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PATENTNI ZAHTJEVI
1. Spoj s formulom I:
4h 4
RsaR R* H
R3b =N
ot _NH
RGb

2.

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
naznacen time $to:

R' i R? su neovisno odabrani iz skupine koju ¢ine po izboru supstituiran alifatski, po izboru supstituiran aril, i
po izboru supstituiran heteroaril; ili R' i R* se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po
izboru supstituiran 3- do 7-¢lani zasi¢eni, karbocikli¢ki ili heterociklicki prsten, pri cemu prsten koji je nastao
pomoéu R' i R* je po izboru kondenziran na arilni ili heteroarilni prsten;

R’ je odabran iz skupine koju &ine vodik, halo, -CN, -NO,, po izboru supstituiran alifatski, po izboru
supstituiran fenil, po izboru supstituiran heterociklil, po izboru supstituiran heteroaril, -ORA, -N(RB)Z, -SRA, -
C(=0)R?, -C(=0)OR?, -C(=0)SR*, - C(=O)N(R®),, -OC(=0)R?, -NREC(=O)R* -NR®°C(=O)N(R®),, -
OC(=0)N(R®),, - NRPC(=0)OR?, -SC(=0)R?*, -C(=NRP)R?, -C(=NR®)N(R®),, -NREC(=NR®)R®, -C(=S)R", -
C(=S)N(RP),, -NREC(=S)R?, -S(=0)R?, -SO,R*, -NRPSO,R?*, 1 -SO,N(RP),;

svaki R* je neovisno odabran iz skupine koju ¢ine vodik, po izboru supstituiran alifatski, po izboru supstituiran
karbociklil, po izboru supstituiran heterociklil, po izboru supstituiran aril, i po izboru supstituiran heteroaril;
svaki R” je neovisno odabran iz skupine koju ¢ine vodik, po izboru supstituiran alifatski, po izboru supstituiran
karbociklil, po izboru supstituiran heterociklil, po izboru supstituiran aril, i po izboru supstituiran heteroaril, ili
dvije skupine R® se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru supstituiran
heterociklicki prsten;

R* i R* su neovisno odabrani iz skupine koju ¢ine vodik, halo, -CN, -OR?, -N(RB)Z, 1 po izboru supstituiran
alifatski, ili R** i R* se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru supstituiran 3- do 7-
¢lani zasiceni, karbociklicki ili heterociklicki prsten;

R i R su neovisno odabrani iz skupine koju ¢ine vodik, halo, -CN, -OR?, -N(RB)Z, 1 po izboru supstituiran
alifatski, ili R i R™ se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru supstituiran 3- do 7-
¢lani zasic¢eni, karbociklicki ili heterociklicki prsten; i

R® i R®® su neovisno odabrani iz skupine koju ¢ine vodik, halo, -CN, -OR?, -N(RB)Z, 1 po izboru supstituiran
alifatski, ili R i R® se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru supstituiran 3- do 7-
¢lani zasiceni, karbociklicki ili heterociklicki prsten;

pri cemu svaka pojava arila ima neovisno 6 do 14 ugljikovih atoma u prstenu; i

pri cemu svaka pojava heteroarila je neovisno 5- do 10-¢lani, i monociklicki ili biciklicki, i ima neovisno 1 do 4
heteroatoma prstena neovisno odabranih iz skupine koju ¢ine dusik, kisik, i sumpor;

pri ¢emu ¢lanovi u jednini mogu predstavljati jedan ili vise od jednog; i

uz uvjet da spoj nije s bilo kojom od formula:
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,

pri ¢emu u formuli IT:
Rz, R3, RSa, i R°® su kako je definirano u zahtjevu 1;
svaki R’ je neovisno odabran iz skupine koju ¢ine vodik, halo, -CN, - NO,, po izboru supstituiran alifatski, po
izboru supstituiran fenil, po izboru supstituiran heterociklil, po izboru supstituiran heteroaril, -ORA, -N(RB)Z, -
SR%, -C(=0)R?, -C(=0)OR?, - C(=0)SR?, -C(=0)N(RP),, -OC(=0)R*, -NREC(=O)R?*, -NRP*C(=O)N(RP),, -
OC(=0)N(R®),, - NRPC(=0)OR?, -SC(=0)R?*, -C(=NRP)R?, -C(=NR®)N(R®),, -NREC(=NRP)R®, -C(=S)R", -
C(=S)N(R®),, -NRPC(=$)R?, -S(=0)R", -SO,R*, -NR’SO,R?, i -SO,N(R),; ili dvije susjedne skupine R’ se
uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru supstituiran, karbociklicki ili heterociklicki,
kondenzirani prsten; ili R* i R’ se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru
supstituiran, karbocikli¢ki ili heterociklicki, kondenzirani prsten; i
nje0,1,2,3,4,ili 5; ili

naznacen time $to spoj ima formulu I1:

