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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj Formule (A) ili Formula (B)

(A) (B)
naznacen time $to
R! je H, (Ci-Cyalkil, (C;-Cy)alkoksi, CL, F, cijano, fluorom supstituirani (C,-C,)alkil, (C,-C,)alkil-SO,- ili (C;3-Cq)
cikloalkil; i

R? je (Ci-Cy)alkil, (C;-Cy)alkoksi, (C,-Cy)alkinil, 3-oksetaniloksi, 3-tetrahidrofuraniloksi, CI, F, cijano, fluorom
supstituirani (C;-C,)alkil, (C-C4)alkil-SO,-, (C5-Cg)cikloalkil ili (Cs-Cg)heterocikl koji sadrzi 1 ili 2 heteroatoma,
od kojih se svakog neovisno bira izmedu N, O ili S.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to je navedeni spoj spoj Formule (A).

Spoj u skladu s patentnim zahtjevima 1 ili 2, naznacen time §to

R! je H, metil, etil, propil, izopropil, metoksi, etoksi, F, Cl, cijano, -CF;, ciklopropil ili ciklobutil; i

R? je metil, etil, propil, izopropil, metoksi, etoksi, F, CI, cijano, -CF;, -CF,CHj, etinil, 3-oksetaniloksi, 3-
tetrahidrofuraniloksi ili ciklopropil.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 3, naznacen time §to

R! je H, metil, etil, izopropil, metoksi, etoksi, F, Cl, cijano, -CFj ili ciklopropil; i

R? je metil, etil, izopropil, metoksi, etoksi, F, Cl, cijano, -CF3;, -CF,CHj, etinil, 3-oksetaniloksi, 3-
tetrahidrofuraniloksi ili ciklopropil.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 4, naznacen time §to

R! je H, metil, etil, metoksi, etoksi, F, Cl, cijano, -CFj ili ciklopropil; i

R? je metil, etil, metoksi, etoksi, F, Cl, cijano, -CF;, -CF,CHj, etinil, 3-oksetaniloksi, 3-tetrahidrofuraniloksi ili
ciklopropil.

Spoj u skladu s patentnim zahtjevom 5, naznacen time §to

R! je metil, etil, F, Cl, cijano, CFj ili ciklopropil; i

R? je metoksi ili etoksi.

Spoj, naznacen time Sto ga se bira iz skupine koju Cine:
(1S8,25,3S,4R,55)-1-hidroksimetil-5-[3-(4-metoksibenzil )-4-metilfenil ]-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(1S8,25,3S,4R,55)-5-[ 3-(4-etoksibenzil)-4-metilfenil ]- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(18,25,3S,4R,5S)-5-[4-klor-3-(4-metoksibenzil )fenil |- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(18,2S,3S,4R,5S)-5-[4-klor-3-(4-etoksibenzil)fenil |- 1 -hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(18,25,3S,4R,5S)-5-[4-fluor-3-(4-metoksibenzil)fenil]- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[ 3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
2-(4-metoksibenzil)-4-((1S,25,3S,4R,5S)-2,3,4-trihidroksi- 1-(hidroksimetil)-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]okt-5-il)
benzonitril,

2-(4-etoksibenzil)-4-((1S,2S,3S,4R,55)-2,3 4-trihidroksi- 1-(hidroksimetil )-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]okt-5-il)
benzonitril;

(18,25,3S,4R,58)-5-[ 3-(4-etoksibenzil)-4-fluorfenil]- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1 ]Joktan-2,3,4-triol;
(18,25,3S,4R,55)-5-{4-fluor-3-[4-(tetrahidrofuran-3-iloksi)benzil]fenil } - 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]
oktan-2,3,4-triol;

(1S8,25,3S,4R,55)-5-[ 3-(4-klorbenzil)-4-fluorfenil]-1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(18,25,3S,4R,5S)-5-{4-fluor-3-[4-(oksetan-3-iloksi)benzil |fenil } - 1 -hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-
2,3,4-triol; i

