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DERIVATI PIRIDAZINA ZA UPORABO PRI PREPREGEVANJU AL ZDRAVLJENJU
ATAKSICNIH MOTENJ

Patentni zahtevki

1. Spojina s formulo (1), ali njena farmacevtsko sprejemljiva sol,

@D
pri Eemer

R' predstavlja vodik ali fluorov atom ali trifluorometilno skupino:

R? predstavlja skupino -X-Y-R3:

X in Y vsak neodvisno predstavijata vez, kisikov atom ali skupino - C(0), -
S(O)n, -C(O)NR*, -S(0)2NR4, -NR*,

)
ali -CR*R?®-, ob predpostavki da X in Y ne moreta hkrati predstavljati vezi in ob
predpostavki da, ¢e X in Y nista vez, potem vsaj en izmed X in Y predstavija -
CR*R5-;

nje0, 1ali2;
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vsak R* neodvisno predstavija vodikov atom ali C1-Cs alkil ali C1-Cg haloalkilno
skupino;

vsak R® neodvisno predstavlja vodikov atom, C1-Cs alkil ali C1-Cs haloalkilno
skupino ali =CH-;

R® predstavija 3- do 10-&lenski nasi¢en ali nenasi¢en karbocikliéni ali
heterocikli¢ni obro&ni sistem, obro&ni sistem je lahko po Zelji substituiran z vsaj
enim substituentom izbranim v skupini, v kateri so halogen, hidroksil, ciano,
okso, C1-Cs alkil, C2-Cs alkenil, C1-Cs haloalkil, C1-Cs hidroksialkil, C1-Cs
alkoksi, C1-Ce haloalkoksi, C1-Cs alkiltio, C1-Cg alkilsulfinil, C1-Ce alkilsulfonil,
C1-Cs alkilkarbonil, C1-Cs alkilkarboniloksi, C1-Cs alkoksikarbonil, amino, -
CON(R®)2, C1-Cs alkilamino, di-(C1-Ce alkil)amino, C3-Cs cikloalkil, C3-Cs
cikloalkiloksi, C3-Cs cikloalkilmetil, -[Olp-(CH2)q-O-R7 in 4- do 6-&lenski nasiten
ali nenasiten heterocikli¢en obrog PO izbiri substituiran z vsaj enim
substituentom izbranim med C1-Cs alkil in C1-C4 alkoksi;

vsak R® neodvisno predstavija vodikov atom ali C1-Cs alkilno skupino:
pjeOali1;

gje1,2,3ali4;in

R predstavlja C1-Cs alkilno skupino:

za uporabo pri prepre¢evaniu ali zdravljenju ataksiénih moten;.

. Spojina za uporabo po zahtevku 1, ki se uporablja za prepregevanje ali
zdravljenje spinocerebralnih ataksi&nih motenj ali Friedrichove ataksije.

. Spojin za uporabo po zahtevku 1 ali 2, izbrana v skupini, v kateri so:
4-Hidroksi-6-(2-feniletil)piridazin-3(2H)-on;
6-[2-(4-F|uorofenil)etiI]-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
4-Hidroksi-6-{2-[5-(trifluorometil)piridin-2-i|]etiI}piridazin-3(2H)—on;
6-[(4-Klorobenzil)suIfanil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
4-Hidroksi-6-{2-[6-(trifluorometil)piridin-3-il]etil}piridazin-3(2H)—on;
6-[2-(3-Fluorofenil)etil]—4-hidroksipiridazin—3(2H)—on;
6-[2-(2-Fluorofenil)etil]-4-hidroksipiridazin—3(2H)-on;
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6-[2-(3,5-Diﬂuorofenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-[2-(3,4-Dif|uorofenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
4-Hidroksi-6-{2-[3-(trif|uorometoksi)fenil]etil}piridazin-3(2H)-on;
4-Hid roksi-6-{2-[3-(trif|uorometil)fenil]etiI}piridazin-3(2H)—dn;
4-Hidroksi—6-{2-[5-(trifluorometiI)piridin-3-il]etil}piridazin-3(2H)-on;
6-(2-Cikloheksiletil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
6-(2-CiklopropiletiI)-4-hidroksipiridazin-3(2 H)-on;
6-(2-Ciklopentiletil)-4-hid roksipiridazin-3(2H)-on:;
4-Hidroksi-6-[2-(4-metoksicikloheksiI)etil]piridazin-3(2H)-on;
6-[2-(2,4-Difluorofenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
6-{2-[3-(Dif|uorometiI)fenil]etil}-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-Benzil-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-[2-(3-KlorofeniI)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
4-Hidroksi-6-(1 -fenilciklopropil)piridazin-3(2 H)-on;
4-[2-(5-Hidroksi-6-okso-1 ,8-dihidropiridazin-3-il)etillbenzonitril:
6-[2-(3-F Iuoro-4-meti|fenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
6-[2-(4-F|uoro-3-metilfenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;

