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PATENTNI ZAHTJEVI
1. Spoj, naznaen time Sto ima strukturu Formule I, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol:
R’ 0 R22 R
R3
y A/
Rib

gdje:

X je 5- do 14-eroclani heteroaril koji sadrzi 1-3 heteroatoma;

R je vodik, halogen, C;-Cgalkil, Cs-Cgcikloalkil, ili C,-Cgalkenil; gdje navedeni alkil, cikloalkil ili alkenil mogu biti
supstituirani s jednim do tri supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine fluor, hidroksil i C;-
Csalkoksi;

A je Cs-Cecikloalkil ili 4- do 10-ero¢lani heterocikloalkil; gdje navedeni cikloalkil ili heterocikloalkil mogu biti
supstituirani s jednim do tri supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine halogen i C;-Cealkil;
R™ i R®™ su svaki puta neovisno vodik, fluor, cijano, -CFs;, C-Cealkil, C,-Csalkenil, Cs-Cecikloalkil, C,-
Csbicikloalkil, C,-Cgalkinil ili fenil; gdje navedeni alkil, alkenil, cikloalkil, bicikloalkil, alkinil ili fenil mogu biti
supstituirani s jednim do tri supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine cijano, C;-Csalkil i
fluor; ili R** i R*, zajedno s ugljikom na kojeg su vezani, tvore 3- do 5-ero¢lani cikloalkil, koji moZe biti supstituiran
s jednim do tri RY;

R’ je vodik, halogen, C;-Cgalkil, C,-Cgalkenil, -(C(R'®),)-(Cs-Cecikloalkil), -(C(R'%),)-(4- do 10-erodlani
heterocikloalkil), -(C(R"),)-(Cg-Croaril), -(C(R'%),)-(5- do 10-ero&lani heteroaril) ili -(C(R'%),)-OR"; gdje navedeni
alkil, alkenil, cikloalkil, heterocikloalkil, aril ili heteroaril mogu biti supstituirani s jednim do pet R“;

svaki od R* i R*" je neovisno vodik, -CF; ili C;-Cgalkil, gdje navedeni alkil moZe biti supstituiran s jednim do tri
supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine -CF;, cijano i fluor;

ili R* i R*, zajedno s ugljikom na kojeg su vezani, tvore 3- do 5-eroélani cikloalkil, gdje navedeni cikloalkil moze
biti supstituiran s jednim do tri supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine -CF;, cijano, fluor i
Cl-CGalkil;

R i R su svaki puta neovisno vodik, -CF; ili C;-Cealkil, gdje navedeni alkil moZe biti supstituiran s jednim do tri
supstituenta, od kojih se svakog neovisno bira iz skupine koju ¢ine -CFs, cijano i fluor; ili R*® i R™, zajedno s
ugljikom na kojeg su vezani, tvore 3- do 5-eroclani cikloalkil, gdje navedeni cikloalkil moZe biti supstituiran s
jednim do tri supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine -CF;, cijano, fluor i C;-Cgalkil;

RG, R’ i R® svaki od je neovisno vodik, -CF;, cijano, halogen, C;-Cqalkil ili -OR9; uz uvjet da R®i R ne mogu oba
biti -OH;

R’ je vodik, C;-Calkil ili -CFs; gdje navedeni alkil moZe biti supstituiran s jednim do tri supstituenta, od kojih se
svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine cijano i fluor;

svaki R'? je neovisno vodik, halogen, cijano, -CF;, C,-Csalkil ili -SFs; gdje navedeni alkil moZe biti supstituiran s
jednim do tri fluora;

svaki R'" je neovisno vodik, halogen, -CF;, -SFs, -Si(CH3);, -OR'Y, C;-Cgalkil, C,-Cealkenil, C,-Cealkinil, -
(C(R™),)~(C5-Cocikloalkil), -(C(R™),)-(Cs-Craril) ili -(C(R'),)-(5- do 10-ero&lani heteroaril) naznafen time $to
navedeni -Si(CHsj);, alkil, alkenil, alkinil, cikloalkil, aril ili heteroaril moZe biti supstituiran s jednim do pet
supstituenti, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine halogen i -CFj;

