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PATENTNI ZAHTJEVI
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Spoj formule 1

B‘!
k[ HET!

i B

Z/

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time, $to
Z predstavlja

{
N. X
g > .
M i STX YRy,

R' svaki neovisno, se bira iz grupe koju éine vodik i halogen;

HET' se bira iz grupe koju ¢ine monocikli¢ni heteroaril i bicikli¢ni heteroaril, pri emu ovaj monocikliéni i
bicikli¢ni heteroaril moZe opcijski biti supstituiran s najmanje jednim R*;

R* se bira iz grupe koju &ine C,-Cs alkil i C,-Cj alkil supstituiran nekim supstituentom koji se bira iz grupe koju
&ine “OR® i -NR®R®, gdje se R®, svaki neovisno, bira iz grupe koju &ine vodik i C,-Cs alkil;

HET®  je monocikli¢ni heteroaril, koji se bira iz grupe koju ¢ine 4-piridil, 4-piridazin i izoksazol, a pri tome ovaj

~ monocikliéni heteroaril moZe biti supstituiran najmanje jednim R’

R’ svaki neovisno, se bira iz grupe koju &ine halogen i C,-Cs alkil;

B'iB* sususjedni atomi u HET', koji se neovisno biraju iz grupe koju &ine ugljik i dusik;

vezaj predstavlja kovalentnu vezu izmedu Z i B,

vezak predstavlja neku vezu u HET' izmedu B' i B

XiX' svakineovisno, se biraju iz grupe koju ¢ine kisik i C(R®),, pod uvjetom da bar jedan od X i X' predstavlja
ugljik;

R? svaki neovisno, se bira iz grupe koju ¢ine vodik i C,-Cs akil;

Y predstavlja ugljik supstituiran s R pri ¢emu se R®, svaki neovisno, bira iz grupe koju ¢ine vodik, halogen, C;-
Cg alkoksi i —~NR'R”: pri ¢emu R’, svaki neovisno, predstavlja C;-Cs alkil;

“heteroaril” se odnosi na aromati¢ne grupe koje sadrZe jedan ili vise heteroatoma, uklucujuci multicikliéne grupe
koje sadrZe jedan ili viSe heteroatoma, pri Cemu je najmanje jedan prsten u toj grupi aromati¢an; i

p jejednako 1ili2.

Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, §to HET! predstavlja neki peteroclani heterocikli¢ni aromaticni prsten.

Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, Sto se HET' bira iz grupe koju ¢ine pirazol, izoksazol, triazol, oksazol,

tiazol 1 imidazol.

Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, §to HET? predstavlja 4-piridil.

Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, $to se taj spoj bira iz grupe koju ine:
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6. Spoj prema Zahtjevu 1, naznaden time, $to spoj formule I ima sljedeéu strukturu:

HET

5 7. Spojprema Zahtjevu 1, naznacen time, $to spoj formule I ima sljedecu strukturu:
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Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, $to X" predstavlja ugljik, a X je kisik.
Spoj prema Zahtjevu 1, naznaden time, $to se spomenuti spoj bira iz grupe koju ¢ine:
2-[4-(4-piridin-4-il-2H-pirazol-3-il)-fenoksimetil-hinolin;
2-[4-(2-metil-4-piridin-4-il-2 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[4-(2-etil-4-piridin-4-il-2H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[4-(1-etil-4-piridin-4-il- | H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
dimetil-(2- {4-piridin-4-il-3-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil ]-pirazol-1-il } etil }-amin;
dimetil-(2- {4-piridin-4-il-5-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil ]-pirazol-1-il } etil}-amin;
1- {4-piridin-4-il-3-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil]-pirazol-1-il} -propan-2-ol,
1-{4-piridin-4-il-5-[4(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil ]-pirazol-1-il } -propan-2-ol;
2-[4-(2-izopropil-4-piridin-4-il-2 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(4-piridin-4-il-izoksazol-5-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(5-piridin-4-il-pirimidin-4-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(2-metil-5-piridin-4-il-pirimidin-4-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(2-metil-6-piridin-4-il-pirazolo[ 1,5-a]pirimidin-7-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(2-metil-6-piridin-4-il-[ 1,2 4]triazolo[ | .5-a]pirimidin-7-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(4-piridazin-4-il-2 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
[4-(1-metil-4-piridazin-4-il-1H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(2-metil-4-piridazin-4-il-2H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(4-pirimidin-4-il-2 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(4-piridazin-3-il-2 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
4-[4-(3-metil-izoksazol-5-il)-2H-pirazol-3-il]-fenoksimetil } -hinolin;
4-[2-metil-4-(3-metil-izoksazol-5-il)-2H-pirazol-3-il]-fenoksimetil } -hinolin;
4-[1-metil-4-(3-metil-izoksazol-5-il)-1 H-pirazol-3-il]-fenoksimetil } -hinolin;
-[2-metil-5-(3-metil-izoksazol-5-il)-pirimidin-4-il]-fenoksimetil } -hinolin;
-[4-(2-piridin-4-il-2H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[4-(3-metil-5-piridin-4-il[1,2,4]triazol-4-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-kloro-2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil Jhinolin hidrogenklorid,;

