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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

2.

Spoj opée Formule I:
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ili stereoizomer, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, nazna€en time $to:

R! je hidroksi(1-6C)alkil, HOCH(ciklopropilidin)CH,-, (1-4C alkoksi)(1-6C)hidroksialkil, (hidroksi)trifluor(1-
6C)alkil, dihidroksi(2-6C)alkil, H,N(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil)NH(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil),N(3-
6C)hidroksialkil, H,N(1-4C alkoksi)(3-6C)alkil, Cyc'(CH,),-, hetCyc', hetCyc’CH,-, R*R"NC(=O)CH,-,
hetCyc**(1-3C)alkil, hetCyc’*(2-3C)hidroksialkil, R°RN(2-3C)alkil, (1-3C alkil),NSO,(2-3C)alkil, hetCyc*,
(1-6C)alkil ili CH3SO,(1-6C)alkil;

Cyc' je 4-6-eroélani cikloalkil supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira iz skupine koju &ine HO,
HOCH,-, (1-3C)alkil, H,NHC(=0)-, (1-3C alkil),NC(=0)-, te HOCH,CH,NHC(=0)-;

mje Oili 1;

hetCyc' je 4-6-eroélani heterocikli¢ki prsten koji ima heteroatom u prstenu kojeg se bira izmedu N, O i S, gdje
S moZe biti oksidiran do SO,, gdje navedeni heterociklic¢ki prsten moZe biti supstituiran sa supstituentom kojeg
se bira iz skupine koju ¢ine OH, (1-3C alkil)C(=0)-, (1-3C alkil)SO,-, (1-3C alkil)NHC(=0)- i NH,CH,C(=0)-

hetCyc” je 4-6-ero¢lani heterocikli¢ki prsten koji ima prsten S atom, gdje je S oksidiran do SO;

R*1R" su neovisno H ili (1-3C)alkil; ili

R* i R" zajedno s atomom dusika na koje su vezani tvore 4-6-ero&lani prsten koji moZe imati atom kisika u
prstenu;

hetCyc™ i hetCyc™ su neovisno 4-6-eroélani heterociklicki prsten koji ima 1-2 heteroatoma u prstenu koje se
neovisno bira izmedu N i O, gdje navedeni heterocikli¢ki prsten moZe biti supstituiran s 1-2 supstituenta koje
se neovisno bira iz skupine koju ¢ine halogen, OH, (1-4C)alkoksi, HOCH,-, (1-3C alkil)C(=0)- i okso;

R® je Hili (1-3C)alkil;

R je (1-3C)alkil, (1-3C alkil)SO,-, hetCyc” ili (3-6C)cikloalkil koji moZe biti supstituiran s HOCH,-;

hetCyc® je 5-6-croClani azacikli¢ki prsten koji moZe biti supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira
izmedu okso i (1-3C)alkil,

hetCy(:4 je azetidinil supstituiran s ((CH;3),N),P(=0)- ili Y-C(=0)-;

Y je R°R'N(CH,),-, hetCyc’CH,-, Cyc?, hidroksi(1-3C)alkil, (1-3C alkil),NC(=0)-, (1-3C)alkilSO,- ili (1-
3(C)alkil;

nje0ili 1;

R® i R" su neovisno H ili (1-3C)alkil;

hetCyc” je 4-5-eroélani azacikli¢ki prsten koji moZe biti supstituiran s OH;

Cyc? je (3-6C)cikloalkil koji moZe biti supstituiran s OH;

R’ je (1-6QC)alkil, trifluor(1-6C)alkil, difluor(1-6C)alkil, fluor(1-6C)alkil, hidroksi(1-6C)alkil, (1-6C)alkoksi,
(3-6C)cikloalkil (koji moZe biti supstituiran s jednim ili dva halogena), (3-6C)cikloalkilCH,-, HOC(=0)- ili
fenil; 1

R’ je (1-6C)alkil ili (3-6C)cikloalkil; ili

R’ i R® zajedno s atomom ugljika na kojeg su vezani tvore 3-7-erolani cikloalkilni prsten koji moZe biti
supstituiran s jednim ili dva supstituenta koje se neovisno bira izmedu OH, (1-6C)alkila i hidroksi(1-6C)alkila;
ili

