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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

10.

Spoj s formulom I:

AN 0

2
Ly
N

R

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol; ili njegov hidrat, solvat ili polimorf; naznacen time §to:

R' je H, halo, ili C,; alkil po izboru supstituiran s 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno odabrana iz skupine koju
¢ine halo, OH, CN, OR, NHR, NRR', N(R)C(=O)R', N(R)C(=0)(O)R', OC(=0O)NRR', C(=0)R, C(=0)NRR/,
N(R)S(O),R', S(O),R, 1 S(O),NRR";

R? je H, halo, ili C, alkil;

Cy je Cs; cikloalkil, 3-7 ¢lani heterociklil, fenil, ili 5-6 ¢lani heteroaril, svaki po izboru supstituiran s 1, 2, ili 3
supstituenta neovisno odabrana iz skupine koju ¢ine R?, okso, halo, OH, CN, OR, NHR, NRR', NR)C(=0O)R’,
N(R)C(=0)O)R’, OC(=0)NRR', C(=0)R, C(=0)NRR', N(R)S(0),R’, S(O);R, i S(O),NRR/, pri ¢emu R? je Cy.
3 alkil po izboru supstituiran s 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno odabrana iz skupine koju Cine halo, OH, CN,
OR, NHR, NRR', N(R)C(=0O)R’, N(R)C(=0)(O)R', OC(=0)NRR', C(=0)R, C(=O)NRR’', N(R)S(O),R’, S(O);R,
i S(O);NRR’;

R, R’ svaki je neovisno H, ili C,; alkil po izboru supstituiran s 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno odabrana iz
skupine koju ¢ine halo, OH, i CN.

Spoj s formulom 1 iz zahtjeva 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to Cy je Cs_; cikloalkil,

ili 5-7 €lani heterociklil, svaki po izboru supstituiran s 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno odabrana iz skupine koju

gine R®, okso, halo, OH, CN, OR, NHR, NRR', N(R)YC(=0)R', N(R)C(=0)(O)R, OC(=0)NRR', C(=O)R,

C(=0)NRR', N(R)S(O),R’, S(O),R, i S(O),NRR/, pri {emu R? je Cy alkil po izboru supstituiran s 1, 2, ili 3

supstituenta neovisno odabrana iz skupine koju ¢ine halo, OH, CN, OR, NHR, NRR', N(R)C(=O)R',

N(R)C(=0)(O)R', OC(=0)NRR', C(=0)R, C(=0)NRR’, N(R)S(O);R’, S(O);R, i S(O);NRR".

Spoj s formulom I iz zahtjeva 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, nazna¢en time §to R? je vodik.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time $to je spoj odabran iz skupine koju Cine:
trans-4-[2-[(R)-1-Hidroksietil]-1H-furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin- 1 -il] cikloheksankarbonitril (1),
trans-4-[2-(Hidroksimetil)furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il] cikloheksankarbonitril (2),
2-[trans-4-[2-[(R)-1-Hidroksietil]furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il]cikloheksil] acetonitril (3),
2-[(2R,55)-5-[2-[(R)-1-Hidroksietil]furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il] tetrahidropiran-2-il] acetonitril (4),
3-[2-[(R)-1-Hidroksietil]-1H-furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-i1]-N~(2,2,2-trifluoroetil)pirolidin-1 -
karboksamid (5),
(R)-4-[2-(1-Hidroksietil)-1H-furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-11]-N-(2,2,2-trifluoroetil)piperidin-1 -
karboksamid (6),
2-[(2R,5S)-5-[2-(Hidroksimetil)furo[3,2-bJimidazo[4,5-d]piridin-1-il]tetrahidropiran-2-il] acetonitril (7),
2-[(28,55)-5-[2-(Hidroksimetil)furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il]tetrahidropiran-2-il] acetonitril (8),
2-[(2R,58)-5-[2-Etilfuro[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il] tetrahidropiran-2-ilJacetonitril (9), 2-[(2R,55)-5-[2-
Furo[3,2-b]limidazo[4,5-d] piridin-1-il] tetrahidropiran-2-il] acetonitril (10),

i
2-[(2R,55)-5-[2-Metilfuro[3,2-b]imidazo[4,5-d] piridin-1-il] tetrahidropiran-2-il]acetonitril (11);
ili njihova farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznaen time §to je spoj 2-[(2R,5S5)-5-[2-[(R)-1-Hidroksietil]furo[3,2-

blimidazo[4,5-d]piridin-1-il] tetrahidropiran-2-il]acetonitril (4), ili njegov hidrat, solvat ili polimorf.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time $to je spoj farmaceutski prihvatljiva sol 2-[(2R,55)-5-[2-[(R)-1-

