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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

2.

Sl

Spoj, naznacen time, da je predstavljen formulom (I),

NH,
N
3 al
R, N
N ")
3! o ! N>=
08 LY \
i 1 R2
R (0,

u kojoj

R! je Cigalkil, halogenC,salkil, C;_scilkoalkilC,salkil, C;_salkoksiC;—galkil ili pirolidinilC;_galkil;

R? je Cialkil, fenilC,_galkil, piridinilC,_salkil ili pirimidinilC,alkil, gdje su spomenuti fenilC,_salkil,
piridinilC, _alkil i pirimidinilC,_¢alkil nesupstituirani ili supstituirani s jednim, dva ili tri supstituenta, neovisno
odabrana iz sljedeée skupine: halogen, C;alkil, C;_¢alkoksi, cijano, karboksi, karbamoil, haloC,_salkil,

C_¢alkilsulfonil, C-salkoksikarbonil, C,-salkoksiC;_galkilaminokarbonil, pirolidinilkarbonil
piperidinilkarbonil;
R’ je H;

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, njegov enantiomer ili dijastereomer.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da

i

R' je metil, etil, propil, butil, kloropropil, cikloheksilmetil, metoksietil, metoksipropil, pirolidinilpropil ili

trifluoroetil;

R? je izobutil, benzil, klorobenzil, fluorobenzil, bromobenzil, klorofluorobenzil, klorometilbenzil,
diklorobenzil, difluorobenzil, metilbenzil, metoksibenzil, cijanobenzil, karbamoilbenzil, trifluorometilbenzil,
metilsulfonilbenzil, metoksikarbonilbenzil, karboksibenzil, metoksietilaminokarbonilbenzil,
piperidinilkarbonilbenzil, pirolidinilkarbonilbenzil, piridinilmetil, kloropiridinilmetil, metilpiridinilmetil,

pirimidinilmetil ili metilpirimidinilmetil;
R’ je H;
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, njegov enantiomer ili dijastereomer.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da R! je Cy—galkil, halogenCsalkil ili C;_galkoksiC;_salkil,

Spoj prema patentnom zahtjevu 3, naznacen time, da R! je metil, etil, propil, butil, kloropropil, trifluoroetil,

metoksietil ili metoksipropil.

Spoj prema patentnom zahtjevu 3, nazna¢en time, da R' je C,_alkil.

Spoj prema patentnom zahtjevu 2 ili 5, nazna¢en time, da R' je metil, etil ili propil.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili 2, naznacen time, da je odabran iz skupine koju ¢ine:
6-Amino-9-benzil-2-(metilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(etilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(2-metoksietilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(butilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(3-metoksipropilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(2,2,2-trifluoroetilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-benzil-2-(cikloksiheksilmetilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-klorofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-metoksifenil)metil]-2-(metilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(3-kloropropilsulfonimidoil)-9-[ (4-metoksifenil)metil]-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-metoksifenil)metil|-2-(3-pirolidin-1-ilpropilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-klorofenil)metil]-2-(metilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(6-kloro-3-piridil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(2-klorofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(metilsulfonimidoil)-9-(3-piridilmetil)-7H-purin-8-on;
3-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-il]metil benzonitril;
3-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil |benzamid;
6-Amino-2-(metilsulfonimidoil)-9-(2-piridilmetil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(metilsulfonimidoil)-9-(4-piridilmetil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-izobutil-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(3-klorofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
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6-Amino-2-(propilsulfonimidoil)-9-[[4-(trifluorometil )fenil | metil]-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-fluorofenil)metil]]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-bromofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(3,4-diklorofenil)metil ]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-(3,4-difluorofenilmetil)-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-kloro-3-metil-fenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(propilsulfonimidoil)-9-(p-tolilmetil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-kloro-3-fluorofenil)metil|-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(2,4-difluorofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
4-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil|benzonitril;
4-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil |benzamid;
6-Amino-9-[(6-metil-3-piridil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(2-metil-4-piridil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(3-kloro-4-metil-fenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil )-7H-purin-§-on;
6-Amino-9-[(4-metilsulfonilfenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil )-7H-purin-8-on;

