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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj s formulom (I)

0}
naznaden time da
R! oznatava Y, COA, COOA, COO-(CH,),-Ar, COO-(CHy),-Cyc;
R? R’ oznadavaju neovisno jedan od drugog Y ili SO,Y;
R* oznatava Cl, Br, I, COOY, SO,Y, CN, CArs, (CH,),-Ar,

| A
= ‘N N
S U A () SO
\ 5 I
AN AR R i \()m (CH,), .

R’ oznadava (CH,),-Ar, (CH,),-Cyc, (CH,),-Het, (CI,),-O-Ar, (CH,),-CY(OH)-Ar, (CH,),-CO-Ar ili (CH,),-NY-
Ar;

X oznacava CH,, CO ili CH(OH);

Y oznalava Hili A;

A oznalava nerazgranati ili razgranati alkil koji ima 1-10 C atoma, u kojem 1-7 H atoma mogu biti zamijenjeni
neovisno jedan od drugog s Hal i/ili u kojem jedna CH, skupina moZe biti zamijenjena -CH=CH- skupinom;

Cyc oznacava cikloalkil koji ima 3-7 C atoma, u kojem 1-4 H atoma mogu biti zamijenjeni neovisno jedan od
drugog s Hal ¥/ili koji mogu biti supstituirani s Ar;

Ar oznacava nezasiceni ili aromatski mono- ili biciklicki karbocikal koji ima 3-12 C atoma, koji mogu biti
supstituirani s barem jednim supstituentom odabranim iz skupine koju ¢ine Hal, A, (CY,),-OY, (CY2),-NYY,
COOY, CONYY, NHCOY, SO,Y, CN i fenoksi;

Het oznadava nezasi¢eni ili aromatski mono-, bi- ili tricikli¢ki heterocikal koji ima 1-12 C atoma i 1-4 N atoma,
koji mogu biti supstituirani s barem jednim supstituentom odabranim iz skupine koju ¢ine Hal, A, (CY,),-0OY,
(CY,-NYY, COOY, CONYY, NHCOY, SO,Y, SO,Ar, CN i tiofenil;

Hal oznacdava F, Cl, Brili I,

m oznacava 1, 2 ili 3; 1

noznacava 0, 1, 2, 3, 4, 51li 6;

1/ili njihova fizioloski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, naznaden time da R', R%, R’ oznagavaju neovisno jedan od drugog H ili A, poZeljno .
Spoj prema zahtjevu 1 ili 2, naznafen time da R® oznatava (CH,),-Ar, (CH,),-Cyc, (CH,),-Het, (CH,),-O-Ar ili
CY(OH)-Ar.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 3, koji ima pod-formulu (IA), (IB) ili (IC)

R OH
H
R%0., R’0,,
. o
R0 < s
N‘:—<
.

(IA),

naznaden time da
R® oznagava Cl, Br, I, COOY, CAr; ili

R’ oznatava (CH,)-Ar ili
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,““/N/\j\(CHz)n/Ar

Om

R® oznatava (CH,)-Ar; 1

R, R* R? R, Y, Ar, Het, min imaju znacenje kao §to je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 3;
1/ili njihova fizioloski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 4, koji ima pod-formulu (IA-1) ili (IA-2)

HO.,

HO

(IA-1), (1A-2)

naznacen time da

Hal oznacdava Cl, BriliI; 1

R’ 1Y imaju zna¢enje kao §to je definirano u zahtjevu 4;

1/ili njihova fizioloski prihvatljiva sol.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 5, naznaden time da

A oznalava nerazgranati ili razgranati alkil koji ima 1-6 C atoma, u kojem 1-4 H atoma mogu biti zamijenjeni
neovisno jedan od drugog s Hal;

Ar oznacava aromatski mono- ili biciklicki karbocikal koji ima 3-12 C atoma, koji mogu biti supstituirani s barem
jednim supstituentom odabranim iz skupine koju ¢ine Hal, A, (CY,),-OY, (CY,),-NYY, SO,Y, CN i fenoksi;

Het oznadava nezasi¢eni ili aromatski mono-, bi- ili tricikli¢ki heterocikal koji ima 2-12 C atoma i 1-3 N atoma,
koji mogu biti jednostruko-, dvostruko- ili trostruko-supstituirani s barem jednim supstituentom odabranim iz
skupine koju ¢ine Hal, A, (CH,),-OY, (CY,»),-NYY, SO,Y, SO,Ar, CN i tiofenil;

ifili

noznacava 0, 1, 2, 3 ili 4.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je odabran iz skupine koju ¢ine
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1/ili njihova fizioloski prihvatljiva sol.

