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PATENTNI ZAHTJEVI
1. Spoj Formule I, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol
R1 XZ
O/
7 | 3 NHz
P
X" N7 TR?
I

naznacen time $to
X' i X? su neovisno birani

H;

halogen;

C4 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena;

C,.4 alkoksi, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih

-OH;
C4 alkoksi; ili
NR¥RPE:

NRR:

ciklopropil, koji moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R’; fenoksi, koji moZe biti

supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R’; ili fenil, koji moZe biti supstituiran s jednom ili

vi$e neovisno biranih skupina R’;

R'je
C4 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih
-OH;
C,_4 alkoksi; ili
4-6-ero¢lanih monociklic¢kih heterocikla koji sadrze 1 ili 2 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine
koju ¢ine O, Si N;

fenil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi$e neovisno biranih R* skupine;

N-vezani 4-6-eroclani monocikli¢ki heterocikl koji sadrZi 1, 2 ili 3 heteroatoma, koje se neovisno bira iz
skupine koju ¢ine N, O i S, gdje heterocikl moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina
RS;

N-vezani 4-6-eroclani monocikli¢ki heterocikl koji sadrZi 1, 2 ili 3 heteroatoma, koje se neovisno bira iz
skupine koju ¢ine N, O i S, kondenziran s fenilom, gdje monociklicki heterocikl i fenil mogu biti
supstituirani s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R’;
C,; cikloalkil, koji moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R; ili -NR°R’;
R’ je 5-6-ero¢lani monocikli¢ki heteroaril koji sadri 1, 2 ili 3 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine
koju ¢ine O, S i N, gdje monociklicki heteroaril moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih
skupina R?;
svakog R’ se neovisno bira iz skupine koju &ine:
C4 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih

C5 cikloalkila; gdje C;_; cikloalkil moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina RA;

4-6-ero¢lanih monocikli¢kih heterocikla koji sadrze 1 ili 2 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine

koju ¢ine O, S i N; gdje monocikli¢ki heterocikl moZe biti supstituiran s jednom ili vise neovisno biranih

skupina R*;

fenila; gdje fenil moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R*;

C4 alkoksi, koji mogu biti supstituirani s jednim ili viSe neovisno biranih C;; cikloalkila, halogena ili -

OR':

-OH;

halogena;

-CN;

-OC(O)R';

-0S(0),0H;

-NHC(=S)R'"; ili

-OP(O)(OH)Y(OH);

-C(O)NH,;

fenil; gdje fenil moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R*;

5-6-ero¢lani monociklicki heteroaril koji sadrZi 1, 2 ili 3 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine koju
éi£e O, S i N; gdje monocikli¢ki heteroaril moZe biti supstituiran s jednom ili vi$e neovisno biranih skupina
R™;
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C5; cikloalkil; gdje Cs 7 cikloalkil moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina RA; i
4-6-ero¢lani monociklicki heterocikl koji sadrzi 1 ili 2 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine koju
¢ine O, S i N; gdje monociklicki heterocikl moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina
RA;
svakog R* se neovisno bira iz skupine koju &ine:
halogen;
C4 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena; i
C4 alkoksi, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena;
svakog R’ se neovisno bira iz skupine koju &ine:
-OH;
halogen;
C14 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih C;4 alkoksi, halogena ili -OH; i
C,.4 alkoksi, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena;
R® je H, Cy4 alkil ili C5_7 cikloalkil, gdje C5; cikloalkil moZe biti supstituiran s jednom ili viSe neovisno biranih
skupina R’;
R je
C,4 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih
halogena;
fenila, koji mogu biti supstituirani s jednim ili vi§e neovisno biranih
halogena;
Cy4 alkila, koji mogu biti supstituirani s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena; ili
C4 alkoksi, koji mogu biti supstituirani s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena;
C4 alkoksi, koji mogu biti supstituirani s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena; ili
4-6-ero¢lanih monocikli¢kih heterocikla koji sadrZe 1 ili 2 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine
koju ¢ine O, S i N; gdje monociklicki heterocikl moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih
skupina R’;
svakog R* i R® se neovisno bira iz skupine koju ¢ine
H; i
C1_4 a]kil;
R” i R” se neovisno bira iz skupine koju ine
H;
Cy4 alkil; i
C;_; cikloalkil; i
svakog R'" se neovisno bira iz skupine koju &ine
C alkil; i
fenil; gdje fenil moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R*;
svakog R'! se neovisno bira iz skupine koju &ine
4-6-ero¢lani monociklicki heterocikl koji sadrzi 1 ili 2 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine koju
¢ine O, S i N; gdje monociklicki heterocikl moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina
RA;
5-6-ero¢lani monociklicki heteroaril koji sadrZi 1, 2 ili 3 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine koju
¢ine O, S 1 N; gdje monociklicki heteroaril moZe biti supstituiran s jednom ili viSe neovisno biranih skupina
RA;
C,; cikloalkil; gdje Cs. cikloalkil moZe biti supstituiran s jednom ili vi§e neovisno biranih skupina R*; i
fenil; gdje fenil moZe biti supstituiran s jednom ili vide neovisno biranih skupina R*; i
svakog R™ se neovisno bira iz skupine koju ¢ine
-CN,
halogen;
C,4 alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena; i
C,.4 alkoksi, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi§e neovisno biranih halogena.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, nazna¢en time $to je R' fenil,
koji moZe biti supstituiran s jednom neovisno biranom skupinom R*.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time §to je R' fenil
supstituiran s jednim -OCF;.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time §to je svaki od X'
i X" H.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to je R 5-6-
ero¢lani monocikli¢ki heteroaril koji sadrZi 1, 2 ili 3 heteroatoma, koje se neovisno bira iz skupine koju ¢ine O, S i
N, gdje monocikli¢ki heteroaril moZe biti supstituiran s jednom skupinom R’.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to je R* 1,3,4-
oksadiazolil, 1,2,4-oksadiazolil, 1,3,4-tiadiazolil ili tiazolil, gdje su 1,3,4-oksadiazolil, 1,2,4-oksadiazolil, 1,3,4-
tiadiazolil, te tiazolil supstituirani s jednim neovisno biranim R”.
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Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 5, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to je R® C,
alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili viSe neovisno biranih

