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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

2.
3,
4.

Spoj predstavljen formulom I:

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, stereoizomer 1/ili N-oksid, pri ¢emu

Ry, je odabran od skupine koja se sastoji od H, halogena, hidroksi, cijano 1 C;-Cg alkila;
R;je Hili C;-Cg alkil;
R, je Hili C;-Cg alkil;
R; je odabran od skupine koja se sastoji od H, C;-Cg alkila 1 skupine koja stiti dusik;
pri ¢emu je skupina koja $titi dusik odabrana od skupine koja se sastoji od 9-fluorenilmetiloksikarbonila, tert-
butoksikarbonila, karbobenziloksikarbonila, p-metoksibenziloksikarbonila, acetila, trifluoroacetila, benzoila,
benzila, p-metoksibenzila, p-metoksifenila, 3,4-dimetoksibenzila, trifenilmetila, p-toluensulfonila, -C(O)YOR;; 1
- C(O)R;y; pri Cemu
R3; je odabran od skupine koja se sastoji od C;-C¢ alkila, C,-C¢ haloalkila, C,-Cq alkenila, C,-Cy alkinila, C;-
Cyo cikloalkila, -CH,-C5-Cy, cikloalkila, -CH,-fenila 1 -CH,-piridila, pri ¢emu je bilo koji prethodno spomenuti
cikloalkil izborno supstituiran s od 1-3 neovisno odabranih C;-C; alkila, 1 pri ¢emu je fenil izborno supstituiran
s od 1-2 supstituenata neovisno odabranih od C;-C; alkila, C,-C; haloalkila, C;-C; alkoksi, C;-C; haloalkoksi,
nitro, halo, SO,Me, cijano 1
-OC(O)CHj3; 1 R3; je odabran od skupine koja se sastoji od H, C;-Cy alkila, C;-Cq haloalkila, fenila 1 piridila, pri
¢emu je fenil izborno supstituiran s od 1-2 supstituenata neovisno odabranih od C;-C; alkila, C;-C; haloalkila,
C,-G; alkoksi, C;-C; haloalkoksi, nitro, halo, SO,Me, cijano 1 -OC(O)CHj;
R4 1 R5 su svaki neovisno odabrani od skupine koja se sastoji od H, C;-Cs alkila, X 1 -C;-Cs alkilen-X, pri ¢emu
je X odabran od skupine koja se sastoji od
(1)  C3-Cg cikloalkila;
(1) heteroarila ukljucujuci od 5 do 6 atoma prstena pri ¢emu su 1, 2, ili 3 od atoma prstena neovisno
odabrani od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S;
(111) heterociklila ukljuCujuéi od 3 do 6 atoma prstena pri ¢emu su 1, 2, ili 3 od atoma prstena neovisno
odabrani od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O1 S; 1
(1v) fenila;
pri Cemu su Cs-Cg cikloalkil i1 heterociklil svaki izborno supstituirani s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih
od skupine koja se sastoji od halogena, cijano, okso, C;-Cq alkila, hidroksila, C;-Cs alkoksi 1 -N(R")R’; 1
heteroaril 1 fenil su svaki izborno supstituirani s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se
sastoji od halogena, cijano, C;-Cs alkila, hidroksila, C;-Cq alkoksi 1 -N(R")R’;
ili R4 1 Rs zajedno s dusikom na kojeg su vezani tvore:
heterociklil ukljucujuci od 4 do 6 atoma prstena, pri ¢emu heterociklil ukljucuje ne vise od dva heteroatoma
prstena (ukljucujuci atom dusika koji je vezan na Ry 1 Rs), 1 drugi heteroatom prstena, kada je prisutan, je
neovisno odabran od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S; 1 pri ¢emu je heterociklil
izborno supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od halogena,
cijano, okso, C;-Cs alkila, hidroksila, C;-Cg alkoksi 1 -N(R")R’; ili
heteroaril ukljucujuéi od 5 do 6 atoma prstena; pri ¢emu heteroaril ukljucuje ne vise od Cetiri heteroatoma
prstena (ukljuCujuci atom dusika koji je vezan na Ry 1 Rs), 1 svaki dodatni heteroatom prstena, kada je
prisutan, je neovisno odabran od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S; 1 pri ¢emu je
heteroaril izborno supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od
halogena, cijano, C,-Cg alkila, hidroksila, C;-Cs alkoksi 1 -N(R")R’;
R¢ je odabran od skupine koja se sastoji od -OH, C;-C; alkoksi, -OC(O)-C;-Cs alkila, -OC(O)fenila 1 -N(R”)R’;
R’ je neovisno odabran za svako pojavljivanje od H i1 C;-Cs alkila; 1
Ry je H1ili C;-Cq alkil.

Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu R, je H, ¥/ili pri ¢emu R, je H.
Spoj prema zahtjevu 1 ili 2, pri ¢emu R; je H; ili pri ¢emu R; je skupina koja stiti dusik.
Spoj prema zahtjevu 3, pri ¢emu R; ima formulu:

a) -C(O)ORs; ili
b)  -C(O)Rs,.
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Spoj prema zahtjevu 4, pri cemu:
(a) Ry je C-Cq alkil, izborno pri Cemu Ry je tert-butil; ili
(b) Ry, je C1-Cq alkil, izborno pri ¢emu Ry, je -CHj ili izo-propil.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5, pri Cemu R, 1 R5 su svaki H.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5, pri Cemu jedan od R, 1 Rs je H, 1 drugi je -C;-Cy alkilen-X.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5 1 7, pri ¢emu -C;-Cs alkilen-X je -CH,-X.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5 1 7-8, pri ¢emu X je fenil ili heteroaril ukljucujuéi od 5 do 6 atoma prstena

pri Cemu su 1, 2, ili 3 od atoma prstena neovisno odabrani od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O

