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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj, naznalen time, da ima formulu (I)

u kojoj:
R je:
—-CN;
~S(O)R";
-S(0),NR'R?;
~S(O)(NR*)R;
~N(R*C(O)R;
~N(R*C(O)ORS;
~N(R)S(0).R;
—~C(0)OR?;
~C(O)NR'R?; ili
—C(O)R; ili
RG, R7, R¥ili R’ od R! mogu biti ciklizirani na W za tvorbu prstena; i
svaki od R* i R’ je neovisno:
(A) -H;
(B) C,; alkil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedecih:
a) Cs4cikloalkil;

b) —-OR’;
¢) —CN;
d) —CF;;
e) —halo;
f) —C(O)OR;

g) —C(ONR)y;
h) -S(0),R’; i
i) -S(0),NR'R? ili
(C) Csgcikloalkil;
(D) C;4heterociklil; ili
R’ i R’ se koriste zajedno s ugljikom na kojega su priklju¢eni, za tvorbu Cs karbocikli¢kog prstena; ili
R? i R’ se koriste zajedno s ugljikom na kojega su priklju¢eni, za tvorbu Cs heterocikli¢kog prstena; ili
Ri ili R’ mogu biti ciklizirani na W za tvorbu prstena;
R" je:
(A) Cy alkil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedeéih:
a) (s, cikloalkil;
b) C;heterociklil,;

<) —OR’;

d) —CN;

e) -S(O)R’;
f) —halo;i
g) —CFs;ili

(B) (5.5 cikloalkil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedecih:
a) C,4 alkil;

b) —-OR’;

¢) —CN;

d) -S(0).R;
e) —halo;i
) —CFs;ili

(C) aril, heteroaril ili heterociklil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine
odabrane od sljedecih:
a) Ci, alkil,;
b) Csecikloalkil;
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<) —-OR’;

d) —CN;

e) -S(O)R;
f) —halo;i
g) —CFs;

R’ je aril, heteroaril, heterociklil ili Cs.1, cikloalkil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili
tri skupine odabrane od sljedecih:
(A) (4 alkil, C54 cikloalkil ili Cs.¢heterociklil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili
tri skupine odabrane od sljedecih:
a) Cs4cikloalkil;
b) C;¢heterociklil;

<) —OR’;
d) CN;
e) —S(0),NR'R?,
) -S(O)R;
g) —halo; i
h) —CFs;ili
(B) -OR”;
(©) -CN;
(D) —CFs;
(E) -halo;

() -S(0).NR'R’;

(G) —S(O):R" i

(H) -NR'R%;
W je aril, heteroaril, heterociklil, C5_y, cikloalkil ili alkinil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom ili
dvije skupine odabrane od sljede¢ih:

a) Ci alkil;

b) Cs,cikloalkil,;

c) —-OR’;
d) -CN;
e) —CF;;
f) —halo;
g) -NR'R%;

h) -C(O)OR?; i
) —CONR);
R® je odabran od:
(A) -OH;
(B) C, alkila opcionalno supstituiranog s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) Csgcikloalkil;

b) —-OR’;
¢) —CN;
d) —CF;;1
e) —halo;
(C) Csgcikloalkil; i
(D) -CF;
R” i R® su neovisno odabrani od:
(A) -H;

(B) C,; alkila opcionalno supstituiranog s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) Csgcikloalkil,;

b) —OR%;
¢) CN;i
d) —halo;i

(O) Cseeikloalkil; ili
R’ i R® zajedno s dusikom na kojega su vezani, tvore zasiéeni prsten s 3-6 ugljikovih atoma, gdje jedan
ugljikov atom u navedenom zasi¢enom prstenu, moZe biti opcionalno zamijenjen s —O—, -NR°— ili —=S(O),—;
R’ je odabran od:
(A) -H;
(B) C,; alkila opcionalno supstituiranog s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) Csgcikloalkil;
¢) —CN;
d) —CI;
e) —halo;ili
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(C) Csgcikloalkil; i
nje 0, 1ili2;
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
S[l)oj formule (I) u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time, da:
R je:
—CN,
—S(O),R",
-S(0),NR'R?;
~N(DS(0),R%; ili
—S(O)NH)R; i
pri cemu:
R® je:
(A) C,; alkil opcionalno supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) Csgcikloalkil;
b) —-OR%; i
¢) —CN;ili
(B) Csgcikloalkil;
svaki od R i R® je neovisno:
(A) -H;ili
(B) Cy; alkil; i
R’ je odabran od sljede¢ih:
(A) -H;
B) C.;alkil; ili
(C) Csgcikloalkil; i
nje1ili2.
Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznaden time, da:
svaki od R* i R’ je neovisno odabran od:
(A) -H;
(B) C,; alkila opcionalno supstituiranog s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od
sljede¢ih:
a) C;4cikloalkil;
b) —OR;ili
¢) -halo;i
R’ i R’ se koriste zajedno s ugljikom na kojega su priklju¢eni, za tvorbu Cs. karbocikli¢kog prstena; ili
R’ i R’ se koriste zajedno s ugljikom na kojega su priklju¢eni, za tvorbu Cs. heterociklidkog prstena; i
R’ je odabran od:
(A) -H;i
(B) C,; alkila.
Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznadcen time, da:
R* je:
(A) Cy alkil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedecih:
a) Cs4cikloalkil;
b) 4-¢lani, 5-¢lani ili 6-¢lani heterociklil;

