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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

10.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

17.

18.

Izolirani kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-
iDfenil]etansulfonamida, naznacen time da kristalni oblik ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca tri ili
vise 20 vrSnih vrijednosti £ 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi: 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6°, 15.6°, 22.1°,
25.6°,26.3°,27.0°127.3°.

Izolirani kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-0kso-6,7-dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-
iDfenil]etansulfonamida, prema zahtjevu 1, naznacen time da kristalni oblik ima rendgenski difraktogram praha
koji obuhvacéa slijedeée 20 vrne vrijednosti £ 0.2: 6.2°, 9.0°, 11.0°, 12.3°, 12.6°, 13.1°, 14.1°, 15.6°, 16.4°, 16.5°,
16.9°, 17.8°, 18.1°, 18.3°, 18.9°, 20.4°, 21.1°, 21.6°, 21.8°, 22.1°, 22.9°, 23.2°, 24.4°, 24.7°, 25.6°, 26.3°, 27.0°, i
27.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca tri, Cetiri, pet,
ili Sest 20 vrnih vrijednosti + 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6, 15.6°, 22.1°,
25.6°,26.3°,27.0°127.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca Sest 20 vr$nih
vrijednosti £ 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6, 15.6°, 22.1°, 25.6°, 26.3°, 27.0°, i
27.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca pet 20 vr$nih
vrijednosti £ 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6, 15.6°, 22.1 °, 25.6°, 26.3°, 27.0°, i
27.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca Cetiri 26
vr$ne vrijednosti = 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6, 15.6°, 22.1°, 25.6°, 26.3°,
27.0°,127.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca tri 20 vrsne
vrijednosti £ 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6, 15.6°, 22.1°, 25.6°, 26.3°, 27.0°, i
27.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca slijedece 26
vr$ne vrijednosti + 0.2: 6.2°,9.0°, 12.3°, 12.6°,1 15.6°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznacen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca slijedece 26
vr$ne vrijednosti + 0.2: 22.1°, 25.6°, 26.3°, 27.0°, 1 27.3°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 2 naznafen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca vrine
vrijednosti = 0.2 kod 28 polozaja 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6°, 13.1°, 14.1°, 16.4°, 16.5°, 16.9°, 17.8°, 18.1°, 18.3°, i
18.9°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 2 naznafen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca vrine
vrijednosti = 0.2 kod 28 polozaja 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6°, 13.1°, 14.1°, 18.1°,1 18.9°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 2 naznafen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca vrine
vrijednosti = 0.2 kod 28 polozaja 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6°, 13.1 °, i 18.1°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 2 naznafen time da ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca vr$ne
vrijednosti = 0.2 kod 26 polozaja 9.0°, 12.3°, 12.6°, 13.1°,1 18.1°.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznaen time da ima diferencijalni skenirajuci kalorimetrijski termogram koji
sadrzi endotermu izmedu 240 i 242 °C.

Kristalni oblik prema zahtjevu 1 naznaen time da ima diferencijalni skenirajuci kalorimetrijski termogram koji
sadrZi endotermu kod priblizno 241 °C.

Farmaceutski pripravak naznacen time da sadrZi izolirani kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-
7-0kso-6,7-dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil]etansulfonamida prema zahtievu 1, te barem jedan
farmaceutski prihvatljiv nosac.

Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-0kso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil]etansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac
naznacen time da je za uporabu u postupku lijecenja karcinoma kod subjekta koji se sastoji od davanja subjektu
kojem je to potrebno terapijski uéinkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka koji sadrzi kristalni oblik od N-[4-
(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro- 1 H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema
zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac.

