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Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

Publikacijas par patenta pieteikumiem ir sakartotas Starptau-
tiskas patentu klasifikacijas (IPC) indeksu kartiba. Starp svitram
ir izdalttas klases, kuras dotajam patentam nav pamatklase un,
kur kreisaja pusé péc uzraditas klases izcelta Srifta uzradits
patenta numurs, uz kuru attiecas dota klase, ka ari labaja pusé
pamatklases indekss. Publikacijas patentiem sakartotas dokumenta
numura kartiba.

Publikacija satur bibliografiskos datus, patenta apraksta kop-
savilkumu, ka armt ziméjumu, ja tas ir pieminéts kopsavilkuma.

Talak ir paskaidroti Starptautisko standartu numeracijas (INID)
kodi.

(11) Patenta numurs.

Number of the patent.

(51) Starptautiskas klasifikacijas indekss.

Indication of International Patent Classification.

(21) Pieteikuma numurs.

Application number.
(22) Pieteikuma datums.
Date of filing the application.

(41) Datums, no kura iespéjama iepaziSanas vai kopijas
izsniegSana dokumentam, kuram nav veikta
ekspertize un kuram pirms $1 datuma nav izsniegts
patents.

Date of making available to the public by viewing, or
copying on request, an unexamined document, on which
no grant has taken place on or before the said date.

(45) Datums, kura dokuments publicéts tipografiska vai
kada cita veida, kuram patents registréts Saja vai
agraka datuma.

Date of making available to the public by printing or
similar process of a document on which grant has
taken place on or before the said date.

(62) Agraka pieteikuma, no kura Sis pieteikums ir izdalits,
numurs un iesniegSanas datums.

Number and filing date of the earlier application from
which the present document has been divided up.

(31) Prioritates pieteikuma(-u) numurs(-i).

Number(-s) assigned to priority application(-s).

(32) Prioritates pieteikuma(-u) datums(-i).

Date(-s) of filing of priority application(-s).

(33) Prioritates pieteikuma(-u) valsts identifikacijas kods(-i).
Identification code(-s) of the country of priority
application(-s).

(86) Regionala vai PCT pieteikuma numurs, sanemsanas
datums.

Application number, filing date of regional or PCT
application.

(87) Regionala vai PCT pieteikuma publikacijas numurs,
publikacijas datums.

Publication number, publication data of regional or
PCT application.

(71) Pieteicgjs(-i), adrese, valsts kods.

Name(-s) and address of applicant(-s), code of country.

(72) Izgudrotajs(-i).

Name(-s) of inventor(-s).

(73) Patenta Tpasnieks(-i), adrese, valsts kods.

Name(-s) and address of grantee(-s), code of country.

(74) Patentpilnvarotais vai parstavis, adrese.

Name and address of attorney or agent.

(76) Izgudrotajs(-i), arT pieteicéjs(-i), arl patenta Tpasnieks(-i),
adrese, valsts kods.

Name(-s) of inventor(-s) who is (are) also applicant(-s)
and grantee(-s).

(54) lzgudrojuma nosaukums.

Title of the invention.

(57) Kopsavilkums vai formulas neatkarigie punkti.
Abstract or independent claims.

(92) Arstniecibas Iidzekla registracijas apliecibas numurs un
izsniegSanas datums Latvija.

Number and date of marketing authorization in Latvia.

(93) Arstniecibas Iidzekla registracijas apliecibas numurs un
izsniegSanas datums Eiropas Savieniba.

Number and date of marketing authorization in the
European Union.
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(94) Papildu aizsardzibas sertifikdta darbibas termins.
Duration of the SPC.

(95) Produkta nosaukums patenta.
Name of product in the basic patent.

(96) Patentpieteikuma numurs, pieteikuma datums.
Number and date of patent application.

(97) Patenta numurs, patenta publikacijas datums.
Number and date of the grant of basic patent.

Izgudrojumu pieteikumu publikacijas

A sekcija

(51) A01F29/02 (11)
(21) P-13-218 (22)
(41) 20.09.2014
(71) LATVIJAS LAUKSAIMNIECIBAS UNIVERSITATE;
Liela iela 2, Jelgava, LV-3001, LV
(72) Andris KRONBERGS (LV),
Eriks KRONBERGS (LV)
(54) SMALCINATAJA GRIEZEJMEHANISMS
CUTTING MECHANISM OF SHREDDER
(57) Izgudrojums attiecas uz lauksaimniecibas tehniku, konkréti
uz stiebru biomasas smalcinatajiem. Piedavatais smalcinataja
griezé€jmehanisms satur ievadkanalu (1), kura malam piestiprinati
pretgriezéja asmeni (2), un rotéjosu disku (3) ar griezéjnaziem (4).
Liektais un robainais griezé€jnaza (4) asmens (5) ietver dazada ra-
diusa segmentus (6), kuri savienoti ar nogriezniem (7). Griezéjnazu
asmeni (5) veic sasmalcinatas masas radialu parvietoSanu.

