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PATENTNI ZAHTEVKI

1. Spojina s formulo

Aa

njena N-oksidna oblika, sol ali stereokemiéno izomerna oblika, kjer:

Je A radikal s formulo
-CH,-CH,- (a-1),
-CH,-CH,-CH,- (a-2) ali
-CH,-CH,-CH,-CH,- (a-3),

kjer sta eden ali dva vodikova atoma v omenjenih radikalih (a-1) do (a-3) lahko
nadomescena s C,¢-alkilnim radikalom;

R' je vodik ali halo;

R? Je vodik, amino, mono ali di(C,¢-alkil)amino ali C,¢-alkilkarbonilamino;

R’ je vodik ali C, ¢-alkil:

L je Cs¢-cikloalkil, Cs¢-cikloalkanon, Cs¢-alkenil, v danem primeru substituiran z

arilom, ali je L radikal s formulo

-Alk-R* (b-1),
-Alk-X-R’ (b-2),
-Alk-Y-C(=0)-R’ (b-3) ali
-Alk-Y-C(=0)-NR°R'° (b-4),

kjer je vsak Alk C,¢-alkandiil; in

je R* vodik, ciano, C 1-s-alkilsulfonilamino, Cs.-cikloalkil, Cs.¢-cikloalkanon, aril,
di(aril)metil ali Het;

R’ Je vodik, C4-alkil, hidroksi-C | ¢-alkil, Cs.-cikloalkil, aril ali Het;

X je O, S, SO, ali NR’; navedeni R® je vodik, C;_¢-alkil ali aril:

R’ Je vodik, C,4-alkil, Cs.¢-cikloalkil, aril, aril-C, ¢-alkil, di(aril)metil,
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C,¢-alkiloksi ali hidroksi;

Y je NR® ali direktna vez; navedeni R® Jje vodik, C, ¢-alkil ali aril;

R”in R" sta vsak neodvisno vodik, C,.s-alkil, Cs.s-cikloalkil, aril ali aril-Cy¢-alkil, ali
R’ in R" zdruzena z dusikovim atomom, ki nosi R’ in R'°, lahko tvorita pirolidinilni
ali piperidinilni obro¢, pri Semer sta oba v danem primeru substituirana s C 1-¢-alkilom,
amino ali mono ali di(C.s-alkil)amino, ali navedena R’ in R'°, zdruzena z dusikom, ki
nosi R in R', lahko tvorita piperazinilni ali 4-morfolinilni radikal, pri emer sta oba v

danem primeru substituirana s C, ¢-alkilom;

pri Cemer je vsak aril nesubstituiran fenil ali fenil, substituiran z 1, 2 ali 3 substituenti,
od katerih je vsak neodvisno izbran iz halo, hidroksi, C,¢-alkila, C,_g-alkiloksi, amino-

sulfonila, C;.¢-alkilkarbonila, nitro, trifluorometila, amino ali aminokarbonila; in

pri Cemer je vsak Het pet- ali est-clenski heterociklini obrog, ki vsebuje 1, 2, 3 ali 4
heteroatome, izbrane izmed kisika, Zvepla in dusika, pod pogojem, da nista prisotna
ve¢ kot 2 atoma kisika in/ali Zvepla, pri Semer je navedeni pet- ali Sest-clenski obrog v
danem primeru kondenziran s pet- ali Sest-lenskim karboksilnim ali heterociklinim
obro¢em, ki prav tako vsebuje 1, 2, 3 ali 4 heteroatome, izbrane izmed kisika, Zvepla
in dusika pod pogojem, da zadnji obro¢ ne vsebuje veé kot 2 atoma kisika in/ali Zvepla
in da je skupno §tevilo heteroatomov v bicikliénem obroénem sistemu manj kot 6; ¢e
Je Het monocikli¢ni obro&ni sistem, je lahko v danem primeru substituiran z do 4
substituenti; ¢e je Het bicikli¢ni obro¢ni sistem, je lahko v danem primeru substituiran
z do 6 substituenti; pri ¢emer so navedeni substituenti izbrani iz skupine, ki sestoji iz
halo, hidroksi, ciano, trifluorometila, C,¢-alkila, aril-C, ¢-alkila, arila, C,¢-alkiloksi,
Ci.¢-alkiloksiC,¢-alkila, hidroksiC,¢-alkila, Ci¢-alkiltio, merkapto, nitro, amino,
mono in di(C,alkil)amino, arilC,¢-alkilamino, aminokarbonila, mono in di(C;¢-
alkil)aminokarbonila, C,¢-alkiloksikarbonila, arilC, ¢-alkiloksikarbonila, bivalentnega
radikala =O in =S; pod pogojem, da &e je R’ Het, je Het povezan z X na ogljikov

atom.

