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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj formule (1):

N (I);

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:

XjeC;
A, B i D su prstenovi;

veza —— predstavlja C=C vezu;
prsten A je formule (A-1) ili (A-2):

R2
N= NZ
NS Yo e
1 4
RU R (A-2);

gdje su E'i E? prstenovi;
prsten B je prema formuli (B-2):

S |

R®): ~ @)

gdje je n odabranood 0, 1, 2i 3;

prsten D je piperidinski prsten, koji je supstituiran sa k supstitutima neovisno izabranim iz R®, pri emu je k
0,1,2ili 3;

prsten E* je fenil opcionalno supstituiran s 1, 2 ili 3, supstituenta neovisno izabranih od R;

prsten E2 je fenil opcionalno supstituiran sa 1, 2 ili 3, supstituenta neovisno izabranih od R;

G3je Nili CR;

R'je izabran od H, F i NHy;

R?je izabran od H, halo i CN;

R*je izabran od H, halo i CN;

R*je izabran od H, F i NHy;

svaki R® je neovisno izabran od Cy®, halo, Cy alkil, C,. alkenil, C,. alkinil, C1. haloalkil, CN, N02, OR*,
SR™,  C(O)R™, C(O)NR“R¥™, C(O)OR™,  OC(O)R"™, OC(ONR“R¥, ~ C(=NR%NR“R™,
NRIC(ENRHNRIRY,  NRYR™,  NRZC(O)R™, NRCC(O)OR™, NRZC(O)NR™R™, NRS(O)R™,
NRS(0),R™, NRS(0),NR R, S(O)R™, S(O)NRR™, S(0),R™, S(O),NR“'R™ i okso; pri emu spomenuti
Crealkil, C,4alkenil, i C,¢ alkinil supstituenti od R® su svaki opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta
neovisno izabranih od Cy®, halo, CN, NO,, OR*, SR™, C(O)R™, C(O)NR“R™, C(0)OR™, OC(O)R™,
OC(O)NR“R™, C(=NRHNRURY,  NRIC(E=ENRHNRIRY,  NR™R, NRZC(O)R™, NRC(0O)OR¥,
NRZC(O)NRR™, NR™S(O)R™, NRS(0),R™, NR“S(0),NR“R™, S(O)R™, S(O)NR“R™, S(O),R™ i
S(O),NR™R*™

svaki R® je neovisno izabran od Cy®, halo, Cy alkil, C,. alkenil, C,.g alkinil, C1.¢ haloalkil, 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%
NRC(=NRZ)NR“R¥?, NR®Rf%, NR®C(0)”, NR®C(O)OR¥® NR®C(O)NR“R¥, NR“S(O)R™
NR®S(0),R”, NR®S(0),NR“R%¥, S(O)R", S(O)NR“R¥, S(0),R", S(0),NR*R% i okso; pri emu spomenuti
Cusalkil, Cos alkenil, i C, alkinil supstituenti od R® su svaki opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta
neovisno izabranih od CyP, halo, CN, NO, OR¥, SR¥ C(O)R", C(O)NR®R% C(O)OR¥ OC(O)R,
OC(O)NR“R¥?,  C(=NR®)NRZR®, NR®C(=NR®)NR“R¥, NR“R¥ NR®C(O)R", NR®C(O)OR¥
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NR“C(O)NR®R¥, NR®S(O)R™, NR®S(0),R™, NR%S(0),NR?R¥, S(O)R", S(O)NR“R¥, S(0O),R™ i
S(0),NR®R%: svaki RF je neovisno izabran od CyF, halo, Cysalkil, C,.¢ alkenil, C,.alkinil, Cy. haloalkil, 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®,
NREC(=ENRP)NRPR®,  NR®R®,  NRSC(O)R™, NRZC(O)OR®, NRZC(O)NR®R®, NR“S(O)R™,
NR®S(0),R™, NR®S(0),NRZR®, S(O)R™, S(O)NR®R®, 5(0),R", S(0),NR®R® i okso; pri emu spomenuti
Cu alkil, C, alkenil, i Cpg alkinil od RF su svaki opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno
izabranih od CyF, halo, CN, NO,, OR® SR*, C(O)R", C(O)NR“R®, C(0)OR®, OC(0)R", OC(O)NR®R®,
C(=NR®)NRER®, NR®C(=NR®)NR®R®, NR“R®, NRZC(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(0)R™, S(O)NR®R®, S(0),R™ i S(0),NR**R®;