14903 A
20.12.2013

The invention refers to agricultural machinery, particularly to stalk
biomass shredders. The invented cutting mechanism of shredder
comprises intake duct (1) with counter-shear bar blades (2) attached
to its edges and rotating disc (3) with cutting knives (4). The bent
and cogged blade (5) of cutting knife (4) comprises segments (6)
of different radius which are connected by line segments (7). The
blades (5) of cutting knives perform a radial shifting of the shred-
ded biomass.

Fig. 1

(51) A0O1F29/09  (11) 14904 A
B26D1/14
(21) P-13-219 (22)  20.12.2013

(41) 20.09.2014

(71) LATVIJAS LAUKSAIMNIECIBAS UNIVERSITATE;
Liela iela 2, Jelgava, LV-3001, LV

(72) Aivars KAKITIS (LV),
Uldis BERZINS (LV),
Roberts BERZINS (LV)
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(54) ENERGOTAUPOSA SKIEDRAUGU STIEBRU GRIEZEJ-
ELEMENTA ASMENS
ENERGY-SAVING BLADE OF CUTTING ELEMENT FOR
FIBRE PLANT STEMS
(57) lzgudrojums attiecas uz lauksaimnieciskas produkcijas
parstrades iekartam un ir izmantojams Skiedraugu, pieméram, linu,
kanepju, dZutas un citu, stiebru koksnainas dalas un neatdalitas
Skiedras smalcinasanai un garumos$anai noteikta izméra gabalos.
Piedavats griezéjelementa asmens, kas izveidots Arhiméda spirales
forma ar vairakiem sektoriem un dazadiem spirales parametriem k.
lelades sektors ir neuzasinats un fiksé materialu pie pretgriezéja.
Viens no sektoriem izveidots ar zagveida zobiem un nodrosina
stiebru koksnainas dalas grieSanu, savukart asmens gluda dala
veic Skiedras slides grieSanu pret elastigo pretgriezéju.

The present invention relates to processing equipment for agri-
cultural production and is used for cross-cutting and chopping into
fixed-length parts of fiber plants fibers and woody parts such as
flax, hemp, jute and other materials. Offered cutting blade, which is
designed as an Archimedes spiral with a number of different sectors
and helix parameters k. Loading sector has not been sharpened
and shall perform material fixation to shear bars, another sector is
designed with sawtooth teeth and provides effective cutting of the
stem woody part, but the blade’s smooth part ensures the fiber
sliding cutting against the flexible shearbars.

‘elade
Sektors Nr.0
kD=0

Zagesana N\
Sektors Nr.1 N
kt=0 ~ GrieSana

‘\\ Sektors Nr.2
S. k22D

Fig. 1

B sekcija

(51) B23Q11/10  (11) 14905 A
(21) P-13-22 (22)  15.02.2013
(41) 20.09.2014

(71)

REZEKNES AUGSTSKOLA, Vides tehnologiju parneses
kontaktpunkts; AtbrivoSanas aleja 90, Rézekne, LV-4601,
Lv

(72) Pavels NARICA (LV),

Jurijs KOMKOVS (LV)

(54) SISTEMA METALAPSTRADES DARBGALDA GRIEZEJ-
INSTRUMENTA OPTIMALAS TEMPERATURAS REZIMA
NODROSINASANAI
SYSTEM FOR PROVIDING OPTIMAL TEMPERATURE
CONDITION OF CUTTING TOOL OF METAL WORKING
MACHINE

(57) lzgudrojums attiecas uz dazadiem tehnologiskiem proce-

siem, konkréti uz metalgrieSanas darbgaldiem, metalapstrades ie-
kartam un panémieniem. Piedavata sistéma optimalas temperataras
nodrosinasanai metalapstrades darbgalda griezéjinstrumentam satur
bezkontakta infrasarkano temperatiras mériSanas mezglu (9) un
gaisa vai izsmidzinama Skidruma padeves reguléSanas mezglu (6),
kas tiek reguléts ar temperatiras mériSanas mezgla izejas signa-
lu. Sisttma samazina ekspluatacija eso$a darbgalda dzesésanas
materiala patérinu un paaugstina apkalpojosa personala droSibu.

LR 57

B26D1/14 14904

(51) B60R11/02  (11) 14906 A
(21) P-13-31 (22)  11.03.2013

(41) 20.09.2014

(71) Edvins SNORE; Murjanu iela 68-17, Riga, LV-1064, LV
(72) Edvins SNORE (LV)

(54) IERICE UN PANEMIENS OBJEKTA NOSTATISANAI UZ

VIRSMAS DAZADOS LENKOS

DEVICE AND A METHOD FOR STANDING AN OBJECT

ON A SURFACE UNDER VARIOUS ANGLES

(57) lzgudrojums attiecas uz ierici viedtalrunim vai planSetda-

toram Iidziga objekta nostatiSanai uz virsmas dazados lenkos.
lericei ir korpuss (1), perforéta atvere (3), kura ievietota balsta
kaja (4) un skava (2), kura tiek ievietots nostatamais objekts (5),
turklat nostatama objekta lenkis attieciba pret balsta kaju paliek
nemainigs.

