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1. Spojina s formulo (I)

R (R4)n
N 3
N R
R’ /N y
72
N4 N — .
\§2\N &
\,
6 R
R (h

v kateri

R! predstavlja vodik, halogen, 1-3C-alkil,

RYR’ sta medsebojno neodvisno vodik, halogen, ciano, hidroksi 1-6C-haloalkil,
1-6C-haloalkoksi, 1-6C-alkoksi,

R* je neodvisno vodik, hidroksi, halogen, ciano, NO,, 1-6C-alkil, 2-6C-alkenil,
2-6C-alkinil, 1-6C-haloalkil, 1-6C-hidroksialkil, 1-6C-alkoksi, -O-(2-6C-
alkilen)-O-C(0)-(1-6C-alkil), 1-6C-haloalkoksi, -C(O)OR’, -(1-6C-alkilen)-
C(O)OR’, -C(0)-(1-6C-alkil), -C(O)NR'’R!!, 3-7C-cikloalkil, -S-(1-6C-
haloalkil), SFs, -SO,NH-(3-7C-cikloalkil), -SO,NR'’R"!, NR'’R"! heteroaril, ki
je neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali veckrat s ciano, 1-4C-alkil, 1-
6C-haloalkil, 1-6C-haloalkoksi, C(O)OR’, C(O)NR!’R'!,

kjer lahko dva izmed R?, R® (R*),, kadar sta na medsebojnem poloZaju orto, z
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ogljikovimi atomi na katere sta pripeta tvorita, heterocikli¢en 5-, 6- ali 7-obrot,
ki vsebuje 1 ali 2 heteroatome izbrane izmed O ali N in neobvezno vsebuje
dodatno dvojno vez in/ali je neobvezno substituiran s skupino okso (=0) in/ali
skupino 1-4C-alkil,
njeod 0do3
Réje (a) vodik;
(b) hidroksi;
(c) ciano;
(d) 1-6C-alkoksi neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali veckrat z
(d1) OH,
(d2) -O-(1-6C-alkil),
(d3) C(O)OR?,
(d4) C(O)NR'R",
(d5) NR''R!,
(d6) -S-(1-6C-alkil),
(d7) -S(0)-(1-6C-alkil),
(d8) -SO,-(1-6C-alkil),
(d9) SO,NR'R",
(d10) heterociklil, ki je neobvezno substituiran s C(O)OR’ ali
okso (=0),
(d11) heteroaril, ki je neobvezno substituiran neodvisno, enkrat
ali veCkrat s ciano, 1-4C-alkil, 1-6C-haloalkil, 1-6C-haloalkoksi,
C(O)OR’, C(O)NR'’R', (1-6C-alkilen)-O-(1-6C-alkil),
(¢) SO,NRR!
(f) 3-7C-cikloalkoksi,
(g) 1-6C-haloalkoksi,
(h) COOR’,
(i) -C(O)NR'R",

(j) -O-heteroaril neobvezno substituiran s CN,
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kjer je * tocka pripetja,
(1) -O-(2-6C-alkilen)-O-(1-6C-alkil), ki je neobvezno substituiran s
hidroksi, NH(CO)OR’,
R je

(a) vodik,

(b)1-6C-alkil, ki je neobvezno substituiran s heteroarilom,

(c¢) 1-6C-haloalkil,

(d) 1-6C-hidroksialkil,

(e)
" CH,
5

o
kjer je * tocka pripetja,
(f) -C(O)-(1-6C-alkil),
(g) -C(0)-(1-6C-alkilen)-O-(1-6C-alkil),
(h) -C(0)-(1-6C-alkilen)-O-(2-6C-alkilen)-O-(1 -6C-alkil),
(i) -C(O)-heterociklil,
(§) benzil, kjer je fenilni obro¢ neobvezno substituiran z od 1 do 5
substituenti, neodvisno izbranimi iz skupine, ki vsebuje vodik,
halogen, 1-4C-alkil, 1-4C-haloalkil, 1-4C-alkoksi, 1-4C-
haloalkoksi, ciano, C(O)ORQ,
(k) heteroaril
ali
neobvezno, R® in R’ skupaj z dugikovim atomom na katerega je pripet R’ tvorita
6-Clenski obrog, ki lahko vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz skupine, ki
vsebuje O, S, N,
in, ki je neobvezno substituiran s (1-6C-alkil)-OH, (1-6C-alkil)-NR'’R"",
R® je vodik, halogen, hidroksi, ciano, 1-6C-alkil, 1-6C-hidroksialkil, 1-6C-
haloalkil, 1-6C-haloalkoksi, C(O)OR’, C(O)NR'’R",
m je od 0 do 4
R’je (a) vodik,

(b) 1-6C-alkil, ki je neobvezno substituiran s hidroksi,
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R'® R sta medsebojno neodvisno vodik, 1-4C-alkil, 1-4C-hidroksialkil, 1-4C-
alkoksi, -(CO)-(1-6C-alkil), CHO, COOR’, ali
skupaj z dusikovim atomom na katerega sta pripeta tvorita 4-6-Clenski
heterocikli¢en obrog, ki neobvezno vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz
skupine, ki vsebuje O, S ali N in, ki je neobvezno substituiran s 1-2 fluorovimi
atomi ali COOR9,
ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

. Spojina s formulo (I) po zahtevku 1,
kjer
R! predstavlja vodik, halogen, 1-3C-alkil,
RYR? sta medsebojno neodvisno vodik, halogen, ciano, 1-6C-haloalkil, 1-6C-
haloalkoksi,
R je neodvisno vodik, halogen, ciano, 1-6C-alkil, 2-6C-alkenil, 1-6C-haloalkil,
1-6C-hidroksialkil, 1-6C-alkoksi, 1-6C-haloalkoksi, -C(OYOR’, -(1-6C-alkilen)-
C(O)OR’, -C(0)-(1-6C-alkil), -C(O)NR'R", 3-7C-cikloalkil, - S-(1-6C-
haloalkil), SFs, -SO,NH-(3-7-cikloalkil), -SO,NR'R"!, heteroaril, ki je
neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali ve¢krat s ciano, 1-4C-alkil, 1-6C-
haloalkil, 1-6C-haloalkoksi, C(O)OR®, C(O)NR!’R"!,
kjer lahko dva izmed R% R (RY),, kadar sta na medsebojnem poloZaju orto, z
ogljikovimi atomi na katere sta pripeta tvorita, heterocikli¢en 5-, 6- ali 7-obroc,
ki vsebuje 1 ali 2 heteroatome izbrane izmed O ali N, in neobvezno dodatno
dvojno vez in/ali karbonilno skupino in/ali skupino 1-4C-alkil,
njeod0do3
R® je (a) vodik;
(b) hidroksi;
(c) ciano;
(d) 1-6C-alkoksi neobvezno substituiran z
(d1) 1-2 OH,
(d2) NR'R",
(d3) SO,NR'R',



