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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj s formulom lyd,

(Rab)n N\ (R4b)ss
. | ¥
4ab
R )\;1)/
B
~
LT N~ "NH,
B lyd

naznaden time da:

B predstavlja CY"" ili Het®”;

CY®® predstavlja fenil proizvoljno supstituiran s jednim ili vise R* supstituenata;

Het® predstavlja 6-¢lanu aromatsku heterocikli¢ku skupinu koja sadr7i jedan ili vise N atoma, te je navedena Het>>
skupina proizvoljno supstituirana s jednim ili vise R** supstituenata;

R*, R*™, R* i R* predstavljaju, svaki puta neovisno,

(a) halo,

(b) CN,

(¢) Cy.15 alkil, C,.q; alkenil, C, 1, alkinil, navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili vise
supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, C 4 alkil, C, ¢4 alkenil, C,¢ alkinil (navedene zadnje tri
skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od OH, =0, halo, C,_4 alkila
i Cp4 alkoksi), OR™, S(0);R™, S(0),N(R™)(R*), N(R*)S(0),R”, N(R®)(R™), B'-C(G")-B*-R”, aril i Het',

(d) Cy’, navedena Cy’ skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo,
nitro, CN, C, alkil, C,_4 alkenil, C,_¢ alkinil (navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim
ili viSe supstituenata koji su odabrani od OH, =0, halo, C,4 alkil i C;4 alkoksi), ORGa, S(O)qRGb,
S(0)N(R*)R), N(R®)S(0),R®, N(R®&)(R®™), B>-C(G")-B*-R¥, aril i Het?,

(e) Het", navedena Het” skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od
halo, nitro, CN, Cy alkil, C, ¢ alkenil, C,¢ alkinil (navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s
jednim ili vise supstituenata koji su odabrani od OH, =0, halo, C,, alkil i C,4 alkoksi), OR™, S(O),R",
S(0)NR)R™), N(R™S(0),R", N(R&)(R™), B>-C(G")-B°-R”, aril i Het’,

() OR®,

(2) S(O)R™,

(h) S(O)NR™(R™),

(i) NR*)S(O),R™,

() NR™(R),

(k) B’-C(G"H-B3-R™,

M =0,

(m)=S,

rr2 predstavlja O do 2;

ss 1 tt neovisno predstavljaju, pri svakoj pojavi 0 ili 1, pod uvjetom da ss i tt oba ne predstavljaju 0;

L' i L? oba predstavljaju izravne veze;

G! predstavlja, svaki puta neovisno, O, S ili NRSj;

R® predstavlja, svaki puta neovisno,

H,

Cy3, Het®, aril’, Cy_g alkil, C,g alkenil, C,_g alkinil, Cs.¢ cikloalkil, navedenih zadnjih sedam skupina su proizvoljno
supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo, -CN, C; cikloalkil, aril, Het4, -C(O)ORlO, -
COR", -CONR™(R™), SOIR™™, S(OLNR™)R™), NR™)S(O),R™ i NR”™)(R™®);

Cy’ predstavlja, svaki puta neovisno, 3- do 6-¢lani aromatski, potpuno zasiéen ili djelomi¢no nezasiten
karbocikli¢ki prsten;

Het® predstavlja, svaki puta neovisno, 3- do 6-¢lani heterociklicki prsten, koji moze biti aromatski, potpuno zasi¢en
ili djelomicno nezasicen i koji sadrZi jedan ili viSe heteroatoma izabranih izmedu O, S i N;

R'?i R" neovisno predstavljaju

(a) H,

(b) C,¢ alkil proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo, aril, -N(RN3)(RN4) 1-
OR?,

(¢) aril ii
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(d) C54 cikloalkil (navedena skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od

