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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj formule I:

A B
R1 }\ Liﬁ\n

(1)

OH S l_ OH NH;
Foe (U
NG : v

3.
3

il :

R2

gdje

R1 je

L je 5-10-¢lani monocikli¢ni ili bicikli¢ni alkil ili heteroalkil gdje (i) heteroatomi kao ¢lanovi prstena 5-10
¢lanog monocikli¢nog ili bicikli¢nog heteroalkila su nezavisno izabrani izmedu O, S, ili N, i (ii) svaki od 5-
10 ¢lanog monocikli¢nog ili bicikli¢nog alkila ili heteroalkila je ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa
supstituentima izabranim iz grupe koju ¢ine deuterijum i -Rb;

A 1B sunezavisno O ili S;

An je

4-10-¢lani monocikli¢ni ili bicikli¢ni aril, heteroaril ili heterocikloalkil, gdje (i) spomenuti 4-10-¢lani
monociklicni ili bicikli¢ni heteroaril ili heterocikloalkil imaju 1, 2, 3, ili 4 heteroatoma koji su nezavisno
izabrani izmedu N, S ili O, i (ii) svaki od spomenutih 4-10-Clanih monocikli¢nih ili bicikli¢nih arila,
heteroarila, ili heterocikloalkila je ili nesupstituiran ili opcionalno nezavisno supstituiran sa 1 ili viSe
supstituenata koji mogu biti isti ili razliciti i nezavisno su izabrani iz grupe koju ¢ine deuterijum, halo, alkil, -
CHzF3-z, cijano, hidroksil, hidroksilalkil, amino, aminoalkil-, (amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -
C(O)N(alkil)2, -C(O)NH(aril),-C(O)N(aril)2, -OCHzF3-z, -alkil, -alkenil, -alkinil,-alkoksi ili
(alkoksialkil)amino-,-N(Rc)-C(O)-alkil, -N(Rc)-C(O)-aril, -cikloalkil, -heterocikloalkil, -aril, i -heteroaril, uz
uvjet da dva susjedna heteroatoma nisu oba S ili oba O;

R2 je H ili 4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni aril, heteroaril, cikloalkil, ili heterocikloalkil, (i)
4-15-¢lani monociklicni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni heteroaril ili heterocikloalkil koji ima 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, ili 8
heteroatoma koji su nezavisno izabrani izmedu N, S ili O, i (ii) gdje bilo koji od spomenutih aril, heteroaril,
cikloalkil, i heterocikloalkil je ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa 1 ili viSe supstituenata koji mogu
hidroksilcikloalkil-, hidroksil-heterocikloalkil-, hidroksil-aril-, hidroksil- heteroaril-, amino, aminoalkil,
(amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2,-C(O)NH(aril),-C(O)N(aril)2, -CHzF3-z, -
OCHzF3-z, -alkil, alkoksi-, -alkenil, -alkinil, ariloksi-, (alkoksialkil)amino-, -cikloalkil,-heterocikloalkil,
(heterocikloalkil)alkil-,-aril, -heteroaril, -O(alkil), -O(cikloalkil), -O(heterocikloalkil), -O(aril),-O(heteroaril),
ONH?2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(aril)2, -C(O)NH(cikloalkil),-NH(CO)cikloalkil, -NH(SO2), -NH(SO2)alkil,
-NH(SO2)aril, -NH(SO2)heteroaril ,-N(SO2)cikloalkil, -C(O)N(alkil)2, (aril)alkil-, -heteroaril,
(heteroaril)alkil-, -S(0)2-alkil, -S(O)2-aril, -S(0)2-cikloalkil, -C(O)N(alkil)2, -C(O)alkil, -NH- C(O)-alkil, -
NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil-Rd, -NH- C(O)-Rd-(O)alkil, -NH-
C(0O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, NH2(CO)cikloalkil-, NH- C(O)-NH-aril, -NH-
C(0)-0-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, , -NH-C(0)-O-cikloalkil, -NH(Rd)-C(O)-alkil, -NH(Rd)-C(O)-aril, -
NH(Rd)-S(O2)cikloalkil, -S(O2)NH2, -S(O2)NH(alkil), S(O2)N(Rd)cikloalkil,  -S(O2)N(alkil)2,-
C(O)N(H)(alkil), -C(O)N(Rd)(cikloalkil), metilendioksi, -CHzF3-z, -OCHzF3-z, i-alkoksi;

