svako R, je nezavisno H, Cl, 1, ili -CHa.
Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 2, koje ima strukturu formule (IT) ili sol istog; pri ¢emu:

Ry je -OH ili -OP(O)(OH),;

X je CH, ili O;

X, je CH, ili O;

X; je CH; ili O; pod uvjetom da X; je O samo ako oba X; 1 X3 su svako CHj; i

Rzaje -(CH2)5_6CH3 ili -CHzo(CH2)3_4CH3.
Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 2 koje ima strukturu formule (III), formule (IV), ili formule
(V) ili sol istog; pri Cemu:

R, je -OH ili -OP(O)(OH);;

R; je Ry

Ry, je -(CH)3CH3, -(CH,)sCH3, -(CHy)s(fenil), ili -C{O)CH3),CHs; i

svako Ry, je -CHa.
Spoj u skladu sa patentnim zahtjevom 1 koje ima strukturu:

NHz

ry

|
Rq

R;
ili sol istog; pri cemu:
R, je -OH ili -OP(O)(OH),; i
R; je -(CH,)sOCHjs;, -(CH,);OCH,CHj3, -CH,O(metoksifenil),
ili -CH,CH,(metoksifenil).
Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 3 i 6 koje ima strukturu:

ili sol istog; pri cemu:
R, je -OH ili -OP(O)(OH)s.
Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 31 6 do 7 koje ima strukturu:

ili sol istog.
Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 31 6 do 7 koje ima strukturu:

. NH2
J
HoCe OP(0)(OH);
T
ili sol istog.

Farmaceutska kompozicija koja sadrZi spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 9 ili farmaceutski
prihvatljivu sol istog; i farmaceutski prihvatljiv nosac.

Farmaceutska kompozicija u skladu sa patentnim zahtjevom 10 pri ¢emu R; je -OH u spoju ili farmaceutski
prihvatljivoj soli istog.