Metil 4-[[6-amino-8-0kso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil |benzoat;
4-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil]benzojeva kiselina;
4-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil]-N-(2-metoksietil)benzamid;
6-Amino-9-[[4-(piperidin-1-karbonil)fenil]metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(S-propilsulfonimidoil)-9-[[4-(pirolidin-1-karbonil)fenil Jmetil]-7H-purin-8-on;
6-Metil-2-(propilsulfonimidoil )-9-(pirimidin-5-ilmetil)-7-purin-8-on;
6-Metil-9-[(2-metilpirimidin-5-il)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-klorofenil)metil]-2-(etilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(etilsulfonimidoil )-9-(p-tolilmetil)-7H-purin-8-on; i
6-Amino-2-(etilsulfonimidoil)-9-[(4-fluorofenil)metil ]-7H-purin-8-on.

Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1, 2 ili 7, nazna€en time, da je odabran iz skupine koju ¢ine:

6-Amino-9-benzil-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-klorofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(6-kloro-3-piridil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-fluorofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-bromofenil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-2-(propilsulfonimidoil)-9-(p-tolilmetil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(6-metil-3-piridil)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
Metil 4-[[6-amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil]benzoat;
4-[[6-Amino-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-9-ilJmetil]benzojeva kiselina;
6-Metil-9-[(2-metilpirimidin-5-il)metil]-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-Amino-9-[(4-klorofenil)metil]-2-(etilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on; i
6-Amino-2-(etilsulfonimidoil )-9-(p-tolilmetil)-7H-purin-8-on.

Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 8, naznafen time, da je odabran iz skupine koju ¢ine:

6-Amino-9-[(4-klorofenil)metil]-2-(etilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on; i
6-Amino-2-(etilsulfonimidoil)-9-(p-tolilmetil)-7H-purin-8-on.

10. Spoj, naznacen time, da je predstavljen formulom (Ia),

R

|
R (la),

u kojoj

R* je Cigalkil, halogenC,_salkil, C;_;cilkoalkilC,_salkil, C,_salkoksiC;_salkil ili pirolidinilC,_4 alkil;

R’ je Cialkil, fenilC,_galkil, piridinilC;_ealkil ili pirimidinilC,alkil, gdje su spomenuti fenilC,_salkil,
piridinilC, alkil i pirimidinilC,_¢alkil nesupstituirani ili supstituirani s jednim, dva ili tri supstituenta, neovisno
odabrana iz skupine koju Cine sljedec¢i: halogen, Cjalkil, C;alkoksi, cijano, karboksi, karbamoil,
haloC,alkil, C;jsalkilsulfonil, C;_salkoksikarbonil, C;_galkoksiC;_salkilaminokarbonil, pirolidinilkarbonil i
piperidinilkarbonil;

R® je H ili Cy-6alkil-C(O)O-C;galkil—;
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R’ je H, Cygalkil, C;_scikloalkil ili C;_jqalkilkarbonil;

R® je H, Cygalkilkarbonil, karboksiC;—salkilkarbonil, C;_salkioksikarbonilC;—salkilkarbonil ili benzoil;

pod uvjetom da R®, R” i R® nisu H istodobno;

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, njegov enantiomer ili dijastereomer.

11.  Spoj prema patentnom zahtjevu 10, naznacen time, da je odabran iz skupine koju ¢ine:

N-[(6-Amino-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-i*-sulfaniliden]pentanamid;

N- [6-Amino-9-[(4-k10r0fenil)metil]-8-0kso-7H-purin-2-il]-okso-propil-k4-sulfaniliden] acetamid;

N- (6-Amino-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-metil-okso-k4-sulfaniliden]acetamid;