OH, =0, halo, C, alkil i C,_, alkoksi);
B' do B® neovisno predstavljaju, pri svakoj pojavi, izravnu vezu, O, S ili N(R™");
svaki aril® neovisno predstavlja Cg 4 karbocikli¢ku aromatsku skupinu, navedena skupina moze sadrzavati jedan,
dva ili tri prstena;
svaki aril neovisno predstavlja Ce 14 karbociklicku aromatsku skupinu, navedena skupina moZe sadrzavati jedan,
dva ili tri prstena 1 moZe biti supstituirana sa jednim ili viSe supstituenata koji se biraju od
halo,
C alkila, navedena posljednja skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani
od halo, -N(R™)(RN5) i -OR?, i
-OR%;
Het' do Het" neovisno predstavljaju 4- do 14-¢lane heterociklitke skupine koje sadrze jedan ili vise heteroatoma
koji su odabrani od O, S i N, navedene heterociklicke skupine mogu sadrzavati jedan, dva ili tri prstena i mogu biti
supstituirane s jednim ili vie supstituenata koji se biraju od
halo,
C alkila, navedena posljednja skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili vi§e supstituenata koji su odabrani
od halo, -N(RN6)(RN7) i -OR", i
-OR%;
R™' do RN7 neovisno predstavljaju
H,
C6 alkil ili C;¢ cikloalkil, navedene zadnje dvije skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe
supstituenata koji su odabrani od halo i -OR?;
R® predstavlja, svaki puta neovisno,

(a) H;

(b) C1.15 alkil, C, 4, alkenil, C,_1, alkinil, Cs_j, cikloalkil, C4., cikloalkenil, navedenih zadnjih pet skupina su
proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, C,¢ alkil, C,¢
alkenil, C,¢ alkinil, Cs_g cikloalkil (navedene zadnje Cetiri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili vise
supstituenata koji su odabrani od OH, =0, halo, C,_, alkil i C,_, alkoksi), OR'*, S(O),R"*", S(O),N(R"*)(R"),
N(R™)S(0),R™, N(R"&)(R"™), B*-C(G*)-B"-R"*, aril' i Het", i navedene Cs 1, cikloalkil ili C, ;, cikloalkenil
skupine mogu dodatno biti supstituirane s =0,

(©) S(O)R™,

(d) SOLNR™)(R™) ili

(e) C(0)-B'1-R"™;

R¥®do R¥, R® do R® , R do R", R™ do R™, R* do R** R'** do R i R'™ do R"* neovisno predstavljaju, pri
svakoj pojavi,

(a) H,

(b) C1-10 alkil, C2-10 alkenil, C2-10 alkinil navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili
viSe supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, C,¢ alkil, C,¢ alkenil, C,4 alkinil, Cs¢ cikloalkil
(navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od
OH, =0, halo, C,, alkil i C,., alkoksi), OR™, S(0);R™, S(O),N(R™)(R™*), N(R¥)S(01),R™, N(R*)(R**"),
B'2-C(GH-B"-R*™, aril i Het";

(c) C3-10 cikloalkil, ili C4-10 cikloalkenil (navedene zadnje dvije skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili
viSe supstituenata koji su odabrani od halo, OH, =0, C, alkil i C;_¢ alkoksi),

(d) Hetd;

G’ predstavlja, neovisno pri svakoj pojavi, O, S, ili NR*j;
R do R*j neovisno predstavljaju pri svakoj pojavi,

(a) H,

(b) Cy4 alkil, C2-4 alkenil, C2-4 alkinil navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe
supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, C;4 alkil, C2-4 alkenil, C2-4 alkinil (navedene zadnje tri
skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od OH, =0, halo, C,_4 alkil
1 Cy4 alkoksi),

(c) Cs¢ cikloalkil, ili C4-6 cikloalkenil (navedene zadnje dvije skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili
viSe supstituenata koji su odabrani od halo, OH, =0, C,_4 alkil i C,_4 alkoksi),

(d) Hete,

ili R¥ i R™ mogu predstavljati, zajedno s atomom dugika na koji su vezani, 3- do 10-&lani heterociklitki
prsten, koji moZze biti aromatski, potpuno zasicen ili djelomiéno nezasiéen i koji dodatno moze sadrzavati jedan
ili vise heteroatoma odabranih od O, S i N, navedeni heterociklicki prsten je proizvoljno supstituiran s jednim
ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, Cy alkil, C, ¢ alkenil, C,¢ alkinil (navedene zadnje tri
skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od OH, =0, halo, C,4 alkil
1 Cy_4 alkoksi);

