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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj koji ima strukturu:

H‘”"‘HHD

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester, ili njegov N-oksid,

naznaéen time da

A je odabran iz niza koji ¢ine: (a) skupina C,¢ alkil, (b) skupina C,4 alkenil, (¢) skupina C,4 alkinil, (d) Cs.,
zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski karbocikal, (e) 3-12 ¢lani zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji
sadrzi jedan ili viSe atoma dusika, kisika ili sumpora, (f) H, (g) -OH, (h) -SH, () F, (§) Cl, (k) Br, (1) I, (m) -CF;,
(m) -CN, (0) N3, (p) NO,, (q) -NRYCR'ROR’, (1) -OR’, (s) -S(CR’ROR’, (1) -C(ONCRROHR’, (u) -
OC(O)CRRHR’, (v) - OCO)OCRRHR’, (w) -SCONCRRHR’, (x) -CO)OCRROR’, (y) -
NRC(O)CRROR’, (z) -C(O)NRYCRR®)R’, (aa) -C(=NR*(CR’R®)R’, (bb) -C(=NNR’R*)(CR’R®)R’, (cc) -
C[=NNR’C(O)R®I(CRRO)R’, (dd) -NR°C(O)O(CR’RHR’, (ee) -OCOINRYCRRHR’, (ff) -
NR°C(O)NRY(CR°R®R’, (gg) -NR®S(0),(CR°R®)R’, (hh) -S(O),NR*CR’R*)R’, (ii) -NR°R®, (jj) -SR®, (kk) -
S(O)R®, (1) NR*C(O)R®, (mm) -Si(R")s, 1 (nn) -C(=O)H,

pri &emu su (a)-(e) proizvoljno supstituirani s jednom ili vise skupina R';

T je

131 Rz

pri cemu:

M je odabran od:

(a) -C(0)-, (b) -CH(-OR"™)-, (¢) -NR"-CH,-, (d) -CH,-NR"- (e) - CH(NR"™R"%)-, (f) -C(=NNR'"“R'"™-, (g) -
NRM™-C(0)-, (h) -C(O)NR'-, (i) - C(=NR"™)-, (j) -CR""R'P-, i (k) -C(=NOR"")-;

R'Y je odabran od (a) H, (b) F, (c) Cl, (d) Br, (e) -SR'™ j (f) C. alkila, pri ¢emu je (f) proizvoljno supstituiran s
jednom ili vise skupina R'";

R' je odabran od:

(a) H, (b) CL, (¢) F, (d) Br, () I, () -NR'™R'™ () -NR"™C(O)R'", (h) -OR™, (i) -OC(O)R", (j) -OC(O)OR'*,
(k) -OC(O)NR"R™, (1) -O-C. alkila, (m) -OC(0)-C, alkila, (n) -OC(O)O-C, alkila, (0) -OC(O)NR"™-C/
alkila, (p) Cy alkila, (q) Cy6 alkenila, i (r) Cy alkinila, pri ¢emu je bilo koji od (1) - (r) proizvoljno supstituiran s
jednom ili vise skupina R'"”;

R'™ je (a) H, (b) F, (c) CI, (d) Br, (e) -SR™*, (f) Cy alkil, pri &emu je (f) proizvoljno supstituiran s jednom ili vise
skupina R'";

R'® je odabran od:

(a) H, (b) -OR'™, (¢) -O-C¢ alkil-R'"", (d) -OC(O)R™, () -OC(0)-C, alkil-R'"?, (£)-OC(O)OR", (g) -OC(0)O-
Ci alkil-R'™, (h) -OC(O)NR"R'"™, (i) -OC(O)NR"*-C, 4 alkil-R"", i (j)
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alternativno, R'” i R'” uzeti zajedno s atomom ugljika na koji su vezani tvore (a) karbonilne skupine ili (b) 3-7

¢lani zasiCeni ili nezasi¢eni ili aromatski karbociklicki ili heterociklicki prsten koji moZe proizvoljno biti
supstituiran s jednom ili viSe skupina R'';
alternativno, R' i R'"® uzeti zajedno su jednostruka veza izmedu odgovarajuéih ugljikovih atoma na koje su ove
dvije grupe vezane i time stvaraju dvostruku vezu izmedu atoma ugljika na koje su vezani R'® i R'%;
alternativno, R'”" i R'® uzeti zajedno s atomima ugljika na koje su vezani tvore 3-&lani zasiceni ili nezasiéeni ili
arl()linatski karbociklicki ili heterociklicki prsten koji moze proizvoljno biti supstituiran s jednom ili vise skupina
R'™;

% je odabran od:
(a) H, (b) R™, (¢) -C(O)R™, (d) -C(O)OR™, (e) -C(ONR"™R™", (f) -C,salkil-K-R", (g) -C, alkenil-K-R™, i
(h) -C6 alkinil-K-R"*;
K je odabran od:
@) -C(0)-, (b) -C(0)O-, (¢) -C(ONR™-, (d) -C(=NR™™)-, () -C=ENR'™O-, () -C(=NR"™NR"™., (g) -OC(O)-,
(h) -0C(0)0-, (i) -OC(ONR™-, (j) -NR'™C(0)-, (k) -NR'™C0)O-, (1) -NR™CONR"™-, (m) -
NR'™C(=NR"™NR"™, i (n) -S(0)
alternativno R'” i R'™, uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani, tvore:

KL
"/
I.I"“I'C,H EI
TRE Y
csss'm R.,J |Li| I I// tSs-ur.r é_‘s
1 'I'r’lﬁl"-. \ 3
lll |_1 cerlin
’_‘, g

[E or R qiue
pri ¢emu R' i R™ su odabrani iz niza kOJl ¢ine (a) vodik, (b) Cy a]kll (c) Cy4 alkenil, (d) Cy6 a]kmll (d) CGs.4
zasi¢eni ili nezasic¢eni ili aromatski karbocikal, (e) 3-14 ¢lani zasi¢eni ili nezasi¢eni ili aromatski heterocikal koji
sadrZi jedan ili vi§e atoma kisika, dugika, ili sumpora, (f) F, (g) Br, (h) I, (i) OH, i (j) -N3, pri ¢emu su (b) do (e)
proizvoljno supstituirani s jednim ili vise R'"; ili alternativno, R’ i R se uzimaju zajedno tako da tvore =0, =S
i =NR" =NOR'™, =NR'*{ =N-NR'“R'™,
pri ¢emu je V odabran od:
(a) -(C,-C,-alkil)-, (b)-(C4-alkenil)-, © O, S,i(e) NR'™, pri ¢emu su (a) i (b) proizvoljno dodatno supstituirani
s jednim ili viSe R

R'® je odabran od:
( a) R™, (b) -OR™, (¢) -NR™R"™, (d) -O-C, ¢ alkil-R'", () -C(O)-R'™, (f) -C(0)-C alkil-R'", (g) -OC(O)-R"™,
(h) -OC(0)-C ¢ a]kil-R“S, (i) -OC(0)O-R™, (j) -OC(0)O-C 6 alkil-R'™, (k) -OC(ONR'™R™, (1) -OC(O)NR-
Ci alkil-R'™, (m) -C(0)-Ca alkenil-R", i (n)-C(0)-C,. alkinil-R";

. 104 . 105 . . . . . .
alternativno, R™" 1 R™, uzeti zajedno s atomlma na koje su oni vezani, tvore
¥