Spoj u skladu sa bilo kojim patentnim zahtjevom 1 do 10 ili farmaceutski prihvatljiva sol istog za primjenu kao
lijek.
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Spoj u skladu sa bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 10 ili farmaceutski prihvatljiva sol istog za primjenu u
lijeenju bolesti ili poremedaja koji je u vezi sa aktivnoséu G protein-spregnutog receptora S1Py, pri ¢emu je bolest
ili poremecaj odabran od transplantacije organa ili tkiva, bolesti kalem-protiv-domac¢ina nastalih uslijed
transplantacije, autoimunih sindroma ukljucuju¢i reumatoidni artritis, juvenilni idiopatski artritis, sustavni
eritemski lupus, kutani eritemski lupus (ukljucujuéi diskoidni eritemski lupus i subakutni eritemski lupus) i lupus
nefritis, Hashimoto-ovog tiroiditisa, multiple skleroze, mijastenije gravis, tipa 1 dijabetesa, uveitisa, posteriornog
uveitisa, alergijskog encefalomijelitisa, glomerulonefritisa, post-infektivnih autoimunih bolesti ukljucujuci
reumatsku groznicu i post-infektivni glomerulonefritis, inflamatornih i hiperproliferativnih koZnih bolesti,
psorijaze, psorijatiCnog artritisa, atopijskog dermatitisa, kontaktnog dermatitisa, ckcematoznog dermatitisa,
seborei€nog dermatitisa, lichen planus-a, pemfigusa, buloznog pemfigoida, bulozne epidermolize, urtikarije,
angioedema, vaskulitisa ukljucujuci vaskulitis u vezi sa ANCA, arteritis divovskih stanica, Takayasu-ov arteritis,
mikroskopski poliangiitis, vaskulitis centralnog Ziv€anog sustava, Churg-Strauss-ov sindrom, i reumatoidni
vaskulitis, eritema, kutane eozinofilije, akni, alopecije areata, keratokonjuktivitisa, vernalnog konjuktivitisa,
uveitisa u vezi sa Behcet-ovom boles¢u, keratitisa, herpeti¢nog keratitisa, koni¢ne roZnjace, distrofije epitela
roznjace, leukoma roznjace, okularnog pemfigusa, Mooren-ovog ulcera, skleritisa, Graves-ove oftalmopatije,
Vogt-Koyanagi-Harada sindroma, sarkoidoze, alergije na polen, reverzibilne opstruktivne bolesti di§nih puteva,
bronhijalne astme, alergijske astme, intrinzicke astme, ckstrinziCke astme, astme uslijed prasine, kronine ili
uporne astme, astme u kasnom dobu i hiperreaktivnosti di§nih puteva, bronhitisa, gastri¢nih ulcera, vaskularnog
oste¢enja uzrokovanog ishemijskim bolestima i trombozom, ishemijske bolesti crijeva, inflamatornih bolesti
crijeva, nekrotiziraju¢eg enterokolitisa, intestinalnih lezija u vezi sa termickim opekotinama, celijacnih bolesti,
proktitisa, cozinofilinog gastroenteritisa, mastocitoze, Crohn-ove bolesti, ulceroznog kolitisa, migrene, rinitisa,
ekcema, intersticijalnog nefritisa, Goodpasture-ovog sindroma, hemoliti¢ko-uremi¢nog sindroma, diabeti¢ne
nefropatije, multiplog miozitisa, Guillain-Barre-ovog sindroma, Meniere-ove bolesti, polineuritisa, multiplog
neuritisa, mononeuritisa, radikulopatije, hipertiroidizma, Basedow-ove bolesti, Ciste aplazije crvenih stanica,
aplasti¢ne anemije, hipoplasticne anemije, idiopatske trombocitopeni¢ne purpure, autoimune hemoliti¢ne anemije,
agranulocitoze, perniciozne anemije, megaloblastne anemije, aneritroplazije, osteoporoze, sarkoidoze, fibroidnih
pluca, idiopatske intersticijalne pneumonije, dermatomiozitisa, leukoderme wulgaris, ihtioze vulgaris,
fotoalergijske osetljivosti, kutanog T stani¢nog limfoma, arterioskleroze, ateroskleroze, aortitis sindroma,
poliarteritis nodoze, miokardoze, skleroderme, Wegener-ovog granuloma, Sjogren-ovog sindroma, adipoze,
eozinofilnog fascitisa, lezija gingive, periodoncija, alveolarne kosti, zubnog cementa, glomerulonefritisa, alopecije
muskog uzorka ili senilne alopecije spreCavanjem epilacije ili osiguravanjem klijanja kose i/ili pospjeSivanjem
generiranja kose 1 rasta kose, miSi¢ne distrofije, pioderme i Sezary-evog sindroma, Addison-ove bolesti,
ishemijsko-reperfuzione povrede organa koja se javlja tokom ocuvanja, transplantacije ili ishemijske bolesti,
endotoksinskog-Soka, pseudomembranoznog kolitisa, kolitisa izazvanog lijekom ili zracenjem, ishemijske akutne
renalne insuficijencije, kroni¢ne renalne insuficijencije, toksinoze izazvane kisikom za pluca ili lijekovima, raka
plu¢a, pulmonalnog emfizema, katarakte, sideroze, retinitisa pigmentoze, senilne makularne degeneracije,
vitrealnog oziljavanja, alkalne opeckotine roZnjace, dermatitisa eritema multiforme, lincarnog IgA buloznog
dermatitisa i cementnog dermatitisa, gingivitisa, periodontitisa, sepse, pankreatitisa, bolesti izazvanih zagadenjem
sredine, starenja, karcinogeneze, metastaze karcinoma i hipobaropatije, bolesti uzrokovane histaminom ili
oslobadanjem leukotriena-C,4, Behcet-ove bolesti, autoimunog hepatitisa, primarne bilijarne ciroze, sklerozirajuceg
holangitisa, parcijalne resekcije jetre, akutne nekroze jetre, nekroze izazvane toksinom, virusnog hepatitisa, Soka,
ili anoksije, B-virus hepatitisa, ne-A/ne-B hepatitisa, ciroze, alkoholne ciroze, insuficijencija jetre, fulminante
insuficijencije jetre, insuficijencije jetre sa kasnim pocetkom, insuficijencije jetre "akutne-na-kroni¢nu", povecanja
kemoterapijskog efekta, citomegalovirusne infekcije, HCMYV infekcije, AIDS-a, raka, senilne demencije, traume,
neuropatske boli, kronine bakterijske infekcije, trombocitopenije, IgA nefropatije, mezangioproliferativnog
glomerulonefritisa, bolesti koja je u vezi sa IgG4, ankilozirajuceg spondilitisa, i relapsirajuceg polihondritisa.

Spoj za primjenu u sladu sa patentnim zahtjevom 13 ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, za lijeCenje autoimune
bolesti ili kroni¢ne inflamatorne bolesti.
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