B’ do B" neovisno predstavljaju izravnu vezu, O, S ili N(RNS);

aril' predstavlja, svaki puta neovisno, C6-10 karbocikli¢ku aromatsku skupinu, navedena skupina moZe sadrzavati

3
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jedan ili dva prstena 1 moZe biti supstituirana sa jednim ili vie supstituenata koji se biraju od

halo,

Cy alkil, navedena posljednja skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani
od halo, -N(RM0)R™'1) i C,¢ alkoksi (navedeni posljednji supstituent je proizvoljno supstituiran s jednim ili vise
halogenih atoma), i

C6 alkoksi (navedeni posljednji supstituent je proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe halogenih atoma);

RNS, R0 i R¥'1 neovisno predstavljaju

H,

Cy alkil ili C;4 cikloalkil, navedene zadnje dvije skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe halogenih
atoma;

Het” predstavlja 5- ili 6-¢lani heterocikli¢ki prsten koji moZe biti aromatski, potpuno zasicen ili djelomitno
nezasiéen 1 koji sadrzi jedan ili vise heteroatoma izabranih izmedu O, S i N, navedena heterocikli¢ka skupina moze
biti supstituirana sa jednim ili viSe supstituenata koji se biraju od halo, =0 1 C, alkil;

Het® do Hete neovisno predstavljaju, 3- do 6-¢lani heterociklicki prsten, koji moze biti aromatski, potpuno zasi¢en
ili djelomiéno nezasicen i koji sadrzi jedan ili vi$e heteroatoma izabranih izmedu O, S i N, navedene Het® do Hete
skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, C, alkil, C,.
¢ alkenil, C,¢ alkinil (navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su
odabrani od OH, =0, halo, C,_, alkil i C,_, alkoksi);

q 1r neovisno predstavljaju pri svakoj pojavi 0, 1 ili 2; i

osim ako nije drugalije navedeno alkil, alkenil, alkinil, cikloalkil i alkilni dio alkoksi skupina mogu biti
supstituirani s jednim ili viSe halogenih atoma;

ili njihova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat.

Spoj prema zahtjevu 1, naznaden time da R* i R*

(a) halo,

(b) CN,

(c) Cy4 alkil, C2-4 alkenil, C2-4 alkinil, navedene zadnje tri skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili vise
supstituenata koji su odabrani od halo, nitro, CN, OR™, S(O);R®, S(O),N(R™)}R>"), N(R™)S(0),R”,
N(RSg)(RSh), BI-C(Gl)-BZ-R5i i Het' (npr. jedan ili viSe supstituenata koji su odabrani od nitro, CN, OR™,
S(0),R*, S(0),N(R*)(R™), N(R*)S(0),R”, N(R®)(R™), B'-C(G")-B*-R™ i Het"),

(d) Cy’, navedena Cy’ skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili vise supstituenata koji su odabrani od nitro,
CN, OR*, S(0),R*, S(0).N(R*)(R*), N(R*)S(0),R", N(R*)(R™"), B*-C(G")-B*-R% i Het’,

(e) Het", navedena Het” skupina je proizvoljno supstituirana s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od
halo, nitro, CN, OR™, $(0),R™, S(0),N(R™)(R™*), N(R™*)S(O),R", N(R™#)(R™), B>-C(G")-B*-R" i Het’,

() OR®,

(2) S(O)R™,

(h) S(O)NR™(R™),

(i) NR*)S(O),R™,

() NR™(R) ili

(k) B’-C(G"H-B3-R™,
pri éemu R™ do R¥, R™ do R® R™doR" R® R* do R9n, Cy’, Het' do Het’, Het*, B' do B®, G', q i r su kako je
definirano u zahtjevu 1.

Spoj prema zahtjevu 1 ili zahtjevu 2, naznaden time da:

R*" i R* predstavljaju, svaki puta neovisno, ciklopropil, jodo, bromo, kloro, fluoro, etil, metil, d3-metil, izo-propil,
-C=CH, fenil, CF3, CHFz, CHzF, CH2CF3, CF2CF3, CN, =O, OH, OCH(CH3)2, OCH3, OCH2CH3, OCHzF, OCHFz,
OCH,CF;, OCF;, (CH,);0H, CH,OH ili CH,OCH;, CH(CH;)OH, C(CH;);0OH, CH,CH,OH, NH,, N(CHj),,
N(H)CH,CH;, N(H)C(O)CH;, C(O)CH;, C(O)N(CH3),, S(O),CH;, S(O)CH;, SCH;, S(O),CF;, azetidin, morfolin
ili dioksolan.

