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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj predstavljen slijedecom strukturnom formulom:

y:gﬁ

Rag
)

ili njegov tautomer ili farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:

X je -O-ili -S-;

R’s je opcionalno supstituirani heteroaril;

R's je -H, opcionalno supstituirani alkil, opcionalno supstituirani alkenil, opcionalno supstituirani alkinil, cijano,
halo, nitro, opcionalno supstituirani cikoalkil, haloalkil, opcionalno supstituirani heterociklil, opcionalno
supstituirani aril, opcionalno supstituirani heteroaril, opcionalno supstituirani aralkil, opcionalno supstituirani
heteroaralkjl, -OR7, -SR7, -NR10R11, -OC(O)NRloRM, -SC(O)NRloRH, -NR7C(O)NR10R11, -OC(O)R7, -SC(O)R7,
-NR;C(O)R, -OC(O)OR7, -SC(O)OR7, -NR;C(O)OR7, -OCH,C(O)R7, -SCH,C(O)R7, -NR;CH,C(O)R5,
-OCH,C(O)OR7, -SCHC(O)OR7, -NR;CH,C(O)OR7, -OCHC(O)NRgR1;, -SCH,C(O)NR 10R 1,
-NR;CH,C(O)NR;¢R;31, -OS(O)pR7, -SS(O),R7, -NR;S(O),R7, -OS(O),NRoR;;, -SS(O),NR;R;;, -NR;ONR R,
-0S8(0),0ORy, -SS(0),0R7, -NR7S(0),0R7, -OC(S)R7, -SC(S)R7, -NR;C(S)R7, -OC(S)OR7, -SC(S)OR,
-NR/C(S)OR4, -OC(S)NR R, -SC(S)NR (R, - NR;C(S)NR Ry, -OC(NRg)R;, -SC(NRg)R;, -NR;C(NRg)R;,
-OC(NRg)OR7, -SC(NRg)OR7, -NR;,C(NRg)OR7, -OC(NRgNRgRy, -SC(NRgNR R}, -NR/C(NRgNR (R,
-C(O)R7, -C(O)ORy, -C(O)NR (R, -C(O)SR7, -C(S)R7, -C(S)OR4, -C(S)NRoR1;, -C(S)SR7, -C(NROR5,
-C(NR)R7, -C(NRg)NR; R, -C(NRg)SR7, -S(0);OR7, -S(O)pNR R, ili -S(O),R7;

R; 1 R, U svakom pojavljivanju, je nezavisno, -H, opcionalno supstituirani alkil, opcionalno supstituirani alkenil,
opcionalno supstituirani alkinil, opcionalno supstituirani cikloalkil, opcionalno supstituirani cikloalkenil,
opcionalno supstituirani heterociklil, opcionalno supstituirani aril, opcionalno supstituirani heteroaril, opcionalno
supstituirani aralkil, ili opcionalno supstituirani heteraralkil;

R0 1 Ry, u svakom pojavljivanju, je nezavisno -H, opcionalno supstituirani alkil, opcionalno supstituirani alkenil,
opcionalno supstituirani alkinil, opcionalno supstituirani cikloalkil, opcionalno supstituirani cikloalkenil,
opcionalno supstituirani heterociklil, opcionalno supstituirani aril, opcionalno supstituirani heteroaril, opcionalno
supstituirani aralkil, ili opcionalno supstituirani heteraralkil; ili Rio i Ry;, Zajedno sa dusikom na koji su prikvaceni,
¢ine opcionalno supstituirani heterociklil ili opcionalno supstituirani heteroaril;

R'17, Rys, 1 Ryg su svaki, nezavisno, -H, -C(O)R,,, ili (alk)O(alk); uz uvjet da barem jedan od R'y7, Rys, ili Ry nije
_H’

Ry, u svakom pojavljivanju je nezavisno opcionalno supstituirani alkil, opcionalno supstituirani aril, -O(alk),
amino, alkil amino, ili dialkil amino; alk je niZi alkil;

