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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj sa formulom (I)
R® ©

R™-N N

A
0 R" ©
R12 R1
N-R' N R
Q R R® N 0O

R8 \i 00 N—Re
R ',\“/gi
RY N R®
RE Rf
M,

5 ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje:
A je odabrano od

10 gdje:
-

r!.r’ oznacava to¢ku vezivanja sa karbonil grupom i rr!:
oznac¢ava toc¢ku vezivanja sa atomom dusika;
njeOili 1;
m je 1 ili 2;

15 m'jeQili1;
wje 0, 1,ili 2;
R" je odabrano od vodika, amino, hidroksi, i metila;
R"iR" su nezavisno odabrani od vodika i metila;
R'® je odabrano od vodika i C;-Cg alkila;

20 R'® je odabrano od
(CR)rX-RY,
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-CRTCONR ICR ™, X R,
-C(R,[COINRHCR),],-X-R*,
-(CRHRC(O)NR"),-H; i
-(CR"HRMCO)NR'®),-C(R'™)(R")-CO,H;

gdje:

w'je 2ili 3;
n'je 1-6;
m' je 0-5;
X je lanac od izmedu 1 1 172 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZe da sadrzi
jednu, dvije, tri, ili Cetiri grupe odabrane od -NHC(O)NH-, i -C(O)NH- ugradene tamo; i gdje je lanac po
izboru supstituiran sa jednom do $est grupa nezavisno odabranih od -CO,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -
(CH)CO,H;
X' je lanac od izmedu 1 i 172 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZe da sadrzi
jednu, dvije, tri, ili Cetiri grupe odabrane od -NHC(O)NH-, i -C(O)NH- ugradene tamo; 1 gdje je lanac po
izboru supstituiran sa jednom do $est grupa nezavisno odabranih od -CO,H, -C(O)NH,, i -CH,CO,H, pod
uvjetom da X’ je drugacije od nesupstituiranog PEG;
R je odabrano od -CO,H, -C(O)NR"R*, i -CH; gdje RY i R* su nezavisno odabrani od vodika i C;-Cgalkila,
pod uvjetom da kada X je sav ugljik, R* je drugagije od -CHs;
R*! je -CO,H, -C(O)NR"R*, -CHj, aleksa-5-SDP, i biotin;
svako R'™® je nezavisno odabrano od vodika, C;-Csalkila, -CH,OH, -CH,CO,H, -(CH,),CO,H,
svako R" je nezavisno odabrano od vodika, -CH;, (CH,),Ns, -(CH,),NH,, X-R*, -(CH,),CO,H, -CH,0OH,
CH,C=CH, i -(CH2)z-triazolil-X-R*, gdje z je 1-6 i R* je odabrano od -CO,H, -C(O)NR"R*, CH3, biotina, -2-
fluropiridina, -C(O)-(CH,),-C(0)O-vitamina E,-C(O)O-vitamina E; i
L X—R3®
%WNJ
0
pod uvjetom da je najmanje jedno R'” drugacije od vodika, -CHj, ili -CH,OH;
R°, R\, R" R\, R",iR" su vodik;
R* R®, Rj, i Rk, su svako nezavisno odabrano od vodika i metila;
R', R% R?, R% R° R® R’ R®, R%, R, R"", R", i R" su nezavisno odabrani od boénog lanca prirodne amino
kiseline i bo¢nog lanca ne-prirodne amino kiseline ili formiraju prsten sa odgovaraju¢om susjednom R grupom
kao §to je opisano ispod;
R® i R" svako, moZe da formira prsten sa odgovaraju¢om susjednom R grupom i atomima za koje su povezani
odabran od azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po
izboru supstituiran sa jednom do Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo, i hidroksi;
R" je metil ili, R” i R?, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten odabran od azetidina, pirolidina,
morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po izboru supstituiran sa jednom do
Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo, i hidroksi;
R je vodik ili metil, ili, R® i R*, zajedno sa atomima za koje su vezani, mogu formirati prsten odabran od
azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po izboru
supstituiran sa jednom do Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo, hidroksi, i fenil;
R® je vodik ili metil ili R® i R’, zajedno sa atomima za koje su vezani, mogu formirati prsten odabran od
azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po izboru
supstituiran sa jednom do Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, benzil po izboru supstituirane sa halo
grupom, benziloksi, cijano, cikloheksil, metil, halo, hidroksi, izohinoliniloksi po izboru supstituirane sa
metoksi grupom, hinoliniloksi po izboru supstituirane sa halo grupom, i tetrazolil; i gdje pirolidinski i
piperidinski prsten su po izboru fuzionirani sa cikloheksil, fenil, ili indol grupom; i
R' je metil ili, R' i R, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten odabran od azetidina i
pirolidina, gdje svaki prsten je po izboru supstituiran sa jednom do Cetiri nezavisno odabrane od amino, cijano,
metil, halo, 1 hidroksi.