(d4) heterociklil,
(d5) heteroaril, ki je neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali
veckrat s ciano, 1-4C-alkil, 1-6C-haloalkil, 1-6C-haloalkoksi,
C(O)OR’, C(O)NR'R',

(e) SO,NR'R'',;

(f) 3-7C-cikloalkoksi,

(g) 1-6C-haloalkoksi,

(h) -C(O)NR'R',

(1) -O-heteroaril neobvezno substituiran s CN,

()
. O/K\OH

0

kjer je * tocka pripetja,

(a) vodik,

(b)1-6C-alkil, ki je neobvezno substituiran s heteroaril,
(¢) 1-6C-haloalkil,

(d) 1-6C-hidroksialkil,

O]

" CH,
2§\OH

0]

kjer je * tocka pripetja,

(f) -C(0)-(1-6C-alkil),

(g) -C(0)-(1-6C-alkilen)-O-(1-6C-alkil),

(h) -C(0)-(1-6C-alkilen)-O-(1-6C-alkilen)-O-(1-6C-alkil),

(1) -C(O)-heterociklil,

(j) benzil, kjer je fenilni obro¢ neobvezno substituiran z 1-5 substituenti
neodvisno izbranimi iz skupine, ki vsebuje vodik, halogen, 1-4C-alkil, 1-
4C-haloalkil, 1-4C-alkoksi, 1-4C-haloalkoksi, ciano, C(O)ORg,

(k) heteroaril,

ali
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neobvezno R® in R skupaj z dusikovim atomom na katerega sta pripeta
tvorita 6-&lenski obro¢, ki lahko vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz
skupine, ki vsebuje O, S, N in, ki je neobvezno substituiran s hidroksi-(1-
6alkil),
RS je vodik, halogen, ciano, 1-6C-haloalkil, 1-6C-haloalkoksi, C(O)ORg,
C(O)NR'R",
m je od 0 do 4
R’ je (a) vodik,
(b) 1-6C-alkil, ki je neobvezno lahko substituiran s hidroksi,
RIO, R'! sta medsebojno neodvisno vodik, 1-4C-alkil, 1-4C-hidroksialkil,
1-4C-alkoksi ali skupaj z dusikovim atomom na katerega sta pripeta
tvorita 5-6-Elenski heterociklien obro¢, ki neobvezno vsebuje en dodatni
heteroatom, izbran iz skupine, ki vsebuje O, S ali N,
ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol

omenjenega N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

3. Spojina s formulo (I) po zahtevku 1,

kjer

R! predstavlja vodik, halogen, 1-3C-alkil,

RY/R3 sta medsebojno neodvisno vodik, halogen, ciano, hidroksi, 1-3C-haloalkil,
1-3C-haloalkoksi, 1-3C-alkoksi,

R je neodvisno vodik, hidroksi, halogen, ciano, NO,, 1-3C-alkil, 2-3C-alkenil,
2-3C-alkinil, 1-3C-haloalkil, 1-3C-hidroksialkil, 1-3C-alkoksi, -O-(2-3C-
alkilen)-O-C(0O)-(1-3C-alkil), 1-3C-haloalkoksi, -C(O)OR’, ~(1-3C-alkilen)-
C(O)OR’, -C(0)-(1-3C-alkil), -C(O)NR'’R", 3-7C-cikloalkil, -S-(1-3C-
haloalkil), SFs, -SO,NH-(3-7C-cikloalkil), -SO,NR'’R"!, NR'’R"!, heteroaril, ki
je neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali ve¢krat s ciano, 1-3C-alkil, 1-
3C-haloalkil, 1-3C-haloalkoksi, C(O)OR’, C(O)NR'R'!,

kjer lahko dva izmed R?, R® (R*),, kadar sta na medsebojnem poloZaju orto, z
ogljikovimi atomi na katere sta pripeta tvorita, heterocikli¢en 5-, 6- ali 7-obro¢,

ki vsebuje 1 ali 2 heteroatome izbrane izmed O ali N in neobvezno vsebuje
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dodatno dvojno vez in/ali neobvezno substituiran s skupino okso (=0) in/ali an
skupino 1-3C-alkil,
njeod0do3
Rbje (a) vodik;
(b) hidroksi;
(¢) ciano;
(d) 1-6C-alkoksi neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali veckrat z
(d1) OH,
(d2) -O-(1-3C-alkil),
(d3) C(O)OR?,
(d4) C(O)NR'R",
(d5) NR'R",
(d6) -S-(1-3C-alkil),
(d7) -S(0)-(1-3C-alkil),
(d8) -SO,-(1-3C-alkil),
(d9) SO,NR'R"
(d10) heterociklil, ki je neobvezno substituiran s C(O)OR’ ali
okso (=0),
(d11) heteroaril, ki je neobvezno substituiran neodvisno, enkrat
ali ve¢krat s ciano, 1-3C-alkil, 1-3C-haloalkil, 1-3C-haloalkoksi,
C(O)OR’, C(O)NR'R", (1-3C-alkilen)-O-(1-3C-alkil),
(e) SO;NR'R',
(f) 3-7C-cikloalkoksi,
(g) 1-6C-haloalkoksi,
(h) COOR’,
(i) -C(O)NR'R",

(j) -O-heteroaril neobvezno substituiran s CN,

k)
.O/?g\o,_,

o}

kjer je * to€ka pripetja,
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(I) -O-(2-3C-alkilen)-O-(1-3C-alkil), ki je neobvezno substituiran s
hidroksi, NH(CO)OR?,
R je
(a) vodik,

(b)1-3C-alKil, ki je neobvezno substituiran s heteroaril
(¢) 1-3C-haloalkil,

(d) 1-3C-hidroksialkil,

(e)

