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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Nookwn

Spoj formule (1) ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol:

e MYQ\(

N—N
*Formula (ll),

§ 0

naznacéen time $to
X je Cs-C; cikloalkilen
svaki R! i R? je nezavisno -NH,, -N(R%-C(0)-R*, -C(0)-N(R®)-R*, -N(R%-C(0)-0-R*, -N(R%)-C(0)-N(R?-R*
ili -N(R®%)-C(0)-SR*
svaki R je nezavisno vodik, Cy¢ alkil ili aril;
svaki R* je nezavisno C,¢ alkil, aril, heteroaril, aralkil, heteroaralkil, cikloalkil, cikloalkilalkil, heterociklilalkil
ili heterociklil, od kojih je svaki supstituiran sa 0-3 R®;
svaki R® je nezavisno Ci alkil, Cyg alkoksi, -O-Cy alkilenC,.¢ alkoksi, -O-heterociklil, Cy.s tioalkoksi, Cy.¢
haloalkil, Cs_; cikloalkil, C5.; cikloalkilalkil, aril, heteroaril, aralkil, heteroaralkil, heterociklilalkil, heterociklil,
cijano, halo, okso, -OH, -OCF;, -OCHF,, -SO,-C. alkil, -NO,, -N(R")-C(0)-C.s alkil, -C(O)N(R"),, -
N(R")S(0)1.,-Cy6 alkil, -S(0),N(R"),, -N(R"); ili -Cy6 alkilen-N(R"),, pri emu je navedeni alkil, Cy.¢ alkoksi, -
OC,salkilenCy_¢ alkoksi, -O-heterociklil, C,¢ tioalkoksi, Cy.¢ haloalkil, C5; cikloalkil, C5_; cikloalkilalkil, aril,
heteroaril, aralkil, heteroaralkil, heterociklilalkil, heterociklil, -SO,-C.¢ alkil, -NO,, -N(R7)-C(O)-Cl_6 alkil, -
C(O)N(R™),, -N(R")S(0)1.o-Cy alkil, -S(O),N(R"),, -N(R"), ili -Cy.6 alkilen-N(R"), izborno supstituiran sa 0-3
R ili dvije susjedne R® grupe, uzete zajedno s atomima za koje su vezane formiraju cikloalkil ili heterociklil;
svaki Rg je nezavisno vodik, fluoro, Cy¢ alkil, -OH, -NH,, -NH(CH3), -N(CHy), ili Cy_¢ alkoksi;
svaki R’ je nezavisno vodik ili Cy alkil;
svaki R® je nezavisno halo, Cy alkil, Cy. haloalkil, -OH, -N(R"), ili Cy alkoksi, -O-C;.galkilenC,.s alkoksi,
CN, NO,, -N(R")-C(0)-C alkil, - C(O)N(R"),, -N(R")S(0)1.,C.6 alkil ili -S(0),N(R"),;
mje0, 1ili2;
nje0, 1ili2;
ojel
pje 1l ipricemu
"alkil" oznaCava zasi¢eni ugljikovodi¢ni lanac koji moze biti ravni lanac ili razgranati lanac, koji sadrZi
naznaceni broj atoma ugljika;
"aril" oznacava fenil, naftil ili antracenil,
"heteroaril" oznadava 5-14 —¢lani aromatiéni sistem prstena koji ima 1-3 heteroatoma u prstenu ako je
monocikli¢an, 1-6 heteroatoma u prstenu ako je biciklican ili 1 -9 heteroatoma u prstenu ako je triciklican, pri
¢emu su navedeni heteroatomi prstena nezavisno izabrani od O, N i S;
"aralkil" oznacava C;-Cy, alkil grupu u kojoj je alkil atom vodika zamijenjen aril grupom;
"heteroaralkil", oznacava C;1-Cy, alkil grupu u kojoj je alkil atom vodika zamijenjen heteroaril grupom;
"cikloalkil" oznacava cikli¢ne, bicikli¢ne, tricikli¢ne ili policikli¢ne nearomati¢ne ugljikovodi¢ne grupe koje
imaju 3 do 12 ugljika.
"cikloalkilalkil" oznacava C;-Cy, alkil grupu u kojoj alkil atom vodika je zamijenjen cikloalkil grupom;
"heterociklilalkil", oznacava C;-Cy, alkil grupu u kojoj je alkil atom vodika zamijenjen heterocikli¢cnom
grupom; i
"heterociklil" oznacava 3 do 14-¢lane nearomati¢ne strukture prstena, Cije strukture prstena obuhvacaju jedan
do Cetiri heteroatoma nezavisno izabranih od O, Ni S;
uz uvjet da (1) kada je X nesupstituirani ciklopropil, R i R? nisu oba -NH, ili -NH-C(O)-fenil; (2) kada je X
nesupstituirani ciklopropil, i m i n su oba 1, tada R* i R? nisu oba -NH-C(O)-benzil.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznac¢en time $to mje 0 in je 0.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaéen time §tonje 1 im je 1.
Spoj prema patentnom zahtjevu 3 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, nazna¢en time $to je svaki R° vodik.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time 3to su R* i R? isti.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, nazna¢en time $to su R* i R? razli¢iti.
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznaena time §to R* i R? su svaki -
N5(R3)-C(O)-R4 pri Gemu svaki R® je vodik i svaki R* je aralkil ili heteroaralkil, od kojih je svaki supstituiran s 0-3
R>.
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Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to spoj je spoj formule

(1a):
0,
n(lla)

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time $to spoj je spoj formule

”Rxfjvxy%‘

o ().
Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacen time Sto spoj je spoj formule
(IV)igjeO0,1,2,3ili4:

o<1
N (IV).

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacena time $to spoj je spoj formule
(IVa)iqje0, 1,2, 3ili4:

T Y
q (IVa).

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacena time $to spoj je spoj formule
(IVb)iqgjeO,1,2 3ili4:

RTHE} d \\ﬁ\( (IVb).

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, naznacena time $to spoj je spoj formule
(IVe)iqgje0,1,2, 3ili4:

Y”YWN\K” Y

.-—"“"N

(IVe).

Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, koji je izabran iz grupe koja se sastoji
od:
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Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, koji je
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Spoj prema patentnom zahtjevu 1 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, koji je
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Farmaceutska kompozicija koja sadrzi spoj formule (I1) prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25 ili njegovu
farmaceutski prihvatljivu sol i farmaceutski prihvatljiv nosad.

Spoj prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25 ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol za upotrebu u
lije¢enju raka kod subjekta kod kojeg postoji potreba za tim.

Spoj za upotrebu prema patentnom zahtjevu 27, naznacen time $to je rak izabran od raka naznadenog i) niskim
nivoom ekspresije E-kadherina u usporedbi s referentnim standardom, ii) visokim nivoom ekspresije vimentina u
usporedbi s referentnim standardom, ili iii) niskim ili smanjenim nivoom ekspresije piruvat karboksilaze.

Spoj za upotrebu prema patentnom zahtjevu 27 ili 28, naznaéen time §to je navedeni rak izabran od malostani¢nog
raka pluca, raka dojke, hepatostani¢nog karcinoma, osteosarkoma, lipoma, hondrosarkoma, mezotelioma, raka
debelog crijeva, karcinoma bubreZnih stanica, akutne mijeloidne leukemije (AML), melanoma i multiplog
mijeloma.
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