Spoj iz patentnog zahtjeva 1, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje A je

R16 15
‘ a
N'R
R14 R
. si’}m\;r.’*

w

Spoj iz patentnog zahtjeva 2, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, édj e:

miwsul;i
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R™ RY, i R" su svako vodik.
Spoj iz patentnog zahtjeva 3, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje R'® je -(C(R'7),),-X-R*°.
Spoj iz patentnog zahtjeva 4, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje:
svako R'™ je vodik;
X je lanac od izmedu 8 i 46 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZe da sadrzi jednu,
dvije, ili tri C(O)NH grupe ugradene tamo; i gdje lanac je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe
nezavisno odabrane od -CO,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -CH,CO,H; i
R je odabrano od -CHj, -CO,H, i -C(O)NH,; pod uvjetom da kada X je sav ugljik, R* je drugacije od -CH,.
Sg)loj iz patentnog zahtjeva 3, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje R'® je -C(R'"),C(O)N(R'*)C(R'"*),-X'-
R™.

Spoj iz patentnog zahtjeva 6, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje
svako R'™ je odabrano od vodika, -CO,H, i -CH,CO,H;
X' je lanac od izmedu 8 i1 48 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moze da sadrzi jednu,
dvije, ili tri C(O)NH grupe ugradene tamo; i gdje lanac je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe
nezavisno odabrane od -CO,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -CH,CO,H; pod uvjetom da X’ je drugacije od
nesupstituiranog PEG; i
R¥ je odabrano od -CHs, -CO,H, i -C(O)NH,.
Sg)loj iz patentnog zahtjeva 3, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje R'® je -C(R'™),[C(O)N(R'"*C(R'™),],-X-
R™.
Spoj iz patentnog zahtjeva 8, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje
svako R'™ je odabrano od vodika, -CO,H, i -CH,CO,H;
X je lanac od izmedu 8 i 48 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZze da sadrZi jednu,
dvije, ili tri C(O)NH grupe ugradene tamo; i gdje lanac je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe
nezavisno odabrane od -CO-,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -CH,CO,H; 1
R* je odabrano od -CHs, -CO,H, i -C(O)NH,.
Spoj iz patentnog zahtjeva 3, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje R'® je (C(R'™)(R')C(O)NR'*®),-H.
Spoj iz patentnog zahtjeva 10, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje
svako R'™ je vodik; i
svako R'7 je odabrano od vodika, -CHs, (CH,),Ns, -(CH,),NH,, -X-R*, -(CH,),CO,H, -CH,OH, CH,C=CH, i -
(CH,),-triazolil-X-R”’; pod uvjetom da je najmanje jedno R'" drugacije od vodika, -CHs, ili -CH,OH;
7 je 1-4;
R* je odabrano od -CHs, -CO,H, i -C(O)NH,;
X je lanac od izmedu 7 i 155 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZe da sadrzi jednu,
dvije, ili tri C(O)NH grupe ugradene tamo; i gdje lanac je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe
nezavisno odabrane od -CO-,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -CH,CO,H; 1
R® je odabrano od -CO,H, -C(O)NR"R*, CHjs, biotina, -2-fluropiridina, -C(O)-(CH;),-C(O)O-vitamina E, i -
C(0)O-vitamina E.
Spoj iz patentnog zahtjeva 3, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje R'® je -(CR'™*(R'YC(O)NR'**),-
C(R"™(R')-CO,H.
Spoj iz patentnog zahtjeva 12, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje
m'je 1-3;
svako R'™ je vodik;
svako R je odabrano od vodika, -CH;, (CH,),N, -(CH,),NH,, -X-R*', «(CH,),CO,H, -CH,OH, CH,CC=H, -
(CH,),triazolil-X-R**, 1 C(0)O-vitamina E; i

(\O _R35

E/\[rN\/ X
O s

pod uvjetom da je najmanje jedno R'” drugacije od vodika, -CHs, ili -CH,OH;
7 je 1-4;
R* je odabrano od -CHs, -CO,H, i -C(O)NH,;
X je lanac od izmedu 20 i 60 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZe da sadrzi jednu,
dvije, ili tri C(O)NH grupe ugradene tamo; i gdje lanac je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe
nezavisno odabrane od -CO,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -CH,CO,H; i
R¥ je odabrano od -CO,H, -C(O)NR"R*, CHj, biotina, 2-fluropiridina, -C(O)-(CH,),-C(O)O-vitamina E, i -
C(0)O-vitamina E.
Spoj iz patentnog zahtjeva 2, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje R' je fenilC,-Calkil gdje fenil dio je po
izboru supstituiran sa hidroksil, halo, ili metoksi; R? je Ci-Calkil ili, R? i Rb, zajedno sa atomima za koje su
vezani, formiraju piperidinski prsten; R? je NR*RY(C;-Calkil), NR"R"karbonilC;-Csalkil, ili karboksiC,-Csalkil; R*
i Rd, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju pirolidinski prsten; R’ je hidroksiC;-Csalkil, imidazolilC;-
Caalkil, ili NR*RY(C;-Cralkil); R® je karboksiCi-Calkil, NR'R karbonilC;-Csalkil, NR*RY(C,-Cralkil), ili C;-