svaki R je vodik, C;-Cgalkil, -(C(R"),),-(C5-Cecikloalkil), -(C(R™),),-(4- do 10-cro&lani heterocikloalkil), -
(C(R™),)-(Co-Cgaril) ili -(C(R™),),-(5- do 10-ero¢lani heteroaril); gdje navedeni alkil, cikloalkil, heterocikloalkil,
aril ili heteroaril moZe biti supstituiran s jednim do pet R™;

svaki R je neovisno vodik, C,-Cgalkil, C,-Cgalkenil, C,-Cgalkinil, halogen, cijano, -CF; ili -OCFs;

R' je neovisno vodik, -CFj, cijano, halogen ili C;-6alkil; gdje navedeni alkil moZe biti supstituiran s jednim do tri
supstituenta, od kojih se svaki neovisno bira iz skupine koju ¢ine hidroksil, -CF, cijano i fluor; i

svaki t ili n je cijeli broj, koji se neovisno bira izmedu 0, 1, 2 ili 3;

svaki z je cijeli broj, koji se neovisno bira izmedu 1 ili 2;

svaki y je cijeli broj, koji se neovisno bira izmedu 0, 1, 2, 3 ili 4.

. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaden time 3to je X imidazolil,

pirazolil, izotiazolil, tiazolil, izoksazolil, oksazolil ili piridil; 1 R je C-Cealkil.

. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 ili 2, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaden time Sto

je X imidazolil; i R' je metil.
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. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 3, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time Sto
je z 1; i svaki od R* i R* je neovisno vodik ili metil.

5. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 4, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to
suR*® R¥® R te R” neovisno vodik.

6. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 5, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to
je y0ili 1;1 R* i R* su neovisno vodik ili metil.

7. Spoj u skladu s bilo kojim od prethodnih patentnih zahtjeva, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen
time Sto je A ciklobutil, ciklopentil, ili cikloheksil.

8. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 6, ili a njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznafen time
Sto je A dihidroizoksazolil, tetrahidrofuranil ili tetrahidropiranil.

9. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je A
tetrahidrofuranil.

10.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaen time 3to je A
tetrahidropiranil.

11. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 6 to 10, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to
je R? -(C(R'%),)~(Cg-Cyparil) ili -(C(R'*),)-OR™; i tje 0ili 1.

12.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 11, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznafen time $to je R’ -
(C(Rlo)z)t-(CG-Cloaril); t je 0; 1 navedeni aril je fenil, koji moZe biti supstituiran s jednim do tri R, gdje se R'" bira iz
skupine koju ¢ine fluor, klor, -CF;, -SFs, -OR"Y, C-Cialkil, te Cs-Cgceikloalkil; gdje su navedeni alkil ili navedeni
cikloalkil izborno i neovisno supstituirani s jednim do tri supstituenta, koji se biraju iz skupine koju ¢ine halogen i -
CF3.

13.8poj u skladu s patentnim zahtjevom 11, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznafen time $to je R’ -
(C(Rlo)z)t-(S- do 10-ero¢lani heteroaril), a navedeni heteroaril je tiofenil, koji moZe biti supstituiran s jednim do tri
R'!, gdje se R"" bira iz skupine koju &ine fluor, klor, te -CFj.

14.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 11, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznafen time $to je R’ -
(C(R'),)-OR™; t je 0; i R sc bira izmedu fenila, naftila ili dihidroindenila; gdje su navedeni fenil, naftil ili
dihidroindenil izborno i neovisno supstituirani s jednim do tri R', koje se bira iz skupine koju ¢ine fluor, klor, -CFj,
te C,-Csalkil; gdje navedeni alkil moZe biti neovisno supstituiran s jednim do tri supstituenta, koje se bira iz skupine
koju ¢ine halogen i -CF;.