N, B
5 IREN

E S
*,

i b

B
:’?_LL_ Mata iVl
I

pri cemu

Qje CHiliN, iR™ je -OR'™, -NR"*ili R'™;

alternativno, R'™j R105, uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani, tvore:
E 124 r_?I:EI

S )/M\J SR

.fll T LR
') / \ [}
Tty
::I\_LL ..r"n!"..l’\.n"' LH-‘

pri cemu

i) R' je kako je gore definirano;

ii) alternativno, R"™" i R'® mogu se uzeti zajedno s ugljikom na koji su oni vezani tako da tvore karbonilne
skupine;
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1911 R' mogu se uzeti zajedno kako bi tvorili skupinu - O(CR'*R'%),0-;

, uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani, tvore:
Rl:ll H'UB

LA -:.rrf,,_!/ [X] ._“.,-.\."‘C HRT
In! / . —]
. [N
— ""n'r|||

:}*-,5_ .-'I e

120 TR .

pri ¢emu u prethodnoj strukturi tockasta crta oznacava proizvoljnu dvostruku vezu

5 ) R je -OH ili R'™,
i) R"! je -OH ili R'™,
iii) alternativno, R i R"' zajedno s atomima ugljika na koje su oni vezani tvore 3-7 ¢lani zasiceni ili nezasi¢eni
ili1 1%‘romatski karbocikli¢ki ili heterocikli¢ki prsten koji moze proizvoljno biti supstituiran s jednom ili vise skupina
R™

10 iv) alternativno, R" i ugljik na koji je vezan ili R™" i ugljik na koji je vezan su svaki neovisno -C(=0)-,

. 105 132 . . . . . . .
alternativno, R, R 1 M, uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani, tvore:

i RLE]
Hy e 1o
T___._\.‘\-H:;H
=

fLT o)

iii) alternativno, R
alternativno, R'™iR!®

R!% je odabran od:

(a) -OR™, (b) -Cy alkoksi-R'", (¢) -C(O)R™, (d) -OC(O)R™, () -OC(O)OR™, (f) -OC(OINR'™R™ i (o) -
15 NR114R114,

alternativno, R uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani tvore 5-¢lani prsten medusobnim spajanjem

preko kemijske skupine koja se bira od:

(a) -OC(R'™),0-, (b) -OC(0)O-, (¢c) -OC(O)NR" -, (d) -NR"™C(0)O-, () -OC(O)NOR"™-, () -NOR"*-C(0)O-,

(g) -OC(ONNR"™R"™-, (h) -NNR'"™R"™-C(0)0O-, (i) -OC(O)CR'"),-, () -C(R"),C(O)O-, (K)-OC(S)O-, (1) -
20 OC(SNR'™-, (m) -NR™C($)0-, (n) -OC(S)NOR"- (0)-NOR"™-C(S)0O-, (p) -OC(S)NNR'™RM™- (q) -

NNR"™MRM-C(8)0-, (1)-0OC(S)CR),-, i (5)-C(R'),C($)0-;

alternativno, R105, RlOG, i R' uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani tvore:

R”d

105 + 106
iR

ER :
_;:I:\:l-{-“;rf{\\.
uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani tvore:

Al

T T
/

alternativno, M, R105, iR

2
q'ﬂfﬂr?{‘-h
25 ’

pri ¢emu u prethodnoj strukturi tockasta crta oznacava proizvoljnu dvostruku vezu,



ili
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RE p ,
pri ¢emu su J i J* odabrani od vodika, Cl, F, Br, I, OH, -C4 alkila, i -O(C,_ alkil) ili se uzimaju zajedno tako da
tvore =0, =S i =NR'"*, =NOR'"*, =NR'"*, i =N-NR'"“R""*,
alternativno, M i R'"™ uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani tvore:

ili



10

15

20

25

30

35

HR P20171285 T1

[y

1
<
] R
LA,
.fla\ g

pri ¢emu je U odabran od (a) -(C4-alkil)- i (b) -(C4-alkenil)-, pri ¢emu su (a) i (b) proizvoljno dodatno supstituirani
s jednim ili vise R"";

alternativno, M i R'” su uzeti zajedno s atomima na koje su oni vezani tako da tvore:

Riv
Fite

a

R'” je odabran od

(a) H, (b) -C, alkila, (¢) -C,, alkenila, koji se moZe dodatno supstituirati s C;_1, alkilom ili jednim ili vise
halogena, (d) -C, 4 alkinila, koji se moZe dodatno supstituirati s Cy_1, alkilom ili jednim ili viSe halogena, (e) arila
ili heteroarila, koji se moze dodatno supstituirati s C;_j, alkilom ili jednim ili viSe halogena, (f) -C(O)H, (g) -
COOH, (h) -CN, (i) -COOR"™, (j) -C(ONR'™R™ (k) -C(O)R'™, i (I) -C(O)SR', pri &emu je (b) dodatno
supstituiran s jednim ili viSe supstituenata koji se biraju od (aa) -OR'™, (bb) halogena, (cc) -SR™, (dd) Cy.1; alkila,
koji se moZe dodatno supstituirati s halogenom, hidroksilom, C;¢ alkoksi, ili amino, (ee) -ORm, (ff) -SRm, (gg) -
NR™RM™ (hh) -CN, (ii) -NO,, (jj) -NC(O)R", (kk) -COOR", (I1) -N3, (mm) =N-O-R"*, (nn) -NR'", (00) -N-
NR'™R'™ (pp) -N-NH-C(O)R'", i (qq) =N-NH-C(O)NR"“R'*;

alternativno R'® i R'” su uzeti zajedno s atomom na koji su vezani tako da tvore epoksid, karbonil, olefin, ili
supstituirani olefin, ili C;-C; karbocikli¢ki, karbonat, ili karbamat, pri ¢emu dusik iz navedenog karbamata moze
biti nadalje supstituiran s C;-Cg alkilom;

R'® je odabran od:

(a) C, alkila, (b) C,¢ alkenila, i (c) C, alkinila,

pri &emu je bilo koji od (a)-(c) proizvoljno supstituiran s jednom ili vie skupina R'*;

ije odabran od H, OH, 1 ORm;

R, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji ¢ine:

(a) H, (b) C, alkil, (¢) C, alkenil, (d) C,¢ alkinil, (¢) Cg_jo zasi¢eni ili nezasieni, ili aromatski karbocikal, (f) 3-
12 ¢lani zasi¢eni ili nezasieni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili vise heteroatoma koji se biraju od
dusika, kisika, te sumpora, (g) -C(O)-C.¢ alkil, (h) -C(O)-C, alkenil, (i) -C(O)-C,, alkinil, (j) - C(0)-C¢_o
zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili aromatski karbocikal, (k) -C(0)-3-12 ¢lani zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili aromatski
heterocikal koji sadrZzi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, (1) -C(O)O-C, alkil,
(m) -C(0)O-Cy alkenil, (n) -C(O)O-C,.4 alkinil, (o) -C(O)O-Cq.1o zasiéeni ili nezasi¢eni, ili aromatski karbocikal,
(p) -C(0)O-3-12 ¢lani zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji se
biraju od dugika, kisika, te sumpora, (q) -C(O)NR'*R', (r) -NR"®CO-C2-6 alkil, (s) -NR''"*CO-Cs.1, zasieni ili
nezasiceni, ili aromatski karbocikal, i (t) - NR''®C(0)-3-12 ¢lani zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal
koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora

pri &emu je bilo koji od (b)-(t) proizvoljno supstituiran s jednom ili vise skupina R'",

pri ¢emu je jedna ili viSe ne-terminalnih ugljikovih skupina iz bilo kojeg od (b)-(d) proizvoljno zamijenjena s
kisikom, S(O),, ili -NR"®,

alternativno, NR'"'“R""* tvori 3-7 &lani zasiéeni ili nezasiéen ili aromatski prsten ukljuéujuéi dusikov atom na koji
su vezane skupine R''* i proizvoljno jednu ili vise skupina koje se biraju od O, S(O)p, N, 1 NR'®;