Postupak za proizvodnju spoja formule (I) naznacen time da sadrzi korake:
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(a) provodenje sinteze u jednoj posudi ili sinteze u vise posuda pomocu reakcije spoja formule (II), u prisutnosti
otapala,

(n
pri éemu R" do R? i X imaju zna&enje kao §to je definirano u zahtjevu 1,
da se dobije spoj s formulom (I)

()
pri éemu R" do R* i X imaju zna&enje kao §to je definirano u zahtjevu 1,
1 proizvoljno
(b) prevodenje baze ili kiseline spoja formule (I) u njihovu sol.
Lijek naznacen time da sadrZzi barem jedan spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 i/ili njihovu fizioloski
prihvatljivu sol.
Farmaceutski pripravak naznafen time da kao aktivni sastojak sadrzi uéinkovitu koli¢inu barem jednog spoja
prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 i/ili njihova fizioloki prihvatljiva sol zajedno s farmaceutski prihvatljivim
pomo¢énim tvarima, proizvoljno u kombinaciji s barem drugim aktivnim farmaceutskom sastojkom.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 i/ili njihova fizioloski prihvatljiva sol naznaden time da je za uporabu za
sprjeavanje ili terapijski tretman 1/ili pradenje stanja odabranih od skupine koju ¢ine neurodegenerativne bolesti,
dijabetes, rak i stres.
Spoj za uporabu prema zahtjevu 11, naznalen time da je stanje odabrano iz skupine koju ¢ine Alzheimerova
bolest, amiotroficna lateralna skleroza (ALS), amiotrofi¢na lateralne skleroze sa slabljenjem kognitivnih
sposobnosti (ALSci) demencija argirofilnih zrnaca, Bluitova bolest, kortikobazalna degeneracija (CBP), demencija
pugilistica, difuzna neurofibrilna klupka s kalcifikacijom, Downov sindrom, obiteljska Britanska demencija,
obiteljska Danski demencija, frontotemporalna demencija s parkinsonizmom povezana s kromosomom 17 (FTDP-
17), Gerstmann-Straussler-Scheinkerova bolest, Gvadelupe parkinsonizam, Hallervorden-Spatzova bolest
(neurodegeneracija s nakupljanjem Zeljeza u mozgu tipa 1), atrofija viSestrukih sustava, miotoni¢na distrofija,
Niemann-Pickova bolest (tip C), Pallido-ponto-nigralna degeneracija, kompleksa Guam demencije s
parkinsonizmom, Pickova bolest (PiD), postencefaliticki parkinsonizam (PEP), prionske bolesti (ukljuéujuci
Creutzfeldt-Jakobove bolesti (GID) varijantu Creutzfeldt-Jakobove bolesti (vCID), fatalna obiteljska insomnija,
Kuru, progresivna superkortikalna glioza, progresivna supranuklearna paraliza (PSP), Richardsonov sindrom,
subakutni sklerozni panencefalitis, tangle-only demencija, Huntingtonova bolest 1 Parkinsonova bolest, te poZeljno
Alzheimerova bolest.
Spoj za uporabu prema zahtjevu 11, naznacen time da stanje je tauopatija.
Uporaba barem jednog spoja prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 7 i/ili njegove fizioloski prihvatljive soli za
inhibiciju glikozidaze, naznafena time da se stanica koja izraZava navedenu glikozidazu dovodi u kontakt s
navedenim spojem u in-vitro uvjetima tako da se inhibira navedena glikozidaza.
Uporaba prema zahtjevu 14, naznacena time da se glikozidaza dovodi u kontakt s barem jednim spojem koji
selektivno inhibira O-GlcNAcase 1 poZeljno ima IC50 od manje od 0.1 uM.
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