p, u svakoj pojavljivanju, je nezavisno 1 ili 2; uz uvjet da spoj nije
3-[2,4-Di-(dimetil-karbamoiloksi)-fenil]-4-(kvinolin-5-il)-5-(dimetil-karbamoilsulfanil)-[ 1,2,4]triazol,
3-((2,4-Dihidroksi-5-etil-fenil)-4-(1-metil-indol-4-il)-5-karbamoiloksi-[ 1,2 ,4]triazol,
3-((2,4-Dihidroksi-5-metoksi-fenil)-4-(8-metoksi-kvinolin-5-il)-5-karbamoiloksi-[ 1,2 ,4]triazol;
3-((2-Hidroks1-4-etoksikarbonioksi-5-metoksi-fenil)-4-(1-izopropil-benzoimidazol-4-il)-5-hidroksi-[ 1,2,4]triazol;
3-[2-Hidroksi-4-(dimetil-karbamoioksi)-5-kloro-fenil]-4-(kvinolin-5-il)-5-merkapto-[1,2,4]triazol; ili
3-[2-Hidroksi-4-izobutiriloksi-5-ethil-fenil]-4-(1-metil-benzo-imidazol-4-U)-5-hidroksi-[1,2,4]triazol.

Spoj zahtjeva 1, gdje je R's predstavljen slijede¢om formulom:
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gdje:

R3; je halo, niZi alkil, niZi alkoksi, niZi haloalkil, niZi haloalkoksi, i niZi alkil sulfanil;

R34 je H, nizi alkil, ili nizi alkilkarbonil; i

Prsten B i Prsten C su optcionalno supstituirani sa jednim ili viSe supstituenata.

Spoj zahtjeva 1 ili zahtjeva 2, gdje R's je C;-C alkil, C;-Cg haloalkil, C;-C4 alkoksi, C;-Cg haloalkoksi, C;-Cq alkil
sulfanil ili C3-Cq cikloalkil ili -H.

Spoj zahtjeva 1, gdje je spoj
5-hidroksi-2-izopropil-4(5-(3-metoksipropanoiloksi)-4-(1-metil-1H-indol-5-i1)-4H-1,2 ,4-triazol-3-il)fenil
3-metoksipropanoat,

ili njegov tautomer ili farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj predstavljen slijede¢om strukturnom formulom:

oo
ili njegov tautomer ili farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:
R0, R, 1 R'5 su, nezavisno, -OH, -SH, ili -NHR7;
R's je C;-Cs alkil, C;-Cg haloalkil, C;-Cg alkoksi, C;-Cg haloalkoksi, C1-Cy alkil sulfanil ili C5-C cikloalkil;
R je -H, opcionalno supstituirani alkil, opcionalno supstituirani alkenil, opcionalno supstituirani alkinil, opcionalno
supstituirani cikloalkil, opcionalno supstituirani cikloalkenil, opcionalno supstituirani heterociklil, opcionalno
supstituirani aril, opcionalno supstituirani heteroaril, opcionalno supstituirani aralkil, ili opcionalno supstituirani
heteraralkil;
Ry je C(O)Ry;
R, je opcionalno supstituirani alkil.
Spoj zahtjeva 5, pri ¢emu je spoj izabran iz skupine koje se sastoji od
2-amino-1-(5-(3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-5-hidroksi-4H-1,2,4-triazol-4-i1)-1H-indol-1-il )etanon;
1-(5-(3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-5-hidroksi-4H-1,2,4-triazol-4-il)-1 H-indol- 1 -il)etanon;
terc-butil 3-(5-(3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-5-hidroksi-4H-1,2,4-triazol-4-il)-1 H-indol -1 -i1)-3-
oksopropilkarbamat; ili
1-(5-(3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-5-hidroksi-4H-1,2,4-triazol-4-il)-1H-indol- 1-il)-3-metoksipropan-1-on;
ili njihovi tautomeri, farmaceutski prihvatljive solil, solvati, klatrati ili prolijekovi.
Spoj predstavljen slijede¢om strukturnom formulom:
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ili njegov tautomer ili farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:

X je -O-ili -S-;

X;3e 01l S;

R's je opcionalno supstituirani heteroaril;

R’ je C1-Cg alkil, C;-Cg haloalkil, C;-Cg¢ alkoksi, C;-Cg haloalkoksi, C;-Cg alkil sulfanil ili C5-Cg cikloalkil;
R7; 1 R4, SU svaki, nezavisno, -H, -C(O)R,,, ili (alk)O(alk);

Ry, U svakom pojavljivanju je nezavisno opcionalno supstituirani alkil, opcionalno supstituirani aril, -O(alk),
amino, alkil amino, ili dialkil amino;

R23 je -C(O)Rzz ili -alk-O-C(O)Rzz;

alk je nizi alkil.

