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PATENTNI ZAHTJEVI

L

Spoj, naznacen time, da je formule ()

O/j{\l ﬁ
K‘g N L-i
0}*!\3 S o
Riwﬁ'*i.*?ﬂ Mj '
R

¢

gdje

R' je vodik ili (C;-Cy)-alkil koji moZe biti supstituiran s hidroksi ili (C,-C,)-alkoksi,

R je vodik ili (C-Cy)-alkil,

©

L je (C,-Cy)-alkanediil skupina u kojoj jedna CH, skupina moZe biti zamijenjena atomom O, ili je skupina formule

R, R & R R R ?»’
&o«w G >%]/N-~
» * »

o , o o

ili

gdje

* oznacava tofku vezivanja na N atom,

R’ je bocna skupina prirodne a-amino kiseline ili njezinih homologa ili izomera,
ili

R’ je vezan na R" i skupa formiraju (CH,)s ili (CH,), skupinu,
Ry je vodik ili metil,

R je (Ci-Cy)-alkil

te

Ry je vodik ili (C,-C,)-alkil,

injegove soli, njegovi solvati i solvati njegovih soli.

Spoj formule (I) u skladu sa zahtjevom 1, naznacen time, da
R' je vodik ili (C,-Cy)-alkil,

R?je vodik,

te

L je (C,-Cy)-alkanediil skupina ili skupina formule

R R /R Ff ﬁ*‘;
‘/‘S’/O“‘“ ‘&N"’” own/N
0 ) 4 - G
ili
gdje

* oznaCava tocku vezivanja na N atom,

R® je vodik, metil, propan-2-il, propan-1-il, imidazol-4-il-metil, hidroksimetil, 1-hidroksietil, karbamoilmetil, 2-
karbamoiletil, 4-aminobutan-1-il, 3-aminopropan-1-il ili 3-gvanidinopropan-1-il,

ili

R’ je vezan na R" i skupa formiraju (CH,)s ili (CH,), skupinu,

Ry je vodik ili metil,

R; je metil,

te
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R je vodik ili metil,
injegove soli, njegovi solvati i solvati njegovih soli.
3. Spoj formule (I) u skladu sa zahtjevom 1 ili 2, naznacen time, da
R! je vodik, metil ili n-butil,
5 R? je vodik,
te
L je CH,CH, skupina ili skupina formule

10 gdje
* oznaCava tocku vezivanja na N atom,
R’ je vodik, metil, propan-2-il, propan-1-il, imidazol-4-il-metil, hidroksimetil, 1-hidroksietil, karbamoilmetil, 2-
karbamoiletil, 4-aminobutan-1-il, 3-aminopropan-1-il ili 3-gvanidinopropan-1-il,
ili
15 R je vezan na R" i skupa formiraju (CH,)s ili (CH,), skupinu,
Ry je vodik ili metil,
te
R je vodik ili metil,
injegove soli, njegovi solvati i solvati njegovih soli.
20 4. Postupak priprave spojeva formule (I) definiranih u zahtjevima 1 do 3, naznacen time, da ili

[A] spoj (A)
M 0
SOk
0 \—« i

™ 5
" : {a)
M

Q

s¢ inicijalno prevede u inertnom otapalu u prisutnosti baze pomocu spoja formule (II)

O
]
Q (I,
oG

25 gdje R? ima znacenje navedeno u zahtjevima 1 do 3,
te
Q je odlazeca skupina poput, na primjer, klora, broma ili joda,

u spoj formule (IIT)
Q i
" A
Q -
0

N 8 ; (B

{13},

R O

30 edje Q i R? imaju gore navedeno znadenje,

te on zatim reagira u inertnom otapalu sa cezijevom soli c-amino karboksilne kiseline ili o-amino
tiokarboksilne kiseline formule (IV)
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Ry R
PG—-NXH/X. CS+
} {t¥),

R O

gdje svaki od R', R* i R* ima znacenje navedeno u zahtjevima 1 do 3, PG je amino zastitna skupina poput, na
primjer, terc-butoksikarbonil (Boc) ili benziloksikarbonil (Z),

te

Xje Oili§,

dajuéi spoj formule (V)

QLO
QL—é Su ot

rR 0
p@

R!

gdje svaki od Rl, Rz, R3, R4, PG i X ima gore navedeo znacenje,
te se neposredno zatim ukloni zastitna skupina PG $to rezultira spojem formule (I-A)

D 3
g
T
R
x -
R: R? éj N\ ! (-4
HN Q
L
g
gdje svaki od Rl, RZ, R3, R*i X ima gore navedeno znacenje,
ili
[B] spoj (A) reagira u inertnom otapalu u prisutnosti baze sa spojem formule (VI)
Q
B
:
}.i.
PG—N vh,