-OH;

halogena; ili

-OP(O)(OH)(OH).
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 6, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to je R® C,
alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili viSe neovisno biranih

-OH;
halogena; ili
-OP(O)(OH)(OH).
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1 Formule I-a, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol
R4A
(R*),
Ox
/.vS | Xy NH2
P
X" N7 TR?
[-a

naznacen time §to
nje 0, 1ili2;
R* je H, F, -CHs, -CH(CHa),, -Bu, CFs, -OCH3, -OCH(CHj), ili -OCFs;
svaki R*® je neovisno Fili -OCFj3; i
X' iR? su kao §to je iznijeto u patentnom zahtjevu 1.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 9, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to je X' H.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 9, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to

nje0;i

R* je -OCF;.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 9, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time §to

X' je H;

nje 0;

R* je -OCF;;

R’ je 1,3,4-oksadiazolil ili tiazolil supstituiran s jednim R’; i

R’ je C, alkil, koji moZe biti supstituiran s jednim ili vi$e neovisno biranih
-OH;
halogena; ili
-OP(O)(OH)(OH).

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to se spoj bira iz

skupine koju Cine:
(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-2-il } - 1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil Jpiridin-2-i1} -1,3,4-oksadiazol-2-il)metil-dihidrogenfosfat;
2-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil |piridin-2-il}-1,3,4-oksadiazol-2-il)-1,1,1-trifluorpropan-
2-ol;
1-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-2-il } -1,3,4-oksadiazol-2-i1)-2,2,2-trifluoretan- 1 -
ol;
(2-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil [piridin-2-il} -1,3-tiazol-5-il)metanol;
2-(1,3,4-oksadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetil)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-2-il } -1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil]piridin-2-il}-1,3,4-oksadiazol-2-karboksamid;
{5-[3-amino-5-(4-fluorbenzen- 1 -sulfonil )piridin-2-il]-1,3,4-oksadiazol-2-il } metanol;
2-(5-cikloheksil-1,3,4-oksadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-{5-[(S)-metoksi(fenil)metil]-1,3,4-oksadiazol-2-il }-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-{5-[(ciklopropilmetoksi)metil]-1,3,4-oksadiazol-2-i1} -5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-[5-(fenoksimetil)-1,3,4-oksadiazol-2-i1]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-{5-[(ciklopentiloksi)metil]-1,3,4-oksadiazol-2-i1} -5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil]-2-{ 5-[(trifluormetoksi)metil]-1,3,4-oksadiazol-2-il } piridin-3-amin;
2-(5-{[(oksolan-3-il)oksi]metil}-1,3,4-oksadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-{5-[(2-metoksietoksi)metil]-1,3,4-tiadiazol-2-il } -5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
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N-[(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil]piridin-2-il}-1,3,4-tiadiazol-2-
il)metil]ciklopropankarbotioamid;
2-{5-[(S)-metoksi(fenil)metil]-1,3,4-tiadiazol-2-i1 }-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
(28)-2-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-2-il }-1,3,4-tiadiazol-2-il)-1,1,1-
trifluorpropan-2-ol;
2-{5-[(1R)-1-metoksietil]-1,3,4-tiadiazol-2-il } -5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
2-[5-(1-metoksietil)-1,3,4-tiadiazol-2-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-{5-[(1S)-1-metoksietil]-1,3,4-tiadiazol-2-il } -5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-{5-[(ciklopropilmetoksi)metil]-1,3,4-tiadiazol-2-il}-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil piridin-3-amin;
2-[5-(etoksimetil)-1,3,4-tiadiazol-2-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil]piridin-3-amin;
2-[5-(metoksimetil)-1,3,4-tiadiazol-2-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-(5-{[(piridin-3-il)oksi]metil }-1,3,4-tiadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]-2-{ 5-[(trifluormetoksi)metil]- 1,3,4-tiadiazol-2-il } piridin-3-amin;
2-(5-{[(oksolan-3-il)oksi]metil }-1,3,4-tiadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-{5-[(difluormetoksi)metil]-1,3,4-tiadiazol-2-i1}-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-(5-{[(28)-oksolan-2-il]metil }-1,3,4-tiadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
2-(5-{[(2R)-oksolan-2-ilJmetil }-1,3,4-tiadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-{5-[(2-metoksietoksi)metil]-1,3,4-oksadiazol-2-i1}-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-{5-[(1R)-1-metoksietil]-1,3,4-oksadiazol-2-i1} -5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-{5-[(18)-1-metoksietil]-1,3,4-oksadiazol-2-il } -5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil ]piridin-3-amin;
2-[5-(etoksimetil)-1,3,4-oksadiazol-2-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-[5-(metoksimetil)-1,3,4-oksadiazol-2-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
