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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Spoj, naznaden time, da je odabran od spojeva sljedece formule, 1 njegove farmaceutski prihvatljive soli, njegovi
hidrati 1 solvati:

:3 .
Ar bt o A o
8
gdje:
Ar'-Ar’-je neovisno skupina sljedece formule:
"‘F

g jeneovisno 0, 1, 2, 3 ili 4;

rjeneovisno 0, 1, 2, 3,41l 5;

Svaki R” je neovisno supstitent u prstenu;

RN je neovisno —H ili —Cy-¢-alkil;

-Ar’- je neovisno 1,3-fenilen ili 1,4-fenilen, i neovisno je nesupstituiran ili je supstituiran s jednim ili vise
supstituenata, -R*®, gdje svaki -R**’ je neovisno supstituent u prstenu:

-Z je neovisno -OH ili -0-W;

-I- je neovisno -R¥*-;

-R**-je neovisno Zasmeni alifatski C,_s-alkilen, i neovisno je nesupstituiran ili je supstituiran s jednim ili vise
upstituenata, -R**, gdje svaki -R** je neovisno:

-F, -Cl, -Br, -1, -OH ili OMe;

-W je neovisno sljedece:

RE

C{=03-RY,

C=0-0-RY,

C(=0)-0-8(=05L0R",

SCEMHOH-CEOORY,
SCEOMOHR) RN g N

CEOHOH) - NRYE.O=0RY,

*Qwi}}* i%% ~OEORNRRN

pri cemu:

svakin je neovisno 1,2, 3 ili 4 i

svaki od REl, REZ, RE3, RE4, RES, REG, RE7, RE8, RNEl, RNEZ, RN3, RV j RNE? je neovisno -H, ¢_3-alkil, fenil, ili
CH,-fenil;

gdje je svaki fenil opcijski supstituiran s jednom ili vise skupina odabranih od sljedecih:

-F, -Cl, -Br, I, -R™, -CF;, -OH, -OR™, -OCF; -NH, -NHR™, -NR*?,, -C(=0)NH,, -C(=O)NHR"* i
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C(=O)NRA32, dok je svaki R* neovisno Ci4-alkil,;
Pri ¢emu je supstitent u prstenu neovisbo sljedeci:

B0 «‘Sr, vz\ R 00, OH0RM 00T, SHSRY 0N K0y, NN
& w've‘“ {*f{ ;:3;@&{2;,
A CEORRYRY &

: \Qw @}w #ONRE f“'mf‘\@i%.* “ac{ ux‘ .

B i:’
CONHR i

e

\ma wm .‘“'t s»:oz*“ SONRMRH
£l T Ty g s T
BEONOHY,, PEOHORMORM), PE0Y
™ r Tt Iy F TRy H Ry
ORCCHOMOR™, -OPEOHOR N =0, s38Y, ~~~'~°\x}£§ it

i pritom dodatno, dva susjedna supstituenta u prstenu, mogu zajedno tvoriti skupinu -O-L'-O-, gdje L' je

neovisno zasic¢eni alifatski Cy_s-alkilen; 1 pri ¢emu:

u svakoj skupini -NR'R™, R"" i R kada se uzmu zajedno s dusikovim atomom na kojega su prikljuteni,

tvore 5-¢lani, 6-Clani ili 7-¢lani nearomatski prsten koji ima to¢no jedan heteroatom u prstenu ili toéno dva

heteroatoma u prstenu, gdje jedan od navedena toéno dva heteroatoma u prstenuje N, a preostali od navedena

to¢no dva heteroatoma u prstenu, neovisno je N ili O;

svaki od -R™! je neovisno -RDZ, -RD3, -RD4, -RDS, -RDG, -LZ-RD3, -LZ-RD4, LARP il -LZRDG, dok:

svaki od —R"* je neovisno zasic¢eni alifatski Cy_¢-alkil;

svaki od -R™” je neovisno fenil;

svaki od -R™ je neovisno Cs_g-heteroaril;

svaki od -R™ je neovisno Cs¢-cikloalkil ili C;¢-cikloalkenil;

svaki od -R™® je neovisno nearomatski Cs ¢-heterociklil; i

svaki od -L* je neovisno zasiéeni alifatski C,_s-alkilen;