1 S; svaki izborno supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od halogena,

cijano, C;-Cg alkila, hidroksila, C;-Cg alkoksi 1 -N(R")R’.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5, pri Cemu R, 1 R5 zajedno s dusikom na kojega su vezani tvore:
heterociklil ukljucujuéi od 4 do 6 atoma prstena, pri cemu heterociklil ukljucuje ne vise od dva heteroatoma
prstena (ukljucujuci atom dusika koji je vezan na Ry 1 Rs), 1 drugi heteroatom prstena, kada je prisutan,
neovisno je odabran od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S; 1 pri ¢emu je heterociklil
izborno supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od halogena, cijano,
okso, C;-Cg alkila, hidroksila, C;-Cg alkoksi 1 -N(R”)R’; ili
heteroaril ukljucujuéi od 5 do 6 atoma prstena; pri ¢emu heteroaril ukljucuje ne vise od Cetiri heteroatoma
prstena (ukljucujuci atom dusika koji je vezan na Ry 1 Rs), 1 svaki dodatni heteroatom prstena, kada je prisutan,
neovisno je odabran od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S; 1 pri ¢emu je heteroaril
izborno supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od halogena, cijano,
C:-Cg alkila, hidroksila, C;-Cs alkoksii -N(R")R’.

Spoj prema zahtjevu 1, pri cemu:

a)
b)
<)

d)

Ry je Hili CHj; R, je Hili CHs; R; je H; 1 Ry 1 Rs uzeti zajedno tvore pirolidinil prsten;

Ry je Hili CH;; Ry je Hili CH;3; R; je H; 1 Ry 1 Rs su H;

Ry je Hili CH;; R; je Hili CH3; R; je H; 1 jedan od Ry 1 Rs je H, 1 drugi je -CH,-X, pri ¢emu X je fenil ili
heteroaril ukljucujuéi od 5 do 6 atoma prstena pri ¢emu su 1, 2, ili 3 od atoma prstena neovisno odabrani
od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S; pri ¢emu je svaki fenil ili heteroaril izborno
supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od halogena, cijano, C;-
Cs alkila, hidroksila, C;-Cs alkoksi 1 -N(R")R’;

Ry je H ili CHj; R, je H ili CHj; R; je skupina koja stiti dusik; 1 Ry 1 Rs uzeti zajedno tvore pirolidinil
prsten;

Ry je Hili CHj; R, je H ili CH3; R; je skupina koja $titi dusik; 1 Ry 1 Rs su H; 1li

Ry je Hili CH;; R, je H ili CH;; R; je skupina koja $titi dusik; 1 jedan od Ry 1 Rs je H, 1 drugi je -CH,-X,
pri ¢emu X je fenil ili heteroaril ukljucuju¢i od 5 do 6 atoma prstena pri Cemu su 1, 2, ili 3 od atoma
prstena neovisno odabrani od skupine koja se sastoji od N, NH, N(C;-C; alkila), O 1 S; pri ¢emu je svaki
izborno supstituiran s od 1-3 supstituenata neovisno odabranih od skupine koja se sastoji od halogena,
cijano, C;-C; alkila, hidroksila, C;-Cg alkoksi 1 -N(R")R’;

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-11, pri ¢emu Rg je odabran od skupine koja se sastoji od -OH, C;-Cq alkoksi,
-0OC(0)-C;-C¢ alkila, 1 -OC(O)fenila, izborno pri ¢emu Rg je -OH; 1/ili pri ¢emu Ry je C;-Cs alkil, izborno pri cemu
R7 je -CH3.

Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj odabran od skupine koja se sastoji od
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, stereoizomer, i/ili N-oksid.
14. Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5, pri cemu Ry 1 Rs
5 (a) suH;ih
(b) wuzeti zajedno tvore 4 ili 5-Clani heterocikli¢ni prsten odabran od skupine koja se sastoji od azetidina,
pirolidina, pirizolidina, izooksoazolidina, imidazolidina, okazolidina, tiazolidina 1 izotiazolidina; ili
(c) wuzeti zajedno tvore heteroaromatski prsten odabran od skupine koja se sastoji od imidazola, pirazola,
oksazola, 1zoksazola, tiazola, piridina, diazina, oksazina 1 tiazina.
10 15.  Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-5, pri ¢emu R, 1 Rs uzeti zajedno tvore pirolidin prsten.
16. Spoj prema zahtjevu 1, pri cemu:
(a) RyjeH; R;je H; R; je H; 1 Ry 1 Rs uzeti zajedno tvore pirolidin prsten; ili
(b)) RijeH; RyjeH; Ry;je H; 1 Ry 1 Rssu H.
17.  Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj odabran od skupine koja se sastoji od:

15
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, stereoizomer, i/ili N-oksid.
18. Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj:
20
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, stereoizomer, i/ili N-oksid. ,-
19. Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj:
CH;
HO
i !N
HaN I )i"\
Q
o G
UG e,
25 o .

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, stereoizomer, i/ili N-oksid.
20. Farmaceutski sastav koji sadrzi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-19, 1 farmaceutski prihvatljivu pomoc¢nu tvar.
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21. Farmaceutski sastav prema zahtjevu 20, prikladan za oralnu primjenu ili prikladan za intravensku primjenu.
22. Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-19 za uporabu u postupku lijeenja depresije, Alzheimerove bolesti,
poremecaja deficita paZnje, shizofrenije ili anksioznosti, kod pacijenta kojemu je ono potrebno.
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