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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj s formulom (I) ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol:

naznaden time da

Xl je Nili CRH;

ije Nili CR13;

7. je NR;R;, OR7, S(O),R7, ili CR7RsR 4, gdje n je 0, 1, ili 2; svaki od Ry, Rs, R, 1 Ry, neovisno, je H ili C;-Cq alkil
proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe supstituenata koji se biraju iz skupine koju ¢ine halo, hidroksil, COOH,
C(0)O-C,-Cg alkil, cijano, C;-Cs alkoksil, amino, mono-C;-Cg alkilamino, di-C;-Cg alkilamino, C;-Cg cikloalkil,
Cs-C g aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, 1 5- ili 6-¢lani heteroaril; svaki od Ry, Rs, i Ry, neovisno, je -Q;-T, gdje
Qq je veza ili C;-C; alkil poveznica proizvoljno supstituirana s halo, cijano, hidroksil ili C;-C¢ alkoksi, 1 T; je H,
halo, hidroksil, COOH, cijano, ili RSy, gdje Rg; je C;-Cs alkil, C,-Cg alkenil, C,-Cg alkinil, C;-C¢ alkoksil, C(O)O-
C:-C¢ alkil, C3-Cg cikloalkil, C¢- C;q aril, amino, mono-C;-C¢ alkilamino, di-C;-Cs alkilamino, 4 do 12-¢lani
heterocikloalkil, ili 5- ili 6-¢lani heteroaril, 1 Rg; je proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe supstituenata koji se
biraju iz skupine koju ¢ine halo, hidroksil,

okso, COOH, C(O)O-C;-C¢ alkil, cijano, C;-Cg alkoksil, amino, mono-C;-Cs alkilamino, di-C;-Cg alkilamino, Cs-
Cs cikloalkil, C-C g aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, 1 5- ili 6-¢lani heteroaril,

Rg je C4-Cyg aril ili 5- ili 6-Clani heteroaril, svaki od kojih je proizvoljno supstituiran s jednim ili vise -Q,-T,, pri
cemu Q, je veza ili C;-C; alkil poveznica proizvoljno supstituirana s halo, cijano, hidroksil ili C;-C alkoksi, 1 T; je
H, halo, cijano, -OR,, -NR,R;, -(NR_,R,RC)+A-,-C(O)R,, -C(O)OR,, - C(O)NR,R,, -NR,C(O)R,, -NR,C(O)OR,, -
S(O):R,, -S(O),NR,Ry, ili Ry, gdje svaki od R,, Ry, 1 RC, neovisno je H ili Rgs, A- je farmaceutski prihvatljiv anion,
svaki od Rg; i Rg;, neovisno, je C1-Cs alkil, C;-Cg cikloalkil, C4-Cyp aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, ili 5- ili 6-
¢lani heteroaril, ili R, i Ry, zajedno s atomom N na koji su oni spojeni, tvore 4 do 12-¢lani heterocikloalkilni prsten
koji ima O ili 1 dodatni heteroatom, i svaki od Ry, Rg3, te 4 do 12-¢lani heterocikloalkilni prsten koji tvore R, i Ry,
je proizvoljno supstituiran s jednim ili vise -Q;-T5, pri cemu Qs je veza ili C;-Cs alkil poveznica svaki proizvoljno
supstituiran s halo, cijano, hidroksil ili C;-Cy alkoksi, i T5 se bira iz skupine koju ¢ine halo, cijano, C;-Cq alkil, Cs-
Cs cikloalkil, Cs-Cj aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, 5- ili 6-¢lani heteroaril, ORy, COORy, -S(O),Ry, -NRyR,, i -
C(O)NRy4R,, svaki od R i R, neovisno je H ili C{-Cq alkil, ili -Qs-T3 je okso; ili bilo koja dva susjedna -Q,-T,,
zajedno s atomima na koje su oni vezani tvore 5- ili 6-¢lani prsten koji proizvoljno sadrzi 1-4 heteroatoma koji se
biraju od N, O i S i proizvoljno supstituiran s jednim ili vise supstituenata koji se biraju iz skupine koju ¢ine halo,
hidroksil, COOH, C(O)O-C;-Cs alkil, cijano, C;-Cg alkoksil, amino, mono-C;-Cg alkilamino, di-C;-C¢ alkilamino,
C5-Cg cikloalkil, C4-Cig aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, i 5- ili 6-¢lani heteroaril;

