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PATENTNI ZAHTJEVI
1. Spoj sljedeée formule (I)
0
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naznacen time §to:

R'i R? su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A1), (A2) ili (A3):
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R’ i R* su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (B1), ili je R® ostatak (B2), a R* je -NHj, ili je svaki od R’ i R
-NH3:

(B1) (B2)
R’ je -N(R*)- ili -CH,-;
R’! je vodik ili C, alkil;
R® je C, alkilen, gdje svaka od jedne ili dvije jedinice -CH,- koje sadri navedeni C,g alkilen moZe zamijeniti
skupina koju se neovisno bira izmedu -O-, -CO-, -C(=0)0-, -O-C(=0)-, -N(R*)-, -N(R°")-CO-, -CO-N(R®")-,
arilena, te heteroarilena, gdje svaki od navedenog arilena i navedenog heteroarilena moZe biti supstituiran s
jednom ili vi%e skupina R®;
svakog R® se neovisno bira izmedu vodika i C,5 alkila;
svakog R® se neovisno bira izmedu C;g alkila, C,g alkenila, Cy alkinila, -(Cy alkilen)-OH, -(Cqy; alkilen)-
O(C,5 alkila), -(Cqs alkilen)-SH, -(Cys alkilen)-S(C,5 alkila), -(Cqs alkilen)-NH,, -(Cy; alkilen)-NH(C, 5
alkila), -(Cqy s alkilen)-N(C,g alkil)(C, g alkila), -(Cq alkilen)-halogena, -(Cqy; alkilen)-(C;g halogenalkila), -
(Cos alkilen)-CF3, -(Cgs alkilen)-CN, -(Cys alkilen)-CHO, -(Cys alkilen)-CO-(C,g alkila), -(Cq; alkilen)-
COOH, -(Cq; alkilen)-CO-O-(Cyg alkila), (Cy3 alkilen)-OCO-(C,g alkila), -(Co; alkilen)-CO-NH,, -(Cys
alkilen)-CO-NH(C, g alkila), -(Cq; alkilen)-CO-N(C, alkil)(C,g alkila), -(Cq; alkilen)-NH-CO-(C,; alkila), -
(C0_3 alkﬂen)-N(Cl_g a]kil)-CO-(Cl_g alkila), -(C0_3 alkﬂen)-SOZ-NHz, -(C0_3 alkjlen)-SOZ-NH(Cl_g a]_kila), -(C0_3
alkilen)-SO,-N(C,_ alkil)}(C,g alkila), -(Cq.; alkilen)-NH-SO,-(C, g alkila), te -(Cqy3 alkilen)-N(C,_g alkil)-SO,-
(Cy5 alkila);
R’ se bira izmedu vodika, C, 5 alkila, C, g alkenila, C, g alkinila, cikloalkila, heterocikloalkila, arila, heteroarila,
-0-(C,3 alkila), -O-(C,g alkenila), -O-(C,5 alkinila), -O-cikloalkila, -O-heterocikloalkila, -O-arila, -O-
heteroarila, -N(R™)-(Cy alkila), -N(R"")~(Cy.s alkenila), -N(R™)-(C,¢ alkinila), -N(R"")-cikloalkila, -N(R"")-
heterocikloalkila, -N(Rﬂ)-arila, te -N(Rﬂ)-heteroarila, gdje svaki od navedenog C,g alkila ili Cyg alkilnog
ostatka kojeg sadrZi bilo koja od gore navedenih skupina, navedenog C,g alkenila ili C,¢ alkenilnog ostatka
kojeg sadrZi bilo koja od gore navedenih skupina, te navedenog C, alkinila ili C, 5 alkinilnog ostatka kojeg
sadrzi bilo koja od gore navedenih skupina moZe biti supstituiran s jednom ili vie skupina R™, te dodatno gdje
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svaki od navedenog cikloalkila ili cikloalkilnog ostatka kojeg sadrZi bilo koja od gore navedenih skupina,
navedenog heterocikloalkila ili heterocikloalkilnog ostatka kojeg sadrZi bilo koja od gore navedenih skupina,
navedenog arila ili arilnog ostatka kojeg sadrZi bilo koja od gore navedenih skupina, te navedenog heteroarila
ili heteroarilnog ostatka kojeg sadrZi bilo koja od gore navedenih skupina moZe biti supstituiran s jednom ili
vi$e skupina R™;
svakog R"' se neovisno bira izmedu vodika i C,s alkila;
svakog R" se neovisno bira izmedu -OH, -O(C,5 alkila), -SH, -S(C, ¢ alkila), -NH,, -NH(C, 5 alkila), -N(C,
alkil)(C,5 alkila), halogena, C,g halogenalkila, -CF;, -CN, -CHO, -CO-(C,3 alkila), -COOH, -CO-O-(C,3
alkila), -OCO-(C,¢ alkila), -CO-NH,, -CO-NH(C, 3 alkila), -CO-N(C,g alkil)(C,g alkila), -NH-CO-(C,_g
alkila), -N(C,¢ alkil)-CO-(C,¢ alkila), -SO,-NH,, -SO,-NH(C ¢ alkila), -SO,-N(C,g alkil)(C, 3 alkila), -NH-
SO,-(Cyg alkila), te -N(Cy_galkil)-SO,-(C, ¢ alkila);
svakog R se neovisno bira izmedu C; g alkila, C,g alkenila, Cy alkinila, -(Cy alkilen)-OH, -(Cqy; alkilen)-
O(C,5 alkila), -(Cqs alkilen)-SH, -(Cys alkilen)-S(C,5 alkila), -(Cqs alkilen)-NH,, -(Cy; alkilen)-NH(C, 5
alkila), -(Cqy s alkilen)-N(C,g alkil)(C, g alkila), -(Cq alkilen)-halogena, -(Cqy; alkilen)-(C;g halogenalkila), -
(Cos alkilen)-CF3, -(Cqs alkilen)-CN, -(Cys alkilen)-CHO, -(Cys alkilen)-CO-(C,g alkila), -(Cq; alkilen)-
COOH, -(Cy; alkilen)-CO-O-(Cy5 alkila), -(Cy; alkilen)-0-CO-(C,s alkila), -(Cq.3 alkilen)-CO-NH,, -(Cys
alkilen)-CO-NH(C, ¢ alkila), -(Cy 5 alkilen)-CO-N(C,¢ alkil)(C, alkila), -(Cy; alkilen)-NH-CO-(C,s alkila), -
(C0_3 alkﬂen)-N(Cl_g a]kil)-CO-(Cl_g alkila), -(C0_3 alkﬂen)-SOZ-NHz, -(C0_3 alkjlen)-SOZ-NH(Cl_g a]_kila), -(C0_3
alkilen)-SO,-N(C alkil)(C,_g alkila), -(Cy.; alkilen)-NH-SO,-(C,_g alkila), te -(Cg; alkilen)-N(C,_g alkil)-SO,-
(C,5 alkila);
svakog R® se neovisno bira izmedu C,5 alkila, C, 4 alkenila, C, 4 alkinila, -OH, -O-(C, alkila), -SH, -S-(C 4
alkila), -NH,, -NH(C,_g alkila), -N(C,_galkil)(C, 3 alkila), halogena, C, g halogenalkila, -CF;, -CN, -CHO, -CO-
(Cy5 alkila), -COOH, -CO-O-(Cy3 alkila), -O-CO-(C,4 alkila), -CO-NH,, -CO-NH(C, alkila), -CO-N(C_g
alkil)(C,g alkila), -NH-CO-(C alkila), -N(C,_galkil)-CO-(C, 3 alkila), -SO,;-NH,;, -SO,-NH(C, 3 alkila), -SO,-
N(C, alkil)(C, g alkila), -NH-SO,-(C,_g alkila), te -N(Cy_galkil)-SO,-(Cy_g alkila);
svakog R’ se neovisno bira izmedu C, alkila, C, alkenila, Cyg alkinila, -OH, -0O-(C, 3 alkila), -SH, -S-(C; g
alkila), -NH,, -NH(C, g alkila), -N(C;_galkil)(C, g alkila), halogena, C,_g halogenalkila, -CF;, -CN, -CHO, -CO-
(Cy5 alkila), -COOH, -CO-O-(Cy3 alkila), -O-CO-(C,3 alkila), -CO-NH,, -CO-NH(C,_ alkila), -CO-N(Cy_3
alkil)(C,.g alkila), -NH-CO-(C, 3 alkila), -N(C,g alkil)-CO-(Cy_g alkila), -SO,-NHj;, -SO,-NH(C,¢ alkila), -SO,-
N(Cys alkil)(C, g alkila), -NH-SO,-(C,¢ alkila), te -N(C,_galkil)-SO,-(C,_g alkila);
n je cijeli broj od 0 do 8; i
m je cijeli broj od 0 do 6;