Spoj u skladu s bilo kojim od zahtjeva 1 do 3, naznaden time da:

(A)

(D) R* predstavlja, svaki puta neovisno, OH, OCH(CHj),, OCH;, OCH,CH;, OCH,F, OCHF,, OCH,CHsj,
OCH,CF;, OCH;, OCF5, (CH,);0H, CH,OH ili CH,OCH;, NH,, NHCH(CHj3),, NHCH;, NHCH,CH;, NHCH,CHj,
NH(CH(CH3),),, NH(CHs),, NH(CH,CHs), ili NH(CH,;CH3),);

(2) zbroj ssittje 11

(3) 112 je 0; ili

(B)

(D) R* predstavlja, svaki puta neovisno, CH,F ili, naro¢ito, ciklopropil, kloro, fluoro, etil, metil, CF;, CHF,,
CH,CF;, CF,CF;, OH, OCH(CHj),, OCH;, OCH,CH;, OCH,F, OCHF,, OCH,CH;, OCH,CF;, OCH;, OCT;,
(2)ssittsuobal;i

3) 112 je 0.

Spoj u skladu s bilo kojim od zahtjeva 1 do 4, naznaden time da spoj s formulom lyd je izabran sa popisa koji
sadrZzi:

predstavljaju, svaki puta neovisno
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(Ixiii) 6-(2-kloropiridin-4-il)-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(Ixxvi) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(Ixxix) 6-(2-metoksi-6-(trifluorometil)piridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
(Ixxxvi) 6-(2-metoksipiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(xcvi) 6-(2,6-dimetoksipiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(xevii) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(xeviii) 5-fenil-6-(2-(trifluorometil)piridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;

(xcix) 6-(2-ciklopropilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(cii) 6-(2,6-dikloropiridin-4-il)-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(cix) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)5-(3-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cxiii) 6-(2-kloropiridin-4-il)-5-(4-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cxiv) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cxvii) 5-(4-klorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cxviii) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-klorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cxxi) 5-(3-klorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cxxii) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(3-klorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cxxiv) 4-(3-amino-6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-1,2 4-triazin-5-il)benzonitril;;
(cxxvi) 5-(3-kloro-5-fluorofenil)-6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;
(cxxix) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(3,5-difluorofenil)- 1,2 4-triazin-3-amin;
(cxxxii) 5-(3-kloro-4-fluorofenil)-6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cxxxiii) 5-(3-kloro-4-fluorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 ,4-triazin-3-amin;
(cxxxvi) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(3,4-difluorofenil)- 1,2 ,4-triazin-3-amin;
(cxxxvii) 6-(2-kloropiridin-4-il)-5-(3,4-difluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cx1) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-(metoksimetil)fenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cxli) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(4-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(clvii) 4-(3-amino-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-5-il)benzonitril;

(clix) 6-(2-kloropiridin-4-il)-5-(4-(metoksimetil)fenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(ceviii) 5-(3-kloro-5-fluorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;
(ccix) 6-(2-kloropiridin-4-il)-5-(3,5-difluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cexi) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-(difluorometoksi)fenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexii) 6-(2-kloropiridin-4-il)-5-(4-(difluorometoksi)fenil)-1,2-4-triazin-3-amin;
(cexvii) 5-(3-kloro-5-fluorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexviii) 5-(3,5-difluorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexix) 5-(3,4-difluorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)- 1,2,4-triazin-3-amin;

(cexx) 5-(3-kloro-4-fluorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexxi) 5-(4-(difluorometoksi)fenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexxii) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(3-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cexxiii) 5-(4-klorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)- 1,2,4-triazin-3-amin;