" CH
22§\OH

o
kjer je * toc¢ka pripetja,
(f) -C(0)-(1-3C-alkil),
(g) -C(0)-(1-3C-alkilen)-O-(1-3C-alkil),
(h) -C(0)-(1-3C-alkilen)-O-(2-3C-alkilen)-O-(1-3C-alkil),
(i) -C(O)-heterociklil,
() benzil, kjer je fenilni obro¢ neobvezno substituiran z od 1 do 5
substituenti neodvisno izbranimi iz skupine, ki vsebuje vodik, halogen,
1-4C-alkil, 1-4C-alkoksi, 1-4C-haloalkoksi, ciano, C(O)ORQ, k)
heteroaril
ali
neobvezno, R® in R” skupaj z dusikovim atomom na katerega je pripet R’
tvorita 6-Elenski obrog, ki lahko vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz
skupine, ki vsebuje O, S, N, in, ki je neobvezno substituiran s (1-3C-
alkil)-OH, (1-3C-alkil)-NR'’R"!,
RS je vodik, halogen, hidroksi, ciano, 1-3C-alkil, 1-3C-hidroksialkil,
1-3C-haloalkil, 1-3C-haloalkoksi, C(O)OR’, C(O)NR''R"!,
m je od 0 do 4
R’je (a) vodik,
(b) 1-3C-alkil, ki je neobvezno substituiran s hidroksi,
RIO, R sta medsebojno neodvisno vodik, 1-3C-alkil, 1-3C-hidroksialkil, 1-3C-
alkoksi, -(CO)-(1-3C-alkil), CHO, COOR’ ali
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skupaj z dusikovim atomom na katerega sta pripeta tvorita 4-6-¢lenski
heterocikli¢en obro¢, ki neobvezno vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz
skupine, ki vsebuje O, S ali N, ki je neobvezno substituiran z 1-2 fluorovimi
atomi ali COOR’,
ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

. Spojina s formulo (I) po zahtevku 1,
v kateri
R' je vodik, 1-3C-alkil,
RY/R3 sta medsebojno neodvisno vodik, halogen, ciano, hidroksi, 1-4C-haloalkil,
1-4C-alkoksi,
R* je neodvisno vodik, hidroksi, halogen, ciano, 1-4C-alkil, 2-4C-alkenil, 2-4C-
alkinil, 1-4C-haloalkil, 1-4C-hidroksialkil, 1-4C-alkoksi, -O-(2-4C-alkilen)-O-
C(0)-(1-4C-alkil), 1-4C-haloalkoksi, -C(O)OR’, -(1-4C-alkilen)-C(O)OR’, -
C(0)-(1-4C-alkil), -C(O)NR'®R!, 3-7C-cikloalkil, -S-(1-4C-haloalkil), SFs, -
SO,NH-(3-7C-cikloalkil), -SO,NR!’R"!, NR'R" heteroaril, ki je neobvezno
substituiran neodvisno, enkrat ali veckrat s ciano, 1-4C-alkil, 1-4C-haloalkil, 1-
4C-haloalkoksi, C(O)OR’, C(O)NR'’R",
kjer lahko dva izmed R%, R® (RY),, kadar sta na medsebojnem poloZaju orto, z
ogljikovimi atomi na katere sta pripeta tvorita, heterocikli¢en 5-, 6- ali 7-obroc¢,
ki vsebuje 1 ali 2 heteroatome izbrane izmed O ali N in neobvezno vsebuje
dodatno dvojno vez in/ali neobvezno substituiran s skupino okso (=O) in/ali s
skupino 1-4C-alkil,
njeod0do3
Réje (a) vodik;
(b) hidroksi;
(d) 1-4C-alkoksi neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali veckrat z
(d1) OH,
(d2) -O-(1-4C-alkil),
(d3) C(O)OR’,
(d4) C(O)NR''R",
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(d5) NR'R",
(d6) -S-(1-4C-alkil),
(d7) -S(0O)-(1-4C-alkil),
(d8) -SO,-(1-4C-alkil),
(d9) SO,NR'R",
(d10) heterociklil, ki je neobvezno substituiran s C(O)OR9 ali
okso (=0),
(d11) heteroaril, ki je neobvezno substituiran neodvisno, enkrat
ali ve&krat s ciano, 1-4C-alkil, 1-4C-haloalkil, 1-4C-haloalkoksi,
C(0)OR’, C(O)NR''R"!, (1-4C-alkilen)-O-(1-4C-alkil),
(e) SO,NR''R'!,
(f) 3-7C-cikloalkoksi,
(g) 1-6C-haloalkoksi,
(h) COOR’,
(i) -C(O)NR'R",

(j) -O-heteroaril neobvezno substituiran s CN,

k)
.O/?g\m_'

o}

kjer je * tocka pripetja,

(D) -O-(2-4C-alkilen)-O-(1-4C-alkil), ki je neobvezno substituiran s hidroksi,
NH(CO)OR’,

R je

(a) vodik,

(b) (1-4C-alkil)-heteroaril,
(¢) 1-4C-haloalkil,

(d) 1-4C-hidroksialkil,

(e)
TCH,
o

0

kjer je * tocka pripetja,
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(f) -C(0)-(1-4C-alkil),

(g) -C(0)-(1-4C-alkilen)-O-(1-4C-alkil),

(h) -C(0O)-(1-4C-alkilen)-O-(2-4C-alkilen)-O-(1-4C-alkil),

(1) -C(O)-heterociklil,

(j) benzil, kjer je fenilni obro¢ neobvezno substituiran z od 1 do 5

substituenti neodvisno izbranimi iz skupine, ki vsebuje vodik, halogen,

1-4C-alkil, 1-4C-alkoksi, 1-4C-haloalkoksi, ciano, C(O)OR’,

(k) heteroaril

ali
neobvezno, R® in R” skupaj z dusikovim atomom na katerega je pripet R’ tvorita
6-¢lenski obro¢, ki lahko vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz skupine, ki
vsebuje O, S, N,
in, ki je neobvezno substituiran s (1-4C-alkil)-OH, (1-4C-alkil)-NR'’R",
RS je vodik, halogen, hidroksi, ciano, C(O)NR‘OR”, 1-4C-alkil, 1-4C-
hidroksialkil, 1-4C-haloalkil, 1-4C-haloalkoksi,
m je od 0 do 2,
R’ je vodik, 1-4C-alkil, ki je neobvezno substituiran s hidroksi,
R'O, R!! sta medsebojno neodvisno vodik, 1-4C-alkil, 1-4C-hidroksialkil, 1-4C-
alkoksi, -C(0)~(1-4C-alkil) ali COOR?® ali skupaj z dusikovim atomom na
katerega sta pripeta tvorita 4-6-¢lenski heterocikli¢en obro¢, ki neobvezno
vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz skupine, ki vsebuje O, S ali N, ki je
neobvezno substituiran z od 1 do 2 fluorovimi atomi ali COOR9,
ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

. Spojina s formulo (I) po zahtevku 1,

kjer,

R! predstavlja vodik,

R¥/R? je neodvisno vodik, fluor, klor, brom, ciano, hidroksi, CF3, -O-CHj ali
-O-CH,-CFs;,