R’ i R’ zajedno s atomom ugljika na kojeg su vezani tvore 4-eroélani zasi¢eni azacikli¢ki prsten supstituiran s
SO,CF;; 1

R* je vodik ili (1-6C)alkil.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to:
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R' je hidroksi(1-6C)alkil, HOCH(ciklopropilidin)CH,-, (1-4C alkoksi)(1-6C)hidroksialkil, (hidroksi)trifluor(1-
6C)alkil, dihidroksi(2-6C)alkil, HN(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil)NH(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil),N(3-
6C)hidroksialkil, H,N(1-4C alkoksi)(3-6C)alkil, Cyc'(CH,)u-, hetCyc!, hetCyc’CH,-, R*R"NC(=O)CH,-,
hetCycza(1-3C alkil)-, hetCyc’*(2-3C)hidroksialkil, R°RN(2-3C)alkil, (1-3C alkil);NSO,(2-3C)alkil ili
hetCyc™;
Cyc' je 4-6-eroélani cikloalkil supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira iz skupine koju &ine HO,
HOCH;-, (1-3C)alkil, H,NHC(=0)-, (1-3C alkil),NC(=0)-, te HOCH,CH,NHC(=0)-;
mje Oili 1;
hetCyc' je 4-6-eroélani heterocikli¢ki prsten koji ima heteroatom u prstenu kojeg se bira izmedu N, O i S, gdje
S moZe biti oksidiran do SO,, gdje navedeni heterociklicki prsten je supstituiran sa supstituentom kojeg se bira
iz skupine koju ¢ine OH, (1-3C alkil)C(=0)-, (1-3C alkil)SO,-, (1-3C alki)NHC(=0)- i H,NCH,C(=0)-;
hetCyc” je 4-6-ero¢lani heterocikli¢ki prsten koji ima prsten S atom, gdje je S oksidiran do SO;
R*1R" su neovisno H ili (1-3C)alkil; ili
R® i R” zajedno s atomom dusika na koje su vezani tvore 4-6-eroélani prsten koji moZe imati atom kisika u
prstenu;
hetCyc™ je 4-6-eroélani heterocikli¢ki prsten koji ima 1-2 heteroatoma u prstenu koje se neovisno bira izmedu
N i O, gdje navedeni heterocikli¢ki prsten je supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira iz skupine
koju ¢ine halogen, OH, (1-4C)alkoksi, HOCH,-, (1-3C alkil)C(=0)- i okso;
hetCyc’ je 4-6-eroélani heterocikli¢ki prsten koji ima 1-2 heteroatoma u prstenu koje se neovisno bira izmedu
N i O, gdje navedeni heterocikli¢ki prsten moze biti supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira iz
skupine koju ¢ine halogen, OH, (1-4C)alkoksi, HOCH,-, (1-3C alkil)C(=0)- i okso;
R® je Hili (1-3C)alkil;
R! je (1-3C)alkil, (1-3C alkil)SO,-, hetCyc” ili (3-6C)cikloalkil koji moZe biti supstituiran s HOCH,-;
hetCyc® je 5-6-croClani azacikli¢ki prsten koji moZe biti supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira
izmedu okso i (1-3C)alkil,
hetCyc4 je azetidinil supstituiran s ((CH;3),N),P(=0)- ili Y-C(=0)-;
Y je R°R'N(CH,),-, hetCyc"CH,-, Cyc?, hidroksi(1-3C)alkil ili (1-3C alkil),NC(=0)-;
nje(Qili1;
R® 1R su neovisno H ili (1-3C)alkil;
hetCyc” je 4-5-eroélani azacikli¢ki prsten koji moZe biti supstituiran s OH;
Cyc? je (3-6C)cikloalkil koji moZe biti supstituiran s OH; i
R’ je (1-6QC)alkil, trifluor(1-6C)alkil, difluor(1-6C)alkil, fluor(1-6C)alkil, hidroksi(1-6C)alkil, (1-6C)alkoksi,
(3-6C)cikloalkil (koji moZe biti supstituiran s jednim ili dva halogena), (3-6C)cikloalkilCH,-, HOC(=0)- ili
fenil.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time &to je R' hidroksi(1-6C)alkil, HOCH,(ciklopropilidin)CH,-
, (1-4C alkoksi)(1-6C)hidroksialkil, (hidroksi)trifluor(1-6C)alkil, dihidroksi(2-6C)alkil, H,N(3-6C)hidroksialkil,
(1-3C alki)NH(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil),N(3-6C)hidroksialkil, H,N(1-4C alkoksi)(3-6C)alkil, Cyc'(CH,) -
, hetCyc', hetCyc’CH,-, R*'R’NC(=0)CHs-, hetCyc**(1-3C)alkil, hetCyc**(2-3C)hidroksialkil, R°R'N(2-3C alkil)-,
(1-3C alkil),NSO,(2-3C alkil)- ili hetCyc".
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to je R' hidroksi(1-6C)alkil, HOCH,(ciklopropilidin)CH,-
, (1-4C alkoksi)(1-6C)hidroksialkil, (hidroksi)trifluor(1-6C)alkil, dihidroksi(2-6C)alkil, H,N(3-6C)hidroksialkil,
(1-3C alki)NH(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil),N(3-6C)hidroksialkil ili H,N(1-4C alkoksi)(3-6C)alkil.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaen time $to je R' dihidroksi(2-6C)alkil, H,N(3-6C)hidroksialkil, (1-
3C alkil)NH(3-6C)hidroksialkil ili (1-3C alkil),N(3-6C)hidroksialkil.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaéen time to je R' dihidroksi(2-6C)alkil.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to je R' H,N(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil)NH(3-
6C)hidroksialkil ili (1-3C alkil),N(3-6C)hidroksialkil.
Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-7, naznacen time $to:
R’ je (1-6C)alkil, trifluor(1-6C)alkil, difluor(1-6C)alkil, fluor(1-6C)alkil, hidroksi(1-6C)alkil, (1-6C)alkoksi, (3-
6C)cikloalkil (koji moZe biti supstituiran s jednim ili dva halogena), (3-6C)cikloalkilCH,-, HOC(=0)- ili fenil;
R’ je (1-6C)alkil ili (3-6C)cikloalkil; i
R* je vodik ili (1-6C)alkil.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 8, naznacen time §to:
R? je (1-6C)alkil;
R? je (1-6C)alkil; i
R* je vodik.
Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-7, nazna€en time §to:
R® i R? zajedno s atomom ugljika na kojeg su vezani tvore 3-7-eroélani cikloalkilni prsten koji moZe biti
supstituiran s jednom ili dvije skupine koje se neovisno bira izmedu OH, (1-6C)alkila i hidroksi(1-6C)alkila; i
R* je vodik ili (1-6C)alkil.
Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-7, nazna€en time §to:
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R’ i R’ zajedno s atomom ugljika na kojeg su vezani tvore 4-eroélani zasi¢eni azacikli¢ki prsten supstituiran s
SO,CFs; i
R* je vodik ili (1-6C)alkil.