Rb je H, halo, C1-C4 alkil, C1-C3 hidroksil-alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

Rc je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil,

Rd je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

izje 0, Lili2;

i njihove farmaceutski prihvatljive soli.
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dalje gdje:
R2 nije supstituirani ili nesupstituirani oblik

CH;

s

gdje X je N ili CH;
5 kada Arl je
Ry
Rx
1
NS
\X2
povezan s
A B
R1 Li}g
u polozaju 1, i X1 i X2 su nezavisno N ili C-Rz, i Ry i Rz su bilo koji supstituent, tada Rx ne obuhvaca
10 alkinil, alkenil, aril, 5-14-¢lani heterociklicni, 5-14-¢lani heteroaromatski, ili 4-9-¢lani karbocikliCni;
gdje Arl je supstituirani ili nesupstituirani oblik 5-Clanog heteroarila, Arl je supstituirani ili nesupstituirani
oblik
S

igdje R2 je

15 3
Arl nije supstituirani ili nesupstituirani oblik

2. Spoj prema zahtjevu 1, gdje R1 je
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NH,

LU

3. Spoj prema zahtjevu 1, gdje A iB su O.
4.  Spoj prema zahtjevu 1, gdje L je:

5 mjel,2,ili31i
nje0,1,2,ili 3.
5. Spoj prema zahtjevu 4, gdje L je:

6.  Spoj prema zahtjevu 4, gdje L je:

S\
%“\_/”

10 .
7.  Spoj prema zahtjevu 1, gdje Arl je supstituirani ili nesupstituirani 5-6-¢lani monocikli¢ni aril ili heteroaril.
8. Spoj prema zahtjevu 7, gdje Arl je supstituirani ili nesupstituirani oblik:
S
N

9. Spoj prema zahtjevu 7, gdje Arl je supstituirani ili nesupstimirafli 6-¢lani monocikli¢ni aril ili heteroaril i
15 spomenuti heteroaril ima 1 ili 2 heteroatoma koji su N.
10. Spoj prema zahtjevu 9, gdje Arl je
Re

Ph1 je fenil, piridinil, pirazinil, ili pirimidinil, i
Re je H, halo, ili C1-C3 alkil.
20 11. Spoj prema zahtjevu 9, gdje Arl je supstituirani ili nesupstituirani oblik:

12. Spoj prema zahtjevu 10, gdje Arl je
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Re

13. Spoj prema zahtjevu 12, gdje Arl je

: N .o W
14. Spoj prema zahtjevu 1, gdje Arl je supstituirani ili nesupstituirani 9-¢lani 6,5-bicikli¢ni heteroaril i spomenuti
5 heteroaril ima 1, 2, ili 3 heteroatoma koji su nezavisno O, S ili N.
15. Spoj prema zahtjevu 14, gdje Arl je

16. Spoj prema zahtjevu 1, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani monocikli¢ni ili bicikli¢ni 5-10-¢lani aril ili
10 heteroaril.

17. Spoj prema zahtjevu 16, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani monocikli¢ni 6-Clani aril.

18. Spoj prema zahtjevu 17, gdje R2 je:

geleiiegieeN
by # A
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Spoj prema zahtjevu 16, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani bicikli¢ni 8-10-¢lani aril ili 8-10-¢lani
heteroaril.

Spoj prema zahtjevu 17, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani 8-Clani 5,5-bicikli¢ni heteroaril i spomenuti
heteroaril ima 1, 2, 3, ili 4 heteroatoma i spomenuti heteroatomi su nezavisno O, S, ili N.