(cexxiv) 4-(3-amino-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-5-il)benzonitril;
(cexxv) 5-(3-klorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cexxvi) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(4-(metoksimetil)fenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexxxix) 5-(3-fluorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cexli) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(3,4-difluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexlii) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(3,5-difluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cexliii) 6-[2-(etilamino)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cexliv) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il1]-5-(3-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;
(cexlv) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil )piridin-4-il]-5-(4-fluorofenil)- 1,2 ,4-triazin-3-amin;
(cexlvi) 6-{2-[etil(metil)amino]-6-metilpiridin-4-il } -5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
(cexlvii) 6-[2-(dimetilamino)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cexlviii) 1-[6-(2,6-d6-dimetilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cexlix) 6-[2-d3-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(ccl) 5-(4-fluorofenil)-6-[2-d3-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2 ,4-triazin-3-amin;
(ccli) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(2-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;

(cclii) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(2-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(ccliii) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(4-metoksifenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(ccliv) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-metoksifenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclv) 6-[2-(difluorometil)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclvi) 6-[2-kloro-6-(difluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclvii) 6-[2-kloro-6-(fluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclviii) 6-[2-(difluorometil)-6-metilpiridin-4-i1]-5-(4-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;
(cclix) 6-[2,6-bis(fluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclx) 6-[2-(fluorometil)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
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(cclxi) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(2,5-difluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclxii) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(2-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxiii) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(2,5-difluorofenil)- 1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxiv) 6-[2-ciklopropil -6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclxv) 6-[2-etil-6-(trifluorometil ypiridin-4-il]-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(cclxvi) 6-(2-ciklopropil-6-metilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclxvii) 5-(2-fluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxviii) 5-(3-fluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxix) 5-(4-fluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2 4-triazin-3-amin;
(cclxx) 5-(2,5-difluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]- 1,2, 4-triazin-3-amin;
(cclxxi) 5-(3,4-difluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxxii) 5-(3,5-difluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxxiii) 6-[2-(azetidin-1-il)-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(4-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxxiv) 6-[2-metil-6-(morfolin-4-il)piridin-4-il]-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(cclxxv) 6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-etilfenil)-1,2 4-triazin-3-amin;

(celxxvi) 5-(2,5-difluorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclxxvii) 6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(4-metilfenil)-1,2,4-triazin-3-amin;

(cclxxviii) 6-[2-(difluorometil)-6-metilpiridin-4-il]-5-(3-fluorofenil)- 1,2,4-triazin-3-amin;
(cclxxix) 6-[2-(difluorometil)-6-metilpiridin-4-il]-5-(2-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
(celxxxii) 6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(celxxxiii) 6-[2,6-bis(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(cclxxxv) 6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(celxxxvii) 6-[2-(dimetilamino)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(celxxxviii) 6-(2-bromo-6-metilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(celxxxix) 6-(2,6-dimetil-1-oksidopiridin-4-il)-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;

(cexce) 4-(3-amino-5-fenil-1,2,4-triazin-6-i1)-6-metilpiridin-2-karbonitril;

(ccxev) 6-[2-bromo-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(ccc) 6-(2-metil-6-d3-metilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(cccii) 6-[2-(azetidin-1-i1)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

(ccciii) 6-[2-(azetidin-1-i1)-6-metilpiridin-4-il]-5-(4-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin; i
(ccciv) 6-[2-(azetidin-1-i1)-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin.

Spoj u skladu s bilo kojim od zahtjeva 1 do 5, naznaden time da spoj s formulom lyd je odabran iz skupa koji ¢ine:

6-(2-kloropiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-fenil - 1,2,4-triazin-3-amin;
6-(2-metoksipiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
5-fenil-6-(2-(trifluorometil)piridin-4-il)-1,2 ,4-triazin-3-amin;
6-(2-ciklopropilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;
6-(2,6-dikloropiridin-4-il)-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin;
6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(3-fluorofenil)- 1,2 4-triazin-3-amin;
5-(4-klorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;
5-(3-klorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;
5-(3-kloro-4-fluorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;
6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(4-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;
5-(3,5-difluorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;
6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)-5-(3-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
5-(4-klorofenil)-6-(2,6-dimetilpiridin-4-il)- 1,2, 4-triazin-3-amin;
5-(3-fluorofenil)-6-(2-kloropiridin-4-il)-1,2 4-triazin-3-amin;
6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(4-fluorofenil)-1,2 4-triazin-3-amin;
6-[2-d3-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(2-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(2-fluorofenil)-1,2 ,4-triazin-3-amin;
6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-(2,5-difluorofenil)-1,2 ,4-triazin-3-amin;
6-(2-ciklopropil-6-metilpiridin-4-il)-5-fenil- 1,2 ,4-triazin-3-amin;
5-(2-fluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
5-(3-fluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
5-(4-fluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
5-(3,5-difluorofenil)-6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2 4-triazin-3-amin;
6-[2-kloro-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
6-[2-bromo-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil- 1,2 ,4-triazin-3-amin;
6-[2-(azetidin- 1-il)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2 ,4-triazin-3-amin;
6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin;
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5-(4-fluorofenil)-6-[2-d3-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-1,2,4-triazin-3-amin;
6-[2-(difluorometil)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;
6-[2-kloro-6-(difluorometil)piridin-4-il]-5-fenil- 1,2 ,4-triazin-3-amin;