m

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,

pri ¢emu u formuli ITI:
Rz, R3, RSa, i R°® su kako je definirano u zahtjevu 1;
prsten A je 5- do 6-¢lani heteroaril, 4- do 6-¢lani karbociklil, ili 4- do 6-¢lani heterociklil;
svaki R’ je neovisno odabran iz skupine koju &ine vodik, halo, -CN, - NO,, po izboru supstituiran alifatski, po
izboru supstituiran fenil, po izboru supstituiran heterociklil, po izboru supstituiran heteroaril, -OR®, -N(R"),, -
SR%, -C(=0)R?, -C(=0)OR?, - C(=0)SR?, -C(=0)N(RP),, -OC(=0)R*, -NREC(=O)R?*, -NR*C(=O)N(R®),, -
OC(=0)N(R®),, - NRPC(=0)OR?, -SC(=0)R?*, -C(=NRP)R?, -C(=NR®)N(R®),, -NREC(=NR®)R®, -C(=S)R", -
C(=S)N(R®),, -NRPC(=$)R?, -S(=0)R", -SO,R*, -NR’SO,R?, i -SO,N(R),; ili dvije susjedne skupine R’ se
uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru supstituiran, karbocikli¢ki ili heterociklicki,
kondenzirani prsten; ili R* i R’ se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru
supstituiran, karbocikli¢ki ili heterociklicki, kondenzirani prsten; i
nje 0, 1, 2, 3, ili 4, kako dozvoljava valencija.

3. Spoj prema zahtjevu 2, naznacen time $to spoj ima formulu Il-a:
RSa H

II-a

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,

pri ¢emu u formuli I1-a:
R3, RSa, RSb, R7, in su kako je definirano u zahtjevu 2; i
R” je odabran iz skupine koju &ine po izboru supstituiran alifatski, po izboru supstituiran aril, i po izboru
supstituiran heteroaril; ili R* i R’ se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru
supstituiran, karbocikli¢ki ili heterociklicki, kondenzirani prsten; pri éemu aril ima 6 do 14 ugljikovih atoma u
prstenu; i pri ¢emu je heteroaril 5- do 10-¢lani, i monociklicki ili biciklicki, te ima 1 do 4 heteroatoma prstena
neovisno odabranih iz skupine koju ¢ine dusik, kisik, i sumpor;
na primjer, naznacen time §to spoj s formulom II-a je spoj s formulom II-a-i ili IT-a-ii:
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II-a-i I-a-ii
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
Spoj prema zahtjevu 2, naznacen time $to spoj s formulom III ima formulu I1I-a:
R5a H

RS0

III-a

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol,
pri ¢emu u formuli I11-a:
prsten A, R3, R™® R>® R, in sukako je definirano u zahtjevu 2; i
R” je odabran iz skupine koju &ine po izboru supstituiran alifatski, po izboru supstituiran aril, i po izboru
supstituiran heteroaril; ili R* i R’ se uzimaju zajedno s njihovim medu atomima tako da tvore po izboru
supstituiran, karbocikli¢ki ili heterocikli¢ki, kondenzirani prsten;
pri ¢emu aril ima 6 do 14 ugljikovih atoma u prstenu; i pri ¢emu heteroaril je 5- do 10-¢lani, te monociklicki ili
bicikli¢ki, i ima 1 do 4 heteroatoma prstena neovisno odabranih iz skupine koju ¢ine dusik, kisik, i sumpor;
na primjer, naznacen time $to spoj s formulom III-a je spoj s formulom III-a-i ili I1I-a-ii:
RSEI R5a H

R5b R5b
NH NH
R3 0 S R3
(R @(R’)n

I1-a-i III-a-ii
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-4 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaden time §to R’ je vodik ili
fluoro.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-4 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznagen time §to R’ je po izboru
supstituiran alifatski.
Spoj prema zahtjevu 6 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaten time §to R’ je metil; ili pri ¢emu R’ je
trifluorometil.
Spoj prema zahtjevu 6 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, nazna¢en time §to R” je etil, n-propil, izopropil, ili
tert-butil.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-8 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznagen time §to R” ili R* je po
izboru supstituiran alifatski.
Spoj prema zahtjevu 9 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznagen time §to R* ili R* je metil.
Spoj prema zahtjevu 9 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznagen time §to R* ili R* je etil ili propil.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1-11 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaten time §to R™ i R™ su
metil.
Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time $to spoj ima formulu:
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ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

14.  Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time $to spoj ima formulu:
H
N

