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PATENTNI ZAHTJEVI
1. Spoj formule (I):
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4.

Rz,
ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time §to:
R1 je Cs-Cy6 cikloalkil ili Cs-Cip aril, pri ¢emu je C3-Ci¢ cikloalkil ili Cs-Co aril izborno supstituiran s jednim ili
vise Rus;
svaki Ris je neovisno halo, Ci-Cs alkil, Ci-C¢ haloalkil, C;-Ce¢ alkoksi, ili C1-Cs haloalkoksi;
R2 je Ci-Cs alkil ili C3-Ci6 cikloalkil, pri ¢emu je C;-Cs alkil ili C3-Cis cikloalkil izborno supstituiran s jednim
ili viSe Ruas;
svaki Ras je neovisno halo, -CN, -OH, -O(C-Cs alkil), -NHa, -NH(C-Cs alkil), - N(C;-Cs alkil),, ili okso, pri
¢emu je C-Cs alkil izborno supstituiran s jednim ili vi$e 3-to 8-ero¢lani heterocikloalkil;
R je 5-eroclani heteroaril, pri ¢emu je 5-eroclani heteroaril izborno supstituiran s jednim ili vise Rss; i
svaki Ras je neovisno halo, C;-Cs alkil, C;-Ce haloalkil, C3-Cg cikloalkil, ili 3- do 8-ero¢lani heterocikloalkil, pri
¢emu je C;-Cs alkil, C;-Cs haloalkil, C3-Cs cikloalkil, ili 3- do 8-eroc¢lani heterocikloalkil izborno supstituiran s
jednim ili vi8e halo, -CN, -OH, -O(C,-Cs alkil), -NH,, -NH(C;-Cs alkil), ili -N(C;-Cs alkil),
pri ¢emu se cikloalkil odnosi na zasi¢eni ili djelomi¢no nezasi¢eni ugljikovodiéni monocikli¢ki ili policikli¢ki
sustav 1 pri ¢emu u sluéaju policiklickog cikloalkila, samo jedan od prstenova u cikloalkilu mora biti nearomatski.
Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time $to:
R1 je C3-Ci cikloalkil;
R2 je Ci-Cs alkil ili C3-Ci6 cikloalkil, pri ¢emu je C;-Cs alkil ili C3-Cis cikloalkil izborno supstituiran s jednim
ili viSe Ruas;
svaki Rzs je neovisno -OH, -O(C,-Cs alkil), ili -N(C-Cs alkil),, pri ¢emu je Ci-Cs alkil izborno supstituiran s
jednim ili vi§e 3- do 8-erodlanim heterocikloalkilom;
R je 5-eroclani heteroaril izborno supstituiran s jednim ili vi§e C;-Cs alkil.
Spoj prema zahtjevu 1 ili zahtjevu 2, naznacen time $to Ry je:
C3-C7 monociklicki cikloalkil, Co-Cio biciklicki cikloalkil, ili Ci2-Cis triciklicki cikloalkil, pri éemu je C3-Cy
monociklicki cikloalkil, Co-C g bicikli¢ki cikloalkil, ili C12-C¢ tricikli¢ki cikloalkil izborno supstituiran s jednim ili
vise Rus;

-

aN

RN K

.

:
¢ AR
i &

2

pri ¢emu n i n, svaki neovisno su 0, 1, 2, ili 3; ili

Spoj prema bilo kojem od prethodnih zahtjeva, naznacen time $to Ra je:
C1-Cs alkil izborno supstituiran s jednim ili viSe Rozs;
C3-Ci6 cikloalkil izborno supstituiran s jednim ili vi$e Ras; ili

LA *’11”% R,
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Spoj prema bilo kojem od prethodnih zahtjeva, naznacen time $to najmanje jedan Ras je:
-OH, -O(C;-Cs alkil), ili -N(C;-Cs alkil),, pri ¢emu je C;-C¢ alkil izborno supstituiran s jednim ili vise 3- do 8-
eroClani heterocikloalkil; ili
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Spoj prema bilo kojem od prethodnih zahtjeva, naznacen time $to R je:
5-ero€lani heteroaril izborno supstituiran s jednim ili vise C;-Cs alkil; ili