1pri Cemu:

svaki Cig-alkil, fenil, Cs¢-heteroaril, Cs4-cikloalkil, Cs-cikloalkenil, Csg¢-heterociklil i C,s-alkilen je
opcijski

supstituiran s jednim ili vise supstituenata odabranih od sljedecih:

-F, -Cl, -Br, -1, -R", -CF3, -OH, -OR", -OCF;, -SH, -SR", -CN, -NO,, -NH,, -NHR", -NR",, -NR™R™,

C(=0)OH, -C(=0)0R", -C(=0)NH,, -C(=0)NHR", -C(=0)NR",, -C(=0)NR*R™, -L’-OH, -L’>-OR"", -L*-

NH,, -L’-NHR", -L°-NR™, i -L>-NR¥R™,

gdje:

svaki -R" je neovisno zasi¢eni alifatski C;_4-alkil; svaki -1 - je neovisno zasiceni alifatski C,_s-alkilen; i

u svakoj skupini -NR™R™, R™ i R™ kada se uzmu zajedno s dusikovim atomom na kojega su prikljuden,

tvore 5-¢lani, 6-Clani ili 7-¢lani nearomatski prsten koji ima to¢no jedan heteroatom u prstenu ili to¢no dva

heteroatoma u prstenu, gdje jedan od navedena toéno dva heteroatoma u prstenuje N, a preostali od navedena

to¢no dva heteroatoma u prstenu, neovisno je N ili O.

2. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time, da -7 je neovisno -OH.
Spoj prema zahtjevu 1 ili 2, nazna&en time, da Ar'-Ar’-je neovisno skupina sljedec¢e formule:

‘,. e
am \P
;{ Nm\g‘\» f

e/

AN

gdje R” je neovisno supstituent u prstenu; ili gdje A™-A™-je neovisno skupina sljedeée formule:
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gdje R” je neovisno supstituent u prstenu; ili gdje A™-A™-je neovisno skupina sljede¢e formule:

23
5
4

. ;?““”{\ ft;m;;;ﬁ, . t

gdje R” je neovisno supstituent u prstenu; ili gdje A™-A™-je neovisno skupina sljede¢e formule:

N
&
| (\“W“ff ‘«\Q\“ f §
&
R

gdje R” je neovisno supstituent u prstenu; ili gdje A™-A™- je neovisno skupina sljedeée formule:

NS
&\ ; \‘\\k\m{y i \

S caact S

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 3, nazna&en time, da -R" je neovisno -I.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 4, nazna&en time, da -R**- je neovisno —CH, ili -(CH,),.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 4, naznaéen time, da -R**- je neovisno -CH,-.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, naznaden time, da svaki -R”', ako je prisutan, neovisno je —R"®, dok
svaki -R™® je neovisno -RDZ, R il -CHZ-RD3.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, naznalen time, da svaki -R”’, ako je prisutan, neovisno je -R™, dok
svaki -R™ je neovisno zasiceni alifatski C,;-alkil.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, naznacen time, da svaki supstituent u prstenu, ako je prisutan, neovisno
je sljedeéi: -F, -Cl, -Br, -I, -R"®, -CF;, -OH, -OR"®, -OCF;, -SR™, -CN, -NO,, -NH,, -NHR"® -NR™,, -C(=0)OH
ili -C(=0)OR™, dok svaki -R™® je neovisno -R*, -R™ ili -CH,-R™’.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, naznacen time, da svaki supstituent u prstenu, ako je prisutan, neovisno
je sljedeéi: -F, -Cl, -Br, -1, -Me, -CF;, -OH, -OMe, -OCF;, -NO, -NH,, -NHMe ili -NMe,.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, naznacen time, da svaki supstituent u prstenu, ako je prisutan, neovisno
je sljedeéi: -F, -Clili -Br.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 11, nazna&en time, da -Ar’- je neovisno nesupstituiran.

