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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj s formulom (1a) ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol

N
(R1p W' N T
p> N X

x‘l

1
N2 )

1 ~R
Y R13 (Ia)

naznacéen time da
W X, Yti Z* svaki neovisno predstavlja N, NH ili CH, pri ¢emu barem dva od W*, X*, Y* i Z* predstavljaju N ili
NH;
pje0,1,2ili3;
svaki R neovisno predstavlja halogen, cijano, C;-Cg alkoksi, C;-Cg haloalkil, C;-Cs haloalkoksi, C;-Cs alkiltio,
C.-Cg alkilkarbonil, ili C;-Cg alkil proizvoljno supstituiran karboksilom ili C,-Cg alkoksikarbonilom;
qje0,1,2,3ili4;
svaki R neovisno predstavlja halogen, cijano, karboksil, hidroksil, C;-Cg alkil, C;-Cg4 haloalkil, C,-Cg alkoksi, C;-
Cs hidroksialkil, C;-Cg alkoksikarbonil, C;-Cg alkoksiC;-Cg alkil ili 5- do 9-¢lani heterocikli¢ki prstenasti sustav;
R™ predstavlja kisikov atom, ili skupinu C=0, NR™ ili CR*™R", pod uvjetima da (i) kada R™ predstavlja CO ili
NH i prsten A predstavlja pirazol-4-il ili imidazol-4-il, tada p mora biti 3 i R predstavlja supstituirani fenilni,
piridinilni ili naftilov prstenasti sustav, te (ii) kada R™ predstavlja CH, i prsten A predstavlja pirazol-4-il ili
imidazol-4-il, onda ilip je 3, ili, pje 2 i g je barem 1;
R™ predstavlja vodikov atom ili skupinu C;-Cg alkil;
R™ i RY svaki neovisno predstavljaju vodikov ili halogeni atom ili cijano, karboksil, hidroksil, C;-Cg alkil, C;-Cg
haloalkil, C;-Cg alkoksi, C;-Cg hidroksialkil, C;-Cg alkoksikarbonil, C;-Cg alkoksiC4-Cg alkil ili 5- do 9-¢lani
heterociklic¢ki prstenasti sustav;
R™ predstavlja fenilni, piridinilni ili naftilov prstenasti sustav, te je prstenasti sustav sam proizvoljno supstituiran
barem jednim supstituentom koji je odabran iz skupa koji ¢ine halogen, hidroksil, cijano, okso, C;-Cg alkil, C,-Cg
alkenil, C,-Cg alkinil, C;-Cg haloalkil, C,-Cg hidroksialkil, C;-Cg alkoksi, C;-Cg haloalkoksi, C;-Cg alkiltio, C;-Cg
alkilsulfinil, C4-Cg alkilsulfonil, C;-Cg alkilkarbonil, C;-Cg alkilkarboniloksi, C;-C¢ alkoksikarbonil, amino, -
CON(RlS)z, C;-C¢ alkilamino, di-(C;-Cg alkil)amino, C3-Cq cikloalkil, C;-Cq cikloalkiloksi ili Cs-Cq
cikloalkilmetil; i
svaki R*® neovisno predstavlja vodikov atom ili skupinu C;-Cg alkil; ali iskljuuju¢i sljedeée spojeve:

1) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(4-metilfenoksi)piperidin,

2) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(4-fluorofenoksi)piperidin,

3) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(4-metoksifenoksi)piperidin,

4) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-fenoksipiperidin,

5) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(3-etilfenoksi)piperidin,

6) 4-fenoksi-1-(1H-pirazol-4-ilsulfonil)piperidin,

7) 4-(3-klorofenoksi)-1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,

8) [1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-piperidinil](4-metoksifenil)metanon,

9) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(2-metilfenoksi)piperidin,

10) 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-[[2-(trifluorometil)fenil]metil]-4-piperidinmetanol,