-
-
-
-4

-[2-fluoro-4-(4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
-[2-fluoro-4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil Jhinolin;
[2,3-difluoro-4-( 1 -metil--4-piridin-4-il- 1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil hinolin,
-[3-fluoro-4-(4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
[4-(5-piridin-4-il-1 H-pirazol-4-il)-fenoksimetil]-hinolin;
[4-(1-metil-5-piridin-4-il-1 H-pirazol-4-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[4-(1-metil-3-piridin-4il-1 H-pirazol-4-il)-fenoksimetil]-hinolin;

2-metil-1- {4-piridin-4-il-3-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil]-pirazol-1-il} propan-2-ol;
2-metil-1- {4-piridin-4-il-5-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil]-pirazol-1-il} propan-2-ol;
(R)-1-{4-piridin-4-il-3-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil ]-pirazol-1-il }-propan-2-ol,
(S)- 1-(4-piridin-4-il-3-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil]-pirazol-1-il} -propan-2-ol;
2-[4~(1-izopropil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
[4-(1-izobutil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
{2-[4-(4-piridin-4-il-2 H-pirazol-3-il)-fenil]etil} -hinolin;
{2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenil]-etil }-hinolin;
{4-[4-(2-kloro-piridin-4-il)-1 H-pirazol-3-il]-fenoksimetil } -hinolin;
{4-[
{4-

l\lJl\lJl\)l\lJl\)l\)O\\ll\)l\)l\)l\)l\)l\)l\)l\)l\)[\l)l\)l\)l\)l\)l\)l\)

4-(2-kloro-piridin-4-il)-1-metil-1 H-pirazol-3-il]-fenoksimetil } hinolin;

[1-metil-4-(2-metil-piridin-4-il)-1 H-pirazol-3-il]-fenoksimetil } hinolin;
etil-(4-{1-metil-3-[4-(hinolin-2-ilmetoksi)-fenil ]-1 H-pirazol-4-il} piridin-2-il)-amin;
4-(5-piridin-4-il-pirazol-1-il)-fenoksimetil]-hinolin;
4-(3-metil-5-piridin-4-il-pirazol-1-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-kloro-4-(4-piridin-4-il- 1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;

2-
2-
2-
2-
2-
2-
dim
2-
2-
2-
2-[2-kloro-4-(1-metil-4-piridin-4-il-1H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;

-fluoro-2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil Jhinolin hidrogenklorid;
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2-[4-(4-piridin-4-il-4H-[ 1,2 4]triazol-3-il)fenoksimetil]-hinolin;

2-[4-(5-piridin-4-il-[1,2 4]triazol-1-il)-fenoksimetil]-hinolin;

2-[4-(3-metil-5-piridin-4-il-[ 1,2 4]triazol-1 -il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[4-(2-piridin-4-il-2H-[ 1,2 4]triazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[4-(5-metil-2-piridin-4-il-2H-[1,2 4]triazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
8-metoksi-2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
2-[3-fluoro-4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin,
4-kloro-2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
4-metoksi-2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1 H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin;
dimetil-{2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il- | H-pirazol-3-il)-fenoksimetil]-hinolin-4-il } -amin;
2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-1H-pirazol-3-il)-benziloksi]-hinolin di-jantarna kiselina,
2-((4-(5-(piridin-4-il)oksazol-4-il)fenoksi)metil )hinolin;
2-((4-(2-metil-5-(piridin-4-il)oksazol-4-il)fenoksi)metil )hinolin;
2-((4-(3-metil-4-(piridin-4-il)-1 H-pirazol-5-il)fenoksi)metil)hinolin;.
2-((4-(1,3-dimetil-4-(piridin-4-il)- 1 H-pirazol-5-il)fenoksi)metil)hinolin;
2-((4-(1,5-dimetil-4~(piridin-4-il)- 1 H-pirazol-3-il)fenoksi)metil)hinolin;
2-(1-{4~(1-metil-4-(piridin-4-il)- 1 H-pirazol-3-il)fenoksi }etil)hinolin;
2-((4-(5-(piridin-4-il)-[ 1,2, 3]triazol-4-il)fenoksi)metil )hinolin;
-((4-(2-metil-5-(piridin-4-i1)-2H-[1,2,3]triazol-4-il)fenoksi)metilhinolin,
-((4-(3-metil-5-(piridin-4-i1)-3H-[1,2,3]triazol-4-il)fenoksi)metilhinolin,
-((4-{1-(piridin-4-il)-1 H-imidazol-2-il)fenoksi)metil )hinolin;