R7 je -Q4-T4, gdje Qg je veza, C;-C, alkil poveznica, ili C,-C, alkenil poveznica, svaki poveznica proizvoljno
supstituirana s halo, cijano, hidroksil ili C;-Cs alkoksi, i T, je H, halo, cijano, NR{R,, -ORy, -C(O)R;, -C(O)ORg, -
C(O)NR(R,, -C(O)NR{OR,, -NR{C(O)R,, -S(O);R¢, ili Ry, gdje svaki od Rt i R,, neovisno je H ili Rgs, svaki od Rgy
i Rgs, neovisno je C1-Ce alkil, C,-Cg alkenil, C,-Cq alkinil, C;-Cg cikloalkil, C¢-Cyp aril, 4 do 12-¢lani
heterocikloalkil, ili 5- ili 6-¢lani heteroaril, 1 svaki od Rg4 i Rgs je proizvoljno

supstituiran s jednim ili viSe -Qs-Ts, pri ¢emu Qs je veza, C(O), C(O)NR,, NRC(0), S(O),, ili C;-C; alkil
poveznica, Ry je H ili C;-Cq alkil, i Ts je H, halo, C;-Cg alkil, hidroksil, cijano, C;-C¢ alkoksil, amino, mono-C;-Cg
alkilamino, di-C,-Cg alkilamino, C5-Cg cikloalkil, Cs-Cj aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, 5- ili 6-¢lani heteroaril,
ili S(O) R, gdje q je 0, 1, ili 2 i R, je C;-Cy alkil, C,-Cg alkenil, C,-Cs alkinil, C;-Cj cikloalkil, Co-Cq aril, 4 do 12-
¢lani heterocikloalkil, ili 5- ili 6-Clani heteroaril, 1 T je proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe supstituenata koji
se biraju iz skupine koju ¢ine halo, C;-Cq alkil, hidroksil, cijano, C;-Cy alkoksil, amino, mono-C;-Cg alkilamino, di-
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C;-Cs alkilamino, C;-Cg cikloalkil, C¢-Cg aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, te 5- ili 6-¢lani heteroaril osim kada
Ts je H, halo, hidroksil, ili cijano; ili -Qs-T'5 je okso;

svaki od Rg, R;1, Rys, 1 Ry3, neovisno, je H, halo, hidroksil, COOH, cijano,

Rgs, ORge, ili COORge, gdje Rgg je C1-Cq alkil, C,-Cq alkenil, C,-Cq alkinil, C;-Cg cikloalkil, 4 do 12-¢lani
heterocikloalkil, amino, mono-C;-C¢ alkilamino, ili di-C;-Cs alkilamino, i Rge je proizvoljno supstituiran s jednim
ili vise supstituenata koji se biraju iz skupine koju ¢ine halo, hidroksil, COOH, C(O)O-C;-Cs alkil, cijano, C;-Ce
alkoksil, amino, mono-C;-Cg alkilamino, i di-C,-C¢ alkilamino; ili R; 1 Rg, zajedno s atomom N na koji su oni
spojeni, tvore 4 do 11-¢lani heterocikloalkilni prsten koji ima 0 to 2 dodatnih heteroatoma, ili R; i Rg, zajedno s
atomom C na koji su oni vezani, tvore C3- C8 cikloalkil ili 4 do 11-¢lani heterocikloalkilni prsten koji ima 1 do 3
heteroatoma, te svaki od 4 do 11-¢lanih heterocikloalkilnih prstena ili C3-Cg cikloalkil koji tvore R; i Ry je
proizvoljno supstituiran s jednim ili vise -Q6-T6, pri ¢emu Q6 je veza, C(O), C(O)NR,,, NR_,C(O), S(O),, ili C;-C;
alkil poveznica, Ry, je H ili C;-Cq alkil, 1 T6 je H, halo, C,-Cq alkil, hidroksil, cijano, C;-C4 alkoksil, amino, mono-
C,-Cs alkilamino, di-C;-Cg alkilamino, C5-Cg cikloalkil, C4-Cq aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, 5- ili 6-¢lani
heteroaril, ili S(O),R;, gdje p je 0, 1, ili 2 i R;, je C-Cs alkil, C,-Cy alkenil, C2- C6 alkinil, C5-Cg cikloalkil, C¢-Cig
aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, ili 5- ili 6-¢lani heteroaril, 1 T6 je proizvoljno supstituiran s jednim ili vise
supstituenata koji se biraju iz skupine koju ¢ine halo, C;-Cq alkil, hidroksil, cijano, C;-C alkoksil, amino, mono-C;-
Cs alkilamino, di-C;-Cq4 alkilamino,