Cy®, Cy® i CyF su svaki neovisno izabrani od Cg.y aril, Cs.q0 cikloalkil, 5-10 -&lanih heteroaril i 4-10 -Elanih
heterocikloalkil, od kojih je svaki opcionalno supstituiran s 1, 2, 3, 4 ili 5 supstituenata neovisno izabranih od
halo, Cy¢ alkil, C, alkenil, C,¢ alkinil, C,¢ haloalkil, Cg_4o aril, C5.1 cikloalkil, 5-10 -¢lanih heteroaril, 4-10 -
¢lanih heterocikloalkil, 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)R™,  NR*C(O)OR* ~ NR¥C(O)NR“R*, ~C(E=ENR*)R™  C(=NR*)NR“R*,
NR“C(=NR*)NR¥R¥, 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)ZNRC“R‘“, pri cemu spomenuti C¢ alkil, C,.¢alkenil, C,alkinil, C5 4o cikloalkil, 5-10 -¢lani heteroaril, i 4-
10 -&lani heterocikloalkil supstituenti od Cy®, Cy® ili Cy® su svaki opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3
supstituenta neovisno izabranih od halo, Ci, haloalkil, 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(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, R™, R®, R%, R®?, R", R% R%, R® R™ R% R®, R* R R“i R"™ je neovisno izabran od H, Cy
alkil, Cy., haloalkil, C, alkenil, C,.¢ alkinil, Cg.1o aril, Cs4 cikloalkil, 5-10 -¢lanih heteroaril, 4-10 -¢lanih
heterocikloalkil, Cg_1g aril-Cy.4 alkil, C5_1¢ cikloalkil-Cy_4 alkil, (5-10 -¢lanih heteroaril)-C,4 alkil ili (4-10 -¢lanih
heterocikloalkil)-C_4 alkil, pri ¢emu spomenuti C,¢alkil, C,_alkenil, C,galkinil, Cg.1qaril, Cs.1 cikloalkil, 5-10
-¢lani heteroaril, 4-10 -¢lani heterocikloalkil, Cg1o aril-C,4 alkil, Cs. cikloalkil-Cy4 alkil, (5-10 -¢lani
heteroaril)-C,4 alkil i (4-10 -¢lani heterocikloalkil)-C,_4 alkil je opcionalno supstituiran s 1, 2, 3, 4, ili 5
supstituenta neovisno izabranih od Ci alkil, C4 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(=NR®)NR®R®,  NR®C(=NR®)NR®R®,  S(O)R™,  S(OINR®R®,  S(0)2R™,  NR®S(0)2R",
NR®S(0),NR®R® i S(0),NR“R®;

ili bilo koji R i R™ vezani za isti N atom, zajedno s N atomom za koji su vezani, formiraju 4-, 5-, 6-ili 7-¢lanu
heterocikloalkil grupu opcionalno supstituiranu s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od Cy¢ alkil, Cs;
cikloalkil, 3-7 -¢lanih heterocikloalkil, Cq.1o aril, 5-6 -¢lanih 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(O)OR®, C(=NR®)NR®R®, NR®C(=NR®)NR®R%, S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0),R*, NR®S(0)2R",
NR®S(0),NR®R® i S(O),NR®R®, pri ¢emu su Cy alkil, Cs cikloalkil, 4-7 -&lani heterocikloalkil, Cg.1 aril i
5-6 -¢lani heteroaril opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od halo, C,_, alkil, C;_4
haloalkil, Ci.4 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(0)OR® C(=NR®)NR®R® NR®C(=NR®)NR®R®,
S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0)2R", NR®S(0)2R", NR®S(0),NR®R%® i S(O),NR®*R®;

ili bilo koji R®i R* vezani za isti N atom, zajedno s N atomom za koji su vezani, formiraju 4-, 5-, 6-ili 7-¢lanu
heterocikloalkil grupu opcionalno supstituiranu s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od Cy¢ alkil, Cs;
cikloalkil, 4-7 -&lanih heterocikloalkil, Ce.1o aril, i 5-6 -¢lanih 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(0O)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)2R"™, NR®S(0)2R",
NR®S(0),NR®R® i $(0),NR®R®, pri &emu spomenuti Cy.galkil, Cs.; cikloalkil, 4-7 -&lani heterocikloalkil, C.
o aril i 5-6 -¢lani heteroaril su opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od halo, C;_4
alkil, C., 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)2R", NR®S(0)2R", NR®S(0),NR®R® i S(0),NR®R®;
ili bilo koji R®i R* vezani za isti N atom, zajedno s N atomom za koji su vezani, formiraju 4-, 5-, 6-ili 7-&lanu
heterocikloalkil grupu opcionalno supstituiranu s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od Cy¢ alkil, Cs;
cikloalkil, 4-7 -&lanih heterocikloalkil, Cq.1o aril, 5-6 -¢lanih 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(0)OR®, C(=NR®)NR®R®, NR®C(=NR®)NR®R®, S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0),R™, NR®S(0)2R™,
NR®S(0),NR®R® i S(0),NR®R®, pri emu spomenuti C,.¢alkil, Cs cikloalkil, 4-7 -¢lani heterocikloalkil, Cs.
oaril, i 5-6 -¢lani heteroaril su opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od halo, C,_4
alkil, C., haloalkil, Cy, 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)2R", NR®S(0)2R">, NR®S(0),NR®R® | S(0),NR®R®;
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ili bilo koji R*i R* vezani za isti N atom, zajedno s N atomom za koji su vezani, formiraju 4-, 5-, 6-ili 7-&lanu
heterocikloalkil grupu opcionalno supstituiranu s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od Cq¢ alkil, Cs;
cikloalkil, 3-7 -¢lanih heterocikloalkil, Cg.1o aril, 5-6 -¢lanih 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(0)OR®, C(=NR®)NR®R®, NR®C(=NR®)NR®R®, S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0)2R"™, NR®S(0)2R",
NR®S(0),NR®R® i $(0),NR®R®, pri emu spomenuti Cy.galkil, Cs.; cikloalkil, 3-7 -&lani heterocikloalkil, C.
o aril, i 5-6 -¢lani heteroaril su opcionalno supstituirani s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od halo, C; 4
alkil, Ci, 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(0)R™, S(O)NR®R®, S(0),R”, NR®S(0)2R", NR®S(0),NR®R® i 5(0),NR®R®;
svaki R®, R™ R® i R® je neovisno izabran od H, Cy alkil, C., haloalkil, C,.4 alkenil i C,.4 alkinil, pri Gemu
spomenuti Cy4 alkil, C,4 alkenil, i C,4 alkinil, je opcionalno supstituiran s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno
izabranih od OH, CN, amino, halo, C,_4alkil, C,_4 alkoksi, C,_4 alkiltio, C;_4 alkilamino, di(Cy.4 alkil)amino, Cy4
haloalkil, i Cy.4 haloalkoksi;

ili bilo koji R®i R™ vezani za isti N atom, zajedno s N atomom za koji su vezani, formiraju 3-, 4-, 5-, 6-, ili 7-
¢lanu heterocikloalkil grupu opcionalno supstituiranu s 1, 2 ili 3 supstituenta neovisno izabranih od OH, CN,
amino, halo, Cy alkil, C,, alkoksi, C;, alkiltio, C;4 alkilamino, di(Cy.4 alkil)amino, C,, haloalkil i C;4
haloalkoksi; i

svaki R, R¥?, R®, R*i R® je neovisno izabran od H, Cy,alkil i CN.

Spoj prema zahtjevu 1, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je prsten B prema formuli (B-3):
~

|
T
O (B-3);

gdjejemO, 1ili 2.
Spoj prema zahtjevu 1 ili 2, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-

a) nje0;ili
b) njel
Spoj prema zahtjevu 2, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-
a) mije0;ili
b) mijel.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 4, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-
a) svaki RBje neovisno izabran od halo, Cy¢alkil, C,.haloalkil, CN, OR* i okso; ili
b)  svaki R®je neovisno izabran od halo, C,salkil, C,.¢ haloalkil, CN, i OR™:; il
c) svaki R?je neovisno izabran od CN, OH, metoksi i okso; il
d) svaki R®je neovisno izabran od CN, OH i metoksi.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 5, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-
a)  prsten B je nesupstituiran ili supstituiran s 1 supstituentom izabranim od R?; ili
b) prsten B je nesupstituiran.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 6, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu atom azota iz prstena D

formira vezu s ostatkom molekula.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 7, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-
a) svaki RDje neovisno izabran od halo, Cy¢ alkil, C, alkenil, C, alkinil, C, haloalkil, CN, NO,, OR%,
SR®, C(O)R", C(O)NRR%, C(O)OR®, NR®R"¥, S(O)R", S(O)NR“R¥, S(0),R", i S(O),NRZR®; ili
b)  svaki R® je neovisno izabran od Cygalkil, OR*, i NR“R™.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 7, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu svaki R® je neovisno

izabran od metil, OH, i NH,.

Spoj prema zahtjevu 9, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je prsten D piperidin-1-il prsten

supstituiran u poloZaju 3 s amino grupom.
Spoj prema zahtjevu 10, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-
a) konfiguracija atoma ugljika u poloZaju 3 piperidin-1-il prstena koji formira prsten D je (S); ili
b) konfiguracija atoma ugljika u poloZaju 3 piperidin-1-il prstena koji formira prsten D je (R).
Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 6, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-

a) prsten D je(3S)-aminopiperidin-1-il,  (3R,4R)-3-amino-4-hidroksipiperidinil,  (3R,4S)-3-amino-4-
hidroksipiperidinil,  (3R,4R,5R)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidinil,  (3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-
metilpiperidinil,  (3R,4S,5R)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidinil ili  (3R,4S,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-

metilpiperidinil;
ili

b) prsten D je (3R)-aminopiperidin-1-il, (3S,4S)-3-amino-4-hidroksipiperidinil, (3S,4R)-3-amino-4-
hidroksipiperidinil,  (3S,4R,5R)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidinil,  (3S,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-
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metilpiperidinil,
metilpiperidinil.

ili
a)

(3S,4S,5R)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidinil ,
13. Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 12, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu

(3S,4S,5S)-3-amino-4-hidroksi-5
prsten D je grupa izabrana od formula (D-3)-(D-19)

OH OH
\Ej Hszﬁ H2N CH3
N
5

™ (D-3); v (D-4); M

| (D-5);
1/7 U )
(D-6);

N
S
(D-7); I (D-8).
OH OH
HZN!O HENO HEN‘(‘j
N N N
T (09, T (D-10); (-1
OH OH OH
H,N, O HaN, (5 HENUCH;;
N N N
™ (D-12) Y (D-13): i (D-14)
OH
Hzm,lﬁ_ﬂcm HENUCH3 HEN{'OJ\GHS
N N N
. (D-15): Y (D-16) T (D-1T)

I (D-18); |
ili
b)

Faaaty
' (D-19).
prsten D je grupa formule (D-3)
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)

M (D-3):

g

(D),

pes

i (D-5).

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 13, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je prsten A prema

formuli (A-1):
N _——:

NS

1

ili
c) prsten D je grupa formule (D-4):

ili
d) prsten D je grupa formule (D-5):

(A-1).

