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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj formule:

M,
naznaden time $to:
X4 1 X, su neovisno vodik, halogen, hidroksi, amino ili okso, uz uvjet da X; nije okso kada su atomi ugljika 12 1
13 medusobno spojeni dvostrukom vezom, uz dodatno uvjet da X, nije okso kada su atomi ugljika 9 i 11
medusobno spojeni dvostrukom vezom;
R; je -H, -CN, halogen, -CF3, ili -C(O)R,, gdje je R, -OH, alkoksici, -NH,, alkilaminoc.4) ili -NHS(O),-
a]kﬂ(CM);
R; je vodik ili je R, odsutan kada atom s kojim je vezan tvori dio dvostruke veze;
Rz’ je =CH2 ili alkﬂ(cgg);
svaki od R; i Ry je neovisno vodik, hidroksi, metil ili je definiran kao niZe kada se bilo koju od tih skupina
uzima zajedno sa skupinom R; i
Y je:
-H, -OH, -SH, -CN, -F, -CF;, -NH, ili -NCO;
alkilceg), alkenilceg), alkinilccg), arilcen), aralkilee), heteroarilccs), heterocikloalkilcey), alkoksiiccs),
ariloksic<iz), aciloksc<s), alkilaminoc.g), dialkilaminoc.g, alkenilaminog.s), arilaminoccg),
aralkilaminocg), alkiltioccg), aciltioges), alkilsulfonilaminog.s), ili supstituirani verzije bilo koje od tih
skupina;
-alkandiilc<g)-Ry, -alkendiilc<g)-Ry, ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina, gdje je Ry:
vodik, hidroksi, halogen, amino ili tio; ili
heteroarilc<g), alkoksiic<s), alkeniloksii<s), ariloksiic<g), aralk-oksic<g), heteroariloksic<g), aciloksics),
alkilaminoc<g), dialkilaminogc<s), alkenilaminogc<s), arilamino(cg), aralkilaminoc<s), heteroarilaminoc<s,
alkilsulfonilaminog<g), amidoess, -OC(O)NH-alkilcss), -OC(O)CH,NHC(O)O--butil, -OCH,-
alkiltioc<g), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;
-(CH,),,C(O)R,, gdje je m 0-6, aR_ je:
vodik, hidroksi, halogen, amino, -NHOH,

ili tio; ili

alkﬂ(cgg), alkenﬂ(cgg), alkjnﬂ(cgg), al'ﬂ(cgg), ara]kil(cgc,g), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgg), alkOkSi(ng),
alkeniloksic<g),  arytoksig<s), aralkoksiccsg), heteroariloksicss), —aciloksiccg), —alkilaminoss),

dialkilaminoc<ss), arilaminoxs), alkilsulfonilaminoc<g), amidoc<s), -NH-alkoksic<s), -
NHbheterocikloalkilc<g), -NHC(NOH)-alkilc<s), -NH-amidoc<s), ili supstituirana verzija bilo koje od tih
skupina;

R.1R3, taken zajedno, su -O- ili -NRy-, gdje je Ry vodik ili alkilic<sy; ili
R. iRy, taken zajedno, su -O- ili -NRg-, gdje je Ry vodik ili alKilic<sy; ili
-NHC(O)R,, gdje je R.:
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vodik, hidroksi, amino; ili

alkﬂ(cgg), alkenﬂ(cgg), alkjnﬂ(cgg), al'ﬂ(cgg), ara]kil(cgc,g), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgg), alkOkSi(ng),
ariloksig<g), aralkoksic<sg, heteroariloksic<g), aciloksiccg), alkilaminogccss), —dialkilaminoecss,
arilaminocs), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;

gdje termini alkil, alkenil, alkinil, alkandiil, te alkendiil takoder pokrivaju ciklo i prstenaste verzije tih skupina;
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili tautomer.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaden time $to je dodatno definiran formulom:

gdje:

HiC, LH3

-
~
~
<
-+

21

H
Rz CHs (1)