12.  Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to ga se bira izmedu:
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5 13. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznacen time $to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
14. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznacen time $to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
15. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, nazna€en time S$to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
16. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznacen time $to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
17. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, nazna€en time S$to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
18. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznacen time $to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
19. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznacen time $to ga se bira izmedu:
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i njihovih farmaceutski prihvatljivih soli.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznacen time $to je spoj sol trifluoroctene kiseline ili sol klorovodi¢ne
kiseline.
Farmaceutski pripravak, , naznacen time $to sadrzi spoj Formule I u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1
do 20, ili njegovu farmaceutski prihvatljivu sol ili solvat, kao i farmaceutski prihvatljivi razrjedivac ili nosa¢.
Spoj Formule I u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 20, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili
solvat, ili farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 21, naznaceni time $to su namijenjeni upotrebi u
terapiji.
Spoj Formule I u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 20, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili
solvat, ili farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 21, nazna€eni time $to su namijenjeni upotrebi u
lijecenju autoimune bolesti ili upalne bolesti.
Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 23, naznaceni time §to se
bolest ili poremecaj bira izmedu:

(i) artritisa;

(ii) crijevnih upala;

(iii) bolesti diSnih puteva;

(iv) alergijskih reakcija;

(v) oc¢nih bolesti, poremecaja ili stanja;