Spoj prema zahtjevu 14, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je R izabran od H i NH,.
Spoj prema zahtjevu 14 ili 15, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je prsten E* fenil koji je 2,6-
disupstituiran sa supstituentima neovisno izabranim od RE.
Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 16, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je svaki RF neovisno
izabran od halo, Ci alkil, Cys haloalkil, CN, OR® C(O)R™, C(O)NR®R®, C(0)OR* NR®R®, S(O)R™,
S(O)NR®R®, S(0),R™, i S(0),NR“R®,
Spoj prema zahtjevu 17, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri Gemu je svaki RF neovisno izabran od halo.
Spoj prema zahtjevu 18, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-

a) prsten E*je fenil koji je 2,6-dihalo-supstituiran; ili

b) prsten Eje 2,6-difluorofenil.
Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 13, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-

a) GPjeCR?%ili

b) G¥jeN.
Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 13 i 20, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu prsten A je
formula (A-2):
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2

N~ R
l 3
LI Ve
4
R (A-2).
Spoj prema zahtjevu 21, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-
a) GPjeCR?ili
b) GPeN.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 13 i 20 do 22, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu je prsten A

formula (A-2a):
2
N~ | R
A R3
4
R (A-2a).

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 20 do 23, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-

a) RZje Hili halogen; ili

b) R%jeF.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 20 do 24, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu R*je H.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 20 do 25, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu R* je izabran od H
i NH,.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 20 do 26, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri emu je prsten E? fenil
koji je 2,6-disupstituiran sa supstitutima neovisno izabranim od RE.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 20 do 27, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu svaki R je
neovisno izabran od halo, Cys alkil, Cy haloalkil, CN, OR®* C(O)R™, C(O)NR®R®, C(0)OR®, NR®R®,
S(O)R™, S(O)NR®R®, S(0),R™, i S(0),NR®R®.
Spoj prema zahtjevu 28, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri Gemu svaki R je neovisno izabran od halo.
Spoj prema zahtjevu 29, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, pri ¢emu:-

a)  prsten E?je fenil koji je 2,6-dihalo-supstituiran: ili

b)  prsten E?je 2,6-difluorofenil.
Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 30, pri ¢emu:-

a) R RY™ RY RY R¥? R R%? R% R® R™ R%iR®su svaki neovisno H ili Cy.salkil; ifili

b) R*R™ R™iR"su svaki neovisno H ili Cy.galkil; i/ili

¢)  R® R™ R®iR®su svaki neovisno H ili Cy.qalkil.

Spoj prema bilo kojem zahtjevu 1 do 31, pri ¢emu:-
a) R%R% R® R*iR®susvaki neovisno H ili Cygalkil; ili
b) R, R% R® R*iR®susvakiH.

Spoj prema zahtjevu 1 :-

a) izabran od sljede¢ih spojeva, ili njihovih farmaceutski prihvatljivih soli:
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-
karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-
tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-
tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-metoksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
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5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-cijano-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-7-metil-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-okso-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-
fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-
fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-amino-4-hidroksipiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-7-hidroksi-6, 7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
3-amino-N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-okso-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-
fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(4-
etoksi-2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluoro-
3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluoro-3-
metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluoro-
3-metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-[4-(3-amino-3-metilpiperidin-1-il)-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il]-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-
(metiltio)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-
(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-
4-(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid; i
N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-
(metilsulfonil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)pirazin-2-karboksamid;
N-{4-[3-amino-4-hidroksi-4,5-dimetilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-
4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
[2,6-difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;

8



15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

ili
b)

HR P20200770 T1

N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-
4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid
N-{4-[3-amino-5-ciklopropil-4-hidroksipiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-
6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid
N-{4-[3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-
4-(tetrahidro-2H-piran-3-iloksi)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid
N-{4-[3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;

