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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj koji ima strukturu prema Formuli 1

A-B-Q-V Formula I
naznaden time da
A je:
R! R? R! R2
Ry 2 Ry %
R24
R¢ R3 R, R3
Ra Rb c ili Ra Rb
B je -CH=CH-, -CH,-N(R*)- ili -CH,-CH,-,
Q je -C(0)- ili -CH,-;
Vje
25
R24R
S
S—N Y
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RS X 3
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5N R SO =
(o] , R?2 , W
ili
RZZ
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‘2!./ \/\[I\| U
R23

pricemubjelili2iajelili2;

Y je NR¥, N-Q-U, CR¥R?, kisik, $(0),, N-C(S)-NR*R”; N-(C=N-CN)-NR*R*, N-(C=N-SO,CH;)-NR*R?>,
C=NOR?™, C=N-NR*R” ili C-Q-U, n je 0, 1ili 2;

U je NR*R™, nizi alkil, haloalkil, OR* ili vodik;

X je vodik, alkil ili -C=CR’;

W je -OR*, -NR¥R®, -N(R™)-C(0)-NR™”R”, -O-C(0)-NR*R”, -N(R*)-C(S)-NR*R”, -O-C(S)-NR*R>, -§-
C(0)-NR¥R*, -N(R**)-(C=N-CN)-NR*R*, -N(R*)-(C=N-SO,Me)-NR”R?>, ili -C(O)N(R*)N(R)(R"®);

pri¢emu pje 0 1ili 1;

R 1 R!® su svaki neovisno vodik, ili -CH;; R' i R su neovisno -CHj; ili -CH,CHs;

R’ je vodik, -CHj; ili -CH,CHj;

R,, 1 Ry, su svaki neovisno vodik, deuteron ili -CHs;

R., 1 Ry, su svaki neovisno vodik, alkoksi, nizi alkil ili alkenil;

R’ je vodik, ili -CHs;

R* i R* su svaki neovisno vodik; ili nizi alkil;

R* i R* su svaki neovisno vodik ili -CH;;

R* je NR™R” ilj alkoksi;

ipri ¢emu R' i R* uzeti zajedno ili R, i Ry, uzeti zajedno i s ugljikom na koji oni vezani su ciklopropil;

R** i R* uzeti zajedno su ciklopropil:

R* i R® uzeti zajedno su okso;

ukljucujudi njihove farmaceutski prihvatljive soli, solvate 1 hidrate;

1 pri ¢emu nizi alkil je razgranata ili ravnolancana aciklicka alkilna skupina koja sadrzi jedan do deset ugljikovih
atoma;,

haloalkil je niZza alkilna skupina, alkenil skupina, alkinil skupina, premostena cikloalkil skupina, cikloalkil skupina
na koju se dodaje jedan ili viSe halogena;

alkoksi je R5,0-, pri ¢emu Rs, je alkilna skupina;
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alkil je neprekinuti ne-cikli¢ki lanac ugljikovih atoma koji moZe biti razgranat, nerazgranat, supstituiran s drugim
kemijskim skupinama kao $to su niZi alkil, hidroksil, ester, amidil, okso, karboksil, karboksamido, halo, cijano,
nitrat, nitrit, tionitrat, tionitrit, sulthidril i amino, ili nesupstituiran;

alkenil je razgranati ili ravnolancani C,-Cq ugljikovodik koji moZe sadrzavati jednu ili vise dvostrukih veza ugljik-
ugljik;

alkinil je nezasiceni acikli¢ki C,-Cyo ugljikovodik koji moze sadrzavati jednu ili viSe trostrukih veza ugljik-ugljik;
cikloalkil je zasi¢eni ili nezasiceni ciklicki ugljikovodik koji sadrzi od 3 do 10 ugljikovih atoma;

heterocikli¢ki prsten je zasicena ili nezasicena ciklicka ili policiklicka skupina ugljikovodika koja ima 2 do 12
ugljikovih atoma gdje je 1 do 4 ugljikovih atoma zamijenjeno s jednim ili viSe atoma duSika, kisika i/ili sumpora.

. Spoj prema zahtjevu 1, naznaen time da svaki od R' ,R* i R® je metil, ili pri éemu svaki od R* je vodik, ili pri ¢emu

R, i Ry, su svaki neovisno vodik ili metil, ili pri ¢emu R, i Ry, su svaki metil, ili pri ¢emu R, i Ry su svaki neovisno
vodik ili nizi alkil, ili pri éemu R, i Ry su svaki nizi alkil ili pri ¢emu R, i Ry su svaki vodik; te pri emu V je:
25

ili

1 pri ¢emu nizi alkil je definiran u zahtjevu 1.

. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da V je:

ili pri éemu B je CH=CH, ili pri ¢emu Q je -C(O)-, ili pri ¢emu X je H, ili nizi alkil ili -C=CR’, ili pri ¢emu X je H
ili metil, ili pri ¢emu Y je O ili N-C(O)-NR*R**
1 pri ¢emu nizi alkil je kako je definirano u zahtjevu 1.

W
ipri éemu R, i R, su svaki neovisno vodik, deuteron ili metil, ili pri éemu R, ili R, su svaki vodik, ili pri ¢emu R, i

R, su svaki neovisno vodik, alkoksi ili nizi alkil, te
pri cemu su alkoksi i niZi alkil kako je definirano u zahtjevu 1.

. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da V je

. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da ima strukturu

/
Raval

(E)-4-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1-enil)akriloil)piperazin- 1-karboksamid (Spoj 33);
/
— T\ (o]
N N4<
[} \—< NHz
(S, E)-2-metil-4-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1-enil)akriloil)piperazin-1-karboksamid (Spoj 52);

3
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(E)-4-(3-(3,3-dideutero-2,6,6-trimetilcikloheks- 1 -en-1-il)akriloil)piperazin-1-karboksamid (Spoj 63);

/—\ NH,

(B)-4-((E)-3-((1,6-anti)-2,2,6-trimetilcikloheksil)akriloil)piperazin-1-karboksamid (Spoj 71);

O

(-)-4-((E)-3-((1R, 6R)-2,2,6-trimetilcikloheksil)akriloil) piperazin-1-karboksamid (Spoj 72);

aval

(+)-4-((E)-3-((15,65)-2,2 6-trimetilcikloheksil)akriloil) piperazin-1-karboksamid (Spoj 73); ili

SN
N/

[}

4-(3-((1R,65)-2,2,6- trlmetllclkloheksﬂ)propanoﬂ)plperazm 1-karboksamid (Spoj 80);
ukljuc¢ujuéi njihove farmaceutski prihvatljive soli, solvate i hidrate.

. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da ima strukturu

Q,

(E)-1-morfolino-3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1- eml)prop -2-en-1-on (Spoj 6);

e

(E)-1-(1-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1-enil)akriloil) pirolidin-3-il) urea (Spoj 50); ili

(E)-2-ehinil-4-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1-en-1-il)akriloil)piperazin-1-karboksamid (Spoj 106);
uklju¢ujuéi njihove farmaceutski prihvatljive soli, solvate 1 hidrate.

. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da ima strukturu
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0 L/NYNHE
(8]
(B)-4-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1-enil)akriloil)-1,4-d iazepan-1-karboksamid (Spoj 13);

/
L

(E)-N-izopropil-4-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks-1-enil)akriloil)piperazin-1- karboksamid (Spoj 37);

/
AUl

(R,E)-2-metil-4-(3-(2,6,6-trimetilcikloheks- 1-enil)akriloil )piperazin-1-karboksamid (Spoj 53);ili

o

Nl-((2,6,6-trimetilcikloheks- 1-en-1-il)metil)piperazin-1,4-dikarboksamid (Spoj 55);

ukljuc¢ujuéi njihove farmaceutski prihvatljive soli, solvate 1 hidrate.

Pripravak za naznaen tima da je za uporabu u inhibiciji formiranja ili akumulacije toksi¢nih stanja vizualnog
ciklickog produkta kod subjekta koji ima rizik od takvog stanja ili pati od njega, koji sadrzi djelotvornu koli¢inu
spoja prema zahtjevu 1, 5, 6 1li 7.

Pripravak za uporabu kako je zatraZeno u zahtjevu 8, naznacen time da se navedena inhibicija odvija u stanici.

10. Pripravak za uporabu kako je zatrazeno u zahtjevu 8, naznaCen time da navedeni vizualni ciklicki produkt je

11.

lipofuscin ili N-retiniliden-N-retiniletanolamin (A2E).

Pripravak za uporabu za lijeCenje ili sprjeavanje oftalmi¢kog stanja kod subjekta koji ima rizik od takvog stanja ili
pati od njega, naznacen time da sadrZi djelotvornu koli¢inu spoja prema zahtjevu 1, 5, 6ili 7.

12. Pripravak za uporabu kako je zatraZeno u zahtjevu 11, naznacen time da se navedeno oftalmicko stanje bira iz
skupine koju ¢ine vlaZni ili suhi oblik starosne makularne degeneracije (ARMD), retinitis pigmentosa (RP), retinalna
ili makularna distrofija, Stargardtova bolest, Sorsbyjeva distrofija, autosomno dominantne druze, Bestova distrofija,
mutacije periferina povezane s makularnom distrofijom, dominantni oblik Stargardtove bolesti, makularna distrofija
North Carolina, toksi¢nost svjetlosti, normalni gubitak vida povezan sa starenjem i normalan gubitak no¢nog vida
povezan sa starenjem.
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