/o=

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
15. Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time $to spoj ima formulu:
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f»:s»”’

b

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
Pripravak naznacen time Sto sadrzi jedan ili viSe spojeva iz bilo kojeg od zahtjeva 1-14, ili jednu ili viSe njihovih
farmaceutski prihvatljivih soli, te jednu ili vise farmaceutski prihvatljivih pomo¢nih tvari.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 14, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili pripravak prema
zahtjevu 16 naznacen time $to je za uporabu za inhibiciju glikogen sintaza kinaze 3 (GSK3) ili kazein kinaze 1
(CK1) poZeljno pri ¢emu GSK3 je u stanici; ili poZeljno pri ¢emu CK1 je u stanici; ili poZeljno pri ¢emu CK1 je
CK16.
Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 14, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili pripravak prema
zahtjevu 16 naznacen time Sto je za uporabu za lijeenje poremecaja posredovanog glikogen sintaza kinazom 3
(GSK3) ili kazein kinazom 1 (CK1)-posredovani poremecaj.
Spoj za uporabu, farmaceutski prihvatljiva sol za uporabu, ili pripravak za uporabu prema zahtjeva 17 ili 18,
naznacen time $to GSK3 je glikogen sintaza kinaza 3o (GSK3a).
Spoj za uporabu, farmaceutski prihvatljiva sol za uporabu, ili pripravak za uporabu prema zahtjevu 17 ili 18,
naznacen time $to GSK3 je glikogen sintaza kinaza 33 (GSK3p).
Spoj za uporabu, farmaceutski prihvatljiva sol za uporabu, ili pripravak za uporabu prema zahtjevu 18, naznacen
time Sto GSK3-posredovani poremecaj je:
- poremecaj posredovan glikogen sintaza kinazom 3B (GSK3p); ili
- neuroloSka bolest, na primjer, neurodegenerativna bolest, kao §to je traumatska ozljeda mozga,
Parkinsonova bolest, Huntingtonova bolest, Alzheimerova bolest, frontotemporalna demencija, amiotrofna
lateralna skleroza (ALS), progresivna supranuklearna paraliza, ili kortikobazalna degeneracija; ili
- psihijatrijski poremecaj; na primjer, bipolarni poremecaj, shizofrenija, depresija, posttraumatski stresni
poremecaj; ili
- poremecaj raspoloZenja; ili
- dijabetes tipa II.
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Spoj za uporabu, farmaceutski prihvatljiva sol za uporabu, ili pripravak za uporabu prema zahtjevu 18, naznacen
time Sto GSK3-posredovani poremecaj je:
- poremecaj posredovan glikogen sintaza kinazom 3o (GSK3a); ili
- psihijatrijski poremecaj; na primjer, autizam, ili sindrom fragilnog X; ili
- rak; ili
- leukemija; ili
- akutna mijeloidna leukemija; ili
- gliom ili rak gusterace; ili
- dijabetes tipa I;
ili pri ¢emu CK1 je CKI16, pozeljno pri ¢emu CKldé-posredovani poremecaj je poremecaj hiperaktivnosti s
nedostatkom paznje (ADHD).
Spoj za uporabu, farmaceutski prihvatljiva sol za uporabu, ili pripravak za uporabu prema zahtjevu 18, naznacen
time Sto je GSK3-posredovani poremeéaj akutna limfocitna leukemija, kroni¢na mijelocitna leukemija, kroniéna
limfocitna leukemija, ili multipli mijelom.
Pripravak naznacen time $to sadrzi barem jedan spoj prema zahtjevu 15, ili barem jednu njegovu farmaceutski
prihvatljivu sol, te barem jednu farmaceutski prihvatljivu pomoénu tvar.
Spoj prema zahtjevu 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, ili pripravak prema zahtjevu 24 naznacen time
§to je za uporabu za lijeCenje poremecaja posredovanog glikogen sintaza kinazom 3 (GSK3) ili poremecaja
posredovanog kazein kinazom 1 (CK1)-posredovani poremecaj.
Spoj za uporabu, farmaceutski prihvatljiva sol za uporabu, ili pripravak za uporabu prema zahtjevu 25, naznacen
time $to:
GSK3 je glikogen sintaza kinaza 3¢ (GSK3a); ili
GSK3 je glikogen sintaza kinaza 33 (GSK3p); ili
GSK3-posredovani poremecaj je:
- poremecaj posredovan glikogen sintaza kinazom 3 (GSK3); ili
- neuroloSka bolest, na primjer, neurodegenerativna bolest, kao §to je traumatska ozljeda mozga,
Parkinsonova bolest, Huntingtonova bolest, Alzheimerova bolest, frontotemporalna demencija, amiotrofna
lateralna skleroza (ALS), progresivna supranuklearna paraliza, ili kortikobazalna degeneracija; ili
- psihijatrijski poremecaj; na primjer, bipolarni poremecaj, shizofrenija, depresija, posttraumatski stresni
poremecaj, autizam, ili sindrom fragilnog X; ili
- poremecaj raspoloZenja; ili
- dijabetes tipa II; ili
- poremecaj posredovan glikogen sintaza kinazom 3o (GSK3a); ili
- rak; ili
- leukemija; ili
- akutna mijeloidna leukemija; ili
- gliom ili rak gusterace; ili
- akutna limfocitna leukemija, kroni¢na mijelocitna leukemija, kroni¢na limfocitna leukemija, ili
multipli mijelom; ili
CK1 je CKI18, poZeljno pri ¢emu CK16-posredovani poremecaj je poremecaj hiperaktivnosti s nedostatkom
paZnje (ADHD).
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