Farmaceutski pripravak za uporabu prema zahtjevu 17 naznacen time da se rak bira iz skupine koju ¢ine: akusti¢ni
neurom, akutna leukemija, akutna limfocitna leukemija, akutna mijelocitna leukemija (monocitna, mijeloblasti¢na,
adenokarcinom, angiosarkom, astrocitom, mijelomonocitna i promijelocitna), akutna leukemija t-stanica, karcinom
bazalnih stanica, karcinom zu¢nih kanala, rak mokracnog mjehura, rak mozga, rak dojke, bronhogeni karcinom,
rak grlica maternice, hondrosarkom, kordom, koriokarcinom, kroni¢na leukemija, kroni¢na limfocitna leukemija,
kroni¢na mijelocitna (granulocitna) leukemija, kroni¢na mijelogena leukemija, rak debelog crijeva, rak debelog
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crijeva, kraniofaringiom, cistadenokarcinom, difuzni limfom velikih B-stanica, disproliferativne promjene
(displasije 1 metaplazije), embrionalni karcinom, rak endometrija, endotelni sarkom, ependimom, karcinom epitela,
eritroleukemija, rak jednjaka, rak dojke pozitivan na estrogenske receptore, esencijalna trombocitemija, Ewingov
tumor, fibrosarkom, folikularni limfom, rak testisa zametnih stanica, gliom, glioblastom, gliosarkom, bolest teskih
lanaca, hemangioblastom, hepatom, hepatocelularni rak, hormonski neosjetljivi rak prostate, leiomiosarkom,
leukemija, liposarkom, rak pluca, limfagioendotelni sarkom, limfangiosarkom, limfoblasti¢na leukemija, limfom
(Hodgkinov i ne-Hodgkinov), malignosti 1 hiperproliferativni poremecaji mokra¢nog mjehura, dojke, debelog
crijeva, pluca, jajnika, guSterace, prostate, koZe i maternice, limfoidne malignosti T-stani¢nog ili B-stani¢nog
porijekla, leukemija, limfom, medularni karcinom, meduloblastom, melanom, meningiom, mezoteliom, multipli
mijelom, mijelogena leukemija, mijelom, miksosarkom, neuroblastoma, NUT midline karcinom (NMC), rak pluca
ne-malih stanica, oligodendrogliom, rak usne Supljine, osteogeni sarkom, rak jajnika, rak gusterace, papilarni
adenokarcinomi, papilarni karcinom, pinealom, policitemija vera, rak prostate, rak rektuma, karcinom bubreZnih
stanica, retinoblastom, rabdomiosarkom, sarkom, karcinom lojnih Zlijezda, seminom, rak koZe, karcinom pluca
malih stanica, solidni tumori (karcinomi i sarkomi), rak plu¢a malih stanica, rak Zeluca, karcinom skvamoznih
stanica, sinoviom, karcinom znojnih Zlijezda, rak Stitnjace, Waldenstrémova makroglobulinemija, tumori testisa,
rak maternice 1 Wilmsov tumor.

Postupak dobivanja farmaceutskog pripravka koji sadrzi N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-
1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil]etansulfonamid i farmaceutski prihvatljiv nosa¢, koji obuhvaca:

mijeSanje izoliranog kristalnog oblika N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-
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24.

4-iDyfenil]etansulfonamida, naznacen time da kristalni oblik ima rendgenski difraktogram praha koji obuhvaca tri
ili vi$e 20 vrsnih vrijednosti £ 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrZi: 6.2°, 9.0°, 12.3°, 12.6°, 15.6°, 22.1°,
25.6°,26.3°,27.0°,127.3°, s farmaceutski prihvatljivim nosacem.

Pripravak koji sadrzi viSe od 90% (w/w) kristalnog oblika II N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-
dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida, nazna¢en time da kristalni oblik ima rendgenski
difraktogram praha koji obuhvaca tri ili vise 20 vr$nih vrijednosti £ 0.2 koje su odabrane iz skupine koja sadrzi:
6.2°,9.0°, 12.3°, 12.6°, 15.6°, 22.1°, 25.6°, 26.3°,27.0°, 1 27.3°.

Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2.4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosa¢ za
uporabu u postupku lijecenja akutne bolesti ili stanja bubrega kod subjekta koji se sastoji od primjene terapijski
uéinkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka koji sadrzi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-
0kso-6,7-dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)feniletansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski
prihvatljiv nosa¢, subjektu kojem je to potrebno, naznacen time da se navedena akutna bolest ili stanje bubrega bira
iz skupine koju ¢ine: ishemijsko-reperfuzijska uzrokovana bolest bubrega, bolest bubrega uzrokovana kardijalno i
putem kirurSke operacije, bolest bubrega uzrokovana perkutanom koronarnom intervencijom, bolest bubrega
uzrokovana radio-kontrastnim sredstvom, bolest bubrega uzrokovana sepsom, bolest bubrega uzrokovana upalom
pluca, te bolest bubrega uzrokovana toksi¢nim lijekom.

Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosa¢ za
uporabu u postupku lijecenja kroniéne bolesti ili stanja bubrega kod subjekta koji se sastoji od davanja subjektu
kojem je to potrebno terapijski uéinkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka koji sadrzi kristalni oblik od N-[4-
(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro- 1 H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema
zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosa¢, naznacen time da se navedena kroni¢na bolest ili stanje
bubrega bira iz skupine koju ¢ine: dijabeticka nefropatija, hipertenzivna nefropatija, nefropatija povezana s HIV-
om, glomerulonefritis, lupusni nefritis, I[gA nefropatija, fokalna segmentalna glomeruloskleroza, membranski
glomerulonefritis, bolest minimalnih promjena, policistiéna bolest bubrega i tubulointersticijski nefritis.
Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-r6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosa¢ za
uporabu u postupku lijecenja bolesti ili stanja kod subjekta koji se sastoji od davanja subjektu kojem je to potrebno
terapijski u¢inkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka koji sadrzi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-
(6-metil-7-o0kso-6,7-dihidro-1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan
farmaceutski prihvatljiv nosa¢, naznacen time da je navedena bolest ili stanje odabrano iz skupine koja sadrzi
Addisonovu bolest, akutni giht, ankilozirajuéi spondilitis, astmu, aterosklerozu, Behcetovu bolest, bulozne kozne
bolesti, sr¢anu miopatiju, hipertrofiju srca, kroni¢nu opstruktivnu pluénu bolest (KOPD), Crohnovu bolest,
dermatitis, ekcem, arteritis velikih stanica, glomerulonefritis, zatajenje srca, hepatitis, hipofizitis, upalnu bolest
crijeva, Kawasakijevu bolest, lupusni nefritis, multiplu sklerozu, miokarditis, miozitis, nefritis, odbacivanje
transplantata organa, osteoartritis, pankreatitis, perikarditis, poliarteritis nodoza, pneumonitis, primarnu bilijarnu
cirozu, psorijazu, psorijazni artritis, skleritis, sklerozni kolangitis, sepsu, sistemski eritemski lupus, Takayasuov
arteritis, toksi¢ni Sok, tiroiditis, dijabetes tipa I, ulcerativni kolitis, uveitis, vitiligo, vaskulitis, 1 Wegenerovu
granulomatozu.

Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil]etansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac
naznacen time da je za uporabu u postupku lijeéenja steéenog sindroma imunodeficijencije (AIDS) kod subjekta
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koji se sastoji od davanja subjektu kojem je to potrebno terapijski u¢inkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka koji
sadrzi  kristalni oblik  N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-0kso-6,7-dihidro- 1 H-pirolo[2,3-c]piridin-4-
iDfenil]Jetansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac.

Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-0kso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil]etansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosa¢ za
uporabu u postupku lijeéenja bolesti ili stanja kod subjekta koji se sastoji od primjene terapijski u¢inkovite koli¢ine
farmaceutskog pripravka koji sadrzi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-
1H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil]etansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac,
subjektu kojem je to potrebno, naznacen time da je navedena bolest ili stanje odabrano iz skupine koja sadrZi:
pretilost, dislipidemiju, hiperkolesterolemiju, Alzheimerovu bolest, metabolic¢ki sindrom, masnu jetru, dijabetes tip
I1, otpornost na inzulin, dijabeticku retinopatiju 1 dijabeticku neuropatiju.

Farmaceutski pripravak koji sadrZi kristalni oblik od N-[4-(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro-1H-
pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenilJetansulfonamida prema zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac
naznacen time da je za upotrebu u postupku kontracepcije kod muskog subjekta koji se sastoji od davanja subjektu
kojem je to potrebno terapijski uéinkovite koli¢ine farmaceutskog pripravka koji sadrzi kristalni oblik od N-[4-
(2,4-difluorofenoksi)-3-(6-metil-7-okso-6,7-dihidro- 1 H-pirolo[2,3-c]piridin-4-il)fenil Jetansulfonamida prema
zahtjevu 1 i barem jedan farmaceutski prihvatljiv nosac.
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