6-[2-kloro-6-(fluorometil )piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin;

6-[2-(fluorometil)-6-metilpiridin-4-il]-5-fenil- 1,2 ,4-triazin-3-amin;
6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2 4-triazin-3-amin; i
6-(2-bromo-6-metilpiridin-4-il)-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin.

Spoj naznaden time da je izabran iz skupine koju ¢ine:
6-(2-kloro-6-metilpiridin-4-il)-5-(4-fluorofenil)-1,2,4-triazin-3-amin i
6-[2-metil-6-(trifluorometil)piridin-4-il]-5-fenil-1,2,4-triazin-3-amin,

ili njihova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat.

Spoj u skladu s bilo kojim od zahtjeva 1 do 7, naznaden time da:

B predstavlja ™" ili Het®® skupinu, navedena skupina je ili nesupstituirana ili je supstituirana s jednim ili vise
supstituenata koji se biraju od fluoro, CN, OR® ili Cy¢ alkil proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe supstituenata
koji su odabrani od halo i OR™, pri ¢emu R™ i R® su kako je definirano u zahtjevu 1

proizvoljno pri éemu B predstavlja “®? ili Het®® skupinu, navedena skupina je ili nesupstituirana ili je supstituirana
s fluoro na 4-poloZaju u odnosu na to¢ku vezanja na triazinski prsten.

Spoj s formulom lyd kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 naznaden time da je za uporabu za
lijecenje stanja ili poremecéaja koji se moze poboljsati inhibicijom A1 receptora ili A2a receptora pri ¢emu stanje ili
poremecaj su odabrani od: zastoja srca; zatajenja bubrega; edema; raka; dijabetesa; proljeva; makularne
degencracije; depresije; bolesti kognitivnih funkcija, neurodegenerativne bolesti; poremecaja povezanog s
pozornoscu; ekstra piramidalnog sindroma; poremecéaja abnormalnih pokreta; ciroze; fibroze jetre; masne jetre;
dermalne fibroze; poremecaja spavanja; mozdanog udara; ozljede mozga ili neuroupale; te ovisnickog ponasanja.
Uporaba spoja s formulom lyd kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 naznacena time da je za
proizvodnju lijeka za lijeCenje stanja ili poremecéaja koji se moZe poboljsati inhibicijom Al receptora ili A2a
receptora pri ¢emu stanje ili poremecaj je odabrano od: zastoja srca; zatajenja bubrega; edema; raka; dijabetesa;
proljeva; makularne degeneracije; depresije; bolesti kognitivnih funkcija; neurodegenerativne bolesti; poremedéaja
povezanog s pozornoscu; ekstra piramidalnog sindroma; poremecaja abnormalnih pokreta; ciroze; fibroze jetre;
masne jetre; dermalne fibroze; poremeéaja spavanja; mozdanog udara; ozljede mozga ili neuroupale; te ovisnickog
ponaSanja.

Uporaba prema zahtjevu 10, ili spoj za uporabu prema zahtjevu 9, naznadeni time da stanje ili poremecaj koji
poboljsava inhibicijom A2a receptora i je odabrano od depresije; bolesti kognitivnih funkcija; neurodegenerativne
bolesti; poremecaja povezanog s pozornoscu; ekstra piramidalnog sindroma; poremecéaja abnormalnih pokreta;
ciroze; fibroze jetre; masne jetre; dermalne fibroze; poremecaja spavanja; mozdanog udara; ozljede mozga ili
neuroupale; te ovisni¢kog ponaSanja.