R; je -H, -CN, halogen, -CF;, ili -C(O)R,, gdje je R, -OH, alkoksic.4), -NH,, alkilamino,c,., ili -NHS(O),-
a]kﬂ(CM);
R; je vodik ili je R, odsutan kada atom s kojim je vezan tvori dio dvostruke veze; i

Y je:
-H, -OH, -SH, -CN, -F, -CF;, -NH; ili -NCO;
alkﬂ(cgg), alkenﬂ(cgg), a]_killil(cgg), al'ﬂ(cglz), aralkil(cgz), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgz), alkOkSi(ng),

ariloksig<2), aciloksic<g),alkilamino<s, dialkilaminoxs), alkenilamino.s), arilaminocs,
aralkilaminoc<g), alkiltioc<g), aciltioc<s), alkilsulfonilamino<g), ili supstituirani verzije bilo koje od tih
skupina;

-alkandiilc<s)-Ry, -alkendiil c<g)-Ry, ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina, gdje je Ry

vodik, hidroksi, halogen, amino ili tio; ili

heteroarilc<s), alkoksic<g), alkeniloksi(cg), ariloksicg), aralk-oksiccs), heteroariloksiccg), aciloksii<s),
alkilaminocg), dialkilammoc.g,, alkenilaminoc<g, arilaminog.s), aralkilaminoc.g), heteroarilamino c<sg,
alkilsulfonilaminoc<g, amidoges), -OC(O)NH-alkilceg), -OC(O)CH,NHC(O)Or-butil, -OCH,-
alkiltiocg), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;

'(CHZ)mC(O)Rc, gd]e je m 0'6’ a RC je:

vodik, hidroksi, halogen, amino, -NHOH,
ili tio; ili

alkﬂ(cgg), alkenﬂ(cgg), alkjnﬂ(cgg), al'ﬂ(cgg), ara]kil(cgc,g), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgg), alkOkSi(ng),
alkeniloksiccg),  ariloksices),  aralkoksiceg),  heteroarilokSices), — aciloksiceg), — alkilamino g,
dialkilaminoc.g), arilaminoc.g), alkilsulfonilamino s, amidoc<g), -NH-alkoksi<s), -
NHheterocikloalkil ccss), -NHC(NOH)-alKil<s), -NH-amidoc<s), ili supstituirana verzija bilo koje od tih
skupina; ili

-NHC(O)R,, gdje je R.:

vodik, hidroksi, amino; ili

alkﬂ(cgg), alkenﬂ(cgg), alkjnﬂ(cgg), al'ﬂ(cgg), ara]kil(cgc,g), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgg), alkOkSi(ng),
ariloksi<s), aralkoksi<s), heteroariloksic<g), aciloksiiccg),alkilaminoc<g), dialkilamino s,
arilaminocs), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili tautomer.
Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 2, naznacen time $to je dodatno definiran formulom:

HsC, .CHs

-
>
)
Ry

H CH, (1)

gdje:
R; je -H, -CN, halogen, -CF;, ili -C(O)R,, gdje je R, -OH, alkoksic.4), -NH,, alkilamino,c,., ili -NHS(O),-
a]l<il<c1_4); i
Y je:
-H, -OH, -SH, -CN, -F, -CF;, -NH, ili -NCO;
a]_kil(cgg), alkenﬂ(cgg), a]_killil(cgg), al'ﬂ(cglz), aralkil(cgz), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgz), alkOkSi(ng),
ariloksigc<iy),  aciloksigc<s), alkilamino<g),  dialkilaminogxs), alkenilaminoc<g),  arilamino.cs,
aralkilaminoc<g), alkiltioc<g), aciltioc<s), alkilsulfonilamino<g), ili supstituirani verzije bilo koje od tih
skupina;
-alkandiilc<g)-Ry, -alkendiilc<g)-Ry, ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina, gdje je Ry:
vodik, hidroksi, halogen, amino ili tio; ili
heteroarilc<s), alkoksiiccs), alkeniloksic<s) ariloksiccg), aralk-oksic<g), heteroariloksicc<s), aciloksiies),
alkilaminocg), dialkilaminoc.g), alkenilaminoc.g), arilaminog<s,, aralkilaminoc.g), heteroarilaminoc.g,
alkilsulfonilaminoc<g, amidoges), -OC(O)NH-alkilceg), -OC(O)CH,NHC(O)Or-butil, -OCH,-
alkiltioc<g), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;
-(CH,),,C(O)R,, gdje je m 0-6, aR_ je:
vodik, hidroksi, halogen, amino, -NHOH,