R je medsebojno neodvisno vodik, fluor, klor, brom ali jod, ciano, NO,,

hidroksi, -CH3, -C3H>, ciklopropil, 1-propenil, - C=CH, -CF3;, -CH,-OH, -CH,-

teos »e
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CH,-OH, -C(CH3),-OH, -CH,-C(CHj3),-OH, -C(CH3),-CH,-OH, -OCHj, -O-
CH,-CH3, -OCF3, -OCF,H, -OCH,CF3, -O-(CH,)-O-C(0)-CH3, -C(O)CHs, -
COOH, -C(0O)OCH3, - C(O)OC,Hs, -C(O)OC(CH3s)s, -CH,-COOH, -CHo-
COOC;H;, -C(CHj3),-COOC;Hs, -C(O)NH,, -C(O)NH(CHj3), -C(O)N(CHs)a, -
C(O)NH-(CH,),-OH, -C(0)-(N-morfolinil), -SO,-NH-ciklopropil, -SO»-(N-
morfolino), NH,, NH-C(O)(CH3), 5-metil-oksa-diazol-3-il, N-pirolil, N-
pirazolil, -S-CFs, SFs, kjer dva izmed R%, R® (R*),, kadar sta na medsebojnem
poloZaju orto, skupaj tvorita -O-CH,-CH,-CH,-O-, -0-CH;-CH,-, -(CH;)C=CH-
(C=0)-0-, -CH;,-(C=0)-0-, -(CH,),-(C=0)-NH-, ki skupaj z dvema ogljikovima
atomoma na katera sta pripeta tvorijo 5-, 6- ali 7-Elenski obroc,
nje0,1,2,3,
RS je vodik, hidroksi, ciano, -O-ciklopropil, -OCH3, -OCFj3, - OCF,H,
-OCH,CF;, -0O-(CHy),-OH, -0-(CH,);-NH,, -O(CH;),-N(CH3),, -O-(CHy),-O-
CHj, -O-(CHj3);-0-(CH,),-OH, -O-CH,-CH(OH)-CH,0H, -O-CH,-CH(OH)-
CH,-NH-C(0)OC(CHj3)3, -O-CH,-COOH, -O-CH,-COOC;Hs, C(O)NH,, -O-
CH,-C(O)-(3-fluoro-N-azetidin), -O-CH,-C(O)-~(3,3-difluoro-N-azetidin), -O-
CH,-CH(OH)-CH,-N-piperidinil, -O-(CHy),(morfolin-4-il), - O-CHa-(morfolin-
2-il), -O-CH,-(morfolin-2-il-4-tert.-butoksikarboksilat), -O-CH,-(pirolidin-2-on-
5-il), -O-(CHjy);-S-CH3, -O-(CH,),-SO-CHj3, -O-(CH;),-SO,-CH,, -O-CH,-

SO,;NH,, -SO,-CH(CH3),
D O/?g\o H

&)
kjer je * to¢ka pripetja, -O-(CHy),-tetrazolil, -O-CH,-tetrazolil, -O-piridin-4-il, -
O-(3-cianopiridin-4-il) ali - O-CH,-(oksadiazol)-CH,-O-CH3,
R’ je vodik, metil, difluorometil, hidroksietil,

“cH
ng\m{

o]

kjer je * to¢ka pripetja, -(CH,),-tetrazolil, piridin-4-il, -C(O)-tetrahidropiran-4-
i1, -C(0)-CH,-0O-CHj, -C(0)-CHj3, -C(O)CH,-0-(CH,),-0-CH3;, C(O)OCH;-
CH=CH, ali benzil, ki je neobvezno substituiran, enkrat ali veckrat s fluorom,
klorom, bromom, ciano, metilom, difluorometilom, metoksi, etoksi,

difluormetoksi, trifluorometoksi, -O-CH,-CF3, -C(O)OCH3;, ali



13
neobvezno, R® in R” skupaj z dusikovim atomom na katerega je pripet R tvorita
6-&lenski obrog, ki lahko vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz skupine, ki
vsebuje O, S, N in, ki je poleg tega neobvezno substituiran s -CH,-OH ali -CH,-
NH-CHO,
R? je vodik, fluor, hidroksi, ciano, CHs, CF3, CH,-OH, OCH;, C(O)OH,
C(O)OCH3, C(0)OC,Hs, C(O)O(CH,),-OH, C(O)NH,, C(O)NHCH;3,
mje0,1ali2
ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

. Spojina s formulo (I)

R (R4)n
N 3
i R
R' /N y
7\
N7 T =
\QQ\N (R
\7
6 R
R )

v kateri

R'R3, R% n, RS, R, R¥inm pomenijo, kot je opisano v zahtevku 5, in

R* je medsebojno vodik, fluor, klor, brom ali jod, ciano, NO,, hidroksi, -CH3, -
C;H3, ciklopropil, 1-propenil, - C=CH, -CF3, -CH,-OH, -CH,-CH,-OH, -
C(CHj;),-OH, -CH,-C(CH3),-OH, -C(CH3),-CH,-OH, -OCH3, -O-CH,-CHs, -
OCF;, -OCF,H, -OCH,CFj3, -O-(CH,)-0O-C(0)-CH3, -C(O)CHj3, -COOH, -
C(0)OCH;, - C(0O)OC;,Hs, -C(O)OC(CH3)3, -CH,-COOH, -CH,-COOC,Hs, -
C(CHj;),-COOC,Hs, -C(O)NH,, -C(O)NH(CH3), -C(O)N(CH3),, -C(O)NH-
(CH;),-OH, -C(0)-(N-morfolinil), -SO,-NH-ciklopropil, -SO,-(N-morfolino),
NH,;, NH-C(O)(CHj3), 5-metil-oksa-diazol-3-il, N-pirolil, N-pirazolil, in -S-CF3,
SFs,

kjer je omenjena skupina neobvezno substituirana, enkrat ali veckrat, enako ali

razli¢no, s substituentom izbranim iz skupine, ki vsebuje: hidroksi, halogen,
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ciano, 1-6C-alkil, 1-4C-haloalkil, in 1-6C-alkoksi,
kjer dva izmed R?, R® (R*),, kadar sta na medsebojnem poloZaju orto, skupaj
tvorita -O-CH,-CH;-CH,-O-, -O-CH,-CH,-, -(CH;)C=CH-(C=0)-0-, -CH,-
(C=0)-0-, -(CH1),-(C=0)-NH-, ki skupaj z dvema ogljikovima atomoma na
katera so pripeti tvorita 5-, 6- ali 7-Clenski obrog,
al N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

. Spojina s formulo (I)