4
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Cralkil; R i R, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju pirolidinski prsten po izboru supstituiran sa
hidroksi; R® i R' su benzotienil ili indolilC;-Csalkil po izboru supstituiran sa karboksiC;-Csalkil; R’ je hidroksiC;-
Csalkil, aminoCi-Csalkil, ili C;-Cralkil, R'" je C;-CsalkoksiC;-Csalkil ili C;-Csalkil; R" je C;-Cralkil ili
hidroksiC;-Calkil; i R" je C;-C; alkil, karboksiC;-Csalkil, ili -(CH,);NHC(NH)NH,.
5 15. Spoj iz patentnog zahtjeva 2, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje:
RY je metil ili, R® i R*, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten odabran od azetidina, pirolidina,
morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po izboru supstituiran sa jednom ili
dvije grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo, hidroksi, i fenil;
R® je metil ili, R® i R’ zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten odabran od azetidina, pirolidina,
10 morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po izboru supstituiran sa jednom ili
dvije grupe nezavisno odabrane od amino, benzil po izboru supstituirane sa halo grupom, benziloksi, cijano,
cikloheksil, metil, halo, hidroksi, izohinoliniloksi po izboru supstituirane sa metoksi grupom, hinoliniloksi po
izboru supstituirane sa halo grupom, i tetrazolil; i gdje pirolidinski i piperidinski prsten su po izboru fuzionirani
sa cikloheksil, fenil, ili indol grupom; i
15 R je metil ili, R*i R, zajedno sa atomima za koje su vezani,
formiraju prsten odabran od azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje
svaki prsten je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil,
halo, 1 hidroksi.
16. Spoj sa formulom (II)

A
RM-N—"_

O

R® 0O O N-R®
rR7” N
R9 N RS
RS R
20 (11},
ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje:
A je odabrano od
R 16 16
16 RO Ry R6a

O
R!Ga
Ou NH
%y W
n

25 gdje:
nje0ili1;
R'™iR" su nezavisno odabrani od vodika i metila;
R'® je odabrano od vodika i C;-Cg alkila;
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je odabrano od

«(C(R")),-X-R™,
_C(R17a)2C(O)N(R16a)C(R17a)2_Xy_R31 ,
-C(R,[COINRHCR),],-X-R*,
-(CRHRMC(O)NR"),-H; i
-(CR™)(RC(OINR'*),-C(RNR7)-CO,H:; gdje:

w'je 2ili 3;

n'je 1-6;

m'je 1-5;

X je lanac od izmedu 1 1 172 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moZe da sadrZi
jednu, dvije, tri, ili Cetiri grupe odabrane od -NHC(O)NH-, i -C(O)NH ugradene tamo; i gdje je lanac po
izboru supstituiran sa jednom do Sest grupa nezavisno odabranih od -CO,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -
CH,CO,H,

X' je lanac od izmedu 1 i 172 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moze da sadrzi
jednu, dvije, tri, ili Cetiri grupe odabrane od -NHC(O)NH-, i -C(O)NH ugradene tamo; i gdje je lanac po
izboru supstituiran sa jednom do Sest grupa nezavisno odabranih od -CO,H, -C(O)NH,, i -CH,CO,H, pod
uvjetom da X’ je drugacije od nesupstituiranog PEG;

R je odabrano od -CO,H, -C(O)NR"R*, i -CH; gdje R" i R* su nezavisno odabrani od vodika i C;-
Cgalkila, pod uvjetom da kada X je sav ugljik, R* je drugacije od -CHj;

R* je -CO,H, -C(O)NR"R*, -CHj, aleksa-5-SDP, i biotin;

svako R'"™ je nezavisno odabrano od vodika, C;-Cgalkila, -CH,OH, -CH,CO-H, -(CH,),CO,H,

svako R" je nezavisno odabrano od vodika, -CH3, (CH,),Ns, -(CH;),NH,, -X-R*, -(CH»),CO,H, -CH,OH,
CH,CC=H, i (CH2)z-triazolil-X-R™, gdje z je 1-6 i R* je odabrano od -CO,H, -C(O)NR"R*, CHj, biotina,
-2-fluropiridina, -C(O)-(CH,),-C(O)O-vitamina E, -C(O)O-vitamina E, i

pod uvjetom da je najmanje jedno R'” drugacije od vodika, -CHs, ili -CH,OH;