(vi) koZnih bolesti, stanja ili poremecaja;

(vii) sepse, sindroma sistemnog upalnog odgovora, te neutropeni¢ne groznice;

(viii) fibroze;

(ix) gihta;

(x) lupusa i manifestacija lupusa;

(xi) neurodegenerativnih bolesti;

(xii) dijabetesa i komplikacija dijabetesa, metaboli¢kog sindroma i pretilosti;

(xiii) aksijalne spondiloartorpatije (aksijalne SpA); i

(xiv) poremecaja aktivacije interferona tipa 1.
Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 24, naznaceni time §to se
bolest ili poremecaj bira izmedu:

(i) artritisa;

(ii) crijevnih upala;

(vi) koznih bolesti; i

(x) lupusa i manifestacija lupusa.
Spoj Formule I u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 20, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili
solvat, ili farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 21, nazna€eni time $to su namijenjeni upotrebi u
lijecenju odbacivanja presatka organa, tkiva ili stanica.
Spoj Formule I u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 20, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili
solvat, ili farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 21, naznaceni time $to su namijenjeni upotrebi u
lijeCenju hematolo$kih poremecaja i malignoma.
Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 22-27, naznaceni
time $to je navedeni spoj Formule I formuliran za oralnu primjenu.
Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 28, naznaceni time $to je
navedeni spoj Formule I formuliran u obliku tablete ili kapsule.
Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 22-29, naznaceni
time $to dodatno ukljuc¢uju primjenu dodatne terapije ili terapijskog sredstva.
Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 30, naznaceni time §to se
dodatno terapijsko sredstvo bira iz skupine koju ¢ine ciklosporin A, rapamicin, takrolimus, leflunomid,
deoksispergvalin, mikofenolat, daklizumab, OKT3, AtGam, aspirin, acetaminofen, ibuprofen, naproksen,
piroksikam, protuupalni steroidi, metotreksat, statini, sredstva prodiv TNF, abatacept, ciklofosfamid, mikofenolna
kiselina, hidroksiklorokin, te metformin.
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32. Spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 30, naznaceni time §to se

33.

dodatno terapijsko sredstvo bira iz skupine koju &ine inhibitori mitoze, alklirajuc¢a sredstva, antimetaboliti,
protusmislena DNA ili RNA, interkalirajuéi antibiotici, inhibitori ¢imbenika rasta, inhibitori prijenosa signala,
inhibitori stani¢nog ciklusa, inhibitori enzima, modulatori retinoidnog receptora, inhibitori proteasoma, inhibitori
topoizomeraze, modifikatori bioloskog odgovora, antihormoni, inhibitori angiogeneze, citostatska sredstva,
antiandrogeni, ciljana protutijela, inhibitori HMG-CoA-reduktaze, te inhibitori prenil-proteinske transferaze.
Postupak priprave spoja Formule I, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli, u skladu s patentnim zahtjevom 1,
naznacen time §to se sastoji u:

(a) reakciji odgovarajuéeg spoja formule I1I:

OR"

II
gdje su R*, R® i R* kao $to je definirano za Formulu I, a R'i R" su H ili (1-6C)alkil, ili R' i R" zajedno s
atomima na koje su vezani tvore 5-6-ero€lani prsten koji moZe biti supstituiran s 1-4 supstituenta koje se bira
izmedu (1-3C alkila), s odgovaraju¢im spojem formule III:

==
N

N-R’

III
gdje je R' kao §to je definirano za Formulu I, ai L1 je halogen, alkilsulfonatna skupina, arilsulfonatna skupina
ili triflatna skupina, u prisutnosti paladijskog katalizatora i baze i izborno u prisutnosti liganda; ili
(b) za spoj Formule I, gdje je R' (1-6C)alkil, hidroksi(1-6C)alkil, hetCyc', hetCyc’CH,-, R*R"NC(=O)CHS,-,
hetCyc®(1-3C alkil)-, R°R*N(2-3C alkil)-, (1-3C alkil),NSO,(2-3C alkil)- ili CH;SO,(1-6C)alkil, reakciji
odgovarajuceg spoja formule IV:

R* R3
R2
N—N
{ 2
== AN
\Y
N .z
N =
'NH
=N
1\

gdje su R%, R? i R* kao §to je definirano za Formulu I, s (1-6C)alkil-L2, hidroksi(1-6C)alkil-L2, hetCyc'-L2,
hetCyc’CH,-L2, R*‘R°NC(=0)CH,-L2, hetCyc**(1-3C alkil)-L2, RRN(2-3C alkil)-L2, (1-3C alkil),NSO,(2-
3C alkil)-L2 ili CH5SO,(1-6C)alkil-L2, a L2 je halogen, alkilsulfonatna skupina ili arilsulfonatna skupina, u
prisutnosti baze, gdje su hetCycl, R?, Rb, hetCyc3a, RS te R? kao §to je definirano za Formulu I; ili
(¢) za spoj Formule I, gdje je R' dihidroksi(2-6C)alkil, reakciji odgovarajuéeg spoja formule IV:
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R* R3
ja
N—N
{ Z
- AN
\Y
Nz
N
ZNH
=N
v

gdje su R%, R? i R kao to je definirano za Formulu I, sa spojem formule V, VI ili VII:

Rv Rl
L3 0 R' o) R C
>< L3 \|LR' \|LR'
R" o) R o
C B
RX

v V1 Vi
gdje je svaki R’ metil, Rv, Rw i Rx su neovisno H ili metil, a L3 je atom halogena, alkilsulfonatna skupina ili
arilsulfonatna skupina, u prisutnosti baze, uz naknadnu obradu klorovodi¢nom kiselinom; ili
(d) za spoj Formule I, gdje je R' H,NCH,CH(OH)CHS,-, reakciji odgovarajuéeg spoja formule VIII:

4 R?
R}LRQ
N'N
g
=N
o 7N 0
N ,NfC
) _|\j /T >=O
N
H

VI
gdje su R*, R’ i R* kao §to je definirano za Formulu I, s bazom; ili
(e) za spoj Formule I, gdje je R! (1-3C alki)NH(3-6C)hidroksialkil, (1-3C alkil),N(3-6C)hidroksialkil, ili
hetCyc’®(2-3C)hidroksialkil-, gdje je hetCyc™ 4-6-eroélani heterociklitki prsten koji ima atom dufika u
prstenu, gdje navedeni heterocikli¢ki prsten moZe biti supstituiran s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira iz
skupine koju ¢ine halogen ili (1-4C)alkoksi, reakciji odgovarajuceg spoja formule IX:

El

R* r3
Yor?
N—N
{ 7
= \N
N~N o
—
— IN
N
0
IX

gdje su R% R* i R* kao §to je definirano za Formulu I, s reagensom formule (1-3C alkil)NH,, (1-3C alkil),NH
ili
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RY

HN hetCyc®P
RZ

gdje se R’ i R” neovisno bira iz skupine koju ¢ine halogen ili (1-4C)alkoksi, a hetCyc™ je 4-6-erolani
heterocikli¢ki prsten koji ima atom dusika u prstenu, gdje navedeni heterociklicki prsten moze biti supstituiran
s 1-2 supstituenta koje se neovisno bira iz skupine koju €ine halogen ili (1-4C)alkoksi; ili
(f) za spoj Formule I, gdje je R' hidroksi(1-6C)alkil, (hidroksi)trifluor(1-6C)alkil ili (1-4C alkoksi)(1-
6C)hidroksialkil, reakciji odgovarajuceg spoja formule X:
RY R3
%RQ
N=N
/
Vi

= NN

S

~N_ .=z
N
Z NH

~—

N

X b
gdje su R*, R? i R* kao §to je definirano za Formulu I, s reagensom formule
O

ANG

G

gdje G je (1-4C)alkil, trifluor(1-4C)alkil ili (1-4C alkoksi)(1-4C)alkil; ili
(g) zaspoj Formule I, gdje je R’

s« o o

reakciji odgovarajuceg spoja formule XI:

R* R2
pan
N—N
{ 7
= NN
\Y
~No 2z
N = 1a
— ’N’R
N
X1

gdje su R%, R’ i R* kao $to je definirano za Formulu I, odnosno R je

=, =0
s reducensom,; ili

(h) za spoj Formule I, gdje je R" hidroksi(1-6C)alkil, reakciji odgovarajuéeg spoja gdje je hidroksi(1-6C)alkil
zasti¢en kao alkilni ester s bazom; ili