R,
N 3
1 R
&' /N N
74
N7 N = \
g%LN R,
\
R (1

v kateri

RLRL R, n, R, R, R¥inm pomenijo, kot je opisano v zahtevku 5, in

R* je izbran iz skupine, ki vsebuje vodik, halogen, ciano, 1-3C-alkil, 3-6C-
cikloalkil, 2-3C-alkenil, 1-3C-haloalkil, 1-3C-hidroksialkil, 1-3C-alkoksi, 1-3C-
haloalkoksi, -C(O)-(1-3C-alkil), COOH, (1-3C-alkilen)-COOH, -(1-3C-alkilen)-
COO-(1-3C-alkil), -COO-(1-4C-alkil), -C(O)NH,, -C(O)NH(1-3C-alkil),
-C(O)N(1-3C-alkil),, -C(O)NH-(1-3C-alkil)-OH, -C(O)-(N-heterociklil),-SO,-
NH-(3-6C-cikloalkil), -SO,-(N-heterociklil),

kjer je omenjena skupina neobvezno substituirana, enkrat ali veckrat, enako ali
razli¢no, s substituentom izbranim iz skupine, ki vsebuje:

hidroksi, halogen, ciano, 1-6C-alkil, 1-4C-haloalkil, in 1-6C-alkoksi,

ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.



10.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

15
Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer R predstavlja
vodik.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, kjer, sta R? in R?

halogen, $e posebe;j fluor, klor ali brom, prednostno fluor ali klor.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer je R* neodvisno
1-6C-alkil, 1-6C-hidroksialkil, 1-6C-alkoksi, -O-(2-6C-alkilen)-O-C(0)-(1-6C-
alkil), 1-6C-haloalkoksi ali 3-7C-cikloalkil.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer, je R4 neodvisno
1-4C-alkil, 1-4C-hidroksialkil, 1-4C-alkoksi, -O-(2-4C-alkilen)-O-C(O)-(1-4C-
alkil), 1-4C-haloalkoksi ali 3-7C-cikloalkil.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer je R* izbran iz
skupine, ki vsebuje 1-3C-alkil, 3-6C-cikloalkil, 1-3C-hidroksialkil, 1-3C-
alkoksi, 1-3C-haloalkoksi.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, kjer je n enako 1.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer R® predstavlja
(d) 1-6C-alkoksi neobvezno substituiran neodvisno, enkrat ali veckrat z
(d1) OH,

(d5) NR'R!".

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer R® predstavlja
-O(1-3C-alkil), -O-(1-3C-haloalkil), -O-(1-3C-alkilen neobvezno substituiran s
skupino hidroksi)-OH ali -O(1-3C-alkilen neobvezno substituiran s skupino
hidroksi)-NR'’R"" , prednostno 1-3C-alkoksi, -O-(1-3C-alkilen)-OH, -O-(1-3C-
alkilen)-NH,, -O-(1-3C- alkilen)-NH(1-3C-alkil) ali -O-(1-3C-alkilen)-N(1-3C-
alkil),.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, kjer je R’ vodik.



17.

18.

19.

20.

21.
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Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 4, kjer je R® halogen,
1-6C-alkil ali 1-6C-haloalkil.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, kjer je R® fluor, 1-3C-
alkil, 1-3C-haloalkil.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, kjer je m enako 0, 1 ali
2.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, kjer staR'?, R"!,
medsebojno neodvisno, vodik, 1-4C-alkil ali skupaj z dusikovim atomom na
katerega sta pripeta tvorita 4-6-¢lenski heterocikli¢en obro¢, ki neobvezno
vsebuje en dodatni heteroatom, izbran iz skupine, ki vsebuje O ali N in, ki je

neobvezno substituiran z 1-2 halogenimi atomi, $e posebej fluorovimi atomi.

Spojina s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 5, ki je izbrana iz
skupine, ki vsebuje:
2-[1-(6-kloro-2-fluoro-3-metilbenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,

2-[1-(6-kloro-2-fluoro-3-metoksibenzil )-1H-indazol-3-il}-5-metoksi-N-(piridin-
4-il)pirimidin-4-amin,
S-metoksi-2-{1-[3-(5-metil-1,2,4-oksadiazol-3-il)benzil]-1H-indazol-3-il }-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-kloro-4,5-dimetilbenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,

5-metoksi-2-{1 -[4-(pentaﬂuoro-)f-sulfanil)benzil]- 1H-indazol-3-il}-N-(piridin-
4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2,6-difluoro-3-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,

N-(2,6-difluoro-3-metoksibenzil)-2-[ 1-(2,6-difluoro-3-metoksibenzil )- 1 H-

indazol-3-il}-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
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2-{1-[(6-bromo-1,3-benzodioksol-5-il)metil]-1H-indazol-3-il }-5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,

N-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-
il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,

2-({3-[ 5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]- 1 H-indazol-1-
il}metil)benzonitril,
2-[1-(2-kloro-4-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,

2-[1-(3,4-dihidro-2H-1,5-benzodioksepin-6-ilmetil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-
N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-
4-amin,

N-(2,6-difluorobenzil)-2-[ 1-(2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-2-(1-{3-[(trifluorometil)sulfanil Jbenzil } - 1H-indazol-
3-il)pirimidin-4-amin,

2-[1-(2,3-difluoro-4-metilbenzil)-1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
i)pirimidin-4-amin,

N-(2,3-difluoro-4-metilbenzil)-2-[ 1-(2,3-difluoro-4-metilbenzil)- 1H-indazol-3-
il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
5-metoksi-2-{1-[4-(1H-pirazol-1-il)benzil]-1H-indazol-3-il } -N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin
2-[1-(2,6-diklorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin,
N-(2,6-diklorobenzil)-2-[1-(2,6-diklorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-2-(1-{4-[(trifluorometil)sulfanil]benzil } -1 H-indazol-
3-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-klorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-

amin,
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N-(2-klorobenzil)-2-[1-(2-klorobenzil)-1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
metil 3-kloro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-
1 -il} metil)benzoat,
metil 3-kloro-4-{[(2-{1-[2-kloro-4-(metoksikarbonil)benzil]-1H-indazol-3-il}-5-
metoksipirimidin-4-il)(piridin-4-il)amino Jmetil } benzoat,
2-[1-(4-bromo-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-kloro-4-fluoro-3-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-
4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,3-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
N-(4-etoksi-2,3-difluorobenzil)-2-[1-(4-etoksi-2,3-difluorobenzil)- 1 H-indazol-3-
il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-2-{1-{2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2,2,2-
trifluoroetoksi)benzil]-1H-indazol-3-il } pirimidin-4-amin,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-N-[2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2,2,2-
trifluoroetoksi)benzil]-2-{1-[2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2,2,2-trifluoroetoksi)benzil |-
1H-indazol-3-il} pirimidin-4-amin,
metil 2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-
indazol-1 -il}metil)benzoat,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-2-[1-(2,4,6-trifluorobenzil)-1H-indazol-3-
il]pirimidin-4-amin,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-N-(2,4,6-trifluorobenzil)-2-[ 1-(2,4,6-trifluorobenzil)-
1H-indazol-3-il]pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin
2-[1+(2,4-diklorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin,
2-[1-(2-fluoro-4-jodobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-

iDpirimidin-4-amin,
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2-[1-(2-bromobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin,