4-[[(6-Amino-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-i*-sulfaniliden]amino]-4-okso-butanoiéna kiselina;
4-[[(6-Amino-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-i*-sulfaniliden]amino]-4-okso-butanoiéna kiselina;
4-[[(6-Amino-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil -14-sulfaniliden]amino]-4-okso-butanoi¢na kiselina;
Etil 4-[[(6-amin0-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-k“-sulfaniliden] amino|-3-okso-butanoat;
Etil 4-[[(6-amin0-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-k“-sulfaniliden] amino]-4-okso-butanoat;
Etil 4-[[(6-amin0-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-k“-sulfaniliden] amino]-4-okso-butanoat;
N-[(6-Amino-9-benzil-8-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-i*-sulfaniliden]benzamid;
N-[(6-Amino-9-benzil-§-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-i*-sulfaniliden]benzamid;
N-[(6-Amino-9-benzil-§-okso-7H-purin-2-il)-okso-propil-i*-sulfaniliden]benzamid;
9-Benzil-6-(etilamino)-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
6-(Etilamino)-9-[(6-metil-3-piridil)metil]-2(S-propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
9-[(4-Klorofenil)metil]-6-(etilamino)-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
9-Benzil-6-(propilamino)-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
9-Benzil-6-(izopropilamino)-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
9-Benzil-6-(ciklopropilamino)-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-8-on;
N-[9-[(4-Klorofenil)metil]-8-okso-2-(propilsulfonimidoil )-7H-purin-6-il]-2-propil-pentanamid;
9-[(4-Klorofenil)metil]-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-6-ilJacetamid;
9-Benzil-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-6-il]pentanamid;
9-[(4-Klorofenil)metil]-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-6-il]-2-etil-butanamid;
9-[(4-Klorofenil)metil]-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-6-il]-3-metil-butanamid;
9-[(4-Klorofenil)metil]-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-6-il]-2-metil-pentanamid;
9-[(4-Klorofenil)metil]-8-okso-2-(propisulfonimidoil)-7H-purin-6-il]-2,2-dimetil-propanamid;

N-[9-Benzil-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)-7H-purin-6-il]-2-propil-pentanamid;

[6-Amino-9-benzil-2-(metilsulfonimidoil)-8-okso-purin-7-il|metil-acetat;

[6-Amino-9-benzil-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)purin-7-il]metil-acetat;

[6-Amino-9-benzil-8-okso-2-(propilsulfonimidoil)purin-7-il]metil-2,2-dimetilpropanoat; i

1-[6-Amino-9-benzil-8-okso-2-(propilsulfonimidoil )purin-7-il]etil-acetat.
12. Postupak za pripremu spoja prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 11, naznaCen time, da sadrZi sljedece

korake:
(a) reakciju spoja formule (Ila),

—_—_ — —

N-[
N-[
N-[
N-[
N-[
N-[

MH,

H
- ! K
o /[\ =0
A
k] 54

P <]

(Ha),
§ reagensom za iminaciju;
(b) reakciju spoja formule (11b),

7

R

S

H

N N
N S g 7 =0
g Ty N

I

(i),

s reagensom za iminaciju; pri demu R* je R ili R*, R” je R” ili R®, R7 je C_alkil ili C;_scikloalkil;
(c) reakciju spoja formule (I1lc),
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G

Rmz/ﬁkw{

H
N7 e N
N ! ! >:€3
R\S/L'\“N N\ )
R™ O (Ie),

s oksidansom nakon &ega slijedi iminacijski reagens, pri éemu R* je R' ili R*, R” je R*ili R”, R" je C,-jpalkil;
(d) reakciju spoja formule (Illa),

NH,
5!
N N
A=
S,
N Y
A
R (),

s oksidansom nakon &ega slijedi iminacijski reagens, pri ¢emu R* je R' ili R*, R” je R* ili R’;
(e) reakciju spoja formule (Ie),

Rﬂ
™~ 8

NH,
H
N N
NH | \f:a
{:‘:;‘-_’-..LJ M“«fﬂ M
| \Rz
&
{Ie},
s haloesterom;
(f) reakciju spoja formule (Ie),
MH,
‘ H
N M
MH /L\ g >:0
O‘::':!S!’f RN N
| 15
R R

(e},

s karboksilnim anhidridom ili acil-kloridom;
gdje su R"R? R*i R’ isti kao §to su definirani u bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 29.
13. Spoj ili farmaceutski prihvatljiva sol, enantiomer ili dijastereomer prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 11,
naznacen time, da se upotrebljava kao terapijski djelatna tvar.
14. Farmaceutski pripravak, naznacen time, da sadrZi spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 11 i terapijski
nertni nosac.
15. Spoj ili farmaceutski prihvatljiva sol, enantiomer ili dijastereomer prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 11,
naznacen time, da se upotrebljava u lije¢enju ili profilaksi infekcije virusom hepatitisa B.
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