(i) za spoj Formule I, gdje je R' R°R'N(CH,CH,)- ili hetCyc*(CH,CH,)-, gdje su R, R, te hetCyc™ kao §to
je definirano za Formulu I, reakciji odgovarajuceg spoja formule XII:
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R* R3
R2
N=N
[ 2
S YN
N _N
N~ s

=N
ﬁ-N‘ XL“

X1 ,

gdje su R%, R* i R* kao §to je definirano za Formulu I, a L4 je halogen, alkilsulfonatna skupina ili arilsulfonatna
skupina, s reagensom formule R°R'NH, ili

RY

HN  hetCyc™

RZ
5 gdje je hetCyc™ kao §to je definirano za Formulu I; ili
() za spoj Formule I, gdje je R' H,NCH,CH(OCH;)CH,-, reakciji odgovarajuéeg spoja formule XIII:
R? R3
R2
I;I— N
&
\\ N Q
~N. =z
N \/J\E\N ,\(\ N
N 0 5
XIII

El

gdje su R*, R’ i R* kao §to je definirano za Formulu I, s hidrazinom; ili
(k) za spoj Formule I, gdje je R’

2 C OH
10 OH

El

reakciji odgovarajuéeg spoja formule XIV:

RY R3
Ve
N—N
{ V.
= NN
\Y
N F /D/
N
= N

X1V
gdje su R*, R’ i R* kao §to je definirano za Formulu I, s oksidansom; ili
(1)  za spoj Formule I, gdje je R' Cyc'(CH,),-, Cyc' je 4-6-eroélani cikloalkil supstituiran s H,NHC(=0)- ili
15 (1-3C alkil),NC(=0)-, a m je 0, reakciji odgovarajuéeg spoja Formule I, gdje je R' Cyc'CH,),-, Cyc' je 4-6-
eroClani cikloalkil supstituiran s CH;C(=0)O-, a m je 0 s amonijakom ili (1-3C alkil)NH-; ili
(m) za spoj Formule I, gdje R* i R? tvore 4-ero¢lani azacikli¢ki prsten supstituiran s SO,CFs, a R' i R* su kao
§to je definirano za Formulu I, reakciji spoja formule XIV:
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R4

~ZZ

~= N
\ \)\
N/N / R1
X1y

gdje su R' i R* kao §to je definirano za Formulu I, s anhidridom trifluormetansulfonske kiseline u prisutnosti
baze; uz
izborno uklanjanje svih zaStitnih skupina i izbornu pripravu njegove farmaceutski prihvatljive soli.

45



	Page 1 - BIBLIOGRAPHY
	Page 2 - CLAIMS
	Page 3 - CLAIMS
	Page 4 - CLAIMS
	Page 5 - CLAIMS
	Page 6 - CLAIMS
	Page 7 - CLAIMS
	Page 8 - CLAIMS
	Page 9 - CLAIMS
	Page 10 - CLAIMS
	Page 11 - CLAIMS
	Page 12 - CLAIMS
	Page 13 - CLAIMS
	Page 14 - CLAIMS
	Page 15 - CLAIMS
	Page 16 - CLAIMS
	Page 17 - CLAIMS
	Page 18 - CLAIMS
	Page 19 - CLAIMS
	Page 20 - CLAIMS
	Page 21 - CLAIMS
	Page 22 - CLAIMS
	Page 23 - CLAIMS
	Page 24 - CLAIMS
	Page 25 - CLAIMS
	Page 26 - CLAIMS
	Page 27 - CLAIMS
	Page 28 - CLAIMS
	Page 29 - CLAIMS
	Page 30 - CLAIMS
	Page 31 - CLAIMS
	Page 32 - CLAIMS
	Page 33 - CLAIMS
	Page 34 - CLAIMS
	Page 35 - CLAIMS
	Page 36 - CLAIMS
	Page 37 - CLAIMS
	Page 38 - CLAIMS
	Page 39 - CLAIMS
	Page 40 - CLAIMS
	Page 41 - CLAIMS
	Page 42 - CLAIMS
	Page 43 - CLAIMS
	Page 44 - CLAIMS
	Page 45 - CLAIMS