R'" je odabran iz niza koji ¢ine:
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(a) R', (b) C alkil, (¢) C, alkenil, (d) C, alkinil, () C;.1» zasieni ili nezasiéeni, ili aromatski karbocikal, (f)
3-12 ¢lani zasiceni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od
dusika, kisika, te sumpora, pri ¢emu je bilo koji od (b)-(f) proizvoljno supstituiran s jednom ili vise skupina R''’;
R je pri svakom pojavljivanju, neovisno odabran iz niza koji ¢ine:
(a) H, (b) C15 alkil, (¢) C,4 alkenil, (d) C,.6 alkinil, (¢) Cs.;o zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski karbocikal, i (f) 3-
10 ¢lani zasi¢eni ili nezasieni, ili aromatski heterocikal koji sadrzZi jedan ili vise heteroatoma koji se biraju od
dusika, kisika, te sumpora, pri ¢emu je jedna ili viSe ne-terminalnih ugljikovih skupina iz bilo kojeg od (b)-(d)
proizvoljno zamijenjena s kisikom, S(O),, ili -NR"™, pri &emu je bilo koji od (b)-(f) proizvoljno supstituiran s
jednom ili vise skupina koje se biraju iz niza koji ¢ine:
(aa) karbonil, (bb) formil, (cc) F, (dd) Cl, (ee) Br, (ff) I, (gg) CN, (hh) N, (i) NO,, (jj) OR"®, (kk) -S(O),R"**, (1I)
-C(O)R"®, (mm) C(O)OR118 (nn) OC(O)R118 (00) C(o)NR“SR118 (pp)-OC(O)NR'®*R'™, (qq) -C(= NR“S)R“8
(1) -CRIYRIBHOR!E, (ss) -CRF),OCOIR'E, (1) -C(R'E)ORB)(CH,)NR'™ R, (uu) -NR'BR'S; (vv) -
NR'™OR"™, (ww) -NR'™C(O)R"?, (xx) - NR'"™C(O)OR", (yy) -NR'"™C(O)NR"*R', (z2) -NR“SS(O)rR“S, (ab)
_C(OR")OR"®R'®, (ac) -C(R'™),NR"R', (ad) =NR'"®, (ac) -C(SNR'PR'®, (af) -NR'C(S)R'®, (ag) -
OC(S)NR'R'®  (ah) -NR'™®C(S)OR'®, (ai) -NR'"*C(S)NR"*R"®, (aj) -SC(O)R"", (ak) C s alkil, (al) C,.g alkenil,
(am) C, alkinil, (an) C;_g alkoksi, (ao) Cy_g alkiltio, (ap) Cys acil, (aq) zasieni ili nezasiceni, ili aromatski C;.o
karbocikal, i (ar) zasi¢eni ili nezasiceni, ili aromatski 3-10 ¢lani heterocikal koji sadrZzi jedan ili viSe heteroatoma
odabranih od duSika, kisika i sumpora,
alternativno, NR“GR116 tvori 3-10 ¢lani zasiceni ili nezasic¢eni ili aromatski prsten ukljucujuéi dusikov atom na koji
su vezane skupine R"! 65 proizvoljno jedna ili viSe skupina koje se biraju od O, S(O),, N, 1 NR';
alternativno, CR"'°R"' tvori karbonilne skupine;
R'", pri svakom pojavljivanju, je odabran od:
(@ H, (b) =0, (o) F, (d) CL (¢) Br, () L (g) (CR'R"),CF5, (h) (CR"R")CN, (i) (CR"R")NO,, ()
(CR116R116)rNR116(CR116R116) R119 () (CR116R116) OR™, () (CR'™R')S(0),(CR™R"R",  (m)

(CR116R116)rC(O)(CR116R116)t 119 (Il) (CRl16R116)rOC(O)(CR116R116)t 119 ()(CRUGRl16{;rSC(O)(CR116R116)t 119,
( ) (CRl16R116)rC(O)O(CR116R116) R119 (q) (CRUGRl16)rNR116C(O)(CR116R116)tR119 (I')
(CR116R1 16)rC(O)NR1 16(CR1 16R116) R119 (S) (CRl 16R116)rC(—NR116)(CR116R1 16) R119 (t)
( RHGRHG)rC( NNRHGRHG)(CRHGRHG)t 119, (l]) (CRHGRHG)rC( NNRHGC(O)RHG)(CRl16R116)t 119, (V)
( RHGRHG)rC( NORHg)(CRHGRHG)t 119, (W) (CRUGRl16)rNR116C(O)O(CR116R116)t 119, (X)
(CR116R1 16)rOC(O)NR1 16(CR116R116) R119 (y) (CR116R1 16)rNR116C(O)NR116(CR1 16R116) R119 (Z)
(CRUGRl16)rNR116S(O)P(CR116R116) R119 (a ) (CRl16R116)rS(O)PNR116(CR116R116)tR119 (bb)

(CRR"®) NR"*S(0) NR“G(CRHGR“G)tRm (cc) (CRMR") NR" R, (dd) C, alkil, (ee) Cs. alkenil, (ff) Csg
alkinil, (gg) (CR“GR )r Cs.10 zasi¢eni ili nezasieni, ili aromatski karbocikal, i (hh) (CR“GR“G)r 3-10 ¢lani
zasieni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od duSika,
kisika, te sumpora, pri ¢emu je bilo koji od (dd)-(hh) proizvoljno supstituiran s jednom ili vise skupina R"’;
alternativno, dvije skupine R mogu tvoriti -O(CH,),0-;

R'® je odabran od:
(a) H, (b) C, alkil, (¢) Cy alkenil, (d) C, alkinil, (¢) Cs.;5 zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski karbocikal, (f) 3-
10 ¢lani zasi¢eni ili nezasieni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili vise heteroatoma koji se biraju od
dusika, kisika, te sumpora, (g) -C(O)-C.¢ alkil, (h) -C(O)-C s alkenil, (i) -C(O)-C,¢ alkinil, (j) - C(O)-Cs_,
zasi¢eni ili nezasieni, ili aromatski karbocikal, i (k) -C(0)-3-10 ¢lani zasi¢eni ili nezasiCeni, ili aromatski
heterocikal koji sadrZi jedan ili vie heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora,
pri ¢emu je bilo koji od (b)-(k) proizvoljno supstituiran s jednom ili viSe skupina koje se biraju od: (aa) H, (bb) T,
(cc) Cl, (dd) Br, (ee) I, (ff) CN, (gg) NO,, (hh) OH, (ii) NH,, (jj) NH(C ¢ alki(l), (kk) N(C¢ alki(l),, (II) C4
alkoksi, (mm) aril, (nn) supstituirani aril, (00) heteroaril, (pp) supstituirani heteroaril, i (qq) C,¢ alkil, proizvoljno
supstituiran s jednom ili vi$e skupina koje se biraju iz niza koji ¢ine -aril, supstituirani aril, heteroaril, supstituirani
heteroaril, F, Cl, Br, I, CN, NO,, i OH;
R'", pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji &ine:
(a) R (b) Ci alkil, (¢) Cy6 alkenil, (d) C, alkinil, (e) Cs.;o zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili aromatski karbocikal, i (f)
3-10 ¢lani zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od
dusika, kisika, te sumpora,
pr1 cemu je bilo koji od (b)-(f) proizvoljno supstituiran s jednom ili vi§e skupina R

%, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji ¢ine:

(a) H, (b) =0, (c) F, (d) CL, (¢) Br, (N L () (CR"R')CF;, (h) (CR'"R'),CN, (i) (CR"R")NO,, (j)
(CRURUG NRURYS, (k) (CRIR!) OR'™, (1) (CR116R116)rS(O)P R (m) (CRUR'SCOR™, (n)
(CR'SR'6) C(0)OR'™, (0) (CRMSR'6) OC(O)R'™®, ) (CRMSR6) NRSC(O)R ™, @
(CRURUS) CONR!R!™®, (1)  (CR!MR!) C(=NR'R!, (s) (CRR'')NR'SC(O)NR'R'S, (1)
(CR116R116)rNR116S(O)P R () (CR116R116)rS(O)PNR116R116 ) (CR116R116)rNR11GS(O)PNR116R116 (w) Cpe alkil,
(x) Cy6 alkenil, (y) Cis a]kmll (2) (CR“GR“G)r Cs.10 zasieni ili nezasi¢eni, ili aromatski karbocikal, i (aa)
(CRM®R'%)-3-10 ¢lani zasiéeni ili nezasiCeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji
se biraju od dusika, kisika, te sumpora,
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pri ¢emu je bilo koji od (w)-(aa) proizvoljno supstituiran s jednom ili vise skupina koji se biraju iz niza koji ¢ine
R F, Cl, Br, I, CN, NO,, -OR''®, NH,, -NH(C, ¢ alkil), - N(C, ¢ alkil),, C, ¢ alkoksi, C, alkiltio, i C,¢ acil;

R'*, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji &ine:

(a) H, (b) -OR™®, (¢) -O-C, alkil-OC(O)R™®, (d) -O-C ¢ alkil-OC(O)OR®, () -O-C 4 alkil-OC(O)NR'"®*R'® (1)
-O-C6 alkil C(ONR'"™RM® (g) -O-C alkil-NR"®C(O)R'?, (h)-O-C . alkil-NR"*C(O)OR"®, (1)-O-C . alkil-
NR'™C(ONR'™R"®, (1)-0-C1 alkil-NR'™C(=NH)NR'®R'"® (k)-O-C alkil-S(O),R"®, (I) -O-C,.¢ alkenil-
OC(O)R™®, (m) -O-C,g alkenil-OC(O)OR™®, (n) -O-C,4 alkenil-OC(O)NR'™®R"®, (0) -O-C,4 alkenil-
C(O)NR'"™ R (p) -O-C, alkenil-NR'™C(O)R"®, (q) -O-Cys alkenil-NR'™C(O)OR™, (1) -O-C,¢ alkenil-
NR'™®C(O)NR'®R'®, (5) -O-Cp¢ alkenil-NR"*C(=N(H)NR"®R"®, (1) -O-C,4 alkenil-S(O),R"®, (u) -O-Cy¢
alkinil-OC(O)R™®, (v) -O-C,alkinil-OC(O)OR"®, (w) -O-C, alkinil-OC(O)NR'™R'® (x) -O-C,, alkinil-
C(ONR'™R'™ (y) -0-Cpg alkinil-NR'™C(O)R'®, (z) -O-C,alkinil-NR"®C(O)OR", (aa) -O-C, alkinil-
NREZCQ)NRHSR”S, (bb) -O-Cy alkinil- NR'"™C(=N(H)NR"*R"®, (cc)-O-Cy¢ alkinil-S(O),R"®; i (dd) -
NR'BR'";

alternativno, dvije skupine R"™! uzete zajedno tvore =0, =NOR118, ili =NNR“8R“8;

R pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran od:

(a) vodika, (b) skupine koja privladi elektrone, (c) arila, (d) supstituiranog arila, (e) heteroarila, (f) supstituiranog
h%ﬁg:roarila, i (g) Cy6 alkila, proizvoljno supstituiranog s jednom ili viSe skupina R'";

R™jeHIili F;

R je R monosaharid ili disaharid (ukljuéwuéi amino $ecere i halo Secer(e)); -(CH,),-(O-CH,CH,-),,-
O(CHy),CHj ili -(CH,),-(0-CH,CH,-),,-OH,

R je R114;

R je R114;

RO je R114;

alternativno, R i RO

uzeti zajedno s atomima ugljika na koje su vezani tvore:
o

alternativno, R'*® i R'? zajedno s atomima ugljika na koje su oni vezani tvore 3-6 &lani zasiéeni ili nezasiéeni ili

arl()linatski karbociklicki ili heterociklicki prsten koji moze proizvoljno biti supstituiran s jednom ili vise skupina

R

R"* R i R su svaki neovisno odabrani od (a) H, (b) F, (¢) Cl, (d) Br, (¢) - OR™, (f) -SR™, (g) -NR'"™R'™ i

(h) Cy alkila, pri éemu je (h) proizvoljno supstituiran s jednom ili viSe skupina R'"’;

alternativno, R"* i R' se uzimaju zajedno tako da tvore dvostruku vezu ugljik-ugljik; alternativno, R'* i R'** se

uzimaju zajedno tako da tvore =0, -S, =NOR“4, =NR“4, i =N-NR“4R“4;

alternativno, R'” i R su uzeti zajedno s atomima ugljika na koje su oni vezani da tvore 3-lani prsten, navedeni

prsten proizvoljno sadrzi kisikov ili duSikov atom, te je navedeni prsten proizvoljno supstituiran s jednom ili viSe

skupina R';

alternativno kada M je ugljikova skupina, R

X je odabran od -OR" i -SR";

R' i R? se neovisno biraju od: (a) H, (b) skupine C, alkil, (c) skupine C,¢ alkenil, (d) skupine C,¢ alkinil, (e) -

C(O)R’, (f) -C(O)OR?, (2) -C(O)-NR'R*, (h) -C(S)R’, (i) - C(S)OR?, (j) -C(O)SR?, i (k) -C(S)-NR*R*;

alternativno, R i R? su uzeti zajedno s kisikom na koji je spojen R', dusikom na koji je spojen R’ i dva ugljika

izmedu tako da tvore 5 ili 6 ¢lani prsten, navedeni prsten je proizvoljno supstituiran s jednim ili vise R’;

R? je vodik ili -OR";

R*, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji &ine:

(a) H, (b) skupina C,¢ alkil, (c) skupina C,¢ alkenil, (d) skupina C, alkinil, (¢) Cq.;o zasiceni ili nezasiceni, ili

aromatski karbocikal, (f) 3-12 ¢lani zasiceni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili vise

heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, (g) -C(O)-Cy alkil, (h) -C(O)-C, alkenil, (i) -C(O)-C,

alkinil, (j) -C(O)-Ce_310 zasieni ili nezasiéeni, ili aromatski karbocikal, (k) -C(0O)-3-12 ¢lani zasiceni ili nezasicent,

ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od duSika, kisika, te sumpora, (1) -

C(0)O-C1¢ alkil, (m) -C(0)O-Cys alkenil, (n) -C(O)O-C,¢ alkinil, (0) -C(O)O-Cs.1p zasi¢eni ili nezasiceni, ili

aromatski karbocikal, (p) -C(O)O-3-12 ¢lani zasieni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili

viSe heteroatoma koji se biraju od duSika, kisika, te sumpora, i (q) -C(O)NRR®, pri ¢emu je bilo koji od (b)-(p)

proizvoljno supstituiran s jednom ili vige skupina R’;

alternativno, NR°R® tvori 3-7 ¢lani zasieni ili nezasiéeni ili aromatski prsten koji obuhvaéa dusikov atom na koji

su spojene skupine RS, pri ¢emu je navedeni prsten proizvoljno supstituiran na poloZaju koji nije dusikov atom na

koji su vezane skupine RG, s jednim ili viSe supstituenata odabranih od O, S(O),, N, 1 NR8;

R’ je odabran iz niza koji ¢ine:

(a) R’, (b) skupina Cy_g alkil, (c) skupina C,_g alkenil, (d) skupina C,¢ alkinil, (¢) Cs.1, zasieni ili nezasiéeni, ili

aromatski karbocikal, i (f) 3-12 ¢lani zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili vise

heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, ili se dvije R’ skupine, kada su prisutne na istom

1341 M se uzimaju zajedno tako da tvore dvostruku vezu ugljik-ugljik;
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ugljikovom atomu mogu uzeti zajedno sa ugljikovim atomom na koji su vezane da tvore spiro 3-6 ¢lani
karbociklicki prsten ili heterociklicki prsten koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma odabranih od dusika, kisika i
sumpora,

pri &emu je bilo koji od (b)-(f) neposredno iznad proizvoljno supstituiran s jednom ili vise skupina R’;

R, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji &ine:

(a) H, (b) skupina Cy alkil, (c) skupina C, alkenil, (d) skupina C, alkinil, (¢) Cs.jo zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili
aromatski karbocikal, i (f) 3-10 ¢lani zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili vise
heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora,

pri ¢emu je bilo koji od (b)-(f) proizvoljno supstituiran s jednom ili vise skupina koje se biraju od:

(aa) karbonilne skupine, (bb) formilne skupine, (cc) F, (dd) Cl, (ee) Br, (ff) I, (gg) CN, (hh) NO,, (ii) -OR?, Ggj -
S(0),R®, (kk) -C(O)R?, (1) -C(O)OR®, (mm) -OC(O)R®, (nn) -C(O)NR’R?, (00) -OC(O)NR®R?, (pp) -C(=NR*)R®,
(qQ) -CRHRHOR®, (1) -C(RYH,OC(O)R?, (ss) -C(R®(OR*(CH,)NR’R®, (1t) -NR’R®, (uu) NRPOR®, (vv) -
NR*C(O)R®, (ww) -NR®C(O)OR®, (xx) -NR®C(ONRPR®, (yy) -NR®S(O)R®, (zz) -C(OR®(OR®R®, (ab) -
C(R%,NR®R®, (ac) =NR®, (ad) -C(S)NR®R®, (ac) -NRPC(S)R®, (af) -OC(S)NR’R®, (ag) - NR*C(S)OR®, (ah) -
NR*C(S)NRPR?, (ai) -SC(O)R?, (aj) skupine C, alkil, (ak) skupine C,.g alkenil, (al) skupine C,s alkinil, (am)
skupine Cy_g alkoksi, (an) skupine C;_ alkiltio, (ao) skupine Cy_ acil, (ap) -CF;, (aq) -SCF;, (ar) C;.1p zasiceni ili
nezasi¢eni, ili aromatski karbocikal, i (as) 3-10 ¢lani zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi
jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora;

alternativno, NR°R® tvori 3-10 &lani zasieni ili nezasiceni ili aromatski prsten koji obuhvaéa dugikov atom na koji
su spojene skupine R® pri ¢emu je navedeni prsten proizvoljno supstituiran na poloZaju koji nije dusikov atom na
koji su vezane skupine RS s jednom ili viSe skupina koje se biraju od -O, S(O),, N, 1 NR®;

alternativno, CR®R® tvori karbonilne skupine;

R’, pri svakom pojavljivanju, je odabran iz niza koji &ine:

(a) H, (b) =0, (c) =S, (d) F, (e) CL, (f) Br, (g) I, (h) -CE;, (i) -CN, (j) -N3, (k) -NO,, (I) NR(CR*R®)R’, (m) -OR’,
(n) -S(0),CRR)R’, (0) -C(O)CRR)R’, (p) -OC(O)CRROR’, () -SC(O)CRR)R’, (r)-C(O)O(CR°R)R’,
(s) -NR*C(O)(CRR®R’, (1) -C(ONRYCRR®)R’, (u) -C(-NR®(CR°R®R’, (v) -C(=NNR°R®)(CR°ROR’, (W) -
C(=NNRPC(O)R®)(CR®R®R’, (x) -C(=NOR’)(CRROR’, (y) -NR*C(O)O(CRR®)R’, (z) -OC(O)NR*(CR°R®)R’,
(aa) -NR°C(O)NR*CR°R®HR’, (bb) -NR’S(O),(CRR®HR’, (cc) -S(O)NRYCRR)R’, (dd) -
NRGS(O)GPNRG(CRGRG)th, (ee) -NR°R®, (ff) -NR*(CR’R®), (gg) -OH, (hh) -NR°R®, (ii)-OCHs, (jj) -S(O),R®, (kk) -
NC(O)R>, (1) skupina C; alkil, (mm) skupina C,¢ alkenil, (nn) skupina C,¢ alkinil, (00) -C;1o zasiceni ili
nezasiceni, ili aromatski karbocikal, te (pp) 3-10 ¢lani zasic¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi
jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, pri ¢emu je bilo koji od (1)-(pp) proizvoljno
supstituiran s jednom ili vise skupina R’;

alternativno, dvije skupine R’ uzete zajedno tvore -O(CH,),0-;

R?® je odabran iz niza koji ¢ine:

(a) H, (b) skupina C,¢ alkil, (c) skupina C,¢ alkenil, (d) skupina C, alkinil, (¢) Cs_.o zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili
aromatski karbocikal, (f) 3-10 ¢lani zasiceni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili vise
heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, (g) -C(O)-C,_ alkil, (h) -C(O)-C 4 alkenil, (i) -C(O)-C,
alkinil, (j) -C(0)-Cs.;p zasi¢eni ili nezasiCeni, ili aromatski karbocikal, i (k) -C(0)-3-10 ¢lani zasi¢eni ili
nezasic¢eni, ili aromatski heterocikal koji sadr7i jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te
sumpora, pri ¢emu je bilo koji od (c)-(k) proizvoljno supstituiran s jednom ili vide skupina koje se biraju iz niza
koji ¢ine: (aa) H, (bb) F, (cc) Cl, (dd) Br, (ee) I, (ff) CN, (gg) NO,, (hh) OH, (ii) NH,, (jj) NH(Cy, alkil), (kk)
N(Cy alkil),, (1) skupina C;¢ alkoksi, (mm) arilna skupina, (nn) supstituirana arilna skupina, (00) heteroarilna
skupina, (pp) supstituirana heteroarilna skupina, i (qq) skupina C, alkil proizvoljno supstituirana s jednom ili vise
skupina koje se biraju od arilne skupine, supstituirane arilne skupine, heteroarilne skupine, supstituirane
heteroarilne skupine, F, Cl, Br, I, CN, NO,, CF;, SCF;, i OH;

