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PATENTNI ZAHTJEVI
1. Spojevi opc¢e formule (I)
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naznaceni time §to:
R' je C,-Cs-alkil, gdje je skupina C;-Ce-alkil nesupstituirana ili mono- ili polisupstituirana istovietno ili
razli¢ito s halogenom, hidroksilom, nesupstituiranom ili mono- ili poli-halogen-supstituiranom skupinom Cs-
Ce-cikloalkil, ili R® ili skupinom R0, ili skupinom odabranom od:

gdje * predstavlja mjesto vezanja skupine za ostatak molekule;
R” i R’ uvijek imaju istu definiciju i oba su ili vodik ili C;-Cg-alkil;
R* je halogen, cijano, nesupstituirana ili jednostruko ili viSestruko, istovjetno ili razli¢ito supstituirana skupina
C,-Cs-alkil ili nesupstituirana ili jednostruko ili vi§estruko, istovjetno ili razli¢ito supstituirana skupina C;-Cg-
cikloalkil, a supstituenti su odabrani iz skupine koju ¢ine halogen i hidroksil;
R’ je vodik, halogen ili nesupstituirana ili mono- ili poli-halogen-supstituirana skupina C,-Cg-alkil;
R’ je nesupstituirani ili mono- ili di-metil-supstituirani monocikli¢ki zasiéeni heterocikal koji ima 4 do 6 atoma
u prstenu, koja sadrZi heteroatom ili heteroskupinu odabranu iz skupine koju Cine O, S, SO i SO5;
R® je C,-Cg-alkil, gdje je skupina C;-Ce-alkil nesupstituirana ili mono- ili polisupstituirana istovietno ili
razlicito s halogenom;

i dijastereomeri, enantiomeri, soli, solvati ili solvati njihovih soli.

Spojevi prema patentnom zahtjevu 1, naznaceni time $to
R' je C,-Cs-alkil, gdje je skupina C;-Cg-alkil nesupstituirana ili mono- ili polisupstituirana istovjetno ili
razli¢ito s fluorom, hidroksilom ili skupinom R®ili R®O;
R’ i R? uvijek imaju istu definiciju i oba su ili vodik ili C;-C;-alkil;
R* je halogen, cijano ili C,-C;-alkil, gdje je skupina C;-C;-alkil nesupstituirana ili mono- ili polisupstituirana
istovjetno ili razlicito s halogenom ili hidroksilom;
R’ je vodik, fluor, klor ili C;-Cs-alkil;
R® je oksetanil ili tetrahidrofuranil;
R® je nesupstituirana skupina C;-Cj-alkil ili skupina C,-Cy-alkil supstituirana s tri fluora.

Spojevi prema patentnom zahtjevu 1 ili 2, naznaeni time §to R* je difluorometil, trifluorometil ili metil.

Spojevi prema patentnom zahtjevu 1, 2 ili 3, naznageni time §to R’ je vodik ili fluor.

Spojevi prema patentnom zahtjevu 1, 2, 3 ili 4, nazna¢eni time §to R” i R* su oba ili vodik ili metil.

Spojevi prema patentnom zahtjevu 2, naznaceni time $to
R' je C,-Ce-alkil, gdje je skupina C,-Ce-alkil nesupstituirana, ili skupina C,-Ce-alkil je mono-, di- ili
supstituirana s tri fluora ili skupina C,-Cg-alkil je monosupstituirana s hidroksilom, R®, ili R®0, ili R' je
oksetanil-supstituirana skupina C;-C;-alkil;
R’ i R? uvijek imaju istu definiciju i oba su ili vodik ili metil;
R* je nesupstituirana ili mono- ili poli-halogen-supstituirana skupina C,-Cs-alkil ili skupina C;-Cs-alkil
supstituirana s jednom hidroksil skupinom ili skupina C,-Cs-alkil supstituirana s jednom hidroksil skupinom i
tri fluorova atoma;
R’ je vodik, fluor ili C;-Cs-alkil;
R® je C;-C,-alkil, gdje je skupina C;-Cy-alkil nesupstituirana ili mono-, di- ili supstituirana s tri fluora.

Spojevi prema patentnom zahtjevu 6, naznaceni time $to
R! je skupina C,-Cs-alkil supstituirana s hidroksilom ili C;-Cs-alkoksi ili trifluorometoksi ili 2,2,2-
trifluoroetoksi ili trifluorometilom ili je oksetan-3-il-supstituirana skupina C;-C,-alkil;
R’ i R’ uvijek imaju istu definiciju i oba su vodik ili metil;
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R* je metil, etil, trifluoro-C;-Cs-alkil, difluoro-C,-Cs-alkil, hidroksimetil, 1-hidroksietil, 2-hidroksipropan-2-il i
2,2,2-trifluoro-1-hidroksietil;
R’ je vodik, fluor ili metil.
Spojevi prema patentnom zahtjevu 7, naznaceni time $to
R! je 4,4, 4-trifluorobutil, 3-hidroksi-3-metilbutil, 3-hidroksibutil, 3-metoksipropil, 3-hidroksipropil, 3-hidroksi-
2-metilpropil, 3-hidroksi-2,2-dimetilpropil, 3-trifluorometoksipropil, 2-metoksietil ili 2-hidroksietil;
R’ iR’ su oba metil ili vodik;
R* je difluorometil, trifluorometil ili metil;
R’ je vodik ili fluor.
Spojevi prema patentnom zahtjevu 8, naznaceni time $to
R' je 3-hidroksi-3-metilbutil, 3-hidroksibutil, 3-hidroksi-2-metilpropil ili 3-hidroksi-2,2-dimetilpropil;
R?iR?su oba metil;
R* je difluorometil ili trifluorometil;
R’ je vodik.
Spojevi prema patentnom zahtjevu 8, naznaceni time $to
R' je 3-hidroksi-3-metilbutil, 3-hidroksibutil, 3-hidroksi-2-metilpropil ili 3-hidroksi-2,2-dimetilpropil;
R?iR?su oba metil;
R* je metil;
R’ je fluor, gdje je R’ u orto poloZaju prema R*.
Spojevi prema patentnom zahtjevu 1-10 naznaceni time Sto su kako slijedi:
1)  N-[6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-(2-metoksietil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-karboksamid
2)  N-[6-(Hidroksimetil)-2-(2-metoksietil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-karboksamid
3)  N-[6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-(3-metoksipropil)-2H-indazol-5-i1]-6-(trifluorometil)piridin-2-
karboksamid
4)  N-[6-(Hidroksimetil)-2-(3-metoksipropil)-2H-indazol-5-i1]-6-(trifluorometil)piridin-2-karboksamid
5)  N-[2-(2-Hidroksietil)-6-(2-hidroksipropan-2-il)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-karboksamid
6) N-[6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-(3-hidroksipropil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-
karboksamid
7)  N-[2-(2-Hidroksietil)-6-(hidroksimetil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-karboksamid
8) N-[6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-(oksetan-3-ilmetil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-
karboksamid
9)  N-[6-(Hidroksimetil)-2-(oksetan-3-ilmetil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil )piridin-2-karboksamid
10) N-[2-(3-Hidroksi-3-metilbutil)-6-(2-hidroksipropan-2-il)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil )piridin-2-
karboksamid
11) 6-(Difluorometil)-N-[2-(3-hidroksi-3-metilbutil)-6-(2-hidroksipropan-2-il)-2H-indazol-5-il]piridin-2-
karboksamid
12) 6-(Difluorometil)-N-[6-(2-hidroksipropan-2-il)-2-(3-hidroksipropil)-2H-indazol-5-il]piridin-2-
karboksamid
13) N-[6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-(4,4,4-trifluorobutil)-2H-indazol-5-il]-6-(trifluorometil)piridin-2-
karboksamid
14) N-{6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-[3-(trifluorometoksi)propil]-2H-indazol-5-il } -6-(trifluorometil)piridin-2-
karboksamid
15) N-{6-(2-Hidroksipropan-2-il)-2-[3-(2,2,2-trifluoroetoksi)propil]-2H-indazol-5-il } -6-
(trifluorometil)piridin-2-karboksamid
16) 5-Fluoro-N-[2-(3-hidroksi-3-metilbutil)-6-(2-hidroksipropan-2-il)-2H-indazol-5-i1]-6-metilpiridin-2-
karboksamid
17) N-[2-(3-Hidroksi-3-metilbutil)-6-(2-hidroksipropan-2-il)-2H-indazol-5-il]-6-metilpiridin-2-karboksamid
18) 6-(2-Hidroksipropan-2-il)-N-[6-(2-hidroksipropan-2-il)-2-(4,4,4-trifluorobutil)-2H-indazol-5-il ]piridin-2-
karboksamid
19) N-{2-[2-(1-Hidroksiciklopropil)etil]-6-(2-hidroksipropan-2-il)-2H-indazol-5-i1} -6-(trifluorometil)piridin-
2-karboksamid.
Spoj opce formule (I) kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 naznacen time $to je za lijeCenje i/ili
profilaksu bolesti.
Spoj opée formule (I) kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 naznacen time $to je za uporabu u
postupku za lijeCenje i/ili profilaksu neoplasticnih poremecaja, dermatoloskih poremecaja, ginckoloskih
poremeéaja, kardiovaskularnih poremeéaja, pluénih poremeéaja, oftalmoloskih poremecaja, neurolo$kih
poremecaja, metabolickih poremecaja, jetrenih poremecaja, upalnih poremecaja, autoimunih poremecaja i bola.
Spoj opée formule (1) kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 naznacen time $to je za uporabu u
postupku za lijeCenje i/ili profilaksu limfoma, makularne degeneracije, psorijaze, eritemskog lupusa, multiple
skleroze, KOPB, gihta, nealkoholnog steatohepatitisa, jetrene fibroze, otpornosti na inzulin, metabolickog
sindroma, spondiloartritisa i reumatoidnog artritisa, endometrioze i bola povezanog s endometriozom i drugih
simptoma povezanih s endometriozom kao $to su dismenoreja, dispareunija, disurija i dishezija.
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Spoj opée formule (1) kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 naznacen time $to je za uporabu u
postupku za lijec¢enje i/ili profilaksu bola ukljucujuéi akutni, kroni¢ni, upalni i neuropatski bol, po moguénosti od
hiperalgezije, alodinije, bola zbog artritisa (kao §to je osteoartritis, reumatoidni artritis i spondiloartritis),
predmenstrualni bol, bol povezan s endometriozom, postoperativni bol, bol od intersticijskog cistitisa, CRPS
(kompleksni regionalni bolni sindrom), trigeminalne neuralgije, bola zbog prostatitisa, bola uzrokovanog
ozljedama ledne mozdine, bola izazvanog upalom, bola u donjem dijelu leda, bola zbog raka, bola povezanog s
kemoterapijom, neuropatije uzrokovane lije¢enjem HIV-a, bola izazvanog opekotinama i kroni¢nog bola.