N-(2-bromobenzil)-2-[1-(2-bromobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-
4-il)pirimidin-4-amin,
[3-fluoro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)fenil]ocetna kislina,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-2-[1-(2,3,5,6-tetrafluoro-4-metoksibenzil )- 1 H-
indazol-3-il|pirimidin-4-amin,
5-metoksi-2-[1-(4-propilbenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin,

2-{1-[2,6-dikloro-4-(trifluorometoksi)benzil]-1H-indazol-3-il } -5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,

N-[2,6-dikloro-4-(trifluorometoksi)benzil}-2-{ 1-[2,6-dikloro-4-
(trifluorometoksi)benzil]-1H-indazol-3-i1}-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-
4-amin,

7-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-il} metil)-
3,4-dihidrokinolin-2(1H)-on,
2-[1-(2-kloro-4-jodobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(3,5-dimetoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-
4-amin,

2-{1-[2-kloro-6-(trifluorometil)benzil]-1H-indazol-3-i1} -5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,

2-[1-(2-kloro-5-fluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
7-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-il } metil)-4-
metil-2H-kromen-2-on,
3-fluoro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-

il} metil)benzonitril,
4-{[{2-[1-(4-ciano-2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-

il}(piridin-4-il)amino Jmetil } -3-fluorobenzonitril,
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2-{1-[2,6-dikloro-3-(trifluorometil)benzil]-1H-indazol-3-il } -5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
etil [3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)fenil]acetat,
2-[1-(4-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin,

N-ciklopropil-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]- 1H-indazol-
1-il}metil)benzenesulfonamid,
6-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-il } metil)-1-
benzofuran-2(3H)-on,
2-{1-[4-(difluorometoksi)-2,6-difluorobenzil]-1H-indazol-3-il } -5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,

tert-butil 3-kloro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-
indazol-1-il}metil)benzoat,

etil 2-[3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)fenil]-2-metilpropanoat,
4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)benzonitril,
5-metoksi-2-{1-[4-(morfolin-4-ilsulfonil)benzil]-1H-indazol-3-il}-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2,6-dikloro-3-nitrobenzil)-1H-indazol-3-il}-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-

il} metil)benzonitril,

N-[4-(difluorometoksi)-2,6-difluorobenzil]-2-{ 1-[4-(difluorometoksi)-2,6-
difluorobenzil]-1H-indazol-3-il }-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
5-metoksi-N-(piridin-4-il)-2-{ 1-[3-(1H-pirol-1-il)benzil]-1H-indazol-3-

il} pirimidin-4-amin,
3,5-difluoro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-
1-il} metil)benzonitril

5-metoksi-2- { 1-[2-metoksi-4-(trifluorometil)benzil }-1H-indazol-3-il } -N-

(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
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2-[1-(2,6-difluoro-3-metilbenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
i)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-fluoro-6-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
3,5-difluoro-4-({3-[5S-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-
1-il} metil)benzamid,
2-[3,5-difluoro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-
indazol-1-il}metil)fenoksi]Jetil acetat,
2-[1-(2,6-difluoro-4-propoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2-fluoro-6-metoksibenzil)-1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-
4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-ol |
2-[1-(4-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-ol,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-ol,
2-[1-(4-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-ol,
{3-[({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il} oksi)metil]Joksetan-3-il } metanol,
{3-[({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-
il}oksi)metil]oksetan-3-il } metanol,

(3-{[(2-[1-(2-fluorobenzil)-1 H-indazol-3-il]-5-{[3-(hidroksimetil Joksetan-3-
ilJmetoksi} pirimidin-4-il)(piridin-4-il)amino]metil } oksetan-3-il)metanol,
1-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-
il}oksi)metanesulfonamid,
5-[2-(dimetilamino)etoksi]-2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin, |
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-N-(piridin-4-il)-5-[2-(1H-tetrazol-5-
il)etoksi|pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)-5-[2-(1H-tetrazol-5-
il)etoksi]-N-[2-(1H-tetrazol-5-il)etil|pirimidin-4-amin,
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5-[2-(dimetilamino)etoksi]-2-[ 1-(4-fluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)-5-(1H-tetrazol-5-
ilmetoksi)pirimidin-4-amin,
5-[2-(dimetilamino)etoksi]-2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-
N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
1-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il } oksi)-3-(piperidin- 1 -il)propan-2-ol,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-(2-metoksietoksi)-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
tert-butil 2-[({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il} oksi)metil Jmorfolin-4-karboksilat,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1H-indazol-3-il]-5-[2-(morfolin-4-il)etoksi]-
N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-{[3-(metoksimetil)-1,2,4-oksadiazol-5-
ilJmetoksi }-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
etil ({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il } oksi)acetat,
1-(3,3-difluoroazetidin-1-il)-2-({2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1 H-indazol-
3-il}-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-il } oksi)etanon,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-5-[ 2-(metilsulfanil )etoksi]-
N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[2-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il } oksi)etoksi]etanol,
mravlji¢na kislina - (5§S)-5-[({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-
il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-il} oksi)metil ]pirolidin-2-on (1:1),
(SR)-5-[({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il}oksi)metil ]pirolidin-2-on,
tert-butil {2-[2-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1 H-indazol-3-il]-4-(piridin-4‘-
ilamino)pirimidin-5-il}oksi)etoksi]etil } karbamat,
2-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-4-(piridin-4-

ilamino)pirimidin-5-il} oksi)-1-(3-fluoroazetidin-1-il)etanon,
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(55)-5-[({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il} oksi)metil] pirolidin-2-on,
tert-butil [2-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il} oksi)etil Jkarbamat,
N-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-8-(piridin-4-il)-7,8-
dihidro-6H-pirimido[5,4-b][1,4]oksazin-7-il}metil)formamid,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-N-(piridin-4-il )pirimidin-4-
amin,
2-[1-(4-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-ciklopropil-2,6-difluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-(1-{2,6-difluoro-4-[(1E)-prop-1-en-1-il]benzil} -1H-indazol-3-il)-5-metoksi-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
1-[3,5-difluoro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-
indazol-1-il} metil)fenil]etanon,
[2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]- 1H-indazol-
1-il}metil)fenil]Jmetanol,
2-[3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)feniljetanol,
2-[3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)fenil]-2-metilpropan-1-ol,
[4-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-il)metanol,
2-[3-kloro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)fenil]propan-2-ol,
1-[3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)fenil]-2-metilpropan-2-ol,
2-[2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il}- 1 H-
indazol-1-il}metil)fenil]propan-2-ol,
5-(difluorometoksi)-2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-N-