15.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to ima strukturu Formule Id, ili njegova farmaceutski

prihvatljiva sol:

gdje:
R? je vodik ili metil; R® je -(C(R'),)-(C-Croaril) ili -(C(R'),)-(5- do 10-cro&lani heteroaril), gdje navedeni aril ili
heteroaril mogu biti supstituirani s jednim do tri R'', koje se neovisno bira iz skupine koju &ine fluor, klor, -CFj, -
SFEs, -OCH3;, -OCF5, te -OCHF-; RY je neovisno vodik, halogen, cijano, -CF;, C;-Cgalkil ili -SFs; gdje navedeni alkil
moZe biti supstituiran s jednim do tri fluora; i t je O ili 1.

16.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznagen time 3to je t 0; i R je
fenil, koji moze biti supstituiran s jednim do tri R'".

17.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je R’ tiofenil,
koji moZe biti supstituiran s jednim do tri R".

18.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je navedeni
spoj  7-(4-metil-1H-imidazol-1-il)-2-[(15)-1-{(2S,5R)-5-[4-(trifluormetil)fenil ] tetrahidrofuran-2-il } etil]-3,4-dihidro-
2H-pirido[1,2-a]pirazin-1,6-dion.

19.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je navedeni
spoj  2-[(15)-1-{(25,5R)-5-[4-klor-2-(trifluormetil )fenil Jtetrahidrofuran-2-il } etil]-7-(4-metil- 1 H-imidazol-1-il)-3,4-
dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirazin-1,6-dion.

20.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je navedeni
spoj  2-[(15)-1-{(25,5R)-5-[3,5-difluor-4-(trifluormetil) fenil ] tetrahidrofuran-2-il }etil]-7-(4-metil -1 H-imidazol- 1 -il)-
3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirazin-1,6-dion.

21.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaden time 3to je navedeni
spoj 2-{(15)-1-[(25,5R)-5-(4-klor-3,5-difluorfenil)tetrahidrofuran-2-il]etil } - 7-(4-metil- 1 H-imidazol-1-il)-3,4-
dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirazin-1,6-dion.
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22.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaden time 3to je navedeni
spoj  2-[(15)-1-{(25,5R)-5-[4,5-difluor-2-(trifluormetil)fenil | tetrahidrofuran-2-il }etil]-7-(4-metil- 1 H-imidazol- 1 -il)-
3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirazin-1,6-dion.

23.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je navedeni
spoj  2-[(15)-1-{(2S,5R)-5-[4-fluor-2-(trifluormetil)fenil]tetrahidrofuran-2-il }etil]-7-(4-metil -1 H-imidazol- 1 -il)-3,4-
dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirazin-1,6-dion.

24.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznafen time 3to je navedeni
spoj  2-[(15)-1-{(2S,5R)-5-[4-klor-5-fluor-2-(trifluormetil)fenil]tetrahidrofuran-2-il } etil]-7-(4-metil- 1 H-imidazol -1 -
il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirazin-1,6-dion.

25.Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to je navedeni
spoj  2-[(15)-1-{(25,5R)-5-[4-klor-3-fluor-2-(trifluormetil)fenil]tetrahidrofuran-2-il } etil]-7-(4-metil-1 H-imidazol -1 -
il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirazin-1,6-dion.

26. Spoj kao $to je definiran u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 25, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
sol, naznacen time $to je namijenjen upotrebi u lijeéenju neurodegeneracije i psihijatrijskih poremecaja, ukljuéujuci
Alzheimerovu bolest ili Niemann-Pickovu bolest tipa C.

27.Farmaceutski pripravak, naznacen time S$to sadrzZi spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 25, ili
njegovu farmaceutski prihvatljivu sol, kao i farmaceutski prihvatljivu pomo¢nu tvar.
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