Spoj zahtjeva 7, gdje je R's predstavljen slijede¢om formulom:

4

e Rag

gdje:

R3; je halo, niZi alkil, niZi alkoksim niZi haloalkil, niZi haloalkoksim i niZi alkil sulfanil;

R34 je H, nizi alkil, ili niZi alkilkarbonil; i

Prsten B 1 Prsten C su opcionalno supstituirani sa jednim ili viSe supstituenata.

Spoj zahtjeva 7, pri ¢emu je spoj izabran iz skupine koja se sastoji od
3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-4-(1-metil- 1H-indol-5-il)-1-propionil-1H-1,2 4-triazol-5(4H)-on;
3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-4-(1-metil-1H-indol-5-il)-5-okso-4,5-dihidro-1H-1,2,4-triazol-1-il)metil pivalat;
3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-4-(1-metil-1H-indol-5-i1)-5-okso-4,5-dihidro- 1H- 1,2,4-triazol- 1 -il)metil
2-amino-3-metilbutanoat;
3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-4-(1-metil-1H-indol-5-i1)-5-okso-4,5-dihidro-1H-1,2,4-triazol- 1 -il)metil
2-amino-3-fenilpropanoat;

3-(2,4-dihidroksi-5-izopropilfenil)-4-(1-metil-1H-indol-5-i1)-5-okso-4,5-dihidro-1 H-1,2,4-triazol-1-il)metil2,2-
bis(terc-butoksikarbonilamino)-3-metilbutanoat;
4-(1-(2-aminoacetil)-4-(1-metil-1H-indol-5-il)-5-okso-4,5-dihidro-1H- 1,2 4-triazol-3-il)-6-izopropil-1,3-fenilen
bis(2-aminoacetat) trihidroklorid;

4-(1-(2-aminopropanoil)-4-(1-metil-1H-indol-5-il)-5-okso-4,5-dihidro-1H-1,2 4-triazol-3-il)-6-izopropil-1,3-fenilen
bis(2-aminopropanoat) trihidroklorid; ili
4-(1-(2-amino-3-fenilpropanoil)-4-(1-metil-1H-indol-5-i1)-5-okso-4,5-dihidro-1H-1,2,4-triazol-3-il)-6-izopropil -
1,3-fenilen bis(2-amino-3-fenilpropanoat)trihidroklorid;

ili njegov tautomer ili farmaceutski prihvatljiva sol.
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Spoj bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9 za uporabu u induciranju degradacije c-set, Ber-Abl, FLT3, ili EGFR, proteina;
inhibiranju topoizomeraze II; ili moduliranju aktivnosti glukokortikoid receptora.

Uporaba spoja bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9 za proizvodnju lijeka za induciranje degradacije c-set, Ber-Abl, FLT3,
ili EGFR, proteina; inhibiranje topoizomeraze II; ili moduliranje aktivnosti glukokortikoid receptora.

Spoj bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9 za uporabu u lijecenju raka povezanog sa c-set, Ber-Abl, FLLT3, ili EGFR;
B-stanice ili T-stanice non-Hodgkinove limfome; lijeéenju ili inhibiranju angiogeneze; ili blokiranju, zatvaranju ili
na neki drugi na¢in remecenju protoka krvi u neovaskulaturi u sisavca.

Uporaba spoja bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9 za proizvodnju lijeka za uporabu u lijeenju raka povezanog sa c-set,
Ber-Abl, FLLT3, ili EGFR; B-stanice ili T-stanice non-Hodgkinove limfome; lijecenju ili inhibiranju angiogeneze; ili
blokiranju, zatvaranju ili na neki drugi nadin remeéenju protoka krvi u neovaskulaturi u sisavca.

Spoj bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9, ili njegov tautomer ili farmaceutski prihvatljiva sol, za uporabu u lijecenju ili
prevenciji gljivicne, bakterijske, virusne ili parazitske zaraze; ili lijeenju ili prevenciji upalnog ili imunoloskog
poremecaja; ili suzbijanju imunoloskog sustava u subjektu.

Uporaba spoja bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9, ili njegovog tautomera ili farmaceutski prihvatljive sol, za proizvodnju
lijeka za lijeCenje ili prevenciju gljivicne, bakterijske, virusne ili parazitske zaraze; ili lijeCenje ili prevenciju
upalnog ili imunoloskog poremecaja; ili suzbijanje imunoloskog sustava u subjektu.

Farmaceutski pripravak, koji sadrzi farmaceutski prihvatljivi nosa¢ i spoj bilo kojeg od zahtjeva 1 do 9, te
opcionalno nadalje sadrZi jedan ili viSe dodatnih terapeutska agensa.
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