2. Spojina po zahtevku 1, kjer je A radikal s formulo (a-1) ali (a-2), kjer je atom

ogljika, soseden atomu kisika, v danem primeru substituiran z enim ali dvema Ciu-



alkilnima substituentoma; R’ je vodik ali halo; R? Jje vodik, amino ali C,¢-alkilamino;
R® je vodik; in je

L Cs¢-cikloalkil ali C;.¢-alkenil, v danem primeru substituiran z arilom; ali je

L radikal s formulo (b-1), kjer je R vodik, ciano, C;-cikloalkil, Cs.¢-cikloalkanon,
aril, di(aril)metil ali Het; ali je

L radikal s formulo (b-2), kjer je X O, S ali NH in je R’ vodik, C,4-alkil, C;,¢-
cikloalkil, aril ali Het; ali je

L radikal s formulo (b-3), kjer je Y NR® ali direktna vez, R® je vodik ali aril in je R’
vodik, C,4-alkil, aril, C,4-alkiloksi ali hidroksi; ali je

L radikal s formulo (b-4), kjer je Y NH ali direktna vez in sta R’ in R!® vsak
neodvisno vodik ali C,4-alkil, ali R’ in R skupaj z dusikom, ki nosi navedena R’ in

R", lahko tvorita pirolidinilni ali piperidinilni radikal.

3. Spojina po zahtevku 2, kjer je

L Cs-cikloalkil ali Cs.¢-alkenil, v danem primeru substituiran z arilom; ali je

L radikal s formulo (b-1), kjer je Alk C,4-alkandiil in R* ciano, Cs¢-cikloalkil,
diarilmetil ali Het; ali je

L radikal s formulo (b-2), kjer je Alk C,4-alkandiil, X je O ali NH in je R’ vodik, C;4-
alkil, Cs.¢-cikloalkil, aril ali Het; ali je

L radikal s formulo (b-3), kjer je Alk C,4-alkandiil, Y je NH ali direktna vez in R’ Cy_
s-alkil, aril, C,4-alkiloksi ali hidroksi.

4. Spojina po zahtevku 3, kjer je Het tetrahidrofuranil, v danem primeru substituiran s
Ci4-alkilom; 1,3-dioksolanil, v danem primeru substituiran s C,4-alkilom; 3,4-
dihidro-1(2H)-benzopiranil; pirolidinil; piperidinil; piridinil, v danem primeru
substituiran s ciano; pirazinil, v danem primeru substituiran s C,4-alkilom;
benzimidazolil; indolil; 2,3-dihidro-2-okso-1H-benzimidazolil, v danem primeru
substituiran s C;4-alkilom; 2-okso-1-imidazolidinil, v danem primeru substituiran s
C,4-alkilom; 3,4-dihidro-4-okso-1,2,3-benzotriazin-3-il, v danem primeru substituiran
s tremi C,4-alkiloksi skupinami; 1-okso-2(1H)-ftalazinil;, 2 ,3-dihidro-5-okso-5H-
tiazolo-[3,2-a]pirimidin-6-1l, v danem primeru substituiran s C;4-alkilom; 5-okso-5H-

tiazolo[3,2-a]pirimidin-6-il, v danem primeru substituiran s C;4-alkilom; 1,6-dihidro-



6-0kso-1-piridazinil, v danem primeru substituiran s Ci4-alkilom ali halo; in 1,2,3,4-
tetrahidro-2,4-diokso-3-kinazolinil.

5. Spojina po zahtevku 4, kjer je R' vodik ali kloro; R? je vodik, amino ali (1-
metiletil)amino; R® je vodik; in je L radikal s formulo (b-1), kjer je R* ciano,
ciklopentil, tetrahidrofuranil, piperidinil, 7-metil-5-okso-5H-tiazolo-[3,2-a]pirimidin-
6-1;  3-etil-2,3-dihidro-2-okso-1 H-benzimidazolil;  1,6-dihidro-3-metil-6-okso-1-
piridazinil; ali je

L radikal s formulo (b-2), kjer je X O ali NH in je R’ H ali 4-fluorofenil; ali je

L radikal s formulo (b-3), kjer je Y NH ali direktna vez in je R” metil, etoksi ali 3,4,5-

trimetoksifenil.

6. Spojina po zahtevku 1, izbrana iz skupine
5-amino-6-kloro-3,4-dihidro-N-| 1-[(tetrahidro-2-furanil)metil]-4-pip eridinil]-2H-1-
benzopiran-8-karboksamid;
(-)-(R)-S-amino-6-kloro-3,4-dihidro-ﬁ-[1-[(tetrahidro-Z-furanil)metil]-4-piperidinj1]-
2H-1-benzopiran-8-karboksamid; in

4-amino-5-kloro-2,3-dihidro-N-[1 -[(tetrahidro-2-furanil)metil]-4-piperidinil]-7-
benzofurankarboksamid.