izabran od sljedecih spojeva, ili njihovih farmaceutski prihvatljivih soli:
N-(4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-
4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-
1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-2-
(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-
(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-metoksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-metoksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-
(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-metoksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-2-
(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-cijano-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-cijano-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-cijano-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-7-metil-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-2-
(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-7-metil-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-7-metil-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-okso-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-
fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3R,4R)-3-amino-4-hidroksipiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
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5-amino-N{4-[(3S,4S)-3-amino-4-hidroksipiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N{4-[(3R,4S)-3-amino-4-hidroksipiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,4R)-3-amino-4-hidroksipiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-
3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N{4-[(3S,5R)-3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6, 7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-(2,6-
difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[ b]piridin-3-il}-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-
6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-
3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[ b]piridin-
3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-
3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-
3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
3-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
5-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-okso-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-
fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(4-etoksi-2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6, 7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(4-etoksi-2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(4-etoksi-2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-
difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
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5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-2-
(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-2-
(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-2-(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-2-(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-
3-il}-2-(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluoro-3-
metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-(2,6-
difluoro-3-metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluoro-3-metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}6-(2,6-
difluoro-3-metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[ b]piridin-3-il}-6-
(2,6-difluoro-3-metoksifenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
5-amino-N-[4-((3R)-3-amino-3-metilpiperidin-1-il)-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il]-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
5-amino-N-[4-((3S)-3-amino-3-metilpiperidin-1-il)-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il]-2-(2,6-
difluorofenil)-1,3-tiazol-4-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-
(metiltio)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-[2,6-
difluoro-4-(metiltio)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(metiltio)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-
(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
[2,6-difluoro-4-(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
[2,6-difluoro-4-(metilsulfinil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-
(metilsulfonil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-[ 2,6-
difluoro-4-(metilsulfonil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(metilsulfonil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-
difluorofenil)pirazin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
(2,6-difluorofenil)pirazin-2-karboksamid;
3-amino-N-{4-[(3S)-3-aminopiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
(2,6-difluorofenil)pirazin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,5S)-3-amino-4-hidroksi-4,5-dimetilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-4,5-dimetilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4S,5S)-3-amino-4-hidroksi-4,5-dimetilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
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N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-4,5-dimetilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4S,5S)-3-amino-4-hidroksi-4,5-dimetilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-[2,6-
difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[ b]piridin-3-il}-6-
[2,6-difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
[2,6-difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-(metoksimetil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-[ 2,6-
difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il }-6-
[2,6-difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[ b]piridin-3-il}-6-
[2,6-difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-5-ciklopropil-4-hidroksipiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-5-ciklopropil-4-hidroksipiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-5-ciklopropil-4-hidroksipiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-
difluoro-4-(tetrahidro-2H-piran-3-iloksi)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
[2,6-difluoro-4-(tetrahidro-2H-piran-3-iloksi)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-metilpiperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-
[2,6-difluoro-4-(tetrahidro-2H-piran-3-iloksi)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid,;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-
il}-6-[2,6-difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid;
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-(7R)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid; i
N-{4-[(3S,5R)-3-amino-5-(trifluorometil)piperidin-1-il]-(7S)-7-hidroksi-6,7-dihidro-5H-
ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-[2,6-difluoro-4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil]-5-fluoropiridin-2-karboksamid.

Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj N-{4-[3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-6,7-dihidro-

5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid ~ ili  njegova  farmaceutski

prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj N-{4-[(3R,4R,5S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-

6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid ili njegova

farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj N-{4-[(3R,4R,5S,7R)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-

hidroksi-6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid ili njegova

farmaceutski prihvatljiva sol.

Spoj prema zahtjevu 1, pri ¢emu je spoj N-{4-[(3R,4R,5S,7S)-3-amino-4-hidroksi-5-metilpiperidin-1-il]-7-hidroksi-

6,7-dihidro-5H-ciklopenta[b]piridin-3-il}-6-(2,6-difluorofenil)-5-fluoropiridin-2-karboksamid ili njegova

farmaceutski prihvatljiva sol.

Sastav koji sadrZi spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegovu farmaceutski prihvatljivu sol, i najmanje

jedan farmaceutski prihvatljiv nosac.

Postupak inhibiranja Pim1, Pim2, ili Pim3 enzima koji obuhvaca kontakt enzima in vitro sa spojem prema bilo

kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegovom farmaceutski prihvatljivom soli.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku

lijeCenja bolesti ili stanja koje je povezano s povisenom razinom izraZzavanja ili aktivnosti najmanje jednog od

Pim1, Pim2 i Pim3.

Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku

lijecenja karcinoma.

Spoj, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu prema zahtjevu 41, pri ¢emu:-
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a) karcinom je karcinom gdje je izraZzavanje ili aktivnost najmanje jednog od Pim1, Pim2 i Pim3 ushodno
regulirana; i/ili
b) karcinom je karcinom gdje se aktivira onkogen; i/ili
c) karcinom je karcinom gdje se aktivira Myc ili BCLZ2; i/ili
d) karcinom je ¢vrsti tumor ili hematoloski karcinom; i/ili
e) karcinom je karcinom prostate, karcinom debelog crijeva, karcinom jednjaka, karcinom endometrija,
karcinom jajnika, karcinom materice, karcinom bubrega, karcinom jetre, karcinom gusterace, karcinom Zeluca,
karcinom dojke, karcinom pluca, karcinom glave ili vrata, karcinom §titnjace, glioblastom, sarkom, karcinom
mokra¢nog mjehura, limfom, leukemija, akutna limfoblastna leukemija, akutna mijelogena leukemija, kroni¢na
limfocitna leukemija, kroni¢na mijelogena leukemija, difuzni limfom velikih B stanica, limfom stanica plasta,
ne-Hodgkinov limfom, Hodgkinov limfom ili multipli mijelom; ili
f)  karcinom je karcinom prostate, karcinom gusterace, akutna mijelogena leukemija, difuzni limfom velikih
B stanica ili multipli mijelom; ili
g) karcinom je karcinom prostate; ili
h)  karcinom je karcinom gusterace; ili
i)  karcinom je akutna mijelogena leukemija; ili
j)  karcinom je difuzni limfom velikih B stanica; ili
k) karcinom je multipli mijelom.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u:-
a)  postupku lijeenja mijeloproliferativnog poremecaja; ili
b) postupku lijeGenja mijeloproliferativnog poremecaja, pri ¢emu je mijeloproliferativni poremecaj
policitemija vera, esencijalna trombocitemija, kroni¢na mijelogena leukemija, mijelofibroza, primarna
mijelofibroza, mijelofibroza s mijeloidnom metaplazijom, mijelofibroza nakon policitemije vere/esencijalne
trombocitemije, mijelofibroza nakon esencijalne trombocitemije ili mijelofibroza nakon policitemije vere.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u:-
a) postupku lijecenja imunoloSkog poremecaja; ili
b) postupku lije¢enja imunoloskog poremecaja, pri ¢emu je imunolodki poremecaj autoimuna bolest; ili
c) postupku lije¢enja imunoloSkog poremecaja, pri ¢emu je imunoloSki poremecaj multipla skleroza,
reumatoidni artritis, alergija, alergija na hranu, astma, lupus, upalna bolest crijeva ili ulcerozni kolitis,
Crohnova bolest, sindrom iritabilnog crijeva, pankreatitis, divertikuloza, Gravesova bolest, dje¢ji reumatoidni
artritis, osteoartritis, psorijazni artritis, ankilozantni spondilitis, miastenija gravis, vaskulitis, autoimuni
tireoiditis, dermatitis, psorijaza, skleroderma, sistemska skleroza, vitiligo, bolest “presatka protiv primatelja ”,
Sjogrenov sindrom, glomerulonefritis, ili dijabetes melitus tip 1.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku
lijecenja ateroskleroze.
Spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 37, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku
smanjenja angiogeneze ili metastaza tumora.
Spoj prema zahtjevu 36, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku lije¢enja karcinoma, pri
¢emu je karcinom akutna mijelogena leukemija.
Spoj prema zahtjevu 36, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku lije¢enja karcinoma, pri
¢emu je karcinom difuzni limfom velikih B stanica.
Spoj prema zahtjevu 36, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u postupku lije¢enja karcinoma, pri
¢emu je karcinom mijelofibroza.
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