¢) —ORg;
d) CN;
e) —halo;i
H —CFs;ili

(B) Csgcikloalkil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedecih:
a) Ci, alkil,;

b) —-OR’;
¢) —CN;

d) -halo;i
e) —CFs;i

pri ¢emu jedan ugljik u navedenom Cs ¢ cikloalkilu, moZe biti opcionalno zamijenjen s —O—;
(O) fenil; ili
(D) 4-¢lani, 5-¢lani ili 6-¢lani heterociklil; i
R’ je odabran od:
(A) -H;i
(B) Cy;alkila.
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5. Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznaden time, da:
R’ je aril, heteroaril ili heterociklil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine
odabrane od sljedecih:
a) Cgalkil;
b) Csecikloalkil;

c) —OR’;
d) —CN;
e) —CF;;
f) —halo;i
g) -NR'R%i
svaki od R’, R®i R’ je neovisno odabran od:
(A) -H;i

(B) C,; alkila.
6.  Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznadcen time, da:
W je fenil, piridinil, pirimidinil, piperidinil, piperizinil, pirazinil ili C5y; cikloalkil, od kojih je svaki opcionalno
supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) C g4 alkil
b) Csecikloalkil;

<) —OR’;

d) -CN;

e) —CF;;

f) —halo;
g) -NR'R%

h) -C(O)OR% i
) —CONR)
svaki od R, R® i R’ je odabran od:
(A) -H;i
(B) C.;alkila.
7.  Spoj {ormule (I) u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time, da:
R je:
—S(O)nR®,
—~S(O)NNR'R?, ili
—S(O)NH)R’;
svaki od R*i R’ je neovisno odabran od:
(A) -H;i
(B) C,; alkila;
R* je:
(A) Cy alkil opcionalno supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) Cs4cikloalkil;
b) 4-¢lani, 5-¢lani ili 6-¢lani heterociklil;

<) —OR’;
d) —CN;
e) —halo;i
fH —CFs;

(B) Csgcikloalkil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedecih:
a) Ci, alkil,;

b) —ORy;
¢) —CN;
d) -halo;i
e) —CI;

(C) fenil; ili
(D) 5-¢lani ili 6-¢lani heterociklil;

(A) fenil opcionalno supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
a) C,, alkil;
b) Cs,cikloalkil;

<) —OR’;
d) —CN;
e) —CFs;1
f) —halo;ili
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(B) piridinil ili pirimidinil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane
od sljedeéih:
a) Cig alkil;
b) Csecikloalkil;

<) —-OR’;

d) CN;

e) —CF;;

f) —halo;i
g) -NR'R%; i

W je fenil, piridinil, pirimidinil, piperidinil ili C;_, cikloalkil od kojih je svaki opcionalno supstituiran s jednom
ili dvije skupine odabrane od sljedeéih:

a) Ci, alkil,;

b) Cs,cikloalkil;

<) —OR’;
d) CN;
e) —CIy;
f) —halo;
g) -NR'R%;

h) ~C(O)OR%; i
) ~CONR)
R® je:
(A) C; alkil opcionalno supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljede¢ih:
a) Cs4cikloalkil;
b) ~OR’i
b) —CN;ili
(B) Csgcikloalkil;
svaki od R, R*i R je neovisno:

(A) -H;ili
B) Cisalkil;i
n je 2.

8. Spoj formule (I) u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time, da:

R!je —S(0),R%ili —S(O),NR'R?; i
R?*iR%su H;
R* je:
(A) Cy alkil opcionalno supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljede¢ih:
Cs cikloalkil, —CF51 C;3 alkoksi; ili
(B) Csgcikloalkil opcionalno supstituiran s jednom ili dvije skupine odabrane od sljedecih:
C1 alkil, —CN i halo; ili
(C) 5-¢lani heterociklil,
R’ je pirimidinil opcionalno supstituiran s jednom, dvije ili tri skupine odabrane od sljedeéih:
a) (g alkil
b) Cjgcikloalkil;

c) —OR’;
d) —CF;i
e) -NR'R%:

W je fenil, piridinil, pirimidinil ili piperidinil;
R® je C, alkil;
svaki od R, R® i R je neovisno:

(A) -H;ili
B) Cisalkil;i
n je 2.

9.  Spoj formule (I) u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time, da:

R'je —S(0),Me ili —=S(0),NR'R?, i
svaki od R i R® je neovisno —H ili Me.

10.  Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaden time, da je odabran od spojeva u sljedecoj tablici:

Primyj
er

Primyj
er

Struktura Struktura
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ili njihova farmaceutski prihvatljiva sol.

11.  Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaden time, da je spoj sljedeci
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12, Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaden time, da je spoj sljedeci
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Farmaceutski prihvatljiva sol, naznacfena time, da je ona od spoja koji je u skladu s bilo kojim od patentnih
zahtjeva 11 do 18.

Farmaceutski pripravak, naznacen time, da obuhvaca spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od prethodnih
patentnih zahtjeva, ili njegovu farmaceutski prihvatljivu sol, i najmanje jedan farmaceutski prihvatljiv nosac.

Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 18, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznaden time, da se upotrebljava kao lijek.

Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 18, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznaden time, da sc upotrebljava kao lijek u lije¢enju autoimune bolesti ili alergijskog poremecaja kod pacijenta.
Spoj formule (I) u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 18, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za
uporabu prema patentnom zahtjevu 22, naznacen time, da je autoimuna bolest ili alergijski poremecaj
odabrana/odabran od reumatoidnog artritisa, psorijaze, sistemske lupus eritematoze, lupus nefritisa, skleroderme,
astme, alergijskog rinitisa, alergijskog ekcema, multiple skleroze, reumatoidnog artritisa kod mladih ljudi,
idiopatskog artritisa kod mladih ljudi, dijabetesa tipa I, upalne bolesti crijeva, bolesti - presadak protiv domacéina,
psorijatickog artritisa, reaktivnog artritisa, ankiloznog spondilitisa, Crohnove bolesti, ulcerativnog kolitisa, uveitisa
i ne-radiograficke spondiloartropatije.
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