(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
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5-(difluorometoksi)-N-(difluorometil)-2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1 H-
indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
4-[(difluorometil)(piridin-4-il)amino]-2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil )-1 H-
indazol-3-il]pirimidin-5-ol,
2-[1-(4-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)-5-(2,2,2-
trifluoroetoksi)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-il)-5-(2,2,2-
trifluoroetoksi)pirimidin-4-amin,
3-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-
il}oksi)propan-1,2-diol,
(28)-3-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-
5-il}oksi)propan-1,2-diol,
(2R)-3-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-
5-il}oksi)propan-1,2-diol,
2-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il} oksi)etanol,
2-({2-[1-(2-fluorobenzil)- 1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-
il}oksi)etanol,
etil 4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-(2-hidroksietoksi)pirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksilat,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-5-(2-hidroksietoksi)pirimidin-4-
il}amino)-N-metilpiridin-3-karboksamid,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-(2-hidroksietoksi)pirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksamid,
2-hidroksietil 4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-(2-
hidroksietoksi)pirimidin-4-il } amino)piridin-3-karboksilat,
5-(ciklopropiloksi)-2-[ 1-(4-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin hidroklorid (1:1),

(28)-3-({2-[1-(2-fluorobenzil)- 1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-
5-il}oksi)propan-1,2-diol hidroklorid (1:1),
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2-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il} oksi)etanol hidroklorid (1:1),
2-[1-(2,6-diklorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin hidroklorid (1:1),
[2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]- 1H-indazol-
1-1l}metil)fenillmetanol hidroklorid (1:1),
(2R)-3-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-
5-il}oksi)propan-1,2-diol hidroklorid (1:1),
N-{2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il|pirimidin-4-il } -N-
(piridin-4-il)acetamid,
N-{2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il}pirimidin-4-il }-2-
metoksi-N-(piridin-4-il)acetamid,

N-{2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1 H-indazol-3-il]pirimidin-4-il } -N-
(piridin-4-il)tetrahidro-2H-piran-4-karboksamid,
N-{2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il|pirimidin-4-il } -2-(2-
metoksietoksi)-N-(piridin-4-il)acetamid,

2-[{2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- | H-indazol-3-il|pirimidin-4-il} (piridin-4-
il)amino]etanol,

(3-{[{2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il |pirimidin-4-il } (piridin-
4-il)amino]metil } oksetan-3-il)metanol,
2-{1-[4-bromo-2-fluoro-6-(2,2,2-trifluoroetoksi)benzil ]-1 H-indazol-3-il }-5-
metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-{1-[4-bromo-2,6-bis(2,2,2-trifluoroetoksi)benzil]-1H-indazol-3-il }-5-metoksi-
N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)benzojska kislina,

({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-
ilamino)pirimidin-5-il}oksi)ocetna kislina,
2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)-N-metilbenzamid,
2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-

il}metil)benzamid,
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2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)-N,N-dimetilbenzamid,
2,4-dikloro-N-(2-hidroksietil)-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-
2-il]-1H-indazol-1-il}metil)benzamid,
[2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]- 1 H-indazol-
1-il}metil)fenil J(morfolin-4-il)metanon,
3,5-difluoro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-
1-i1}metil)-N-metilbenzamid,
2-[1-(4-etinil-2-fluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
{2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-i1]-8-(piridin-4-il)-7,8-dihidro-6H-
pirimido[5,4-b][1,4]oksazin-7-il }metanol,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-metil-N-(piridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karbonitril,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-5-metoksi-N,N-di(piridin-4-il)pirimidin-
4-amin,
metil 4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksilat,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-il)pirimidin-4-
amin,
4-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karbonitril,
2-[(3-{4-[(2,6-dimetilpiridin-4-il)amino]-5-metoksipirimidin-2-il } - 1H-indazol-
1-il)metil]-5-etoksi-3-fluorofenol,
4-({5-metoksi-2-[1-(4-metoksibenzil)-1 H-indazol-3-il}pirimidin-4-
il}amino)piridin-2(1H)-on,
4-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-2(1H)-on,
4-({5-metoksi-2-[1-(4-propilbenzil)-1H-indazol-3-il]pirimidin-4-

il}amino)nikotinonitril,
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4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksamid,
4-({5-metoksi-2-[1-(4-propilbenzil)-1H-indazol-3-il]pirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksamid,
4-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksamid,
4-({2-[1-(2,6-difluoro-4-hidroksibenzil)-1H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksamid,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-hidroksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karbonitril,
4-({4-[(3-cianopiridin-4-il)amino]-2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-
il]pirimidin-5-il} oksi)piridin-3-karbonitril,
5-metoksi-2-[ 1-(4-metoksibenzil)-1H-indazol-3-il]-N-[3-(trifluorometil )piridin-
4-il]pirimidin-4-amin,
3-kloro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimid in-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)benzojska kislina,
mravlji¢na kislina-3-kloro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-
il]-1H-indazol-1-il} metil)-N-metilbenzamid (1:1),
3-kloro-4-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]-1H-indazol-1-
il}metil)-N-metilbenzamid,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-hidroksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksamid,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-hidroksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksilna kislina,
etil 4-({2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-hidroksipirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksilat,
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-
karbonitril
2-[1-(2-fluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-5-
karboksamid,
4-({2-[1-(2-fluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-(2-hidroksietoksi)pirimidin-4-
il}amino)piridin-3-karboksilna kislina hidroklorid (1:1),
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N-(2-fluoropiridin-4-il)-5-metoksi-2-[ 1-(4-metoksibenzil -1 H-indazol-3-
il]pirimidin-4-amin,
N-(2,6-difluoropiridin-4-il)-5-metoksi-2-[1-(4-metoksibenzil )- 1 H-indazol-3-
il]pirimidin-4-amin,
N-(3-fluoropiridin-4-il)-5-metoksi-2-[ 1 -(4-metoksibenzil)- 1 H-indazol-3-
il]pirimidin-4-amin,
5-metoksi-2-[1-(4-metoksibenzil)- 1 H-indazol-3-il]-N-(2-metilpiridin-4-
il)pirimidin-4-amin,
N-(difluorometil)-2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-N-(piridin-
4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-5-[2-(metilsulfinil )etoksi]-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il}-5-[2-(metilsulfinil )etoksi]-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin (enantiomer 1),
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-[2-(metilsulfinil Jetoksi]-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin (enantiomer 2),
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-5-[2-(metilsulfonil Jetoksi]-
N-(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
5-(2-aminoetoksi)-2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)- 1H-indazol-3-il]-5-(morfolin-2-ilmetoksi)-N-
(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
etil 4-({2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1 H-indazol-3-il]-5-metoksipirimidin-
4-il}amino)piridin-3-karboksilat,
N-(3,5-difluoropiridin-4-il)-2-[ 1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-1H-indazol-3-il]-
5-metoksipirimidin-4-amin,
2-[1-(3-amino-2,6-diklorobenzil)- 1 H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-(piridin-4-
i)pirimidin-4-amin,
N-[2,4-dikloro-3-({3-[5-metoksi-4-(piridin-4-ilamino)pirimidin-2-il]- 1 H-
indazol-1-il} metil)fenil]acetamid,
2-[1-(4-etoksi-2,6-difluorobenzil)-4-metil-1H-indazol-3-il]-5-metoksi-N-