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat;

i dodatno §to:
1) R'iR%su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A2) ili (A3); ili
(i) R’iR"su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (B1), a nje 1, 2, 3 ili 4; ili
(iii) R®je ostatak (B2) i R* je -NHs; ili
(iv) R'i R’ su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A1), R* i R* su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak
(B1), R’ je -NH-, a R® je -(CH,),-; ili
(v) spoj formule (I) je spoj koji ima bilo koju od sljede¢ih formula:
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, nazna¢en time $to su R'
i R* spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A2), te §to su R’ i R* spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (B1).
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, nazna¢en time $to su R'
i R* spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A2), te §to je svaki od R’ i R* -NH;.
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4. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, naznacen time §to su R’
i R* spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A3).
5. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, naznacen time $to je R’
ostatak (B2), R* je -NH;3, a R'iR?su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A1) ili (A2).
5 6.  Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, naznacen time §to su R’
i R* spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (A1), R* i R* su spojeni zajedno kako bi tvorili ostatak (B1), R’ je -NH-
, aR%je -(CH,),-.
7. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 6, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat,
naznaden time §to je R’ -NH-, -N(-CH;)- ili -N(-CH,CH,)- i/ili §to se R® bira izmedu -CH,-, -(CH,),-, -(CH,)s-, -
10 (CH2)4-, te -(CHz)S-.
8. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 7, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, naznacen time to je R’
-NH-, a R®je -(CH,),-.
9. Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 8§, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat,
naznacen time $to je R’ C,5 alkil.
15 10.  Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 9, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, nazna¢en time 3to je R’
-CHs;.
11. Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time §to je spoj koji ima bilo koju od sljede¢ih formula:
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat.
12.  Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time je spoj koji ima sljedecu formulu:
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 12, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat,
naznacen time §to je solvat hidrat.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 12, ili njegov solvat, naznacen time $to spoj ili solvat nije u
obliku soli.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 14 ili njegov solvat, naznacen time $to je solvat hidrat.