11) etil ester 1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-[ (4-metoksifenil)metil]-4-piperidinkarboksilne kiseline,

12) 4-[[1-[(1-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-piperidinil]oksi]benzonitril,

13) N-(2-metilfenil)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-piperidinamin,

14) 1-[[1-(difluorometil)-3-metil-1H-pirazol-4-il]sulfonil]-4-(4-fluorofenoksi)piperidin,

15) 4-(3-fluorofenoksi)-1-[(3-metil-1-propil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,

16) 1-[[1-(difluorometil)-3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il]sulfonil]-4-(2-fluorofenoksi)piperidin,

17) 1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(fenilmetil)piperidin,

18) 1-[[1-(difluorometil)-3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il]sulfonil]-4-(fenilmetil)piperidin,

19) 1-[(1-etil-3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(fenilmetil)piperidin,

20) (4-(4-metoksibenzil)-1-(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)metanol,

21) (4-(4-klorobenzil)-1-(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)metanol,

22) 1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-[ (4-metoksifenil)metil]-4-piperidinmetanol,

23) 4-(fenilmetil)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
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24) [1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-piperidinil] (4-fluorofenil)metanon,
25) 1-[(1-metil-1H-imidazol-4-il)sulfonil]-4-(2-naftaleniloksi)piperidin,

26) 4-((fenil)(metoksi)metil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin, i

27) 4-(fenilmetil)-1-(1H-imidazol-5-ilsulfonil)piperidin.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je p 2 ili 3.

Spoj prema zahtjevu 1 ili zahtjevu 2, naznaden time da svaki R™ neovisno predstavlja halogen, C;-Cs haloalkil ili

C1-Cs alkil.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 3, naznaden time da je g 0 ili 1.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 4, naznaen time da svaki R'? neovisno predstavlja halogen, cijano,

hidroksil, C;-Cg alkil, C;-Cg alkoksi, C;-Cg alkoksikarbonil ili C;-Cg alkoksiC,-Cg alkil.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 5, naznacen time da R™ predstavlja kisikov atom.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 5, naznacen time da R*® predstavlja NR™,

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 5, naznagen time da R*® predstavlja CR™R"’.

Spoj prema zahtjevu 8, naznagen time da R'® i R' svaki neovisno predstavlja vodikov atom ili skupinu C;-Cg alkil.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 9, naznacen time da R predstavlja fenilni, piridinilni ili naftilov

prstenasti sustav, te je prstenasti sustav sam proizvoljno supstituiran barem jednim supstituentom koji je odabran

od halogena, cijano, C;-Cg alkila, C;-Cg haloalkila, C;-Cg alkoksi i C;-Cg haloalkoksi.