7. Spojina s formulo

RI
?
l?I—C R? an,

R3

njena N-oksidna oblika, sol ali stereokemiéno izomerna oblika, kjer je

O\’A

A radikal s formulo
-CH,-CH,- (a-1),
-CH,-CH;-CH,- (a-2) ali
-CH,-CH,-CH,-CH,- (a-3),



kjer sta eden ali dva vodikova atoma v navedenih radikalih (a-1) do (a-3) lahko

nadomescena s C,¢-alkilnim radikalom;

R' je vodik ali halo;
R je vodik, amino, mono ali di(C,6alkil)amino ali C,-alkilkarbonilamino; in je
R’ vodik ali C,_¢-alkil.

8. Postopek za pripravo spojine s formulo (I) po kateremkoli izmed zahtevkov 1 do 6,

oznacen s tem, da

a) N-alkiliramo piperidin s formulo H-D (II) z intermediatom s formulo L-W (1), kjer
Je W reaktivna odcepljiva skupina in je L definiran pri formuli (I), v topilu, inertnem

za reakcijo, v danem primeru v prisotnosti baze in/ali jodidne soli;

b) reagiramo piperidinamin s formulo

L—NC>—NHR3 (Iv)

kjer imata R? in L pri formuli (D) definirani pomen, s karboksilno kislino s formulo

O\’ A
ali z njenim funkcionalnim derivatom, pri Semer imajo R', R? in A pomene, definirane

pri formuli (I), v topilu, inertnem za reakcijo, v danem primeru v prisotnosti reagenta,

sposobnega za tvorbo amidov;

c) reduktivno N-alkiliramo intermediat s formulo H-D (II) s ketonom ali aldehidom s
formulo L'=0 (VI), kjer je L'=0 spojina s formulo L-H, kjer sta dva geminalna atoma
vodika v C,¢-alkandiilnem ali C;-cikloalkandiilnem delu nadomeiena z =0, v

topilu, inertnem za reakcijo;



d) reagiramo intermediat s formulo R™-W' (VII) ali R*-X-H (VIII), kjer je R** aril
ali Het, s piperidinom s formulo HX-Alk-D (I-b-2-a) ali W-Alk-D, kjer imata Alk in
X pri formuli (I) definirani pomen in sta W' in W2 oba reaktivni odcepljivi skupini, v
topilu, inertnem za reakcijo, pri emer dobimo spojino s formulo

R*%-X-Alk-D (I-b-2-b);

e) reagiramo amin s formulo R°-NH-R'° (XI), kjer imata R® in R'® pri formuli (I)

definirani pomen, z intermediatom s formulo

] .
W~C~Y—AK—D xX)
kjer je W reaktivna odcepljiva skupina ter imata Y in Alk pri formuli (I) definirani
pomen, v topilu, inertnem za reakcijo, pri Semer dobimo spojino s formulo
R
RIO/N—-C—Y—AIk—D Q—b-4),

f) reagiramo amid s formulo

RS O ,
AN
ol o NC=W (xI),

kjer imata R® in R pri formuli (I) definiran pomen ter je W* reaktivna odcepljiva
skupina, z aminom s formulo H-NR®-Alk-D (XIII), kjer imata R® in Alk pri formuli (I)

definirani pomen, v topilu, inertnem za reakcijo, pri Cemer dobimo spojino s formulo

9
RN\

i
RIO,N-*C—NRS—AIK—D (I-b-4-a),

g) reagiramo karboksilno kislino s formulo R’-COOH (X1V), kjer ima R pri formuli
(I) definirani pomen, z aminom s formulo HNR3-Alk-D (XII), kjer imata R® in Alk pri
formuli (I) definirani pomen, v topilu, inertnem za reakcijo, pri ¢emer dobimo spojino

s formulo

(AT S
R*=C—NR*-Alk—D (I-b-3-a),
h) reagiramo piperidin s formulo H-D (I) z inermediatom s formulo
R*-C,-alkendiil-H (XV), kjer je R*® ciano, aril ali Het, v topilu, inertnem za

reakcijo, pri cemer dobimo spojino s formulo R**-C, -alkandiil-D (I-b-1);



1) reagiramo piperidin s formulo H-D (II) z epoksidom
0

kjer je R*® H ali Ci.6-alkil, v topilu, inertnem za reakcijo, pri ¢emer dobimo Spojino s
formulo HO-CH(R*®)-CH,-D (I-b-2-c);

XV

in D predstavlja radikal

kjer imajo R', R’, R’ in A pri formuli (I) definirani pomen, ali v danem primeru
pretvorimo spojine s formulo (I) drugo v drugo po postopkih pretvorbe funkcionalne
skupine, znanih v stroki, ter po Zelji pretvorimo spojino s formulo (D) v terapevtsko
ucinkovito, netoksi¢no sol z obdelavo s primerno kislino ali obratno, s pretvorbo solne
oblike v obliko proste baze z alkalijo; in/ali pripravimo njihove N-oksidne oblike in

njithove stereokemiéno izomerne oblike.



	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS

