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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj formule 1I:

(R3)p
R4
-
R¥m. |
N
NN
X Y
RY N
n q RZ
R° RS
1l

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:

X je -CHo- ili -CH,-CH,-;

Y je -CH,- ili -CH,-CH,-;

svaki R? je supstituiran na bilo kojem ugljikovom atomu koji oblikuje prsten u prstenu formule 11 koji sadrzi X i
Y osim ugljikovog atoma koji oblikuje prsten za koji je vezan R*;

prsten A je Cg.qparil ili 5-10-¢lani heteroaril koji sadrzi ugljik i 1, 2, 3 ili 4 heteroatoma izabranih izmedu N, O,
iS;

prsten C je C,; cikloalkil;

L je Cysalkilen, -C(=0)-, -C(=0)0-, -C(=0)NR’-, O, NR’, -5(0),-, -S(O)-, ili -S(0),NR’-;

svaki R* je neovisno izabran izmedu halo, Cy¢ alkil, C,¢ alkenil, C,¢ alkinil, C,¢ haloalkil, Cg g, aril, Cs.19
cikloalkil, 5-10-¢lani heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg.1q aril-Cy4 alkil-, Cs.1q cikloalkil-C,_4 alkil-, (5-
10-¢lani heteroaril)-Cy, alkil-, (4-10-¢lani heterocikloalkil)-C;.4 alkil-, CN, NO,, OR? SR® C(O)R®
C(O)NR°RY, C(O)OR? OC(O)R’, OC(O)NRR’, NR°RY, NR°C(O)R’, NR°C(O)OR? NR°C(O)NRRY,
C(=NR%R®, C(=NR?NRRY, NR°C(=NR?)NRRY, NR'S(O)R°, NR°S(0),R°, NR°S(0),NR°R?, S(O)R",
S(O)NRR?, S(0),R", i S(0),NR°RY, gdje spomenuti Cy. alkil, C,.¢alkenil, C,.¢alkinil, Cs.10 aril, Cs.1o cikloalkil,
5-10-¢lani heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg 1o arilCy4 alkil-, Cs44 cikloalkil-C,4 alkil-, (5-10-¢lani
heteroaril)-C,_4 alkil-, i (4-10-¢lani heterocikloalkil)-C,_, alkil-je svaki opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4
supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, Cy4 alkil, Cy.4 haloalkil, C,4 cijanoalkil, CN, NO,, OR? SR?,
C(O)R®, C(O)NRRY, C(O)OR?, OC(O)R’, OC(O)NRRY, C(=NR®)NR°RY, NR°C(=NR°)NRRY, NR°R‘,
NR°C(O)R®, NR°C(O)OR? NRC(O)NR°R?, NR°S(O)R®, NR°S(0),R’, NR°S(0),NR°R?, S(O)R’, S(O)NR°RY,
S(O),R", i S(0),NR°R%;

sze halo, C,¢alkil, Cy¢alkenil, C,alkinil, C,_¢haloalkil, Cs.1qaril, Cs.1¢ cikloalkil, 5-10-¢lani heteroaril, 4-10-
¢lani heterocikloalkil, Cg.1q aril-Cy4 alkil-, Cj 14 cikloalkil-Cy4 alkil-, (5-10-¢lani heteroarilg-Cl_4 alkil-, (4-10-
&lani heterocikloalkil)-Cy alkil-, CN, NO,, OR*, SR* C(0)R™, C(O)NR“R™, OC(O)R", OC(O)NR*R™,
NRZR™,  NRYC(O)R™, NRZC(O)OR™,  NRZC(O)NR“R™, C(=ENRH)R™,  C(=NRHNRZR™,
NRZC(=NRNRIRY, NRS(O)R™, NRS(0),R™, NR“S(0),NR™R™, S(O)R™, S(O)NR“R™, S(0),R™, ili
S(O)ZNR”R‘“, gdje je spomenuti C,¢ alkil, C,4 alkenil, C,¢ alkinil, Cg.yq aril, Cs4o cikloalkil, 5-10-¢lani
heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg.qo aril-C_4 alkil-, Cs_1q cikloalkil-Cy_4 alkil-, (5-10-¢lani heteroaril)-Cy_4
alkil-, i (4-10-¢lani heterocikloalkil)-C,4 alkil svaki opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4 supstituenta
neovisno izabranih izmedu halo, Ci4 alkil, Ci. haloalkil, C,4 cijanoalkil, CN, NO,, OR™, SR*, C(O)R™,
C(O)NR™R™, C(O)OR™, OC(O)R™, OC(O)NR“R™, C(=NR*)NRR¥, NR™C(=NR*)NR“R™, NR“R",
NR“C(O)R™, NRZC(0)OR™, NRC(O)NR“R™, NRS(0)R™, NR™S(0),R™, NR™S(0),NR“R", S(O)R™,
S(O)NR™R™, S(0),R™, i S(0),NR*'R™:

svaki R? je neovisno izabran izmedu halo, Cy alkil, CN, OR®™, C(O)R", C(O)NR®R®, C(O)OR®, NR®R®,
S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0),R™, i S(O),NR®R®, gdje je spomenuti C,_¢ alkil opcionalno supstituiran sa 1, 2,
ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, CN, OR®™, SR® C(O)R™, C(O)NR®R®, C(O)OR®,
OC(0)R™, OC(O)NR®R®, C(=NR®)NR®R®, NR®C(=NR®)NRR®, NR®R®, NR®C(O)R", NR®C(0)OR®,
NR®C(O)NR®R®, NR®S(0)R™, NR®S(0),R™, NR®S(0),NR®R®, S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0),R™, i
S(0),NR®R®:;

svaki R®je neovisno izabran izmedu halo, Csalkil, C,.s alkenil, C,.galkinil, C. haloalkil, Cq.1oaril,

Cs.q0 cikloalkil, 5-10-¢lani heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg.19 aril-Cy.4 alkil-, C4.4 cikloalkil-C,_4 alkil-,
(5-10-¢lani heteroaril)-Cy.4 alkil-, (4-10-¢lani heterocikloalkil)-Cy4 alkil-, CN, NO,, OR¥?, SR* C(O)R™,
C(O)NR®R%,  C(O)OR*?, OC(O)R", OC(O)NR“R¥, ~NR“R® NR®C(O)RY, NR®C(O)OR¥
NR“C(O)NR®R®, C(=NR®)R™, C(=NR%)NR“R®, NR%C(=NR®)NR®R%, NR®S(O)R", NR“S(0),R",
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NR®S(0),NR®R%, S(O)R", S(O)NR®R®, S(0),R™, i S(O),NR“R*, gdje je spomenuti Cy alkil, C,.¢ alkenil,
C,galkinil, Cg.qgaril, Cq.yg cikloalkil, 5-10-¢lani heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg_1g aril-C1.4 alkil-, C5.4
cikloalkil-C,.4 alkil-, (5-10-¢lani heteroaril)-C,4 alkil-, i (4-10-¢lani heterocikloalkil)-C,, alkil- svaki
opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C,_4alkil, C_4 haloalkil, C,.
s cijanoalkil, CN, NO, OR® SR* C(O)R™, C(O)NR“R¥ C(O)OR¥® OC(O)R" OC(O)NRR®
C(=NR®)NR“R®, NR“C(=NR®)NRR®, NR“R¥, NR%“C(O)R", NR®C(0)OR¥, NR“C(O)NR“R%
NRZS(0)R”, NR2S(0),R", NR%S(0),NR?R®¥, S(0)R", S(O)NR?R™, S(0),R™, i S(O),NR*’R%;

R4je halo, Cy¢alkil, C,galkenil, C,¢alkinil, Cyg haloalkil, Cg.1garil, Cs.1o Cikloalkil, 5-10-¢lani heteroaril, 4-10-
¢lani heterocikloalkil, Cg g aril-Cy4 alkil-, Cs 4 cikloalkil-Cy4 alkil-, (5-10-¢lani heteroaril)-C,_4 alkil-, (4-10-
Clani heterocikloalkil)-Cy4 alkil-, CN, NO,, OR® SR®, C(O)R™, C(O)NR®R®, C(O)OR* OC(O)R"™,
OC(O)NR®R®, NR®R® NR®C(0)R™, NR®C(0)OR®, NR®C(O)NR®R®, C(=NR*)R>, C(=NR®)NR"R%,
NREC(=NR®)NRPR®, NR®S(O)R™, NR®S(0),R™, NR®S(0),NR®R®, S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0),R", i
S(O)ZNRCSR"S, gdje je spomenuti C,¢ alkil, C,4 alkenil, C,¢ alkinil, Cg.yq aril, Cs4o cikloalkil, 5-10-¢lani
heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg.1o aril-C_4 alkil-, Cs_1q cikloalkil-Cy_4 alkil-, (5-10-¢lani heteroaril)-Cy_4
alkil-, i (4-10-¢lani heterocikloalkil)-C,., alkil-svaki opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4 supstituenta
neovisno izabranih izmedu halo, Ci.4 alkil, Ci. haloalkil, C,4 cijanoalkil, CN, NO,, OR®, SR* C(O)R™,
C(O)NR®R®, C(O)OR®, OC(O)R™, OC(O)NR®R®, C(=NR®*)NRR® NRZC(=NR®)NR®R® NR“R%,
NR®C(0)R™, NR®C(0)OR®, NREC(O)NR®R®, NR®S(0)R™, NR®S(0),R™, NR®S(0),NR®R®, S(O)R",
S(O)NR®R®, S(0),R™, i S(0),NR®R®:;

R°i 4R6 su svaki neovisno izabrani izmedu H, halo, CN, C,_4 alkil, C;4 haloalkil, Cy4 cijanoalkil, i -(Cy_4 alkil)-
OR*;

R7je H, C,alkil ili Cy.4haloalkil;

svaki R? R®, R%, RY, R™, R”™, R, R™, R® R™, R% R% R® R™ R% i R®je neovisno izabran izmedu H, Cy
alkil, Cy4 haloalkil, C,¢ alkenil, C,g4 alkinil, Cg.qo aril, Cs.9 cikloalkil, 5-10-¢lani heteroaril, 4-10-¢lani
heterocikloalkil, Cg.19 aril-C,.4 alkil-, C5 1o cikloalkil-C,_4 alkil-, (5-10-¢lani heteroaril)-C,_4 alkil-, i (4-10-¢lani
heterocikloalkil)-C,_4 alkil-, gdje je spomenuti C,¢ alkil, C,.¢ alkenil, C,galkinil, Cg.19 aril, Ca.1o cikloalkil, 5-10-
¢lani heteroaril, 4-10-¢lani heterocikloalkil, Cg.io aril-Cy4 alkil-, Cs.4o cikloalkil-C,, alkil-, (5-10-¢lani
heteroaril)-C,4 alkil-, i (4-10-¢lani heterocikloalkil)-C,.4 alkil-opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, 4, ili 5
supstituenata neovisno izabranih izmedu C,,4 alkil, Ci4 haloalkil, C,., cijanoalkil, halo, CN, OR*, SR*,
C(O)R™, C(O)NR¥R*, C(O)OR*, OC(O)R™, OC(O)NR“R¥, NR¥R™ NR“C(O)R™, NR“C(O)NR*“R*,
NR“C(0)OR*, C(=NR*)NR*R¥ NR“C(=NR*)NR“R¥, S(O)R™, S(O)NR“R¥, S(0),R™ NR*“S(0),R™,
NR%S(0),NR“R¥, i S(0),NR“R";

ili bilo koji R®i R® zajedno s N atomom za koji su vezani oblikuju 4-, 5-, 6-, ili 7-¢lanu heterocikloalkil grupu
opcionalno supstituiranu sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu Cy_galkil, Cs ; cikloalkil, 4-7-¢lani
heterocikloalkil, Cg.1o aril, 5-6-¢lani heteroaril, C,.¢ haloalkil, halo, CN, OR* SR*, C(O)R™, C(O)NR*R™
C(O)OR*, OC(O)R™, OC(O)NR¥R*, NR“R™ NR¥“C(O)R™ NR“C(O)NR¥R™, NR“C(O)OR*
C(=ENR®*NRYR™  NRYC(=NR*)NR¥R¥,  S(O)R™ ~ S(OINR“R¥, ~ S(0),R™  NR*S(0),R™
NR*S(0),NR“R¥, i S(0),NR*R*, gdje su spomenuti Cyalkil, Cs.; cikloalkil, 4-7-&lani heterocikloalkil, Cg.1o
aril, i 5-6-¢lani heteroaril opcionalno supstituirani sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C,.
s alkil, Ci4 haloalkil, C,, cijanoalkil, CN, OR* SR* C(O)R™ C(O)NR*R™ C(O)OR* OC(O)R™,
OC(O)NR“R*,  NR¥R™, NR“C(O)R™,  NR“C(O)NR“R™  NR“C(O)OR*, C(=NR*)NR“R*,
NR“C(=NR*)NR¥R%, S(O)R™, S(O)NR¥R™, S(0),R™, NR*S(0),R™, NR*S(0),NR“R™ i S(0),NR*R*:
ili bilo koji R® i R™ zajedno s N atomom za koji su vezani oblikuju 4-, 5-, 6-, ili 7-&lanu heterocikloalkil grupu
opcionalno supstituiranu sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu Cy_galkil, Cs ; cikloalkil, 3-7-¢lani
heterocikloalkil, Cg. aril, 5-6-Clani heteroaril, Cy¢ haloalkil, halo, CN, OR*, SR*, C(O)R™, C(O)NR“R¥,
C(O)OR*, OC(O)R™, OC(O)NR“R¥™ NR“R™, NR“C(O)R™ NR“C(O)NR“R™ NR“C(0O)OR*,
C(=ENR®*)NR“R™ ~ NRYC(=NR*)NR¥R¥,  S(O)R™  S(OINR“R¥,  S(0),R™  NR*S(0),R™
NR*S(0),NR“R¥, i S(0),NR*R*, gdje su spomenuti Cysalkil, C3.; cikloalkil, 4-7-&lani heterocikloalkil, Cg.1o
aril, i 5-6-¢lani heteroaril opcionalno supstituirani sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C,.
4 alkil, Ci4 haloalkil, C,, cijanoalkil, CN, OR* SR* C(O)R™ C(O)NR*R™ C(O)OR* OC(O)R™,
OC(ONR¥R™,  NR*R™ ~ NR“C(O)R™, NR™C(O)NR“R™  NR“C(O)OR™  C(=NR*)NR“R™
NR“C(=NR*)NR“R*, S(O)R™, S(O)NR*R™, S(0),R™, NR*S(0),R™, NR*S(0),NR*R* i S(0),NR*R*:
ili bilo koji R®i R zajedno s N atomom za koji su vezani oblikuju 4-, 5-, 6-, ili 7-&lanu heterocikloalkil grupu
opcionalno supstituiranu sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu Cy_galkil, Cs ; cikloalkil, 4-7-¢lani
heterocikloalkil, Cg.1o aril, i 5-6-Clani heteroaril, C,_¢ haloalkil, halo, CN, OR*, SR*, C(O)R™, C(O)NR“R™,
C(O)OR*, OC(O)R™, OC(O)NR“R¥ NR“R™, NR“C(O)R™ NR“C(O)NR“R¥™ NR“C(0O)OR*,
CENRNRYR®, NRYC(=NR*)NR“R™,  S(O)R™ ~ S(O)NR“R™, ~ S(O),R™  NR“S(0),R™
NR*S(0),NR“R¥, i S(0),NR*R*, gdje su spomenuti Cysalkil, Cs.; cikloalkil, 4-7-&lani heterocikloalkil, Cg.1o
aril, i 5-6-¢lani heteroaril opcionalno supstituirani sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C,.
s alkil, Ci4 haloalkil, C,, cijanoalkil, CN, OR* SR* C(O)R™ C(O)NR*R™ C(O)OR* OC(O)R™,
OC(ONR¥R™,  NR*R™ ~ NR“C(O)R™, NR™C(O)NR“R™  NR“C(O)OR™  C(=NR*)NR“R™
NR“C(=NR*)NR“R*, S(O)R™, S(O)NR*R™, S(0),R™, NR*S(0),R™, NR*S(0),NR*R* i S(0),NR*R*:
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ili bilo koji R®i R* zajedno s N atomom za koji su vezani oblikuju 4-, 5-, 6-, ili 7-¢lanu heterocikloalkil grupu
opcionalno supstituiranu sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu Cy_galkil, C cikloalkil, 4-7-¢lani
heterocikloalkil, Ce.1o aril, 5-6-¢lani heteroaril, C,. haloalkil, halo, CN, OR* SR*, C(O)R™, C(O)NR*R™
C(O)OR™, OC(O)R™, OC(O)NR¥R*, NR“R™ NR%“C(O)R™ NR“C(O)NR¥R™, NR“C(O)OR*
C(=ENR*NRYR™  NRYC(=NR*)NR¥R¥,  S(O)R™ ~ S(OINR“R¥, ~ S(0),R™  NR*S(0),R™
NR*S(0),NR“R¥, i S(0),NR*R™, gdje su spomenuti Cysalkil, C3.; cikloalkil, 4-7-&lani heterocikloalkil, Cg.1o
aril, i 5-6-¢lani heteroaril opcionalno supstituirani sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C,.
4 alkil, Cy, haloalkil, Cy4 cijanoalkil, CN, OR*, SR* C(O)R™ C(O)NR“R¥, C(O)OR* OC(O)R™,
OC(O)NR“R*,  NR¥R™, NR“C(O)R™  NR“C(O)NR“R™ ~ NR“C(O)OR*, C(=NR*)NR“R*,
NR“C(=NR*)NR¥“R* S(0)R™, S(O)NRR™, S(0),R™, NR*S(0),R™, NR*S(0),NR“R* i S(0),NR*R*:
svaki R, R™ R* i R*je neovisno izabran izmedu H, C,4alkil, C,_4 haloalkil, C,.4alkenil, i C,.,alkinil, gdje je
spomenuti C,4 alkil, C,, alkenil, i C,4 alkinil, opcionalno supstituiran sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno
izabranih izmedu OH, CN, amino, halo, Cy_4alkil, C,_4 alkoksi, Cy4 alkiltio, C,_4 alkilamino, di(C,., alkil)amino,
C,.4 haloalkil, i Cy4 haloalkoksi;

ili bilo koji R* i R™ zajedno s N atomom za koji su vezani oblikuju 3-, 4-, 5-, 6-, ili 7-lanu heterocikloalkil
grupu opcionalno supstituiranu sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno izabranih izmedu OH, CN, amino, halo, C,¢
alkil, C,_4 alkoksi, C,_4alkiltio, Cy_4alkilamino, di(C,.4alkil)amino, Cy.4 haloalkil, i C,., haloalkoksi;

svaki R®, R, R, R® R*, i R je neovisno izabran izmedu H, Cy,alkil, i CN;

svaki R®, R™, R®, i R® je neovisno izabran izmedu H i Cy alkil opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, 4, ili 5
supstituenata neovisno izabranih izmedu halo, CN, OR*, SR*, C(O)R™, C(O)NR®R®, C(O)OR*, OC(O)R",
OC(O)NR®R®,  NR®R%®, NRC°C(O)R®, NR®C(O)NR®R®, NR®C(0)OR*, C(=NR®)NR®R®,
NRPC(=NR®)NR®R®, S(0)R™, S(O)NR®R®, S(0),R”, NR®S(O,R", NR®S(0),NR®R®, i S(0),NR®R*;
svaki R*, R*, R, i R® je neovisno izabran izmedu H, C,_4alkil, C;_4 haloalkil, C,.4alkenil, i C,.,alkinil, gdje je
spomenuti C,4 alkil, C,, alkenil, i C,4 alkinil, opcionalno supstituiran sa 1, 2, ili 3 supstituenta neovisno
izabranih izmedu OH, CN, amino, halo, Cy_4alkil, C,_4 alkoksi, Cy4 alkiltio, C;4 alkilamino, di(C,., alkil)amino,
C,.4 haloalkil, i Cy4 haloalkoksi;

svaki R* je neovisno izabran izmedu H, Cy4alkil, i CN;

mje 0,1, ili 2;

nje0,1,2,li3;

pje0,1,2ili3;i

gjeo0,1,ili2;

gdje se cikloalkil odnosi na nearomati¢ne cikli¢ke ugljikovodi¢ne dijelove koji imaju brojne ugljikove atome
koji oblikuju prsten kao Sto je navedeno ispred spomenutog izraza koji mogu opcionalno sadrZavati jednu ili
vide alkenilen grupa kao dio prstenaste strukture; i

heterocikloalkil odnosi se na nearomati¢ni heterocikli¢ki sistem prstenova, koji moze opcionalno sadrZavati
jedno ili vise nezasi¢enja kao dio prstenaste strukture i koji ima bar jedan heteroatom kao ¢lan prstena neovisno
izabran izmedu duSika, sumpora i kisika.

Spoj prema zahtjevu 1 koji ima formulu Ila ili 1l1b:
3
(R°)p
E R
R2 ’
1 H
(R )n N q RZ
RS R®
ITTa
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(R3)p
L R*
|
N
(Rz)m\/
1 H
(R )n N q RZ
R° RS
1TIb

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:

svaki R? je supstituiran na bilo kojem ugljikovom atomu koji oblikuje prsten azetidina prikazan u formuli Il1a ili
piperidinski prsten prikazan u Formuli I11b osim ugljikovog atoma koji oblikuje prsten za koji je vezan R*.

Spoj prema zahtjevu 1 ili 2, koji ima formulu Illa:

3
(R%)p
L R
2y |
1 H
(R")n N7 gz
RS RS
ITa
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
Spoj prema zahtjevu 1 ili 2, koji ima formulu I11b :
(R,
L R
|
N
RIm~
i H
Ry NCIT SR
RS RS

IIIb
ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 4, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
@ qje0;ili
(b) qjel
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 5, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje je prsten A fenil.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
(@ njeO;ili
(b) njel;ili
() nje2.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 7, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
(@) svaki R*je neovisno izabran izmedu halo i -O-(Cygalkil); ili
(b) svaki R* je neovisno izabran izmedu F i metoksi.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 8, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
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(@) obaR®i R®su H; ili
(b) R®i R®su svaki neovisno izabrani izmedu H i Cy_4alkil; ili
() R°jeHiR®je metil.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 9, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, u kojoj:-
(@) L je-(CHy)-, -C(=0)-, -C(=0)NR-, ili -S(0).-, gdje je r 1, 2, 3, ili 4; ili
(b) L je-CH,-, -C(=0)-, -C(=0)NH-, ili -S(O),-; ili
(c) Lje-CH,-;ili
Ed)) L je -C((:g))-; ili
e) Lje-S(O),-.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 10, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
(@) prsten C je pentil; ili
(b) prsten C je ciklobutil; ili
(c) prsten C je ciklopropil.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 11, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:
(@) R*je Cygalkil, halo, Cy haloalkil, Cs.1o aril, Csq cikloalkil, CN, OR®™, NR®R®, ili C(O)OR®, gdje je
spomenuti Cy¢ alkil, Cg.19 aril, i Cs4q cikloalkil svaki opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4 supstituenta
neovisno izabranih izmedu halo, Ci.4 alkil, Ci. haloalkil, C,4 cijanoalkil, CN, NO,, OR®, SR* C(O)R™,
C(O)NR®R®, C(0)OR®, OC(O)R™, OC(O)NRZR™®, C(=NR®)NR®R®, NR“C(=NR®*)NR“R®, NR“R®,
NR®C(0)R™, NR®C(0)OR®, NREC(O)NR®R®, NR®S(0)R™, NR®S(0),R™, NR®S(0),NR®R®, S(O)R",
S(O)NR®R®, S(0),R™, i S(0),NR®R®; ili
(b) R*je halo, Cyg haloalkil, Cq.10 aril, Ca.4 cikloalkil, CN, OR*, ili C(O)OR®, gdje je spomenuti Cg.1o aril i
Ca.10 cikloalkil svaki opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C, 4
alkil, Cy.4 haloalkil, Cy cijanoalkil, CN, NO,, OR®, SR® C(O)R™, C(O)NR®R® C(0)OR*, OC(O)R™,
OC(ONR®R®, C(=NR®)NR®R®, NRZC(=NR®)NR®R®, NR®R®, NR®C(O)R®, NR®C(O)OR®,
NREC(O)NR®R®, NR®PS(0)R™, NR®S(0),R™, NR®S(0),NR®R®, S(O)R"™, S(O)NR®R®, S(0),R™, i
S(0),NR®R%: ili
() R*je C(O)OR®.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 12, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje je svaki R® neovisno
izabran izmedu halo, Cy.g haloalkil, Cs.10 aril, Cs.q0 cikloalkil, CN, OR®, i C(O)OR¥, gdje je spomenuti Cg.qo aril i
Cas.1o cikloalkil svaki opcionalno supstituiran sa 1, 2, 3, ili 4 supstituenta neovisno izabranih izmedu halo, C;_4 alkil,
Ciq haloalkil, C,, cijanoalkil, CN, NO, OR¥ SR¥® C(O)R%, C(O)NR“R® C(O)OR® OC(O)R",
OC(O)NR®R®?, C(=NR®)NR¥R®, NR“C(=NR®)NR“R®, NR“R®  NR®C(O)R®, NR“C(O)OR®,
NRCZC(O)ZNId?ZCZRdZ, NRS(0)R®, NR®S(0),R*, NR®S(0O),NR?R%, S(O)R"™, S(O)NR“R¥, S(0),R% i
S(0),NR*R%.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 13, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
@ pje0;ili
(b) pjel.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 14, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje:-
(@) R“je Cysalkil; ili
(b) R?je Cs.y0aril-Cosalkil-supstituiran s fluoro ili cijanometil; ili
(c) R%je Cysalkil supstituiran s metoksi ili CN; ili
(d) R?je (5-10-lani heteroaril)-C,_, alkil-supstituiran s metoksi ili F; ili
(e) RZ%je cijanometil; ili
() R%je metoksimetil.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, gdje je m 0.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 16, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, koje ima trans konfiguraciju
u odnosu na di-supstituiranu ciklopropil grupu prikazanu u formuli II.
Spoj prema zahtjevu 1:-
(d) izabran izmedu:
1-{[4-(4-fluorobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-(4-fluorobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
trans-4-{[4-(4-fluorobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illkarbonil}cikloheksanamin;
1-{[4-(4-fluorobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illkarbonil}ciklobutanamin;
1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
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1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopentankarboksilna kiselina;

1-{[4-metil-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-il]metil }ciklopropankarboksilna

kiselina;

1-{[4-metil-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-iljmetil }ciklobutankarboksilna

kiselina;

1-{[4-metil-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-il]karbonil}ciklopentanamin; i

1-{[4-[4-(cijanometil)benzil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
ilimetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
ili farmaceutski prihvatljiva sol bilo kojih od gore spomenutih; ili

izabran izmedu:
(cis-4-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illkarbonil}cikloheksil)metanol;
(trans-4-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illkarbonil}cikloheksil)metanol;
1-{[4-({[(1R,2S)-2-(2-fluorofenil)ciklopropilJamino}metil)-4-(metoksimetil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;

1-{[4-({[(1R,2S)-2-(3,4-difluorofenil)ciklopropil]Jamino}metil)-4-(metoksimetil) piperidin-1-

illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-({[(1R,2S)-2-(4-fluorofenil)ciklopropilJamino}metil)-4-(metoksimetil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-(3-cijanobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-(3-cijanobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-(4-cijano-2-fluorobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-(4-cijanobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-(4-metoksibenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-(4-metoksibenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;

1-{[4-(etoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-ilJmetil}ciklobutankarboksilna

kiselina;

1-{[4-(etoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-iljmetil}ciklopropan-

karboksilna kiselina;
1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illkarbonil}ciklopropankarbonitril;
1-{[4-(metoksimetil)-4-({[2-(2-metoksifenil)ciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-(metoksimetil)-4-({[2-(4-metoksifenil)ciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-(metoksimetil)-4-(1-{[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}etil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[({6-[(metilamino)karbonil]piridin-2-il}oksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-
fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-il]metil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[({6-[(metilamino)karbonil]piridin-3-il}oksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-
fenilciklopropillJamino}metil)piperidin-1-illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(2-cijanofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(2-cijanofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(2-fluorofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(2-fluorofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(3-cijanofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(3-cijanofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
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1-{[4-[(3-fluorofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(3-fluorofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(4-cijano-2-fluorofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
yllmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(4-cijano-2-fluorofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(4-cijanofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(4-cijanofenoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]amino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(5-fluoropiridin-2-il)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(5-fluoropiridin-2-il)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(6-metoksipiridin-3-il)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(benziloksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(benziloksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(ciklobutilmetoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(ciklobutilmetoksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(cikloheksiloksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-[(cikloheksiloksi)metil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-[4-(cijanometil)benzil]-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina;
1-{[4-{[(3-fluoropiridin-2-il)oksi]metil }-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-{[(5-fluoropiridin-2-il)oksi]metil}-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropilJamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina;
1-{[4-{[(5-fluoropirimidin-2-il)oksi]metil}-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina; i
trans-4-{[4-(3-cijanobenzil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]Jamino}metil)piperidin-1-
illmetil}cikloheksankarboksilna kiselina;
ili farmaceutski prihvatljiva sol blio kojih od gore spomenutih.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-

illmetil}ciklopentankarboksilna kiselina, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]lamino}metil)piperidin-1-

illmetil}ciklopentankarboksilna kiselina.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-

iljmetil}ciklobutankarboksilna kiselina, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidinl-

illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina.