R R, R, RS, R, i R" su vodik;

R"iR® su metil:

R# je odabrano od vodika i metila;

R, R*, R, RY, R®, R®, R, R®, R%, R", R", i R" su nezavisno odabrani od bo&nog lanca prirodne amino
kiscline i bo¢nog lanca ne-prirodne amino kiseline ili formiraju prsten sa odgovaraju¢om susjednom R
grupom kao §to je opisano ispod;

R je odabrano od vodika i metila, ili, R® i R*, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten
odabran od azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je
po izboru supstituiran sa jednom do Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo,
halometil, 1 hidroksi;

R® je odabrano od vodika i metila, ili, R® i R, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten
odabran od azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je
po izboru supstituiran sa jednom do Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo,
halometil, 1 hidroksi;

R" je odabrano od vodika i metila, ili, R" i R®, zajedno sa atomima za koje su vezani, formiraju prsten
odabran od azetidina, pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je
po izboru supstituiran sa jednom do Cetiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo,
halometil, i hidroksi; i _

R’ je odabrano od vodika i metila, ili, R' i Rg, zajedno sa atomima za koje su vezani odabran od azetidina,
pirolidina, morfolina, piperidina, piperazina, i tetrahidrotiazola; gdje svaki prsten je po izboru supstituiran
sa jednom do ¢etiri grupe nezavisno odabrane od amino, cijano, metil, halo, halometil, i hidroksi.

17. Spoj iz patentnog zahtjeva 16, ili farmaceutski prihvatljiva sol istog, gdje

Aje

nje 1;
R je

16
N‘_Rwa
R14 R™

B S

n

N

«(CR"(RMC(O)NR'),,-C(R*)(R")-CO,H;
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svako R'® je vodik;

m'je 2, 3,1li 4;

svako R'™ je vodik;

svako R je nezavisno odabrano od vodika, -(CH,),NH,, X-R¥i -CH,C=CH,

7 je 4;

X je lanac od izmedu 26 i 155 atoma gdje su atomi odabrani od ugljika i kisika i gdje lanac moze da sadrZi jednu,
dvije, ili tri C(O)NH grupe ugradene tamo; i gdje lanac je po izboru supstituiran sa jednom ili dvije grupe
nezavisno odabrane od -CO,H, -C(O)NH,, -CH,C(O)NH,, i -CH,COH; i
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5 ili farmaceutski prihvatljiva sol istog.
27. Spoj iz patentnog zahtjeva 1 ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu u poboljfanju, stimuliranju, i/ili
poveéanju imunog odgovora kod subjekta koji ima potrebu za istim.
28. Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 27 koja dalje obuhvaca
administriranje dodatnog agensa prije, nakon, ili istovremeno sa spojem iz patentnog zahtjeva 1 ili terapijski
10 prihvatljivom soli istog.
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30.

31.

32.

33.

34.

35.

36.

37.
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Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 28 gdje dodatni agens je
antimikrobni agens, antivirusni agens, citotoksi¢ni agens, i/ili modifikator imunog odgovora.

Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 28 gdje dodatni agens je HDAC
inhibitor.

Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 28 gdje dodatni agens je TLR7 ifili
TLRS agonist.

Spoj iz patentnog zahtjeva 1 ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu u inhibiranju rasta, proliferacije, ili
metastaze stanica raka kod subjekta koji ima potrebu za istim.

Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 32 gdje je rak odabran od
melanoma, raka bubreZnih stanica, skvamoznog ne-sitnostani¢nog raka pluca (squamous non-small cell lung
cancer - NSCLC), ne-skvamoznog NSCLC, kolorektalnog raka, kastracijsko-rezistentnog raka prostate, raka
jajnika, raka Zeluca, hepatocelularnog raka, raka gusterace, raka skvamoznih stanica glave i vrata, raka jednjaka,
gastrointestinalnog trakta i dojke, i hematolo$kih maligniteta.

Spoj iz patentnog zahtjeva 1 ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu u lijeenju infektivne bolesti kod
subjekta koji ima potrebu za istim.

Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 34 gdje infektivna bolest je izazvana
virusom.

Spoj ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu prema patentnom zahtjevu 35 gdje virus je odabran od HIV,
Hepatitis A, Hepatitis B, Hepatitis C, herpes virusa, i influence.

Spoj iz patentnog zahtjeva 1 ili terapijski prihvatljiva sol istog za primjenu u lijecenju septicnog $oka kod subjekta
koji ima potrebu za istim.
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