6- [2-(3,4-Dimetoksifenil)etil] -4-hidroksipiridazin-3 (2H)-on;
6-[2-(4-Klorofenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-[2-(2-Klorofenil)etil]-4-hid roksipiridazin-3(2H)-on;

4-Hid roksi—6-{2-[2-(trif|uorometil)fenil]etil}piridazin-3(2H)-on;
6-(4-(Difluorometoksi)fenetil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(4-(Trifluorometoksi)fenetiI)-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(3 -(Difluorometoksi)fenetil)-4-hidroksipiridazin-3 (2H)-on;
6-[1 -(4-Fluorofenil)ciklopropil]-4-hid roksipiridazin-3(2H)-on:;
6-[1-(4-F Iuorofenil)etiI]-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
4-Hidroksi-6-{1 -[3-(trifluorometil)fenil]eti l}piridazin-3(2H)-on;
4-Hid roksi-6-{2-[4-(triﬂuorometil)fenil]etil}piridazin-3(2 H)-on;
6-((Ciklopropilmetil)(metil)amino)—4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-((Cikloheksi|metiI)(metil)amino)-4-hidroksipiridazin-3(2 H)-on;
6-(3-Klorobenzil)—4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(4-Klorobenzil)-4-hid roksipiridazin-3(2H)-on:;
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6-(Cikloheksilmetil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
6-(4-Fluorobenzil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(2-Kloro-6-f|uorobenzil)—4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
6-(2-Klorobenzil)—4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;

6-(3-F luorobenzil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;

6-(2-F Iuorobenzil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(4-Meti|benzil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
6-(3-Metilbenzil)—4-hidroksipiridazin-3(2H)—on;
4-Hidroksi—6-(3-(trif|uorometiI)benzil)piridazin-3(2H)-on;
4-Hidroksi—6-[2-(oksan-4-iI)etil]piridazin-3(2H)-on;
6-{[(4-F|uorofenil)metiI](metil)amino}-4-hidroksi-piridazin—3(2H)—on;
6-[2-(2,6-Dif|uorofenil)etil]-4-hidroksi-piridazin-3(2H)-on;
6-[2-(2-Kloro-6-ﬂuorofenil)etil]-4-hidroksi—piridazin-B(ZH)—on;
6-{[3,5-bis(TriquorometiI)fenil]metil}-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(1-FeniIetil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)-on;
6-(Ciklopropilmetil)—4—hidroksi-2,3-dihidropiridazin-3-on;
4-Hidroksi-6-{1-[4-(trifluorometil)feniI]ciklopropil}-2,3-dihidropiridazin-3-on;
6-{2—[2-Kloro-4-(trifluorometiI)fenil]etil}—4-hidroksi-2,3-dihidropiridazin-3-on;
6-{2-[2-FIuoro-4-(triﬂuorometiI)feniI]etil}-4-hidroksi-2,3-dihidropiridazin-3-on;
6-{2-[3,5-bis(TrifluorometiI)fenil]etil}-4-hidroksi—2,3-dihidropiridazin-3-on;
6-{2-[2,4-bis(TrifIuorometil)fenil]etil}-4-hidroksi-2,3—dihidro-piridazin-3-on;
6-{2-[3,4-bis(Trif|uorometil)feniI]etiI}-4-hidroksi-2,3-dihidropiridazin-3-on;
4-Hidroksi-6-(3-metiI-4—(trif|uorometiI)fenetil)piridazin-3(2H)-on;
4-Hidroksi-6-{2-[2-metiI-4-(trif|uorometil)fenil]etil}-2,3-dihidropiridazin-3-on;
6-{2-[3,5-DifIuoro-4-(trifluorometi|)fenil]etil}-4-hidroksi-2,3-dihidropiridazin-3-on;
6-{2-[3—FIuoro-4-(triﬂuorometil)fenil]etil}-4~hidroksi—2,3—dihidropiridazin-3-on;
in njihove farmacevtsko sprejemljive soli.