—

Spoj prema bilo kojem od prethodnih zahtjeva, naznacen time $to najmanje jedan Ras je: Ci-Cs alkil; ili metil.
Spoj prema bilo kojem od prethodnih zahtjeva, naznacen time $to je spoj s formulom:

(L-a), (1-b), or (I-c):
9] Q 0O "N\
R1\NJ\ -3¢ /Q/N"Rss
H

2 (I-a)

Iz

ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol;

(I-d):

ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol;

(I-e), (I-f), or (I-g):

Ras
(I-f)
Rag
O 0\\ 0 =N
JJ\ 87 A N-Rgs

ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol;
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ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol;
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5, Pasdea
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L

ili solvat, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol;
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Ragloa

R
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oyl 3N PR

ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol; ili

(I-t) or (I-u):

ili njegov solvat ili farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema bilo kojem od prethodnih zahtjeva, koji je odabran izmedu Spojeva br.

Spoj br. | Struktura
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili njegov spoj obiljeZen deuterijem.

10. Postupak za pripremu spoja prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 9, naznaden time $to se sastoji od jednog ili vise
koraka opisanih u Shemama 1-2:
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pri ¢emu Ri1 Rz, R3 su kao §to je opisano u zahtjevu 11 L; je prikladna izlazna skupina (npr., Cl ili drugi halogenid).
11. Farmaceutski pripravak, naznacen time $to sadrzZi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-9 ili njegovu farmaceutski
prihvatljivu sol, i farmaceutski prihvatljiv razrjedivac ili nosac.
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Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-9, ili farmaceutski pripravak prema zahtjevu 11, za upotrebu u inhibiciji
aktivnosti imflamasoma; izborno, inflamasom je NLRP3 inflamasom, a aktivnost je in vitro ili in vive.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-9, ili farmaceutski pripravak prema zahtjevu 11, za upotrebu u lijecenju ili
prevenciji bolesti ili poremedaja.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-9, ili farmaceutski pripravak prema zahtjevu 11, za upotrebu u lijecenju ili
prevenciji bolesti ili poremecaja, pri éemu je bolest ili poremedéaj:
povezan s impliciranom inflamasomskom aktivno$¢u, izborno, bolest ili poremeéaj je bolest ili poremecaj u
kojem je implicirana inflamasomska aktivnost;
upalni poremecaj, autoupalni poremecaj, autoimuni poremecaj, neurodegenerativna bolest ili rak;
upalni poremecaj, autoupalni poremecaj ili autoimuni poremecaj, izborno, bolest ili poremecaj je odabran izmedu
autoupalnog sindroma povezanog s kriopirinom (CAPS; npr. autoinflamatorni obiteljski sindrom izazvan
hladno¢om (FCAS), Muckle-Wellsov sindrom (MWS), kroniéni infantilni neurolo$ki kozni 1 zglobni (CINCA)
sindrom/ multisistemska upalna bolest novorodendeta (NOMID), obiteljska mediteranska groznica (FMF),
nealkoholna masna bolest jetre (NAFLD), nealkoholni steatohepatitis (NASH), giht, reumatoidni artritis,
osteoartritis, Crohnova bolest, kroni¢na opstruktivna pluéna bolest (KOPB), kroniéna bubrezna bolest (CKD),
fibroza, pretilost, dijabetes tipa 2, multipla skleroza, dermatoloske bolesti (npr. akne) i neuroupale koje se javljaju
kod bolesti pogresnog savijanja proteina (npr. prionske bolesti);
neurodegenerativna bolest, izborno, bolest ili poremecaj je Parkinsonova bolest ili Alzheimerova bolest; ili
rak, po izboru, rak je metastazirajuci rak, rak mozga, gastrointestinalni rak, rak koze, karcinom plué¢a ne-malih
stanica, karcinom plocastih stanica glave i vrata ili kolorektalni adenokarcinom.
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