C5-Cs cikloalkil, Cg-Cyg aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, i 5- ili 6-¢lani heteroaril osim kada Té6 je H, halo,
hidroksil, ili cijano; ili -Q6-T6 je okso; i Ry4 je odsutan, H, ili C;-Cq alkil proizvoljno supstituiran s jednim ili vise
supstituenata koji se biraju iz skupine koju ¢ine halo, hidroksil, COOH, C(O)O-C;-C; alkil, cijano, C;-Cg alkoksil,
amino, mono-C;-Cg alkilamino, di- C;-Cg alkilamino, C5-Cy cikloalkil, C¢-Cyq aril, 4 do 12-¢lani heterocikloalkil, 1
5- ili 6-¢lani heteroaril.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da R¢ je fenil supstituiran s jednim ili vise -Q,- Ty; ili Ry je 5- ili 6-Clani
heteroaril koji sadrzi 1-3 dodatnih heteroatoma koji se biraju od N, O, i1 S i proizvoljno supstituiran s jednim ili vise
-Q,-T,, pozeljno 5- ili 6-¢lani heteroaril je piridinil, pirazolil, pirimidinil, kinolinil, tetrazolil, oksazolil, izoksazolil,
tiazolil, izotiazolil, furil, ili tienil, svaki od kojih je proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe -Q,-T,.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-2, naznacen time da T2 je -NR,R, ili - C(O)NR,R,, gdje svaki od R, i Ry,
neovisno je H ili C;-Cq alkil, ili R, i Ry, zajedno s atomom N na koji su oni spojeni, tvore 4 do 12-¢lani
heterocikloalkilni prsten koji ima O ili 1 dodatni heteroatom, C;-Cg alkil i 4 do 12-¢lani heterocikloalkilni prsten
koji je proizvoljno supstituiran s jednim ili vi§e -Q3-T3, i Q2 je C,-C; alkil poveznica proizvoljno supstituirana s
halo ili hidroksilom.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-3, naznadlen time da R; je C;-Cq alkil, C;-Cg cikloalkil ili 4 do 12-¢lani
heterocikloalkil, svaki proizvoljno supstituiran s jednim ili vise -Qs-Ts; ili R; je 4 do 12-¢lani heterocikloalkil
proizvoljno supstituitan s jednim ili viSe -Qs-Ts, poZeljno R; je piperidinil, tetrahidropiran, tetrahidro-2H-
tiopiranil,ciklopentil, ili cikloheksil, svaki proizvoljno supstituiran s jednim ili vise -Qs-Ts.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-4, naznacen time da (i) jedan ili viSe -Qs-T's su okso; ili (ii) Ts je H, halo, C-
Cs alkil, C,-Cs alkoksil, C;-Cy cikloalkil, C¢-Cy aril, ili 4 do 12-¢lani heterocikloalkil; ili (ii1) kada Qs je veza, Ts je
amino, mono-C;-Cg alkilamino, di-C;-Cg alkilamino, C;-Cg alkil, C5-Cg cikloalkil, ili 4 do 12-¢lani heterocikloalkil;
ili (iv) kada Qs je CO, S(O),, ili NHC(O), Ts je C;-Cq alkil, C;-Cs alkoksil, C;-Cg cikloalkil, ili 4 do 12-¢lani
heterocikloalkil; ili (v) kada Qs je C;-C; alkil poveznica, Ts je H, C¢-Cyg aril, C5-Cg cikloalkil, 4 do 12-¢lani
heterocikloalkil, ili S(O)¢R,.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5, naznacen time da svaki od R; i Ry; je H.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-6, maznacen time da svaki od R, i Ry, neovisno je H ili C;-Cg alkil
proizvoljno supstituiran s amino, mono-C;-Cg alkilamino, di-C;-Cg alkilamino, ili C¢-Cy aril, poZeljno svaki od R, i
R, je metil.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-7, naznacen time da R, je H, metil, etil, etenil, ili halo, Rgis H, metil, ili etil,
1 Ry3 je H ili metil.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da spoj ima Formulu (Ie):
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z Re
Rqz
O
(Ie),
pozeljno spoj ima Formulu (Ig):
Ry
|
N R
Rz
0O
(lg),

pri éemu R,, R, 1 Ry, su svaki, neovisno C_4 alkil.

10. Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 i 9, naznacen time da Ry je C4-Cyg aril ili 5- ili 6- ¢lani heteroaril, svaki od
kojih je proizvoljno, neovisno supstituiran s jednim ili vise - Q,-T5, pri ¢emu Q2 je veza ili C;-Cs alkil poveznica, i
T2 je H, halo, cijano, -OR,, - NR R, - (NR,R,RO)+A-, -C(O)NR,R,, -NR,C(O)R,, -S(O);R, ili Ry, gdje svaki od
R, 1Ry, neovisno je H ili RS3, svaki od R, 1 Rg3, neovisno, je C;-Cg alkil, ili R, i Ry, zajedno s atomom N na koji su
oni spojeni, tvore 4 do 7-¢lani heterocikloalkilni prsten koji ima O ili 1 dodatni heteroatom, 1 svaki od Rg,, Rg3, 1 4
do 7-¢lani heterocikloalkilni prsten koji tvore R, i Ry, je proizvoljno, neovisno supstituiran s jednim ili vise -Qs-Ts,
pri ¢emu Qj; je veza ili C;-Cs alkil poveznica i T; se bira iz skupine koju ¢ine halo, C;-C¢ alkil, 4 do 7-¢lani
heterocikloalkil, ORy, -S(O):Rg4, 1 - NR4R,, svaki od R i R, neovisno je H ili C;-Cq alkil, ili -Q5-T; je okso; ili bilo
koja dva susjedna -Q2-T2, zajedno s atomima na koje su oni vezani tvore 5- ili 6-Clani prsten koji proizvoljno sadrzi
1-4 heteroatoma koji se birajuod N, O 1 S.

11. Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 i 9, naznacen time da spoj ima Formulu (II):

~Qp-T
ydel

Re 0 (I,

pri ¢emu Q, je veza ili metil poveznica, T, je H, halo, -OR,, -NR,R;, -(NR,R,RC)+A- ili -S(O),NR,R;, R; je
piperidinil, tetrahidropiran, ciklopentil, ili cikloheksil, svaki proizvoljno supstituiran s one -Qs-Ts i Rg je etil,
pozeljno spoj ima Formulu (ITa):
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Rg o (1la).

12. Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1, 9, i 11, naznacen time da (i) svaki od R, i Ry, neovisno je H ili C;-Cg alkil
proizvoljno supstituiran s jednim ili vise -Qs-T;, (ii) jedan od R, i Ry, je H, ili (iii) R, 1 Ry, zajedno s atomom N na
5 koji su oni spojeni, tvore 4 do 7-¢lani heterocikloalkilni prsten koji ima 0 ili 1 dodatnih heteroatoma na atomu N i
prsten je proizvoljno supstituiran s jednim ili viSe -Q;-T;, poZeljno R, 1 Ry, zajedno s atomom N na koji su oni
spojeni, tvore azetidinil, pirolidinil, imidazolidinil, pirazolidinil, oksazolidinil, izoksazolidinil, triazolidinil,
tetrahidrofuranil, piperidinil, 1,2,3,6-tetrahidropiridinil, piperazinil, ili morfolinil, i prsten je proizvoljno supstituiran

s jednim ili viSe -Q;-T;, 1 viSe poZeljno R, i Ry, zajedno s atomom N na koji su oni spojeni, tvore morfolinil.

10 13. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da spoj je odabran od
Spoj broj Struktura
1
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[ 3

1 njihove farmaceutski prihvatljive soli.
14. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da spoj je

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

15. Farmaceutski pripravak naznacen time da sadrZi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 114 ili njegovu farmaceutski
prihvatljivu sol 1 farmaceutski prihvatljiv nosac.

16. Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-14 naznacen time da je za upotrebu u postupku lijecenja ili sprjeéavanja raka.
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