R’, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji &ine:

(a) R (b) skupina C alkil, (c) skupina C, alkenil, (d) skupina C,¢ alkinil, (e) C;_1p zasi¢eni ili nezasiéeni, ili
aromatski karbocikal, i (f) 3-10 ¢lani zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili vise
heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, pri ¢emu je bilo koji od (b)-(f) proizvoljno supstituiran s
jednom ili vise skupina R";

R'?, pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji ¢ine:

(a) H, (b) =0, (c) T, (d) Cl, () Br, (f) L, (g) -CF;, (h) -CN, (i) -NO,, (j) -NR°R®, (k) -OR®, (1) -S(O),R®, (m) -
C(O)R, (n) -C(O)OR®, (0) -OC(O)R, (p) NRC(O)R®, (q) -C(O)NRR®, (1) -C(=NR®R®, (s) -NR*C(O)NRR®, (1)
NR°S(0),R®, (u) -S(0),NRR®, (v) -NR°S(0),NR°R®, (W) skupina C, alkil, (x) skupina C, alkenil, (y) skupina
C,6 alkinil, (z) Cs.g zasieni ili nezasieni, ili aromatski karbocikal, te (aa) 3-10 ¢lani zasi¢eni ili nezasiceni, ili
aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, pri ¢emu je
bilo koji od (w)-(aa) proizvoljno supstituiran s jednom ili viSe skupina koje se biraju od R F, Cl, Br, I, CN, NO,, -
ORG, NH,, -NH(C alkil), -N(C; alkil),, skupina C; ¢ alkoksi, skupina C, alkiltio, i skupina C,_¢ acil;

R'! pri svakom pojavljivanju, neovisno je odabran iz niza koji &ine:

(a) H, (b) F, (c) CL, (d) Br, (e) L, (f) CN, (g) NO,, (h) OR?, (i) -S(O),R?, (j) -C(O)R?, (k) -C(O)OR?, (1) -OC(O)R?,
(m) -C(O)NR’R®’, (n) -OC(ONR®R®, (0) -C(=NR®»R® (p) -CRHRHOR?, (q) -C(R*»OCOR?®, (1) -
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C(R*(OR®(CH,)NR®R?, (s) -NR*R®, (1) -NRPOR®, (u) -NR*C(O)R?, (v) -NR*C(O)OR?, (w) NR*C(O)NR®R?, (%) -
NR®S(0),R%, (y) -C(OR*)(OR®R?, (2) -C(R*),NR’R, (aa) -C(S)NR’R®, (bb) - NR*C(S)R®, (cc) -OC(S)NR’R?, (dd)
-NRPC(S)OR?, (ee) -NR*C(S)NR'R?, (ff) - SC(O)R?, (gg) -N;, (hh) -Si(R")s, (ii) skupina C,_g alkil, (jj) skupina C,.
g alkenil, (kk) skupina C,_g alkinil, (II) Cs o zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski karbocikal, te (mm) 3-10 ¢lani
zasieni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od duSika,
kisika, te sumpora, pri éemu su (ii)-(mm) proizvoljno supstituirani s jednom ili vise skupina R’;

R'? je odabran iz niza koji ¢ine:

(a) H, (b) skupina C ¢ alkil, (¢) skupina C, ¢ alkenil, (d) skupina C,_¢ alkinil, (e) -C(O)R?, () -C(O)OR’, (g) -C(0O)-
NR'R?, (h) -C(S)R’, (i) -C(S)OR’, (j) -C(O)SR’, (k) -C(S)-NR'R*, (1) C5. zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski
karbocikal, (m) 3-10 ¢lani zasiceni ili nezasiceni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma
koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, (n) -(C, alkil) -C5_;, zasi¢eni ili nezasi¢eni, ili aromatski karbocikal,
te (0) -(Cy alkil)-3-10 ¢lani zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrZi jedan ili vise heteroatoma
koji se biraju od dusika, kisika, te sumpora, pri cemu su (a)-(d) i (1)-(o) proizvoljno supstituirani s jednom ili vise
skupina R’;

R" pri svakom pojavljivanju se neovisno bira od (a) -Ci alkil i (b) -O-(C,_ alkil);

R' pri svakom pojavljivanju se neovisno bira iz niza koji &ine:

(a) H, (b) F, (c) C1, (d) Br, (e) L, (f) CN, (g) NO,, (h) OR?, (i) -S(O),R?, (j) -C(O)R?, (k) -C(O)OR?, (1) -OC(O)R?,
(m) -C(O)NR’R®’, (n) -OC(ONR®R®, (0) -C(=NR®»R® (p) -CR®HR®HOR?, (q) -C(R*»OCOR?®, (1) -
CR*(OR®(CHHNR®R?, (s) -NR*R®, (1) NR*OR?, (u) -NR*C(O)R?, (v) -NR*C(O)OR?, (w) -NR*C(O)NR®R?, (x) -
NR®S(0),R%, (y) -C(OR*)(OR®R?, (2) -C(R*),NR’R, (aa) -C(S)NR’R®, (bb) - NR*C(S)R®, (cc) -OC(S)NR’R?, (dd)
-NRPC(S)OR?, (ee) -NR*C(S)NR'R?, (ff) - SC(O)R?, (gg) -N;, (hh) -Si(R")s, (ii) skupina C,_g alkil, (jj) skupina C,.
g alkenil, (kk) skupina C,_g alkinil, (II) Cs o zasi¢eni ili nezasiéeni, ili aromatski karbocikal, te (mm) 3-10 ¢lani
zasieni ili nezasiéeni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi jedan ili viSe heteroatoma koji se biraju od duSika,
kisika, te sumpora, pri éemu su (ii)-(mm) proizvoljno supstituirani s jednom ili vise skupina R’;

alternativno, dvije skupine R" se uzimaju zajedno tako da tvore (a) =0, (b) =S, (¢) =NR?, (e) =NOR?;

R" je C\ alkil, proizvoljno supstituiran s od 1 do 13 fluorovih atoma;

k pri svakom pojavljivanju je 0, 1, ili 2;

m pri svakom pojavljivanju je 0, 1, 2, 3, 4, ili 5;

n pri svakom pojavljivanju je 0, 1, 2, 3, ili 4;

p pri svakom pojavljivanju je 0, 1, ili 2;

1 pri svakom pojavljivanju je 0, 1, ili 2;

t pri svakom pojavljivanju je 0, 1, ili 2;

1u pri svakom pojavljivanju je 1, 2, 3, ili 4.

Spoj prema zahtjevu 1 naznacen time da ima strukturu:

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester, ili njegov N-oksid.