-((4-(5-(piridin-4-il)-1 H-imidazol- | -il)fenoksi)metil)hinolin;
-((4-(2-metil-5-(piridin-4-il)-1 H-imidazol- 1 -il)fenoksi)metil hinolin;
2-{(4-(2-etil-5-(piridin-4-il)-1 H-imidazol- 1 -il)fenoksi)metil )hinolin;
2-((4-(2(piridin-4-il)- 1 H-imidazol- 1 -il)fenoksi)metil)hinolin;

injihove farmaceutski prihvatljive soli.

Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, §to se spomenuti spoj bira iz grupe koju ¢ine 2-[4-(4-piridin-4-il-2H-
pirazol-3-il)fenoksimetilJhinolin i njegove farmaceutski prihvatljive soli.

Spoj prema Zahtjevu 1, naznacen time, §to se spomenuti spoj bira iz grupe koju Cine 2-[4-(2-metil-4-piridin-4-il-
2H-pirazol-3-il)fenoksimetil]hinolin 1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.

D B DD b O D

. Spoj prema Zahtjevu 1, naznaCen time, Sto se spomenuti spoj bira iz grupe koju ¢ine 2-[4-(1-metil-4-piridin-4-il-

1 H-pirazol-3-il)fenoksimetil]hinolin 1 njegove farmaceutski prihvatljive soli.
Spoj formule 1

|
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznafen time, $to
Z predstavlja
I
N XA
- ~

VA *Y X !

1l R,

Y\Y/ 2Y
R! svaki neovisno, se bira iz grupe koju ¢ine vodik i halogen;
HET' se bira iz grupe koju ¢ine monocikli¢ni heteroaril i bicikli¢ni heteroaril, pri ¢emu ovaj monociklicni i

bicikliéni heteroaril moZe opcijski biti supstituiran najmanje jednim R*;
R je C1-Cg haloalkil;

HET? je monociklicni heteroaril, a pri tome ovaj monociklicni heteroaril moze biti supstituiran najmanje
jednim R,
R’ svaki neovisno, se bira iz grupe koju ¢ine halogen i C;-Cg alkil,

wn
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B'iB’ su susjedni atomi u HET', koji se neovisno biraju iz grupe koju &ine ugljik i dusik;

veza predstavlja kovalentnu vezu izmedu Z i B

vezak predstavlja neku vezu izmedu B' i B,

Xix' svaki neovisno, se biraju iz grupe koju &ne kisik i C(R?),, pod uvjetom da bar jedan od X i X'
5 predstavlja ugljik;

R svaki neovisno, se bira iz grupe koju ¢ine vodik i C;-Cy akil;

Y predstavlja ugljik supstituiran s R; pri ¢emu R®, svaki neovisno, se bira iz grupe koju ¢ine vodik, halogen,

C,-Cy alkoksi 1 fNR7R7; pri ¢emu R svaki neovisno, predstavlja C,-Cg alkil;

“heteroaril” se odnosi na aromaticne grupe koje sadrZe jedan ili viSe heteroatoma, ukljucujuéi multiciklicne grupe
10 koje sadrze jedan ili viSe heteroatoma, pri ¢emu je najmanje jedan prsten u toj grupi aromatican; i

p je jednako 11ili 2.

14. Spoj prema Zahtjevu 13, naznacen time, §to se spomenuti spoj bira iz grupe koju Cine:
2-{4-[4-piridin-4-il-2-(2,2,2-trifluoroetil)-2 H-pirazol-3-il] fenoksimetil } hinolin;
2-{4-[4-piridin-4-il-1-(2,2,2-trifluoroetil)-1 H-pirazol-3-il]fenoksimetil } hinolin;

15 2-{3-fluoro-4-[4-piridin-4-il-1-(2,2,2-trifluoroetil)- 1 H-pirazol-3-il]fenoksimetil }hinolin, 1 njihove farmaceutski
prihvatljive soli.