Farmaceutski pripravak, naznaen time $to sadrzi spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 13, ili
njegovu farmaceutski prihvatljivu sol ili solvat, i farmaceutski prihvatljivo pomo¢no sredstvo.

Farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 16, naznaen time $to spoj ili solvat nije u obliku soli.
Farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 17, naznacen time $to je solvat hidrat.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 13, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili solvat, ili
farmaceutski pripravak u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 16 do 18, naznaceni time $to su namijenjeni
upotrebi u lijecenju ili sprjecavanju raka.

Spoj namijenjen upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 19 ili farmaceutski pripravak namijenjen upotrebi u
skladu s patentnim zahtjevom 19, naznacen time $to se rak bira izmedu gastrointestinalnog raka, kolorektalnog
raka, raka debelog crijeva, ginekolo§kog raka, raka endometrija, raka jetre, hepatocelularnog karcinoma, raka
gusterace, raka Zu¢nog sustava, raka Zeluca, raka genitourinarnog, raka mokra¢nog mjehura, raka testisa, raka vrata
maternice, zlo¢udnog mezotelioma, osteogennog sarkoma, raka jednjaka, raka grkljana, raka prostate, raka prostate
koji ne reagira na hormone, raka pluca, raka malih stanica pluca, raka velikih stanica pluc¢a, raka dojke, trostruko
negativnog raka dojke, raka dojke koji ima mutaciju gena BRCA1 i/ili BRCA2, hematoloSkog raka, leukemije,
akutne limfoblasti¢ne leukemije, akutne mijeloidne leukemije, kroni¢ne limfocitne leukemije, kroni¢ne mijeloidne
leukemije, limfoma, Hodgkinovog limfoma, nehodgkinovskog limfoma, folikularnog limfoma, difuznog limfoma
velikih B-stanica, raka jajnika, raka na mozgu, neuroblastoma, Ewingovog sarkoma, raka bubrega, raka
epidermoidnog, raka koZe, melanoma, raka glave i/ili vrata, karcinoma plocastih stanica glave i vrata, te raka usta;
po moguénosti gdje rak se bira izmedu raka gusterace, raka velikih stanica plu¢a, raka malih stanica pluca, raka
jajnika, raka mokraénog mjehura, raka vrata maternice, trostrukonegativnog raka dojke, te raka glave i/ili vrata;
poZeljnije gdje se rak bira izmedu raka jajnika, raka velikih stanica pluca, raka malih stanica pluca, te raka
gusterace.

Spoj namijenjen upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 19 ili 20 ili farmaceutski pripravak namijenjen upotrebi
u skladu s patentnim zahtjevom 19 ili 20, naznacen time $to su spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni
primijeni u kombinaciji s jednim ili vi§e lijekova protiv raka i/ili u kombinaciji s radioterapijom i/ili
imunoterapijom; po mogucnosti gdje su spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni primijeni u kombinaciji s
jednim ili vise lijekova protiv raka koje se bira izmedu paklitaksela, nab-paklitaksela, docetaksela, gemcitabina,
vinkristina, etopozida, bevacizumaba, te trastuzumaba.

Spoj namijenjen upotrebi u skladu s patentnim zahtjevom 19 ili 20 ili farmaceutski pripravak namijenjen upotrebi
u skladu s patentnim zahtjevom 19 ili 20, naznacen time $to su spoj ili farmaceutski pripravak namijenjeni
primijeni u kombinaciji s imunoonkoloskim terapijskim sredstvom kojeg se bira izmedu: protutijela protiv CTLA-
4, koje je po moguénosti ipilimumab ili tremelimumab; protutijela protiv PD-1, koje je po mogucnosti nivolumab,
pembrolizumab, pidilizumab, AMP-224 ili APE02058; protutijela protiv PD-L1, koje je po moguénosti BMS-
936559, MEDI4736, MPDL3280A, MDX-1105 ili MEDI6469; protutijela protiv TIM3; protutijela protiv LAG3,
koje je po mogucnosti BMS-986016, IMP701 ili IMP731; protutijela protiv OX4, koje je po mogucénosti
MEDI0562; protutijela protiv CSF1R, koje je po mogucnosti IMC-CS4 ili RG7155; protutijela protiv IDO; ili
protutijela protiv CD40, koje je po mogucnosti CP-870,893 ili Chi Lob 7/4.
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