Spoj prema zahtjevu 1 naznacen time da je odabran iz skupa koji ¢ine:
4-(3,4-diklorofenoksi)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(3,4-diklorofenoksi)-1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-[4-(trifluorometoksi)fenoksi]-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-metilfenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-klorofenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(3-klorofenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-({1-[(2,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin-4-il }oksi)benzonitril,
4-(4-klorofenoksi)-1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
1-[(1-etil-3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(4-metilfenoksi)piperidin,
1-{[1,5-dimetil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-il]sulfonil }-4-(4-metilfenoksi)piperidin,
1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(4-metilfenoksi)piperidin,
4-[4-(trifluorometil)fenoksi]-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-bromo-2-fluorofenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(4-klorofenoksi)piperidin,
4-(4-klorofenoksi)-1-{[1,5-dimetil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-il]sulfonil}piperidin,
4-(3-metoksifenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-metoksifenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-fenoksi-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-fluorofenoksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-klorofenoksi)-3-metil-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(naftalen-2-iloksi)-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(4-klorofenoksi)-2-metil-1-[(1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
1-[(5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(2,4-diklorofenoksi)piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-{1,3-dimetil-5-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-il]sulfonil }piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-[(1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-[(3,5-dietil-1-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-{[1-(difluorometil)-3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il]sulfonil }piperidin,
4-(4-kloro-2-fluorofenoksi)-1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
5-kloro-2-{[1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin-4-ilJoksi}benzonitril,
1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-[4-(trifluorometoksi)fenoksi]piperidin,
1-[(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-4-(naftalen-2-iloksi)piperidin,
5-kloro-2-{[1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin-4-il]Joksi}benzonitril,
4-(4-kloro-2-fluorofenoksi)-1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
4-(2,4-diklorofenoksi)-1-(1,4-dimetil-1H-pirazol-5-sulfonil)piperidin,
4-(4-klorofenoksi)-1-(1,4-dimetil-1H-pirazol-5-sulfonil)piperidin,
1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)-4-(2,6-dimetilfenoksi)piperidin,
4-[4-Kloro-2-(trifluorometil)fenoksi]-1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
4-[4-Kloro-2-(trifluorometil)fenoksi]-1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)-4-(3-fluoro-4-metoksifenoksi)piperidin,
4-(3,5-difluoro-4-metoksifenoksi)-1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
4-(3-fluoro-4-metoksifenoksi)-1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
4-(3,5-difluoro-4-metoksifenoksi)-1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
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4-(4-kloro-3-fluorofenoksi)-1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2,6-difluorofenoksi)-1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-3-fluorofenoksi)-1-(3,5-dimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin,
5-kloro-2-((1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)oksi)piridin,
(4-klorofenil)(1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)metanon,
(3,4-diklorofenil)(1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil) piperidin-4-il)metanon,
N-(4-klorofenil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-amin,
N-(3,4-diklorofenil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-amin,
4-kloro-N-{[1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin-4-illmetil}anilin,
3,4-dikloro-N-{[1-(trimetil-1H-pirazol-4-sulfonil)piperidin-4-ilJmetil }anilin,
4-(4-klorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(3,4-diklorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-klorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(4-klorobenzil)-4-metoksi-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(2,4-diklorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(4-klorobenzil)-4-(metoksimetil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
etil 4-(4-klorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-karboksilat,
etil 4-(4-bromobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-karboksilat,
etil 4-(4-bromobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-karboksilat,
4-(4-klorobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-karbonitril,
4-(2,4-diklorobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-karbonitril,
1-((5-kloro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)-4-(4klorobenzil)piperidin,
4-(3,4-diklorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(3,4-diklorobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(4-kloro-3-fluorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2-metoksifenoksi)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2-metoksifenoksi)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2-fluorobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)-4-(2-fluorofenoksi)piperidin,
5-kloro-3-fluoro-2-((1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)oksi)piridin,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2-fluorobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)-4-fluoropiperidin,
4-(4-kloro-2-fluorobenzil)-4-fluoro-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2-fluorobenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
5-kloro-3-metoksi-2-((1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)oksi)piridin,
5-kloro-2-((1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)oksi)-3-metoksipiridin,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)-4-metoksipiperidin,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-4-metoksi-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)-4-fluoropiperidin,
4-(4-kloro-2-metoksibenzil)-4-fluoro-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil) piperidin,
2-(4-kloro-2-fluorofenil)-2-(1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)acetonitril,
2-(4-klorofenil)-2-(1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil) piperidin-4-il)acetonitril,
(4-klorofenil)(1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)metanol,  (4-klorofenil)(1-((1,3,5-trimetil-
1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)metanol,
4-((4-klorofenil)(metoksi)metil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-((4-klorofenil)(metoksi)metil)-1-((1,3,5-trimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
2-(4-klorofenil)-2-(1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)etanol,
1-(4-klorofenil)-1-(1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-il)etanal,
4-(1-(4-klorofenil)etil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-((4-klorofenil)(etoksi)metil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(4-klorobenzil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin-4-ol,
4-(1-(4-klorofenil)-2-metoksietil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
4-(1-(4-klorofenil)-2,2-difluoroetil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidin,
i farmaceutski prihvatljivih soli bilo kojeg od njih.