. Spojina s formulo (I) za uporabo po kateremkoli izmed zahtevkov od 1 do 3, ki je
6-[2-(4-FIuorofenil)etil]-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on.
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5. Spojina s formulo (I) za uporabo po kateremkoli izmed zahtevkov od 1 do 3, ki je
4-Hidroksi-6-{2-[4-(trifluorometil)feniI]etil}piridazin-3(2H)-on.

6. Spojina s formulo (I) za uporabo po kateremkoli izmed zahtevkov od 1 do 3, ki je
6-(4-Klorobenzil)-4-hidroksipiridazin-S(ZH)-on.

7. Spojina s formulo (I) za uporabo po kateremkoli izmed zahtevkov od 1 do 3, ki je
6-(2-Fluorobenzil)-4-hidroksipiridazin-3(2H)—on.

8. Spojina s formulo (1) ali njena farmacevtsko sprejemljiva sol kot je definirana v
kateremkoli izmed zahtevkov od 1 in 3 do 7 za uporabo pri zmanj$evanju
verjetnosti ataksi¢ne motnje.

9. Farmacevtski sestavek, ki vsebuje spojino s formulo (1) ali njeno farmacevtsko
sprejemljiva sol kot je definirana v kateremkoli izmed zahtevkovod 1in3do 7 v
povezavi s farmacevtsko sprejemljivim adjuvansom, razredgilom alj nosilcem za
uporabo pri prepregevaniju ali zdravljenju ataksiénih moten,;.

10. Farmacevtski sestavek za uporabo po zahtevku 9, ki nadalje vsebuje D-serin, D-
serin etil ester, D-cikloserin, amantadin, amantadin hidroklorid, buspiron,
acetazolamid, topiramat, divalproeks sodium, L-dopa, propranolol, primidon,
klonazepam, levetiracetam, karbamazepin, gabapentin, baclofen, ondansetron,
tizanidin ali pramipeksol.

11.Farmacevtski sestavek, ki vsebuje spojino s formulo (1) ali njeno farmacevtsko
sprejemljivo sol kot je definirano v kateremkoli izmed zahtevkov 1 in 3do 7 v
povezavi s farmacevtsko sprejemljivim adjuvansom, razredgilom ali nosilcem, za
uporabi pri zniZzevanju tveganja ataksiénih moten,.

12.Farmacevtski sestavek za uporabo po zahtevku 11, pri ¢emer farmacevtski
sestavek nadalie vsebuje D-serin, D-serin etil ester, D-cikloserin, amantadin,
amantadin hidroklorid, buspiron, acetazolamid, topiramat, divalproeks sodium, L-
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dopa, propranolol, primidon, klonazepam, levetiracetam, karbamazepin,
gabapentin, baclofen, ondansetron, tizanidin ali pramipeksol.

13.Spojina za uporabo po kateremkoli izmed zahtevkov od 1 do 7, ali farmacevtski
sestavek za uporabo po zahtevku 9 ali 10, pri &emer zdravljenje vklju€uje
zmanj$evanje simptomov povezanih z ataksi&nimi motnjami.

14.Spojina ali farmacevtski sestavek za uporabo po zahtevku 13, pri &emer

zdravljenje zagotavlja izbolj§anje hoje, ravnoteZja, koordinacije okongin in/ali
govora.

15.Spojina za uporabo po kateremkoli izmed zahtevkov od 1 do 7 ali farmaceviski
sestavek za uporabo po zahtevku 9 ali 10, pri &emer je rezultat zdravljenja
povecano obdobje med epizodami ataksi&nih moten.
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