ili tio; ili

alkilc<g), alkenil<s), alkiniless), arile<s), aralkilc<g), heteroarilc<g), heterocikloalkilic<s), alkoksigcs<s),
alkeniloksic<g),  ariloksic<g), — aralkoksic<g),  heteroariloksic<s), — aciloksic<s), — alkilaminogcs,
dialkilaminoc.g),  arilamino.g,  alkilsulfonlaminoc.g),  amidoc<, -NH-alkoksices), —-NH-
heterocikloalkil c<g), -NHC(NOH)-alkil<g), -NH-amidos), ili supstituirana verzija bilo koje od tih
skupina; ili
-NHC(O)R,, gdje je R.:

vodik, hidroksi, amino; ili
alkilic<g), alkenilccg), alkinilc<s), arilccs), aralkilees), heteroarile<g), heterocikloalkilccg), alkoksiccs),
ariloksigc<g),  aralkoksic<s), heteroariloksiccg), aciloksig<s), alkilaminog<s), dialkilamino.cs,
arilamino cs), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili tautomer.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 3, naznacen time $to je dodatno definiran formulom:
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HsC

av),

gdje:
R; je -H, -CN, halogen, -CF3, ili -C(O)R,, gdje je R, -OH, alkoksici, -NH,, alkilaminoc.4) ili -NHS(O),-
a]kil(CM); i
Y je:
-H, -OH, -SH, -CN, -F, -CF;, -NH, ili -NCO;
alkﬂ(cgg), alkenﬂ(cgg), a]_killil(cgg), al'ﬂ(cglz), aralkil(cgz), heteroaril(cgg), heterocikloalkil(cgz), alkOkSi(ng),
ariloksigc<iy),  aciloksigc<s), alkilamino<g),  dialkilaminogxs), alkenilaminoc<g),  arilamino.cs,
aralkilaminoc.g), amidogcs), alkiltiogcs), aciltioc<s), alkilsulfonilaminoc.s), ili supstituirani verzije bilo koje
od tih skupina;
-alkandiilc<s)-Ry, -alkendiil c<g)-Ry, ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina, gdje je Ry
vodik, hidroksi, halogen, amino ili tio; ili
heteroarilc<s), alkoksic<g), alkeniloksiccs), ariloksicg), aralk-oksiccs), heteroariloksiccg), aciloksiccs),
alkilaminocg), dialkilaminoc.g), alkenilaminoc.g), arilaminog<s,, aralkilaminoc.g), heteroarilaminoc.g,
alkilsulfonilaminoic<g, amidog<s), -OC(O)NH-alkilcg), -OC(O)CH,NHC(O)Or-butil, -OCH,-
alkiltio c<sg), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;
-(CH,),,C(O)R,, gdje je m 0-6, a R, je:
vodik, hidroksi, halogen, amino, -NHOH,

ili tio; ili

alkilic<g), alkenilccg), alkinilc<s), arilccs), aralkilees), heteroarile<g), heterocikloalkilccg), alkoksiccs),
alkeniloksiccg),  ariloksices),  aralkoksiceg),  heteroarilokSices), — aciloksiceg), — alkilamino g,
dialkilaminoc.g,  arilaminoc<s),  alkilsulfonilaminog.s,  amidoges, -NH-alkoksiccg, -NH-
heterocikloalkil c<g), -NHC(NOH)-alkil<g), -NH-amidos), ili supstituirana verzija bilo koje od tih
skupina; ili
-NHC(O)R, gdje je R.:

vodik, hidroksi, amino; ili
alkilc<g), alkenil<s), alkiniless), arile<s), aralkilcg), heteroarilc<s), heterocikloalkili<s), alkoksigcs<s),
ariloksigc<g),  aralkoksic<s), heteroariloksiccg), aciloksig<s), alkilaminog<s), dialkilamino.cs,
arilaminocs), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina;