Spoj prema zahtjevu 20, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani oblik:

%{/>%<//>%<t©

L] »

ili

\ L/

Spoj prema zahtjevu 16, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani 9-¢lani 6,5-bicikli¢ni heteroaril i spomenuti
heteroaril ima 1, 2, 3, ili 4 heteroatoma i spomenuti heteroatomi su nezavisno O, S, ili N.
Spoj prema zahtjevu 22, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani oblik:

SUNGUING
) 9@3
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N

24. Spoj prema zahtjevu 16, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani 10-¢lani 6,6-bicikli¢ni aril ili heteroaril i

spomenuti heteroaril ima 1, 2, 3, ili 4 heteroatoma i spomenuti heteroatomi su O, S, ili N.

25. Spoj prema zahtjevu 24, gdje R2 je supstituirani ili nesupstituirani oblik:

Yoo
se

3\ /;
/N
7 N\
N\ 7

ili
N
= | AN
. s,
N
26. Spoj prema zahtjevu 1, gdje spoj je spoj formule I-A:
O

Ro

\ / Ar1
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NH;

W

_ HEN\ |

Arl je 4-10-Clani monocikli¢ni ili bicikli¢ni aril, heteroaril, ili heterocikloalkil, gdje (i) spomenuti 4-10-¢lani
monocikli¢ni, bicikli¢ni heteroaril, ili heterocikloalkil imaju 1, 2, 3, ili 4 heteroatoma koji su nezavisno
izabrani izmedu N, S ili O, i (ii) svaki od spomenutih 4-10-¢lani monocikli¢nih ili bicikli¢nih arila ili
heteroarila je ili nesupstituiran ili opcionalo nezavisno supstituiran sa 1 ili viSe supstituenata koji mogu biti
isti ili razli¢iti i nezavisno su izabrani iz grupe koju ine deuterij, halo, alkil,-CHzF3-z, cijano, hidroksil,
hidroksilalkil, amino, aminoalkil-, (amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2, -
C(O)NH(aril), -C(O)N(aril)2, -OCHzF3-z, -alkil,-alkenil, -alkinil,-alkoksi ili (alkoksialkil)amino-, -N(Rc)-
C(0O)-alkil, -N(Rc)-C(O)-aril, -cikloalkil, -heterocikloalkil, -aril, i -heteroaril, uz uvjet da dva susjedna
heteroatoma u prstenu nisu oba S ili oba O;

R2 je H ili 4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni aril, heteroaril, cikloalkil, ili heterocikloalkil, (i)
4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni heteroaril ili heterocikloalkil imaju 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, ili 8
heteroatoma koji su nezavisno izabrani izmedu N, S ili O, i (ii) gdje bilo koji od spomenutih aril, heteroaril,
cikloalkil, i heterocikloalkil je ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa 1 ili vi§e supstituenata koji mogu

hidroksilcikloalkil-, hidroksil-heterocikloalkil-, hidroksil-aril-, hidroksil- heteroaril-, amino, aminoalkil,
(amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2,-C(O)NH(aril), -C(O)N(aril)2, -CHzF3-z, -
OCHZzF3-z, -alkil, alkoksi-, -alkenil, -alkinil, ariloksi-, (alkoksialkil)amino-, -cikloalkil, -heterocikloalkil,
(heterocikloalkil)alkil-,-aril, -heteroaril, -O(alkil), -O(cikloalkil), -O(heterocikloalkil), -O(aril),-O(heteroaril),
ONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(aril)2, -C(O)NH(cikloalkil),-NH(CO)cikloalkil, -NH(SO2), -NH(SO2)alkil,
-NH(SO2)aril, -NH(SO2)heteroaril,-N(SO2)cikloalkil, -C(O)N(alkil)2, (aril)alkil-, -heteroaril,
(heteroaril)alkil-, -S(O)2-alkil, -S(O)2-aril, -S(0)2-cikloalkil, -C(O)N(alkil)2, -C(O)alkil, -NH- C(0O)-alkil, -
NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil- Rd, -NH- C(O)-Rd-(O)alkil, -
NH-C(O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, NH2(CO)cikloalkil-, NH- C(O)-NH-aril, -NH-
C(0)-0-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil,-NH-C(0O)-O-cikloalkil, -NH(Rd)-C(O)-alkil, -NH(Rd)-C(O)-aril, -
NH(Rd)-S(O2)cikloalkil, -S(O2)NH2, -S(O2)NH(alkil), -S(O2)N(Rd)cikloalkil, -S(O2)N(alkil)2,-
C(O)N(H)(alkil), -C(O)N(Rd)(cikloalkil), metilendioksi, -CHzF3-z, -OCHzF3-z, i-alkoksi;

Re je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

Rd je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

izje 0, 1ili2;

ili njihove farmaceutski prihvatljive soli.
27. Spoj prema zahtjevu 1, gdje spoj je spoj formule I-B:

Rz

VQ\—N N
. \_/ Ar

(I-B)

gdje:

Arl je 4-10-¢lani monocikli¢ni ili bicikli€ni aril, heteroaril, ili heterocikloalkil, gdje (i) spomenuti 4-10-Clani
monocikli¢ni ili bicikli¢ni heteroaril ili heterocikloalkil imaju 1, 2, 3, ili 4 heteroatoma koji su nezavisno
izabrani izmedu N, S, ili O, i (ii) svaki od spomenutih 4-10-lanih monocikli¢nih ili bicikli¢nih arila ili
heteroarila je ili nesupstituiran ili opcionalo nezavisno supstituiran sa 1 ili viSe supstituenata koji mogu biti
isti ili razliCiti i nezavisno su izabrani iz grupe koju ine deuterij, halo, alkil, -CHzF3-z, cijano, hidroksil,
hidroksilalkil, amino, aminoalkil-, (amino)alkoksi--CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2, -
C(O)NH(aril), -C(O)N(aril)2, - OCHzF3-z,-alkil, -alkenil, -alkinil,-alkoksi ili (alkoksialkil)amino-, -N(Rc)-
C(0O)-alkil, -N(Rc)-C(O)-aril, -cikloalkil, -heterocikloalkil, -aril, i -heteroaril, uz uvjet da dva susjedna
heteroatoma u prstenu nisu oba S ili oba O;

R2 je H ili 4-15-Clani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni aril, heteroaril, cikloalkil, ili heterocikloalkil, (i)
4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni, tricikli¢ni heteroaril ili heterocikloalkil ima 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, ili 8
heteroatoma koji su nezavisno izabrani izmedu N, S, ili O, i (ii) gdje bilo koji od spomenutih aril,
heteroaril,cikloalkil, i heterocikloalkil je ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa 1 ili vi§e supstituenata

11
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koji mogu biti isti ili razli¢iti i nezavisno su izabrani iz grupe koju Cine deuterij, halo, cijano, hidroksil,
hidroksil-alkil-, hidroksilcikloalkil-, hidroksil-heterocikloalkil-, hidroksil-aril-, hidroksil- heteroaril-, amino,
aminoalkil, (amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2,-C(O)NH(aril), -C(O)N(aril)2, -
CHzF3-z, -OCHzF3-z, -alkil, alkoksi-, -alkenil, -alkinil, ariloksi-, (alkoksialkil)amino-, -cikloalkil, -
heterocikloalkil, (heterocikloalkil)alkil-,-aril, -heteroaril, -O(alkil), -O(cikloalkil), -O(heterocikloalkil), -
Ofaril),-O(heteroaril), ONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(aril)2, -C(O)NH(cikloalkil), ,-NH(CO)cikloalkil, -
NH(S0O2), -NH(SO2)alkil, -NH(SO2)aril, -NH(SO2)heteroaril,-N(SO2)cikloalkil, -C(O)N(alkil)2, (aril)alkil-,
-heteroaril, (heteroaril)alkil-, -S(0O)2-alkil, -S(0O)2-aril, -S(0O)2-cikloalkil, -C(O)N(alkil)2, -C(O)alkil, -NH-
C(0)-alkil, -NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil- Rd, -NH- C(O)-Rd-
(O)alkil, -NH-C(O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, NH2(CO)cikloalkil-, NH- C(O)-NH-
aril, -NH-C(O)-O-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, , -NH-C(O)-O-cikloalkil, -NH(Rd)-C(O)-alkil, -NH(Rd)-
C(0)-aril, -NH(Rd)-S(O2)cikloalkil, -S(O2)NH2, -S(O2)NH(alkil), -S(O2)N(Rd)cikloalkil, -S(O2)N(alkil)2,-
C(O)N(H)(alkil), -C(O)N(Rd)(cikloalkil), metilendioksi, -CHzF3-z, -OCHzF3-z, i-alkoksi;

Re je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

Rd je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

izje 0, 1ili2;

ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol.
Spoj prema zahtjevu 1, gdje spoj je spoj formule I-C:

RALU%

(1-C)

O : HaN NH
._ r“‘ 2,: 2
% @""“\;g <\[ %’

® : 5 i
R2 je H ili 4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni aril, heteroaril, cikloalkil, ili heterocikloalkil, (i)
4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni heteroaril ili heterocikloalkil ima 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, ili 8
heteroatoma koji su nezavisno izabrani izmedu N, S ili O, i (ii) gdje bilo koji od spomenutih aril, heteroaril,
cikloalkil, i heterocikloalkila je ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa 1 ili viSe supstituenata koji
alkil-, hidroksilcikloalkil-, hidroksil-heterocikloalkil-, hidroksil-aril-, hidroksil- heteroaril-, amino,
aminoalkil, (amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2,-C(O)NH(aril), -C(O)N(aril)2, -
CHzF3-z, -OCHzF3-z, -alkil, alkoksi-, -alkenil, -alkinil, ariloksi-, (alkoksialkil)amino-, -cikloalkil, -
heterocikloalkil, (heterocikloalkil)alkil-,-aril, -heteroaril, -O(alkil), -O(cikloalkil), -O(heterocikloalkil), -
O(aril),-O(heteroaril), ONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(aril)2, -C(O)NH(cikloalkil), NH2(CO)cikloalkil-, -
NH(CO)cikloalkil, -NH(SO2), -NH(SO2)alkil, -NH(SO2)aril,-NH(SO2)heteroaril, -N(SO2)cikloalkil, -
C(O)N(alkil)2, (ariD)alkil-, -heteroaril, (heteroarilalkil-, -S(0O)2-alkil, -S(O)2-aril, -S(O)2-cikloalkil, -
C(O)N(alkil)2,-C(O)alkil, -NH-C(O)-alkil, -NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil, NH-C(O)-
heterocikcloalkil- Rd, -NH-C(O)-Rd-(O)alkil, -NH-C(O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil,
NH-C(O)-NH- aril, -NH-C(0)-0O-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, , -NH-C(0O)-O-cikloalkil, -NH(Rd)-C(O)-
alkil,-NH(Rd)-C(O)-aril,-NH(Rd)-S(O2)cikloalkil, -S(O2)NH2, -S(O2)NH(alkil), -S(O2)N(Rd)cikloalkil,-
S(O2)N(alkil)2, -C(O)N(H)(alkil), -C(O)N(Rd)(cikloalkil), metilendioksi, -CHzF3-z,-OCHzF3-z, i -alkoksi;
Rd je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

Rq je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;

izje 0, 1ili2;

gdje:

R1 je

i njihove farmaceutski prihvatljive soli.
Spoj prema zahtjevu 1, gdje spoj je spoj formule I-D:
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ng -\-H-\-\-\-H"'\-\.\

(-D)
gdje:
R1’ je OH ili NH2;
R2 je H ili 4-15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikli¢ni aril, heteroaril, cikloalkil, ili heterocikloalkil, (i) 4-
15-¢lani monocikli¢ni, bicikli¢ni ili tricikliéni heteroaril ili heterocikloalkil koji ima 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, ili 8
heteroatoma koji su nezavisno izabrani izmedu N, S ili O, id (ii) gdje bilo koji od spomenutih aril, heteroaril,
cikloalkil, i heterocikloalkila je ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa 1 ili vi§e supstituenata koji mogu
biti isti ili razli€iti i nezavisno su izabrani iz grupe koju ¢ine deuterij, halo, cijano, hidroksil, hidroksil-alkil-,
hidroksilcikloalkil-, hidroksil-heterocikloalkil-, hidroksil-aril-, hidroksil- heteroaril-, amino, aminoalkil,
(amino)alkoksi-, -CONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(alkil)2,-C(O)NH(aril), -C(O)N(aril)2, -CHzF3-z, -
OCHzF3-z, -alkil, alkoksi-, -alkenil, -alkinil, ariloksi-, (alkoksialkil)amino-, -cikloalkil, -heterocikloalkil,
(heterocikloalkil)alkil-,-aril, -heteroaril, -O(alkil), -O(cikloalkil), -O(heterocikloalkil), -O(aril),-O(heteroaril),
ONH2, -C(O)NH(alkil), -C(O)N(aril)2, -C(O)NH(cikloalkil), NH2(CO)cikloalkil-, -NH(CO)cikloalkil, -
NH(S02), -NH(SO2)alkil, -NH(SO2)aril,-NH(SO2)heteroaril,-N(SO2)cikloalkil,-C(O)N(alkil)2, (ariDalkil-, -
heteroaril, (heteroaril)alkil-, -S(0O)2-alkil, -S(O)2-aril, -S(0)2-cikloalkil, -C(O)N(alkil)2,-C(O)alkil, -NH-C(O)-
alkil, -NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil- Rd, -NH-C(0O)-Rd-(O)alkil, -
NH-C(O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, NH-C(O)-NH-aril, -NH-C(0)-O-alkil, NH-C(O)-
NH-cikloalkil, , -NH-C(0)-O-cikloalkil,-NH(Rd)-C(0O)-alkil, -NH(Rd)-C(O)-aril,-NH(Rd)-S(O2)cikloalkil, -
S(O2)NH2, -S(0O2)NH(alkil), -S(0O2)N(Rd)cikloalkil,-S(O2)N(alkil)2, -C(O)N(H)(alkil), -
C(O)N(Rd)(cikloalkil), metilendioksi, -CHzF3-z,-OCHzF3-z, i -alkoksi;
Rd je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;
Rq je H, halo, C1-C4 alkil, ili C3-C4 cikloalkil;
izje 0, Lili2;
i njihove farmaceutski prihvatljive soli.
30. Spoj prema zahtjevu 29, gdje R2 je:
6-¢lani aril ili nesupstituiran ili opcionalo supstituiran sa 1 ili vise supstituenata koji mogu biti isti ili razliciti
i su nezavisno izabrani iz grupe koju ine deuterij, halo, cijano, alkil, aril, -S(O)2-alkil, -S(O)2-aril, -S(O)2-
cikloalkil, - -NH-C(O)-alkil, -NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil- Rd,
-NH-C(0)-Rd-(0)alkil, -NH-C(O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, NH2(CO)cikloalkil-,
NH-C(O)-NH-aril, -NH-C(O)-O-alkil, NH-C(O)-NH-cikloalkil, , -NH-C(O)-O-cikloalkil, -NH(Rd)-C(O)-