Spoj prema zahtjevu 1, naznaden time, daje odabran od spojeva sljedecih formula 1 njegove farmaceutski prikladne
soli, njegovi hidrati i solvati:
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14. Farmaceutski sastav, naznacen time, da obuhvaca spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 13 i farmaceutski
prikladan nosac ili razrjedivac.
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Farmaceutski sastav za oralnu primjenu, naznacen time, da obuhvaca spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 13 1
farmaceutski prikladan nosac ili razrjedivac.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 13, naznacen time, da se upotrebljava u postupku obrade ljudskog ili
zivotinjskog tijela pomocu lijecenja.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 13, naznacen time, da se upotrebljava u postupku lijecenja /ili prevencije
sljedecih stanja:

upalni poremeéaj ili autoimuni poremecaj;

poremecaj povezan s upalom i/ili s aktiviranjem imunoloskog sustava;

poremecaj posredovan prekomjernim i/ili neprikladnim ¥/ili produljenim aktiviranjem

imunoloskog sustava;

upala;

poremecaj povezan s upalom ili s aktiviranjem imunolo$kog sustava;

reumatoidni artritis;

psorijaza;

psorijaticki artritis;

ankilozni spondilitis;

upalna bolest crijeva;

imunoloska reakcija koja vodi do odbacivanja organa ili presadaka nakon transplantacije; tumor koji prekomjerno
izraZava TNFa, IL-1 ili RANKIL, ili kod kojega inhibicija za TNFa, IL-1 ili za RANKL, olakSava ili poboljSava
djelovanje citotoksi¢nih tumoricidnih sredstava;

poremecaj posredovan putem osteoklasta;

poremecaj karakteriziran prekomjernom resorpcijom kostiju;

gubitak kostiju;

gubitak kostiju povezan s upalom;

gubitak kostiju koji nije povezan s upalom;

gubitak kostiju povezan s prekomjernim aktiviranjem osteoklasta;

razaranje zglobova;

razaranje zglobova povezano s upalom;

razaranje zglobova povezano s prekomjernim aktiviranjem osteoklasta;

gubitak kostiju povezan s reumatoidnim artritisom, osteoporozom, bolescu kostiju koja je

povezana s rakom ili Pagetovom boleséu kostiju;

reumatoidni artritis, osteoporoza, bolest kostiju povezana s rakom ili Pagetova bolest kostiju;

neoplazija kostiju;

hiperkalcemija uzrokovana stanjima koja su povezana s poveéanjem resorpcije kostiju; asepticko olabavljenje
prostetickih implantata; osteopetroza, osteoartritis ili ektopicne tvorbe kostiju.

Spoj za uporabu prema zahtjevu 17, naznacen time, da navedeno lijecenje i/ili prevencija obuhvaca oralnu
primjenu spoja.

Uporaba spoja prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 13, naznacena time, da je za proizvodnju lijeka za lijeCenje 1/ili
prevenciju sljedecih stanja:

upalni poremecéaj ili autoimuni poremecaj;

poremecaj povezan s upalom 1/ili s aktiviranjem imunolo§kog sustava;

poremecaj posredovan prekomjernim i/ili neprikladnim 1/ili produljenim aktiviranjem

imunoloskog sustava;

upala;

poremecaj povezan s upalom ili s aktiviranjem imunoloSkog sustava;

reumatoidni artritis;

psorijaza;

psorijaticki artritis; ankilozni spondilitis; upalna bolest crijeva;

imunolo$ka reakcija koja vodi do odbacivanja organa ili presadaka nakon transplantacije;

tumor koji prekomjerno izrazava TNFa, IL-1 ili RANKIL, ili kod kojega inhibicija za TNFa, IL-] ili za RANKL,
olaksava ili poboljSava djelovanje citotoksiénih tumoricidnih sredstava;

poremecaj posredovan putem osteoklasta;

poremecaj karakteriziran prekomjernom resorpcijom kostiju;

gubitak kostiju;

gubitak kostiju povezan s upalom;

gubitak kostiju koji nije povezan s upalom;

gubitak kostiju povezan s prekomjernim aktiviranjem osteoklasta;

razaranje zglobova;

razaranje zglobova povezano s upalom;

razaranje zglobova povezano s prekomjernim aktiviranjem osteoklasta;

gubitak kostiju povezan s reumatoidnim artritisom, osteoporozom, bole§cu kostiju koja je

povezana s rakom ili Pagetovom bolescu kostiju;

10
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reumatoidni artritis, osteoporoza, bolest kostiju povezana s rakom ili Pagetova bolest kostiju;
neoplazija kostiju;
hiperkalcemija uzrokovana stanjima koja su povezana s povecanjem resorpcije kostiju; asepti¢ko olabavljenje
prostetickih implantata; osteopetroza, osteoartritis ili ektopi¢ne tvorbe kostiju.
5 20. Uporaba prema zahtjevu 19, naznadena time, da navedeni lijek je lijek za oralnu primjenu.
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