RSA

gdje PG ima gore navedeno znacenje,

R je (C,-Cy)-alkil koji moZe biti supstituiran s hidroksi ili (C;-C)-alkoksi,

te

L' je (C,-Cy)-alkanediil skupina u kojoj jedna CH, skupina moZe biti zamijenjena atomom O,
dajuéi spoj formule (VII)
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; \ v,
PG~ o
R'lk

gdje svaki od R, L' i PG ima gore navedeno znacenje,
te se neposredno zatim ukloni zastitna skupina PG $to rezultira spojem formule (I-B)

o™ M

\\‘gNNiO
_§'§ g O

;j ka-g (L8,

HN
T
5 gdje svaki od R" i L' ima gore navedeno znadenje,
ili
[C] spoj (B)

(B}
HN
s¢ inicijalno prevede u spoj formule (VIIT)
10
NOQ
O
0
R\ N
H
N
2 2
L R (Vi
PG*I? 0
g
gdje svaki od PG, R', R* i R® ima zna&enje navedeno u zahtjevima 1 do 3,
te
L? je (CHy), ili CR'R* skupina u kojoj svaki od R® i R* ima znagenje navedeno u zahtjevima 1 do 3,
15 te on zatim reagira u inertnom otapalu u prisutnosti baze se spojem formule (IX)

wn
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¢l \ /) 1x)

dajuéi spoj formule (X)

] ¢
5 4
Rf\ N 5
JL—< ® g ;

PGN G
R

1

gdje svaki od PG, LZ, Rl, R*iR’ ima gore navedeno znacenje,
te se neposredno zatim ukloni zastitna skupina PG Sto rezultira spojem formule (I-C)
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H? o

4

gdje svaki od L2, Rl, R?iR’ ima gore navedeno znacenje,
ili

[D] spoj (A) reagira u inertnom otapalu u prisutnosti baze sa spojem formule (XI)

Q

Yl
L!
1

/7
PG~N (X1,
pG?

gdje

L' je (C,-C4)-alkanediil skupina u kojoj jedna CH, skupina moZe biti zamijenjena atomom O,

te

PG' i PG® su neovisno jedan od drugog, amino zastitna skupina kao §to su, na primjer, terc-butoksikarbonil
(Boc), benziloksikarbonil (Z) ili p-metoksibenzil (PMB) i mogu biti jednaki ili razli¢iti,

dajuéi spoj formule (XII)
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0,
ey
v }f’g oxa,
PG-—-;‘i} 0
P’
gdje svaki od L', PG' i PG’ ima gore navedeno znadenje,
te se neposredno zatim zaititne skupine PG' i PG’ uklone, istovremeno ili jedna za drugom, §to rezultira

spojem (I-D)

o

Ok
9
. }}_{I o0y,

H N

gdje L' ima gore navedeno znacenje,
te se rezultirajuéi spojevi formule (I-A), (I-B), (I-C) 1 (I-D) u svakom slucaju kada je to odgovarajuce prevedu
pomocu odgovarajuéih (i) otapala 1/1li (ii) kiselina, u njihove solvate, soli i/ili solvate soli.
Spoj formule (I) definiran u bilo kojem zahtjevu 1 do 3, naznacen time, da se koristi za lijeCenje i/ili profilaksu
bolesti.
Uporaba spoja formule (I) definiranog u bilo kojem zahtjevu 1 do 3, naznadena time, da koristi za pripravu lijeka
za lijeCenje i/ili profilaksu tromboembolickih poremecaja.
Lijek, naznacen time, da sadrzi spoj formule (I) definiran u bilo kojem zahtjevu 1 do 3, te kada je to odgovarajuce
u kombinaciji s inertnim, netoksi¢nim, farmaceutski prihvatljivim pomoénim tvarima.
Lijek, naznafen time, da sadrzi spoj formule (I) definiran u bilo kojem zahtjevu 1 do 3 u kombinaciji s dodatnim
aktivnim sastojkom.
Lijek u skladu sa zahtjevom 7 ili 8, naznafen time, da se koristi za lijeCenje i/ili profilaksu tromboembolickih
poremecaja.
Lijek u skladu sa bilo kojim zahtjevom 7 do 9, naznacen time, da je za intravenoznu uporabu.
Uporaba, naznafena time, da se koristi barem jedan spoj formule (I) kako je definiran u bilo kojem zahtjevu 1 do
3, ili lijek kako je definiran u bilo kojem zahtjevu 7 do 10, za pripravu lijeka za lijeCenje i/ili profilaksu
tromboembolickih poremecaja kod ljudi ili Zivotinja.
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