alkil, -NH(Rd)-C(O)-aril, -NH(Rd)-S(O2)cikloalkil,-S(O2)NH2,-S(O2)NH(alkil),-S(O2)N(Rd)cikloalkil, -
S(02)N(alkil)2, -C(O)N(H)(alkil), and -C(O)N(Rd)(cikloalkil); ili
9-¢lani bicikli¢ni heteroaril koji ima 1, 2, ili 3 ili 4 heteroatoma koji su nezavisno izabrani izmedu N, S ili O, i
gdje bilo koji od spomenutih heteroarila, je ili nesupstituiran ili opcionalno supstituiran sa 1 ili viSe
supstituenata koji mogu biti isti ili razli¢iti 1 nezavisno su izabrani iz grupe koju ¢ine deuterij, halo, cijano,
alkil, aril, -S(O)2-alkil, -S(O)2-aril, -S(O)2-cikloalkil, -NH-C(O)-alkil, -NH-C(O)-cikloalkil, NH-C(O)-
heterocikloalkil, NH-C(O)-heterocikloalkil-Rd, -NH-C(O)-Rd-(O)alkil, -NH-C(O)-aril, -NH-C(O)-NH-alkil,
NH-C(0O)-NH-cikloalkil, NH2(CO)cikloalkil-, NH-C(O)-NH-aril, -NH-C(0)-O-alkil, NH- C(O)-NH-
cikloalkil, , -NH-C(0O)-O-cikloalkil, -NH(Rd)-C(O)-alkil, -NH(Rd)-C(O)-aril, -NH(Rd)-S(02)cikloalkil, -
S(O2)NH2, -S(O2)NH(alkil), -S(O2)N(Rd)cikloalkil, -S(O2)N(alkil)2,-C(O)N(H)(alkil), i -
C(O)N(Rd)(cikloalkil).
31. Spoj prema zahtjevu 1 izabran izmedu:
1-[(4-{[2-fluoro-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil]karbonil } piperazin-1-il)karbonil Jciklopropan-1-ol;
1-[(4-{[4-(izokinolin-6-il)fenil |karbonil } piperazin-1-il)karbonil ciklopropan-1-ol;
1-[(4-{[3-kloro-4-(kinolin-3-il)fenil]karbonil } piperazin-1-il)karbonil ]ciklopropan-1-ol;
5-[2-kloro-4-({4-[(1-hidroksiciklopropil)karbonil]piperazin-1-il }karbonil)fenil]-1H-indol-3 -karbonitril;
1-[(4-{[4-(kinolin-2-i])fenil]karbonil } piperazin- 1 -il)karbonil]ciklopropan-1-ol;
1-{4-[2-fluoro-4-(1-metil-1H-1,3-benzodiazol-5-il)benzoil]piperazin-1-karbonil } ciklopropan-1-ol;
1-[(4-{[3-kloro-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil [karbonil } piperazin-1-il)karbonil]ciklopropan-1-ol;
1-[(4-{[2-kloro-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil Jkarbonil } piperazin-1 -il)karbonil]ciklopropan-1-ol;
1-[(4-{[4-(1H-indol-4-il)fenil Jkarbonil } piperazin-1-il)karbonil]ciklopropan-1-ol; i
1-[(4-{[3-metil-4-(1-metil-1H-indol-5-i)fenil]karbonil } piperazin- 1 -il)karbonil ciklopropan-1-ol.
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Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[2-fluoro-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil[karbonil }piperazin-1-
iDkarbonil]ciklopropan-1-ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je  spoj 1-[(4-{[4-(izokinolin-6-il)fenil Jkarbonil } piperazin-1-
iDkarbonil]ciklopropan-1-ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[3-kloro-4-(kinolin-3-il)fenil]karbonil }piperazin-1-
iDkarbonil]ciklopropan-1-ol.