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol ili tautomer.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-4, naznacen time $to je R, -CN.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-5, naznacen time $to je Y -(CH,),C(O)R,, gdje je m 0-6, a R,

je vodik, hidroksi, amino, -NHOH,
N o
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alkilc<g), alkenilceg), alkinilceg), arilesg), aralkiless), heteroarile<g), heterocikloalkilc<s), alkoksic<s),
alkeniloksic<g), ariloksi(c<g), aralkoksic<g), aciloksig<g), alkilaminog<s), dialkilaminoyg), arilaminocs),
alkilsulfonilamino.<g), amidogc<s), -NH-alkoksic<s), -NH-heterocikloalkilc<g), -NHC(NOH)-alkilc<g), -NH-
amidoc<g), ili supstituirana verzija bilo koje od tih skupina koja nije vodik, hidroksi, amino, te -NHOH.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-5, naznacen time $to je Y -alkandiil(c<g)-Ry.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 7, naznaden time $to je Y -CH,-R,.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 7 ili 8, naznacen time $to se R, bira iz skupine koju ¢ine hidroksi,
aciloksiccg), supstituirani aciloksicc<s), alkoksic<s), supstituirani alkoksic<g), heteroarilc<g), -OC(O)NH-alkilc<s), -
OC(O)CH,NHC(O)O-£-butil, te -OCH,-alkiltiogcs).

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-5, naznafen time Sto se Y bira iz skupine koju ¢ine
alkilsulfonilaminoc.g), supstituirani alkilsulfonilaminoc.s, 1 heteroarilc<g).

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-5, naznaden time $to je Y -NHC(O)R., gdje je R. vodik,
hidroksi, amino, alkilic<g), arilc<g), alkoksic<s), aciloksic<g), alkilaminoi<g), dialkilaminog<g), ili supstituirana
verzija bilo koje od tih skupina koja nije vodik, hidroksi i amino.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 11, naznaden time $to je R. alkil c<s) ili supstituirani alKilc<s).

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 12, naznafen time $to je R. metil, etil, ciklopropil, ciklobutil, n-heksil, 1,1-
difluoretil ili 2,2,2-trifluoretil.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 ili 5, naznaden time $to je Y -(CH,),,C(O)R, gdje je m O, te
gdje se R, 1 R; uzima zajedno i jesu -O-.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 ili 5, naznaden time $to je Y -(CH,),,C(O)R, gdje je m O, te
gdje se R, 1R, uzima zajedno i jesu -O-.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaden time $to je dodatno definiran kao:

\/CF3
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NC

0

T
T

e
My

ili ,

ili farmaceutski prihvatljiva sol ili tautomer u skladu s bilo kojom od gornjih kemijskih formula.
Farmaceutski pripravak, naznacen time $to sadrzi:

a) spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-16; 1

b) pomoénu tvar.
Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-16, naznacen time 3to je namijenjen upotrebi u terapiji.
Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-16, naznacden time $to je namijenjen upotrebi u lijeCenju i/ili
sprje¢avanju bolesti ili poremecaja, gdje je bolest ili poremedaj rak, komplikacija lokaliziranog ili izlaganja cijelog
tijela ionizirajuéem zraCenju, mukozitis kao posljedice terapije zracenjem ili kemoterapije, autoimuna bolest,
kardiovaskularna bolest, ishemijsko-reperfuzijska ozljeda, akutno i kroni¢no zatajenje organa, ukljucujuci
bubreZznu insuficijencija i sréanu insuficijenciju, respiratorna bolest, dijabetes, komplikacija dijabetesa, teSke
alergije, odbacivanje presatka, reakcija presatka prema domacinu, neurodegenerativna bolest, bolest oka, kroni¢na
bol, degenerativna bolest kostiju, ukljuéujuci osteoartritis i osteoporozu, upalna crijevna bolest, dermatitis, sepsa,
poremecaj napadaja ili neuropsihijatrijski poremecaj.
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