Uporaba prema zahtjevu 10 ili zahtjevu 11, ili spoj za uporabu prema zahtjevu 9 ili zahtjevu 11, naznadeni time da
stanje ili poremecaj je migrena.

Uporaba prema zahtjevu 10 ili zahtjevu 11, ili spoj za uporabu prema zahtjevu 9 ili zahtjevu 11, naznadeni time da
neurodegenerativna bolest je Parkinsonova bolest, Huntingtonova bolest, Alzheimerova bolest ili amiotrofi¢na
lateralna skleroza.

Uporaba, ili spoj za uporabu prema zahtjevu 13, naznaceni time da stanje ili poremecaj koji se moZe poboljsati
inhibicijom A2a receptor je Parkinsonova bolest.

Uporaba prema zahtjevu 10 ili zahtjevu 11, ili spoj za uporabu prema zahtjevu 9 ili zahtjevu 11, naznadeni time da
stanje ili poremecaj koji se moZe poboljsati inhibicijom A2a receptor je ovisno ponasanje ili ADHD.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 9 ili zahtjevu 11, ili uporaba prema zahtjevu 10 ili zahtjevu 11, naznadceni time da
stanje ili poremecaj koji se moZe poboljsati inhibicijom A1 receptor je ublazavanje oste¢enja bubrega uzrokovanog
akutnim zatajenjem bubrega, edem, zatajenje srca, kroni¢na bolest bubrega 1/ili ciroza.

Spoj s formulom lyd kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 maznacena time da je za uporabu za
ublazavanje oSteenja bubrega uzrokovanog akutnim zatajenjem bubrega, edema, zatajenja srca, kroni¢ne bolesti
bubrega i/ili ciroze.

Uporaba spoja s formulom lyd kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 naznacen time da je za
proizvodnju lijeka za ublaZzavanje oStecenja bubrega uzrokovanog akutnim zatajenjem bubrega, edema, zatajenja
srca, kroni¢ne bolesti bubrega 1/ili ciroze.

Spoj s formulom lyd kako je zatraZeno u bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 naznacen time da je za uporabu u medicini.
Farmaceutska formulacija naznafena time da sadrzi spoj s formulom lyd kako je definirano u bilo kojem od
zahtjeva 1 do 7 u smjesi sa farmaceutski prihvatljivim pomoénim sredstvom, sredstvom za razrjedivanje ili
nosacem.

Postupak za pripravu spoja s formulom lyd kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 7, naznalen time da
postupak sadrZi:

@

(a) reakciju spoja s formulom III,
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x1

L itﬂ:NjT\ ;
B s

L N ONHR!

pri ¢emu Lxla predstavlja halogenid metala, -Sn(R"l)3, derivat alkil-ciklotriboroksana, -B(OH),, -B(OR"l)z, ili
organosilan, pri emu svaki ovdje navedeni R*' neovisno predstavlja C alkil skupinu, ili, u slutaju -B(OR™),,
dvije R*' skupine mogu biti povezane zajedno tako da tvore 4- do 6-&lanu ciklicku skupinu, L* predstavlja izravnu
vezu, R' predstavlja H, i B je kako je definirano u zahtjevu 1, sa spojem s formulom IV,

e
; 1&,;1& 7
.‘,'%.‘ s z ¥

pri ¢emu X' predstavlja pogodnu izlaznu skupinu, i A predstavlja potrebnu supstituiranu piridin-4-il skupinu kako
je definirano u zahtjevu 1;
(b) reakciju spoja s formulom V,

| Vv
B ~Z
L2 N/J\NHR1

pri ¢emu X1b predstavlja pogodnu izlaznu skupinu, L* predstavlja izravnu vezu, R' predstavlja H, i B je kako je
definirano u zahtjevu 1, sa spojem s formulom VI,

AL VI

pri ¢emu L™ predstavlja halogenid metala, -Sn(R*);, derivat alkil-ciklotriboroksana, -B(OH),, -B(OR™),, ili
organosilan, pri ¢emu je svaki R*' kako je gore definirano, te A predstavlja potrebnu supstituiranu piridin-4-il
skupinu kako je definirano u zahtjevu 1;