12. Spoj prema zahtjevu 1, naznaCen time da je Spoj racemi¢na smjesa R i S enantiomera od 4-((4-

13.

klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidina  ili  jedne njegove farmaceutski
prihvatljive soli.

Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je spoj smjesa R i S enantiomera od 4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-
dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidina ili jedne njegove farmaceutski prihvatljive soli.

4
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Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je spoj R enantiomer od 4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-
pirazol-4-il)sulfonil)piperidina ili jedne njegove farmaceutski prihvatljive soli.
Spoj prema zahtjevu 1, naznacéen time da je spoj S enantiomer od 4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-
pirazol-4-il)sulfonil)piperidina ili jedne njegove farmaceutski prihvatljive soli.
Spoj prema zahtjevu 1, naznafen time da je Spoj racemi¢na smjesa R i S enantiomera od 4-((4-
klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidina.
Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je spoj smjesa R i S enantiomera od 4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-
dimetil-1H-pirazol-4-il)sulfonil)piperidina.
Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je spoj R enantiomer od 4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-
pirazol-4-il)sulfonil)piperidina.
Spoj prema zahtjevu 1, naznacen time da je spoj S enantiomer od 4-((4-klorofenil)fluorometil)-1-((3,5-dimetil-1H-
pirazol-4-il)sulfonil)piperidina.
Postupak za pripravu spoja s formulom (la) kako je definirano u zahtjevu 1 ili njegove farmaceutski prihvatljive
soli naznacen time da obuhvaca

(i) reakciju spoja s formulom

O
\S

W1
(R‘H)p__\, L'

A\

X1

o2

! (Ila)

pri emu L' predstavlja odlazeéu skupinu i p, W', X%, Y!, Z' i R™ su kako je definirano u formuli (la), sa
spojem s formulom

(R‘IZ)q

L

ili njegovom prikladnom soli, pri éemu su g, R*?, R i R kako je definirano u formuli (1a); ili
(i) reakciju spoja s formulom

HIa)

O O
N
R']Z
R11 p\yv‘l \ ( )
X1
\ —
L2 (Iva)

pri Gemu L predstavlja odlazeéu skupinu i p, g, W, X, Y, Z% R™ i R su kako je definirano u formuli (la), sa
spojem s formulom L*-R*-R™ (Va) pri ¢emu L® predstavlja odlaze¢u skupinu i R*® i R* su kako je definirano u
formuli (1a);
i proizvoljno se nakon toga provodi jedan ili vi$e sljede¢ih postupaka:
e pretvaranje spoja s formulom (l1a) u drugi spoj s formulom (la)
 uklanjanje bilo kojih zastitnih skupina
» formiranje farmaceutski prihvatljive soli.
Farmaceutski pripravak naznacen time da sadrzi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19 u kombinaciji s
farmaceutski prihvatljivim pomo¢nim sredstvom, razrjedivacem ili nosa¢em te proizvoljno jednim ili vise drugih
terapeutskih sredstava.



22.

23.

24.
25.
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Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19 naznaCen time da je za uporabu za lijeCenje bolesti ili stanja
posredovanog prokinetinom.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19 naznafen time da je za uporabu za lijeCenje shizofrenije,
shizofreniformnog poremecaja, shizoafektivnog poremecaja, kognitivnih poremecaja ili boli.

Spoj prema zahtjevu 23 naznadéen time da je za uporabu za lije¢enje boli.

Komplet koji sadrzi pripravak prvog aktivnog sastojka koji je spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19 i
pripravak drugog aktivnog sastojka koji je karbamazepin, olanzapin, kvetiapin, verapamil, lamotrigin,
okskarbazepin, risperidon, aripiprazol, ziprasidon ili litij, te upute za istovremenu, uzastopnu ili odvojenu primjenu
pripravaka pacijentu kojem je to potrebno.
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