(18,25,3S,4R,5S)-5-{4-klor-3-[4-(oksetan-3-iloksi)benzil]fenil } - 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-
2,3,4-triol.
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Spoj, nazmafen time Sto je  (1S,2S5,3S,4R,55)-5-[4-klor-3-(4-etoksibenzil)fenil]-1-hidroksimetil-6,8-
dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol.
Spoj, naznacen time Sto ga se bira iz skupine koju ¢ine:
(18,25,3S,4S,55)-1-hidroksimetil-5-[ 3-(4-metoksibenzil)-4-metilfenil]-6,8-dioksabiciklo[ 3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(18,28,3S,4S5,5S)-5-[3-(4-etoksibenzil)-4-metilfenil |- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1 Joktan-2,3 4-triol;
(18,28,3S,4S5,5S)-5-[4-klor-3-(4-metoksibenzil )fenil |- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(1S5,28,3S,4S5,5S)-5-[4-klor-3-(4-etoksibenzil)fenil |- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[ 3.2.1 ]Joktan-2,3 4-triol;
(18,25,3S,48,55)-5-[4-fluor-3-(4-metoksibenzil ) fenil]- 1 -hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol;
(18,25,3S,4S8,55)-5-[3-(4-etoksibenzil)-4-fluorfenil |- 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1]oktan-2,3,4-triol; i
(18,25,3S,48,55)-5-[3-(4-klorbenzil)-4-fluorfenil - 1-hidroksimetil-6,8-dioksabiciklo[3.2.1 Joktan-2,3,4-triol.
Kristal, naznacen time Sto sadrzi spoj formule (4A):

OCH,CH,

(4A).

Kristal u skladu s patentnim zahtjevom 10, naznacen time $to dodatno sadrzi L-prolin ili L-piroglutaminska
kiselina.
Kristal u skladu s patentnim zahtjevom 10, naznacen time $to dodatno sadrzi L-piroglutaminsku kiselinu, te jedno
ili vise od sljedeceg:
a) prostorna skupina P2(1)2(1)2(1) i parametri jedini¢ne éelije uglavnom su jednaki sljede¢em:
a=17,4907(10) A a = 90°;
b=12,8626(15) A p=90°;
c=28,029(4) A y=90°;
b) wuzorak difrakcije rendgenskih zraka na prahu ukljucuje vrijednosti 26 od (zracenje CuK,, valne duljine 1,54056
A)6,4+02,16,7+0,2,174+0,2121,1 £0,2; ili
) BC-NMR spektar ¢vrstog stanja koji ukljucuje pikove na polozajima 16,5 £ 0,2, 131,1 +£ 0,2, 158,7 £ 0,2, te
181,5 £ 0,2 ppm, §to je odredeno 500 MHz spektrometrom u odnosu na kristalni adamantin od 29,5 ppm.
Kristal u skladu s patentnim zahtjevom 10, naznacen time $to dodatno sadrzi L-piroglutaminsku kiselinu, gdje je
kristal sukristal, koji sadrzi spoj formule (44) i L-piroglutaminsku kiselinu u stehiometrijskom omjeru od 1:1.
Kristal u skladu s patentnim zahtjevom 10, naznacen time $to dodatno sadrzi L-piroglutaminsku kiselinu i ima
b) wuzorak difrakcije rendgenskih zraka na prahu koji ukljuéuje vrijednost 26 od (zracenje CuK,, valne duljine
1,54056 A) 6,4 +£0,2; i
d) "PC-NMR spektar ¢vrstog stanja koji ukljucuje pikove na polozajima 16,5 + 0,2, 158,7 + 0,2, te 181,5 £ 0,2
ppm, Sto je odredeno 500 MHz spektrometrom u odnosu na kristalni adamantin od 29,5 ppm.
Kristal u skladu s patentnim zahtjevom 10, naznacen time §to dodatno sadrzi L-prolin, te jedno ili viSe od
sljedeceg:
a) prostorna skupina C2 i parametri jedini¢ne ¢elije uglavnom su jednaki sljedecem:
a=132,8399(16) A o= 90°;
b=17,2457(4) A p=101,268(5)°;
c=11,8023(6) A y =90°; ili
b) wuzorak difrakcije rendgenskih zraka na prahu ukljucuje vrijednosti 26 od (zracenje CuK,, valne duljine 1,54056
A)7,6+0,2,12,1+0,2,20,3+0,2128,8+0,2.
Farmaceutski pripravak, naznacen time $to sadrzi (i) spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 9 ili
kristal u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 10-15; i (ii) farmaceutski prihvatljivu pomo¢nu tvar, razrjedivac
ili podlogu.
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Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 9, kristal u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 10-15 ili
farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 16, naznacen time Sto je navedeni spoj ili pripravak
namijenjen upotrebi kao medikament.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 9, kristal u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 10-15 ili
farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 16, naznafen time Sto je navedeni spoj ili pripravak
namijenjen upotrebi u lijecenju pretilosti i poremecaja povezanih s pretilos¢u s kod Zivotinja.

Spoj u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1 do 9, kristal u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 10-15 ili
farmaceutski pripravak u skladu s patentnim zahtjevom 16, naznaden time Sto je navedeni spoj ili pripravak
namijenjen upotrebi u lije€enju ili odgadanje napredovanja ili pocetka dijabetesa tip 2 i poremecaja povezanih s
dijabetesom kod zivotinja.
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