Lijek naznaen time S$to sadrzi spoj s formulom (I) kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 u
kombinaciji s inertnom, netoksi¢nom, farmaceutski prikladnom pomo¢nom tvari.

Postupak za pripremanje spojeva opée formule (111) iz spojeva opée formule (II)

RS RS
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naznac¢en time §to
R' je 4,4.4-trifluorobutil, 3-hidroksi-3-metilbutil, 3-metoksipropil, 3-hidroksipropil, 3-hidroksi-2-metilpropil,
3-hidroksi-2,2-dimetilpropil, 3-trifluorometoksipropil, 2-metoksietil ili 2-hidroksietil;
R* je difluorometil, trifluorometil ili metil;
R’ je vodik ili fluor;
putem reakcije (II) s odgovaraju¢im supstituiranim alkil-halogenidima ili alkil 4-metilbenzensulfonatima u
prisutnosti kalijevog karbonata.
Spojevi opée formule (I11)

(1)
naznaceni time §to
R! je 4,4, 4-trifluorobutil, 3-hidroksi-3-metilbutil, 3-metoksipropil, 3-hidroksipropil, 3-hidroksibutil, 3-hidroksi-
2-metilpropil, 3-hidroksi-2,2-dimetilpropil, 3-trifluorometoksipropil, 2-metoksietil, 2-hidroksietil, ili 2-(1-
hidroksiciklopropil) etil;
R* je difluorometil, trifluorometil ili metil; i
R’ je vodik ili fluor;
i dijastereomeri, enantiomeri, soli, solvati ili solvati njihovih soli.

19. Spojevi opce formule (I1T), kako slijedi:

metil 5-{[(5-fluoro-6-metilpiridin-2-il)karbonil]Jamino } -2-(3-hidroksi-3-metilbutil)-2H-indazol-6-karboksilat i
metil 2-(3-hidroksi-3-metilbutil)-5-({ [6-(trifluorometil)piridin-2-il]karbonil } amino)-2H-indazol-6-karboksilat.
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