(piridin-4-il)pirimidin-4-amin,
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ali N-oksid, sol, tavtomer ali stereoizomer omenjene spojine ali sol omenjenega

N-oksida, tavtomera ali stereoizomera.

22. Postopek izdelave spojin s splodno formulo (I) po zahtevkih 1 do 21, kjer je R’

vodik, kot je prikazano v formuli (Ia), zna&ilen po tem, da spojino s formulo
(1-4)

—N
NH
“\\,2' 2
R6
1-4
kjer R', R% R}, R, R®inn pomenijo, kot je opisano v kateremkoli zahtevku od 1
do 21,

reagiramo s spojino s formulo (C)

X ¢
kier R® inm pomenita, kot je opisano v kateremkoli zahtevku od 1 do 20,
in X' predstavlja F, Cl, Br, I, boronska kislina ali ester boronske kisline v
prisotnosti primerne baze v primarnem paladijevem katalizatorju, neobvezno v
prisotnosti primernega liganda,

da tvorimo spojino s formulo (Ia)

N\ R N
N /o
R' =/~R%,



23.

30
kateri je neobvezno naknadno odstranimo za€ito, da tvorimo spojino s splosno
formulo (I) kjer R’ predstavlja vodik in R!, R%, R? , R4, R6, Rlinninm

pomenijo, kot je opisano v kateremkoli zahtevku od 1 do 21.

Postopek izdelave spojin s splogno formulo (I) po zahtevkih od 1 do 21, kjer
spojino s formulo (Ib)
2
R N
N, R N
A aw
1 —
R _N (R
N
N N / \R7
(Ib) R®

kjer R, R, R’, R6, R7, R¥inm pomenijo, kot je opisano v kateremkoli zahtevku
od 1 do 20 in R' predstavlja 1-6C-alkil ali benzil,
obdelamo s primernim kislinskim sistemom, da cepimo benzilno skupino, da

dobimo spojino formulo 1-5

N, N
/N /D
R’ N R,
N \\//z’ N\R7
1.5 R®

gemur sledi reakcija spojine s formulo 1-5 s spojino s splosno formulo (B),

kjer R?, R®, R* in n pomenijo, kot je opisano v kateremkoli zahtevku od 1 do 21
in

X predstavlja Cl, Br, I, aril sulfonat, kot je p-toluen sulfonat ali alkil sulfonat,
kot je metan sulfonat ali skupina trifluorometan sulfonat, v primernem sistemu

topil, v prisotnosti primerne baze, v temperaturnem obmocju od sobne

.
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24.

25.

26.

27.

28.

29.

30.

31

temperature do vrelis¢a ustreznega topila, da dobimo spojino s splosno formulo

.

Vmesna spojina s splo§no formulo (1-5) po zahtevku 23,

H
N

~ N
h /D
R’ " - (Ra)m
N
N\\//Z( R
1-5 R°

kjer R!, R®, R” R® in m pomenijo, kot je opisano v kateremkoli zahtevku od 1 do
21.

Uporaba spojine s formulo 1-5 po zahtevku 24, za izdelavo spojine s formulo (I)

po kateremkoli zahtevku od 1 do 21.

Spojina s splosno formulo (1) po kateremkoli zahtevku od 1 do 21, za uporabo v

zdravljenju ali profilaksi bolezni.

Spojina s splosno formulo (I) po zahtevku 26, kjer so bolezni hiperproliferativne

bolezni in/ali motnje, ki se odzivajo na indukcijo apoptoze.

Spojina s splosno formulo (I) po zahtevku 27, kjer so hiperproliferativne bolezni
in/ali motnje, ki se odzivajo na indukcijo apoptoze hematoloki tumorji, trdni

tumorji in/ali njihove metastaze.

Spojina s formulo (I) po zahtevku 28, kjer so tumorji cervikalni, tumorji na
dojki, nedrobnoceli¢ni pljuéni, tumorji prostate, tumorji debelega Crevesa ali

melanomi in/ali njithove metastaze.

Farmacevtski sestavek, ki vsebuje vsaj eno spojino s splo§no formulo (I) po
kateremkoli zahtevku od 1 do 21, skupaj z vsaj enim farmacevtsko

sprejemljivim pomoZnim sredstvom.
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32
31. Sestavek po zahtevku 30 za zdravljenje hematoloskih tumorjev, trdnih tumorjev

in/ali njihovih metastaz.

32. Kombinacija, ki vsebuje eno ali ve¢ prvih aktivnih u¢inkovin, izbranih izmed
spojine s splogno formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 21 in eno ali vec
drugih aktivnih u¢inkovin, izbranih izmed kemoterapevtskih sredstev proti raku

in taréno specifi¢nih sredstev proti raku.

33. Vmesna spojina s splo$no formulo (1-4),

RZ

pe

N, R

N
R’ /

=N
NH
N\\f 2
R6

14

kjer R!, R% R? R% R®in n pomenijo, kot je opisano v zahtevku 9.

34. Uporaba spojine s formulo 1-4

kjer R', R2, R%, R*, R® in n pomenijo, kot je opisano v kateremkoli zahtevku od 1

do 21, za izdelavo spojine s formulo (I) po kateremkoli zahtevku od 1 do 21.

DDKOBUIAN
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