(i1)

(a) reakciju spoja s formulom XV,

1
ANy
| 4i\ XV
L% >N~ “NHR'
pri ¢emu L.x3a predstavlja halogenid metala, -Sn(R"l)3, derivat alkil-ciklotriboroksana, -B(OH),, -B(OR"l)z, ili

organosilan, u kojoj je svaki R*' kako je gore definirano, L' predstavlja izravnu vezu, R' predstavlja H, i A
predstavlja potrebnu supstituiranu piridin-4-il skupinu kako je definirano u zahtjevu 1, sa spojem s formulom XVI,

R-X'® X1

pri éemu X predstavlja pogodnu izlaznu skupinu i B je kako je definirano u zahtjevu 1;

(b) reakciju spoja s formulom XVII,
LI NG
A =N
| XVII
3 o

N NHR'

pri ¢emu X3b predstavlja pogodnu izlaznu skupinu, L' predstavlja izravnu vezu, R' predstavlja H, i A predstavlja
potrebnu supstituiranu piridin-4-il skupinu kako je definirano u zahtjevu 1, sa spojem s formulom XVIII,

B-L*® XVII

pri ¢emu L*° predstavlja halogenid metala, -Sn(R*);, derivat alkil-ciklotriboroksana, -B(OH),, -B(OR™),, ili
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organosilan, u kojoj je svaki R*' kako je gore definirano, i B je kako je definirano u zahtjevu 1;
(ii1) reakciju spoja s formulom XXVIII,

1
ANy
5 | /)\ XXVIII
SLTOONT XY
pri éemu X6 predstavlja pogodnu izlaznu skupinu tako da L' i L predstavljaju izravne veze, A predstavlja potrebnu

supstituiranu piridin-4-il skupinu kako je definirano u zahtjevu 1, i B je kako je definirano u zahtjevu 1, sa spojem s
formulom XXIX,

RINH, XXIX
pri éemu R' je H;
(iv) reakciju spoja s formulom XXX,
LL_N
N
Y e
x2
B Z R
LT ONT o7

pri demu R predstavlja pogodnu izlaznu skupinu, L' i L* predstavljaju izravne veze, A predstavlja potrebnu
supstituiranu piridin-4-il skupinu kako je definirano u zahtjevu 1, i B je kako je definirano u zahtjevu 1, ili njegov
zaticeni derivat, sa spojem s formulom XXIX, pri ¢emu R' je H;

A O
I XXXI

B 0

(v) reakciju spoja s formulom XXXI,

pri ¢emu A predstavlja potrebnu supstituiranu piridin-4-il skupinu kako je definirano u zahtjevu 1, i B je kako je
definirano u zahtjevu 1, sa spojem s formulom XXXII,

HZN\N
I XXX

H,N” “NHR'

pri éemu R' je H;
(vii) za spojeve s formulom lyd u kojoj B predstavlja Het”” skupinu koja sadrZi dugik koji je vezan preko dusikovog
atoma u sklopu sustava prstena, reakciju spoja s formulom XIX,

LL__Ng

ABIN XX
oA

N~ “NHR'

pri ¢emu X* predstavlja pogodnu izlaznu skupinu, L' predstavlja izravnu vezu, R' predstavlja I, i A predstavlja
potrebnu supstituiranu piridin-4-il skupinu kako je definirano u zahtjevu 1, sa spojem s formulom XXXIV,

Het® -1 XTIV

pri éemu Het®' ima isto zna¢enje kao Het® kako je definirano iznad, osim 3to je Het®' heterocikal koji sadrzi dusik
koji je vezan na H-atom prikazan za spoj s formulom XXXIV preko dusikovog atoma u heterociklu; te

(ix) za spojeve s formulom lyd u kojoj jedan od R*' R*, R* i R* predstavlja -OH, reakciju spoja s formulom lyd u
kojoj jedan od R*, R*,R* i R* predstavlja-OR™, pri éemu R* predstavlja C, alkil, C,¢ alkenil, C,¢ alkinil ili C;.
¢ cikloalkil, navedene skupine su proizvoljno supstituirane s jednim ili viSe supstituenata koji su odabrani od halo,
C,., alkila i aril®, sa sredstvom za dealkiliranje.
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