Spoj prema zahtjevu 1 ili zahtjevu 2, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester, ili njegov N-oksid, pri ¢emu je
A odabran iz niza koji ¢ine: (a) skupina C, 4 alkil, (b) skupina C,_4 alkenil, (¢) skupina C, ¢ alkinil, (d) Cs_1, zasieni
ili nezasiceni, ili aromatski karbocikal, (e) 3-12 ¢lani zasieni ili nezasi¢eni, ili aromatski heterocikal koji sadrzi
jedan ili vise atoma dusika, kisika ili sumpora, (f) -CF;, (g) -NR®(CR°R®)R’, (h) -OR’, (i) -S(CR°ROR’, (j) -
C(O)CRROHR’, (k) - OC(O)CRRO)R’, (1) -OC(OYO(CRRY)R’, (m) -SC(O)(CRRY)R’, (n) -C(O)O(CR°R®)R’,
(0) - NR®C(O)(CR®R®R’, (p) -C(OINRYCR®R®)R’, (q) -C(-NR®)(CRR®R’, (r) - C(=NNRR®)(CR°R®)R’, (s) -
C[=NNR’C(O)R®I(CRRO)R’, () -NRC(O)O(CRR®R’, () - OCONRYCRRHR’, (v) -
NRCC(O)NRY(CRR®)R’, (W) -NR’S(0),(CRRO)R’, (x) - S(O),NRY(CRR)R’, (y) -NRR’, (z) -SR, (aa) -
S(O)RG, i (bb) -NRGC(O)RG, pri éemu su (a)-(e) proizvoljno supstituirani s jednom ili vise skupina R™.
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Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-3, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester, ili njegov N-oksid,
naznacen time da T je odabran od:

N
R

R'I'-I'I 12 1
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M o.’%\’(
LS

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-4, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester, ili njegov N-oksid,
naznacen time da T je odabran od T1 do T33:
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1015a T1 H
TN
e
\:/
1015b T1 F
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e %7
1015¢ T2 H
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WA W
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1016a T1 HO- H
1016b T1 HO- F
1016¢ T2 HO- H
1016d T2 HO- F
1016¢ T3 HO- H
1016f T3 HO- F
1016g T4 HO- H
1016h T4 HO- F
1017a T1 HS- H
1017b T1 HS- F
1017¢ T2 HS- H
1017d T2 HS- F
1017¢ T3 HS- H
1017¢ T3 HS- F
1017¢g T4 HS- H
1017h T4 HS- F
1018a T1 F H
1018b T1 F F
1018¢ T2 F H
1018d T2 F F
1018¢ T3 F H
1018f T3 F F
1018¢g T4 F H
1018h T4 F F
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1019a T1 Cl H
1019b T1 Cl F
1019¢ T2 Cl H
1019d T2 Cl F
1019¢ T3 Cl H
1019f T3 Cl F
1019¢ T4 Cl H
1019h T4 Cl F
1020a T1 Br H
1020b T1 Br F
1020c¢ T2 Br H
1020d T2 Br F
1020¢ T3 Br H
1020f T3 Br F
1020¢g T4 Br H
1020h T4 Br F
1021a T1 1 H
1021b T1 1 F
1021¢ T2 1 H
1021d T2 1 F
1021e T3 1 H
1021f T3 1 F
1021g T4 1 H
1021h T4 1 F
1022a T1 F;C- H
1022b T1 FiC- F
1022¢ T2 FiC- H
1022d T2 F3C- F
1022¢ T3 F;C- H
1022f T3 F;C- F
1022¢ T4 F3C- H
1022h T4 F3C- F
1023a T1 NC- H
1023b T1 NC- F
1023c¢ T2 NC- H
1023d T2 NC- F
1023e T3 NC- H
1023f T3 NC- F
1023g T4 NC- H
1023h T4 NC- F
1024a T1 N;- H
1024b T1 N;- F
1024¢ T2 N;- H
1024d T2 N;- F
1024¢ T3 N;- H
1024f T3 N;- F
1024¢ T4 N;- H
1024h T4 N;- F
1025a T1 NO,- H
1025b T1 NO,- F
1025¢ T2 NO,- H
1025d T2 NO,- F
1025¢ T3 NO,- H
1025f T3 NO,- F
1025¢g T4 NO,- H
1025h T4 NO,- F
1026a T1 (CH;),N- H
1026b T1 (CH;),N- F
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1026¢ T2 (CH;),N- H
1026d T2 (CH;),N- F
1026¢ T3 (CH;),N- H
1026f T3 (CH;),N- F
1026g T4 (CH,),N- H
1026h T4 (CH,),N- F
1027a T1 CH,O- H
1027b T1 CH,O- F
1027¢ T2 CH,O- H
1027d T2 CH,O- F
1027¢ T3 CH,O- H
1027f T3 CH,O- F
1027g T4 CH,O- H
1027h T4 CH,O- F
1028a T1 CH,S- H
1028b T1 CHSS- F
1028¢ T2 CHSS- H
1028d T2 CHSS- F
1028¢ T3 CHSS- H
1028f T3 CHSS- F
1028g T4 CHSS- H
1028h T4 CHSS- F
1029a T1 CH,S(=0)- H
1029b T1 CH,S(=0)- F
1029¢ T2 CH,S(=0)- H
1029d T2 CH,S(=0)- F
1029¢ T3 CH,S(=0)- H
1029¢ T3 CH,S(=0)- F
1029¢ T4 CH,S(=0)- H
1029h T4 CH,S(=0)- F
1030a T1 CH,S(=0).- H
1030b T1 CH,S(=0).- F
1030c¢ T2 CH,S(=0).- H
1030d T2 CH,S(=0).- F
1030¢ T3 CH,S(=0).- H
1030f T3 CH,S(=0).- F
1030g T4 CH,S(=0).- H
1030h T4 CH,S(=0).- F
1031a T1 HC(=0)- H
1031b T1 HC(=0)- F
1031c¢ T2 HC(=0)- H
1031d T2 HC(=0)- F
1031e T3 HC(=0)- H
1031f T3 HC(=0)- F
1031g T4 HC(=0)- H
1031h T4 HC(=0)- F
1032a T1 CH,C(=0)- H
1032b T1 CH,C(=0)- F
1032¢ T2 CH,C(=0)- H
1032d T2 CH,C(=0)- F
1032¢ T3 CH,C(=0)- H
1032f T3 CH,C(=0)- F
1032¢g T4 CH,C(=0)- H
1032h T4 CH,C(=0)- F
1033a T1 CH,0C(=0)- H
1033b T1 CH,0C(=0)- F
1033c¢ T2 CH,0C(=0)- H
1033d T2 CH,0C(=0)- F
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1033e T3 CH;0C(=0)- H
1033f T3 CH,0C(=0)- F
1033g T4 CH;0C(=0)- H
1033h T4 CH;0C(=0)- F
1034a T1 CH,COO- H
1034b T1 CH,COO- F
1034c¢ T2 CH,COO- H
1034d T2 CH,COO- F
1034e T3 CH,COO- H
10341 T3 CH,COO- F
1034g T4 CH,COO- H
1034h T4 CH,COO- F
1035a T1 CH,0COO- H
1035h T1 CH,0COO- F
1035c¢ T2 CH,0COO- H
1035d T2 CH,0COO- F
1035e T3 CH,0COO- H
10351 T3 CH,0COO- F
1035g T4 CH,0COO- H
1035h T4 CH,0COO- F
1036a T1 CH,C(=0)S- H
1036b T1 CH;C(=0)S- K
1036¢ T2 CH,C(=0)S- H
1036d T2 CH,C(=0)S- F
1036 T3 CH,C(=0)S- H
10361 T3 CH,C(=0)S- F
1036g T4 CH,C(=0)S- H
1036h T4 CH;C(=0)S- K
1037a T1 CH,C(=0)NH- H
1037b T1 CH,C(=0)NH- F
1037¢ T2 CH;C(=0)NH- H
1037d T2 CH,C(=0)NH- F
1037¢ T3 CH,C(=0)NH- H
10371 T3 CH,C(=0)NH- F
1037g T4 CH,;C(=0)NH- H
1037h T4 CH;C(=0)NH- K
1038a T1 CH;NHC(=0)- H
1038b T1 CH,NHC(=0)- F
1038¢ T2 CH,NHC(=0)- H
1038d T2 CH.NHC(=0)- F
1038 T3 CH,NHC(=0)- H
10381 T3 CH,NHC(=0)- F
1038g T4 CH,NHC(=0)- H
1038h T4 CH;NHC(=0)- F
1039a T1 CH,C(=NOH)- H
1039b T1 CH;C(=NOH)- F
1039¢ T2 CH,C(=NOH)- H
1039d T2 CH,C(=NOH)- F
1039¢ T3 CH;C(=NOH)- H
10391 T3 CH,C(=NOH)- F
1039¢ T4 CH,C(=NOH)- H
1039h T4 CH,C(=NOH)- F
1040a T1 CH;C[=N-N(CH3),]- H
1040b T1 CH;C[=N-N(CHJ),l- K
1040¢ T2 CH;C[=N-N(CHJ),l- H
1040d T2 CH;C[=N-N(CHJ),l- K
1040e T3 CH;C[=N-N(CHJ),l- H
1040f T3 CH;C[=N-N(CHJ),l- F
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1040g T4 CH;C[=N-N(CH,),]- H
1040h T4 CH;C[=N-N(CH3),]- F
1041a T1 H
GYCHa
N— N-—g,
Cll——
1041b T1 F
D\‘/C Ha
e N——H,
CiLL——
1041c¢ T2 H
DY'GHE,
o T CHy
(E l_:.{_:_"
1041d T2 F
GYL‘_
Cl—
1041e T3 H
DYCHE
g TCH;
CTl0——
1041f T3 UYGHA F
— N—t:H,
O =
10410g T4 GYC”E H
g e
ClLE——
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1041h T4 DYEH? F
e DT CH,
ﬁ_i |.'_;.[U"_
1042a T1 CH3C[=N-OCHj;]- H
1042b T1 CH3C[=N-OCHj;]- F
1042¢ T2 CH3C[=N-OCHj;]- H
1042d T2 CH3C[=N-OCHj;]- F
1042¢ T3 CH;C[=N-OCHj;]- H
1042f T3 CH,C[=N-OCH,]- F
1042¢ T4 CH,C[=N-OCH,]- H
1042h T4 CH,C[=N-OCH,]- F
1043a T1 CH;0C(=0)NH- H
1043b T1 CH;0C(=0)NH- F
1043c¢ T2 CH;0C(=0)NH- H
1043d T2 CH;0C(=0)NH- F
1043¢ T3 CH;0C(=0)NH- H
1043f T3 CH;0C(=0)NH- F
1043g T4 CH;0C(=0)NH- H
1043h T4 CH30C(=0)NH- F
1044a T1 CH;NHC(=0)O- H
1044b T1 CH,NHC(=0)O- F
1044c¢ T2 CH;NHC(=0)O- H
1044d T2 CH,NHC(=0)O- F
1044e T3 CH;NHC(=0)O- H
10441 T3 CH;NHC(=0)O- F
1044¢g T4 CH;NHC(=0)O- H
1044h T4 CH;NHC(=0)O- F
1045a T1 CH;NHC(=O)NH- H
1045b T1 CH;NHC(=O)NH- F
1045¢ T2 CH;NHC(=O)NH- H
1045d T2 CH;NHC(=O)NH- F
1045¢ T3 CH,NHC(=0)NH- H
1045f T3 CH,NHC(=0)NH- F
1045¢g T4 CH:NHC(=O)NH- H
1045h T4 CH:NHC(=O)NH- F
1046a T1 CH3S(=0),NH- H
1046b T1 CH,3S(=0),NH- F
1046¢ T2 CH,S(=0),NH- H
1046d T2 CH,S(=0),NH- F
1046¢ T3 CH,S(=0),NH- H
10461 T3 CH,3S(=0),NH- F
1046g T4 CH,3S(=0),NH- H
1046h T4 CH,3S(=0),NH- F
1047a T1 CH;NHS(=0),- H
1047b T1 CH;NHS(=0),- F
1047¢ T2 CH;NHS(=0),- H
1047d T2 CH;NHS(=0),- F
1047¢ T3 CH3:NHS(=0),- H
10471 T3 CH3:NHS(=0),- F
1047g T4 CH3;NHS(=0),- H
1047h T4 CH3;NHS(=0),- F
1048a T1 NH,- H
1048b T1 NH,- F
1048¢ T2 NH,- H
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1048d T2 NH,- F
1048e T3 NH,- H
10481 T3 NH,- F
1048¢g T4 NH,- H
1048h T4 NH,- F
1049a T1 (CH;),N- H
1049b T1 (CH;),N- F
1049¢ T2 (CH3),N- 11
1049d T2 (CH;),N- F
1049¢ T3 (CH;),N- H
10491 T3 (CH;),N- F
1049¢g T4 (CH3),N- H
1049h T4 (CH;3),N- F
1050a T1 (CH3)5Si- H
1050b T1 (CH;)5Si- F
10450¢ T2 (CH;)5Si- H
1050d T2 (CH;)5Si- F
1050e T3 (CH;)3Si- H
1050f T3 (CH;)3Si- F
1050g T4 (CH;)5Si- H
1050h T4 (CH;)5Si- F
1051a T1 (CH30),Si- H
1051b T1 (CH;0);si- F
1051c T2 (CH;0),Si- H
1051d T2 (CH;0),Si- F
1051e T3 (CH30),Si- H
1051f T3 (CH30),Si- F
1051g T4 (CH30)5Si- H
1051h T4 (CH30)5Si- F
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ili ﬁjegova farmaceutski prihvatljiva sol?ester, ili njegov N-oksid.

Farmaceutski pripravak naznacen time da sadrzi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-6, ili njegovu farmaceutski

prihvatljivu sol, ester, ili njegov N-oksid, i farmaceutski prihvatljiv nosac.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-6 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester, ili njegov N-oksid naznacen

time da je za uporabu kao lijek.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lijeCenje mikrobne infekcije.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lijecenje gljivicne infekeije.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lijeCenje parazitske bolesti.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lijecenje proliferativne bolesti.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lijecenje virusne infekcije.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lije¢enje upalne bolesti.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva
time da je za lijeCenje gastrointestinalnog motiliteta.
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Spoj za uporabu prema bilo kojem od zahtjeva 8 do 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ester ili njegov N-
oksid, naznacen time da uporaba obuhvaca davanje spoja oralno, parenteralno ili lokalno.
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