15. Postupak za dobivanje spoja formule 1, definiranog u Zahtjevu 1, koji se sastoji od koraka reagiranja spoja formule
v

0

HET?

Y X!
Yl N%r >
Q’ I Y " d
g/
YNy

v

20 s dimetoksimeti-dimetilaminom i hidrazinom, ili nekim supstituiranim hidrazinom.
16. Postupak za dobivanje spoja formule 1, definiranog u Zahtjevu 1, koji se sastoji od koraka reagiranja spoja formule
v

sa spojem formule VI

vi

25
gdje Q predstavlja neki hidroksil ili neki halid.

17. Farmaceutska kompozicija sadrZi spoj formule I, definiran u Zahtjevu 1 ili u Zahtjevu 13, ili njegovu farmaceutski
prihvatljivu sol, i neki farmaceutski prihvatljiv nosac.

18. Spoj prema bilo kojem od Zahtjeva 1 do 14, ili njegova farmaceutski prihvatljva sol, koji se upotrebljava kao

30 medikament.

19. Spoj prema Zahtjevu 1 ili Zahtjevu 13, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, koji se upotrebljava u tretmanu
nekog poremecaja koji se bira izmedu psihoti¢nih poremecaja, deluzijskih poremecaja i psihoze izazvane lijekom;
poremecaja anksioznosti, poremecaja kretanja, poremecaja raspoloZemja, pretilnosti i neurodegenerativnih
poremecaja.

35 20. Spoj prema Zahtjevu 19, naznacen time, $to se poremecaj bira iz grupe koju ¢ine: demencija, Alzheimerova bolest,
multi-infarktna demencija, alkoholna demencija ili neka druga demencija povezana s lijekom, demencija povezana
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s intrakranijalnim tumorima ili cerebralnom traumom, demencija povezana s Huntington-ovom boleScu ili
Parkinsonovom boles¢u, ili demencija povezana sa AIDS-om, delirij; poremeéaj amnezije; poremecaj post-
traumatskog stresa; mentalna retardiranost, poremecaj u ucenju, na primjer poremecaj pri Citanju, poremecaj
povezan s matematikom ili poremecaj pismenog iskazivanja; poremecaj deficit paznje/hiperaktivnosti; opadanje
opaZanja sa starenjem, velika depresivna epizoda blagog, umjerenog ili snaZznog tipa; manijana epizoda ili epizoda
mjesovitog raspoloZenja; epizoda hipomanijacnog raspoloZenja; depresivna epizoda s atipi€nim karakteristikama,
depresivna epizoda s melankoli¢nim krakteristikama; depresivna epizoda s katatoni¢nim karakteristikama; epizoda
raspoloZenja poslije porodaja; depresija poslije moZdanog udara; veliki depresivni poremeéaj; distimicni poremecaj;
mali depresivni poremecaj; pred-menstrualni disforiCni poremecaj; post-psihoti€ni depresivni poremecaj
shizofrenije; veliki depresivni poremeéaj superponiran na neki psihoticki poremecaj koji sadrzi deluzijski
poremecaj ili shizofreniju; bipolarni poremecaj koji se sastoji od bipolarnog poremecaja I, bipolarnog poremecaja
11, ciklotimi¢nog poremecaja, Parkinsonove bolesti; Huntingtonova bolest; demencija, Alzheimerova bolest, multi-
infarktna demencija, demencija povezana s AIDS-om, frontotemporalna demencija; neurodegeneracija povezana s
cerebralnom traumom; neurodegeneracija povezana s moZdanim udarom; neurodegeneracija povezana s
cerebralnim infarktom; neurodegeneracija izazvana s hipoglikemijom; neurodegeneracija povezana s epilepticnim
napadom; neurodegeneracija povezana s trovanjem neurotoksinom; multi-sistemska atrofija, paranoidnog,
dezorganiziranog, katatoni¢nog, nediferenciranog ili rezidualnog tipa; shiziofreniformni poremecaj; shizoafektivni
poremecaj deluzijskog ili depresivnog tipa; deluzijski poremecaj; psihoticki poremecaj izazvan supstancom, psihoza
izazvana alkoholom, amfetaminom, kanabisom, kokainom, halucinogenima, pretilnoS¢u, inhalantima, opijatima ili
fenciklidinom; poremecaji licnosti paranoidnog tipa: i poremec¢aj licnosti shizoidnog tipa.
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