Spoj prema zahtievu 31, gdje je spoj 5-[2-kloro-4-({4-[(1-hidroksiciklopropil)karbonil]piperazin-1-
il }karbonil)fenil]-1H-indol-3-karbonitril.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[4-(kinolin-2-il)fenil]karbonil } piperazin-1-il)karbonil]ciklopropan-1-
ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-{4-[2-fluoro-4-(1-metil-1H-1,3-benzodiazol-5-il)benzoil]piperazin-1-
karbonil }ciklopropan-1-ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[3-kloro-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil]karbonil }piperazin-1-
iDkarbonil]ciklopropan-1-ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[2-kloro-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil]karbonil }piperazin-1-
iDkarbonil]ciklopropan-1-ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[4-(1H-indol-4-il)fenil]karbonil } piperazin-1-il)karbonil]ciklopropan-
1-ol.

Spoj prema zahtjevu 31, gdje je spoj 1-[(4-{[3-metil-4-(1-metil-1H-indol-5-il)fenil]karbonil }piperazin-1-
iDkarbonil]ciklopropan-1-ol.

Farmaceutski sastav koji sadrzi farmaceutski efikasnu koli¢inu barem jednog spoja prema bilo kojem od zahtjeva
1 do 41, ili njegove farmaceutski prihvatljive soli, i bar jedan farmaceutski prihvatljivi nosac.

Bar jedan spoj prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 41, ili njegova farmaceutski prihvatljiva sol, za upotrebu u
postupku inhibicije sintaze masnih kiselina ("FASN") kod pacijenta davanjem terapeutski efikasnih koli¢ina
spomenutog bar jednog spoja ili njihove farmaceutski prihvatljive soli.

Farmaceutski sastav prema zahtjevu 42 za upotrebu u postupku inhibiranja FASN kod pacijenta davanjem
terapeutski efikasne koli¢ine spomenutog farmaceutskog sastava.

Farmaceutski sastav prema zahtjevu 42, koji dalje sadrZi terapeutski efikasne koli¢ine jednog ili vise dodatnih
terapeutskih sredstava.

Farmaceutski sastav prema zahtjevu 45, gdje spomenuti jedan ili vie terapeutskih sredstava je izabrano iz grupe
koju Cine citotoksi¢no sredstvo, cisplatin, doksorubicin, taksoter, taksol, etopozid, irinotekan, camptostar,
topotekan, paclitaksel, docetaksel, epotiloni, tamoksifen, 5-fluorouracil, metokstreksat, temozolomid,
ciklofosfamid, SCH 66336, tipifarnib (Zarnestra®), R115777, L778,123, BMS 214662, Iressa®, Tarceva®,
C225, GLEEVEC®, intron®, Peg-Intron®, kombinacije aromataze, ara-C, adriamicin, citoksan, gemcitabin,
Uracil mustard, Klormetin, Ifosfamid, Melfalan, Klorambucil, Pipobroman, Trietilenemelamin,
Trietilenetiopfosforamin, Busulfan, Karmustin, Lomustin, Streptozocin, Dakarbazin, Floksuridin, Citarabin, 6-
Merkaptopurin, 6-Tioguanin, Fludarabin fosfat, leukovirin, oksaliplatin (ELOXATIN®), Pentostatin, Vinblastin,
Vinkristin, Vindesin, Bleomicin, Daktinomicin, Daunorubicin, Epirubicin, Idarubicin, Mithramycin™,
Deoksicoformicin, Mitomicin-C, L-Asparaginaza, Teniposid 17a-Etinilestradiol, Dietilstilbestrol, Testosteron,
Prednison, Fluoksimesteron, Dromostanolon propionat, Testolakton, Megestrol acetat, Metilprednisolon,
Metiltestosteron, Prednisolon, Triamcinolon, Klorotrianisen, Hidroksiprogesteron, = Aminoglutetimid,
Estramustin, Medroksiprogesteroneacetat, Leuprolid, Flutamid, Toremifen, goserelin, Karboplatin, Hidroksiurea,
Amsakrin, Prokarbazin, Mitotan, Mitoksantron, Levamisol, Navelben, Anastrazol, Letrazol, Kapecitabin,
Reloksafin, Droloksafin, Heksametilmelamin, Avastin, herceptin, Beksksar, Velcad, Zevalin, Trisenoks, kseloda,
Vinorelbin, Porfimer, Erbituks, Liposomal, Tiotepa, Altretamin, Melfalan, Trastuzumab, Lerozol, Fulvestrant,
Eksemestan, Rituksimab, C225, Campat, leukovorin, deksametazon, bikalutamid, karboplatin, klorambucil,
cisplatin, letrozol, i megestrol, valrubicin,
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