Hidroksietil]furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il] tetrahidropiran-2-il]Jacetonitril (4), ili njegov hidrat, solvat ili

polimorf.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznaen time S$to je spoj 2-[(2R,55)-5-[2-(Hidroksimetil)furo[3,2-

blimidazo[4,5-d]piridin-1-il]tetrahidropiran-2-il] acetonitril (7), ili njegov hidrat, solvat ili polimorf.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time S$to je spoj farmaceutski prihvatljiva sol 2-[(2R,5S)-5-[2-

(Hidroksimetil)furo[3,2-b]imidazo[4,5-d]piridin-1-il]tetrahidropiran-2-il] acetonitril (7), ili njegov hidrat, solvat ili

polimorf.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time §to je spoj 2-[(2R,5S)-3-[2-Metilfuro[3,2-b]imidazo[4,5-d]

piridin-1-il] tetrahidropiran-2-ilJacetonitril (11), ili njegov hidrat, solvat ili polimorf.

Spoj prema patentnom zahtjevu 1, naznaCen time sto je spoj farmaceutski prihvatljiva sol 2-[(2R,55)-5-[2-

Metilfuro[3,2-bJimidazo[4,5-d] piridin-1-il] tetrahidropiran-2-ilJacetonitril (11), ili njegov hidrat, solvat ili

polimorf.
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Spoj, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1-10, naznacen time sto je
za uporabu u lije¢enju bolesti.

Pripravak koji sadrZi spoj ili njegovu farmaceutski prihvatljivu sol, prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1-10,
naznacen time §to je za uporabu u lijeCenju bolesti.

Spoj, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za uporabu prema patentnom zahtjevu 11, naznacen time $to je
bolest autoimuna bolest ili poremecaj, upalna bolest ili poremecaj, rak ili neoplasti¢na bolest ili poremeéaj.
Pripravak za uporabu prema patentnom zahtjevu 12, naznaen time $to je bolest autoimuna bolest ili poremecaj,
upalna bolest ili poremecaj, rak ili ncoplasti¢na bolest ili poremedaj.

Spoj, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili pripravak za uporabu prema zahtjevu 13 ili zahtjevu 14, naznacen
time §to je bolest reumatoidni artritis.

Spoj s formulom Al-14, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli:
C

(o] |
Ll
oZ F I °
Al-14 5, V/,

Postupak za pripravu spoja prema patentnom zahtjevu 1, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli, naznacen time
S$to obuhvaca dovodenje u kontakt spoja s formulom V:

Cy
HN
NG o
v
My
N

O
RPN
\

u prisutnosti (Cy alkil); oksonij tetrafluoroborata na dovoljnoj temperaturi i tijekom dovoljno vremena za
proizvodnju spoja s formulom I:

i spoja s formulom VI:

1

r{

N 0 2
| | J_ R
N

pri éemu R” je H, i R' i Cy su kao to je definirano u zahtjevu 1.

Postupak prema patentnom zahtjevu 17, naznacen time Sto je reagens (C;-¢ alkil); oksonij tetrafluoroborat,
trietiloksonij tetrafluoroborat.

Postupak prema patentnom zahtjevu 17, naznaCen time §to se spoj s formulom V pripravlja postupkom koji
uklju¢uje redukceiju spoja s formulom VII:

X

0 A
|

i HN
O/j“‘ = 0
Vil S Y
N

u prisutnosti katalizatora za hidrogeniranje i plinovitog vodika na dovoljnoj temperaturi, dovoljnom tlaku i
dovoljno vremena za proizvodnju spoja s formulom V pri ¢emu je Cy kao $to je definirano u zahtjevu 1.

Postupak prema patentnom zahtjevu 19, naznacen time $to je katalizator za hidrogeniranje paladij na ugljiku.
Postupak prema patentnom zahtjevu 19, naznacen time §to se spoj s formulom VII pripravlja postupkom koji
obuhvaca dovodenje u kontakt spoja s formulom Al-14:
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ﬁ Cl
N
0P NF I °
Al-14 . /
N
i spoja s formulom VIII:
Cy—NH, VIII

u prisutnosti baze na dovoljnoj temperaturi, i tijekom dovoljno vremena za proizvodnju spoja formule VII pri
¢emu Cy je kao $to je definirano u zahtjevu 1;
pozeljno pri ¢emu je baza N,N-diizopropiletilamin.
Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 17-21, naznacen time Sto je Cy kao Sto je definirano u zahtjevu
2.
Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 17-21, naznafen time $to je spoj s formulom I, ili njegova
farmaceutski prihvatljiva sol, kao $to je definirano u bilo kojem od zahtjeva 4-10.
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