Spoj prema  zahtjevu 1, koji  je  1-{[4-({[(1R,2S)-2-(4-fluorofenil)ciklopropil]Jamino}metil)-4-

(metoksimetil)piperidin-1-iljmetil}ciklobutankarboksilna kiselina, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema  zahtjevu 1, koji  je  1-{[4-({[(1R,2S)-2-(4-fluorofenil)ciklopropil]Jamino}metil)-4-

(metoksimetil)piperidin-1-ilJmetil}ciklobutankarboksilna kiselina.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(etoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropil]lamino}metil)piperidin-1-

illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(etoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-

illmetil}ciklobutankarboksilna kiselina.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-

illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, koji je 1-{[4-(metoksimetil)-4-({[(1R,2S)-2-fenilciklopropillamino}metil)piperidin-1-

illmetil}ciklopropankarboksilna kiselina.
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Farmaceutski sastav koji sadrzi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19, 21, 23, 25, i 27 ili njegovu
farmaceutski prihvatljivu sol, i bar jedan farmaceutski prihvatljiv nosac.
Farmaceutski sastav koji sadrzi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 20, 22, 24, 26, i 28 i bar jedan farmaceutski
prihvatljivi nosa¢ ili pomo¢nu tvar.
Farmaceutski sastav prema zahtjevu 29 ili 30, koji dalje obuhvaca drugo terapeutsko sredstvo.
Postupak inhibicije LSD1 koji obuhva¢a dovodenje u kontakt ili (i) spoja prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19,
21, 23, 25, i 27, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli; (ii) spoja prema bilo kojem od zahtjeva 20, 22, 24, 26, i
28; ili (iii) farmaceutskog sastava prema zahtjevu 29 ili 30, in vitro, sa spomenutim LSD1.
Spoj (i) prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19, 21, 23, 25, i 27, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol; ili (ii) bilo
koji od zahtjeva 20, 22, 24, 26, i 28, za upotrebu u lijecenju bolesti, gdje je spomenuta bolest karcinom.
Spoj za upotrebu prema zahtjevu 33 gdje je spomenuti karcinom:
(@) hematoloska malignost; ili
(b) hematoloSka malignost koja je izabrana izmedu akutne limfoblasti¢ne leukemije (ALL), akutne mijeloi¢ne
leukemije (AML), akutne promijelocitne leukemije (APL), kroni¢ne limfocitne leukemije (CLL), kroni¢ne
mijeloi¢ne leukemije (CML), difuzni limfom velikih B-stanica (DLBCL), limfom stanica plasta folikula, Non-
Hodgkin limfom, Hodgkin limfom, primarna mijelofibroza (PMF), policitemija vera (PV), esencijalna
trombocitoza (ET)), mijelodisplasti¢ni sindrom (MDS), ili multipli mijelom; ili
(c) sarkom, karcinom pluca, gastrointestinalni karcinom, karcinomgenitourinarnog trakta, karcinom jetre,
karcinom kosti, karcinom ziv¢anog sustava, ginekolo3ki karcinom , ili karcinom koze; ili
(d) karcinomi dojke; ili
(e) karcinomi jajnika; ili
(f) karcinomi prostate.
Farmaceutski sastav prema zahtjevu 31 za upotrebu u lije¢enju bolesti, gdje je spomenuta bolest:
(@) karcinom; ili
(b) virusna bolest ili beta-globinopatija.
Spoj (i) prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 19, 21, 23, 25, i 27, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol; ili (ii) bilo
kojem od zahtjeva 20, 22, 24, 26, i 28, za upotrebu u lijeenju bolesti, gdje je spomenuta bolest virusna bolest ili
beta-globinopatija.
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