2-(5-{[(piridin-3-il)oksi]metil }-1,3,4-oksadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-{5-[(difluormetoksi)metil]-1,3,4-oksadiazol-2-il}-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
2-(5-{[(28)-oksolan-2-il]metil } - 1,3,4-oksadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-(5-{[(2R)-oksolan-2-il]metil } - 1,3,4-oksadiazol-2-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonilpiridin-3-amin;
1-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-2-il } -1,3,4-oksadiazol-2-il)etan-1-ol;
2-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-2-il}-1,3,4-oksadiazol-2-il)propan-2-ol;
(18)-1-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-2-il }-1,3,4-oksadiazol-2-il)-2-feniletan-1 -
ol;
(8)-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil]piridin-2-il } -1,3,4-oksadiazol-2-il)(fenil)metanol;
2-[3-(2-metoksipropan-2-il)- 1,2,4-oksadiazol-5-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-[3-(1-metoksietil)-1,2,4-oksadiazol-5-i1]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-[3-(oksan-4-il)-1,2,4-oksadiazol-5-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil]piridin-3-amin;
2-{3-[(4-fluorfenoksi)metil]-1,2,4-oksadiazol-5-il }-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
2-[3-(ciklopropilmetil)-1,2,4-oksadiazol-5-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-{3-[(oksolan-2-il)metil]-1,2,4-oksadiazol-5-i1}-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil |piridin-3-amin;
2-(3-ciklopropil-1,2,4-oksadiazol-5-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-[3-(oksolan-3-il)-1,2,4-oksadiazol-5-i1]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-3-amin;
2-(3-tert-butil-1,2,4-oksadiazol-5-il)-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
2-[3-(2-metoksietil)- 1,2,4-oksadiazol-5-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1 -sulfonil|piridin-3-amin;
2-[3-(metoksimetil)-1,2,4-oksadiazol-5-il]-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-3-amin;
(5-{3-amino-4-klor-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil |piridin-2-il } -1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-5-[3-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil |piridin-2-il } - 1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-5-[2-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil |piridin-2-i1} -1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
5-amino-N-benzil-6-[5-(hidroksimetil)-1,3,4-oksadiazol-2-i1]-N-metilpiridin-3-sulfonamid;
{5-[3-amino-5-(benzensulfonil)piridin-2-il1]-1,3,4-oksadiazol-2-i1} metanol;
(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetil)benzen-1-sulfonil Jpiridin-2-i1}-1,3,4-tiadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-6-brom-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-sulfonil Jpiridin-2-il } - 1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-6-klor-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil |piridin-2-il}-1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-5-[2-(propan-2-il)benzen-1 -sulfonil]piridin-2-il }-1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol;
(5-{3-amino-4-brom-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil Jpiridin-2-il}-1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol; i
2-(5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen- 1 -sulfonil]piridin-2-il } -1,2,4-oksadiazol-3-il)etan- 1 -ol.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 13, naznacen time $to je (5-{3-amino-5-[4-(trifluormetoksi)benzen-1-

sulfonil]piridin-2-il}-1,3,4-oksadiazol-2-il)metanol, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

Farmaceutski pripravak, naznacen time $to sadrZi terapijski djelotvornu koli¢inu spoja u skladu s bilo kojim od

patentnih zahtjeva 1 do 14, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli, u kombinaciji s farmaceutski prihvatljivim

nosacem.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 14, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili farmaceutski

pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 15, naznaceni time $to su namijenjeni upotrebi u medicini.



17.

18.

19.

HR P20201068 T1

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 14, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili farmaceutski
pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 15, naznacleni time $to su namijenjeni upotrebi u lijeCenju cisticne
fibroze.

Farmaceutski pripravak, naznafen time $to sadrzi spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 14, ili
njegovu farmaceutski prihvatljivu sol, kao i jedan ili vise korigensa, ili jedno ili vi§e dodatnih terapijskih sredstava.
Farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 18, naznaen time $to se dodatna terapijska sredstva bira
iz skupine koju ¢ine modulatori CFTR i amplifikatori CFTR, po moguénosti modulatori CFTR.
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