Invention relates to holding and supporting devices for mobile
phones, tablets and similar objects. The device comprises a
case (1), a penetrating opening (3) where a supporting element (4)
is pushed through and a grip (2) where the supported object (5)
is inserted. An angle between the supporting element (4) and the
object (5) is constant.

) B63H1/36 (11)
) P-14-55 (22)
(41) 20.09.2014
) RIGAS TEHNISKA UNIVERSITATE; Kalku iela 1, Riga,
LV-1658, LV
(72) Semjons CIFANSKIS (LV),
Vladimirs JAKUSEVICS (LV)
(54) UDENS TRANSPORTLIDZEKLA SPURU VIBROKUSTI-
NATAJS
FIN VIBRATING ACTUATOR OF WATER VEHICLE
(57) lzgudrojums attiecas uz Gdens transportlidzek|u un robotzivju
piedzinam. Piedavatais ddens transportlidzekla spuru vibrokusti-
natajs sastav no vertikali uzstadita elektrodzingéja un spuras. Uz

14907 A
27.06.2014
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elektrodzingja varpstas ir stingri nostiprinats sviras horizontalais
plecs un pie ta stingri ir piestiprindta saspieSanas atspere, kuras
otrs gals ir stingri nostiprinats uz korpusa. Sviras apakSpusé ir
nostiprinats magnéts. Svira tiek pagriezta noteikta lenki, nosaciti
veidojot galéjo stavoklu Iinijas pa kreisi un pa labi, bet uz Sim
[inijam ir izvietoti hermétiski kontakti (herkoni). Sakumstavoklt
atspere ir atslabinata. Padodot spriegumu, viens no herkoniem
iesleédz robotzivs dzingju, un svira no kreisa galéja sakumstavokla
pagrieSanas rezultatd nonak galéja labaja stavokli, saspiezot atsperi.
Saja stavokli otrais herkons izslédz dzingju un sviras reverskustiba
uz sakumstavokli tiek realizéta ar saspiestas atsperes spéku. Péc
tam cikls atkartojas no jauna.

The invention relates to actuators of water vehicles and fish-like
underwater robots. The offered fin vibrating actuator consists of
a vertically mounted motor and fin. On the shaft of the motor
rigidly is attached the horizontal lever to which rigidly is attached
a compression spring whose other end is secured to the housing.
A magnet is fixed on the bottom side of it. The lever rotates by a
specific angle to form the extreme positions of imaginary lines on
the left and right, and the gercons are arranged to the housing
on these lines. In the initial position the spring is decompressed.
When voltage is applied, one of the gercons switches on the mo-
tor, and the lever from the starting left fielder position is rotated to
the rightmost position, compressing the spring. In this position, the
second gercon switches off the motor and reverses the lever to
its starting position by spring force. Then the cycle begins again.

2b.zim.
C sekcija
(51) CO1B33/037 (11) 14908 A
C22B9/22
(21) P-13-32 (22)  12.03.2013

(41) 20.09.2014
(71) KEPP EU, SIA; Carnikavas iela 5, Riga, LV-1034, LV
(72) Anatoly KRAVTSOV (LV)
(74) Jevgenija GAINUTDINOVA; Tomsona iela 24-15, Riga,
LV-1013, LV
(54) METODE SILICIJA TIRISANAI VAKUUMA
METHOD FOR PURIFICATION OF SILICON IN VACUUM
(57) lzgudrojums attiecas uz silicija razoSanu. Metode silicija
attiriSanai vakuuma ietver Sihtas iekrauSanu cilindriska tvertng,
apstradi ar elektronu staru un izturé$anu piejaukumu un to
atvasinajumu iztvaiko$anai, periodiski samazinot temperatdru
un maisot kauséjumu, kauséjuma atdzeséSanu, iegistot attiritu
siliciju. Kauséjuma izturéSana notiek temperatiira, kas parsniedz
silicija kuSanas temperatlru, bet atdzeséSanas stadija temperatdru
vairakas reizes pazemina un atkartoti paaugstina Iidz izturéSanas
temperatarai.

Invention relates to production of silicon. The method of purifying
silicon in vacuum includes loading of a burden into a cylindrical
tank, treatment with electron beams, and holding for evaporation of
impurities and their derivatives, intermittently reducing temperature
and stirring a melt, cooling of the melt, obtaining purified silicon.

1312

Holding of the melt is carried out at temperature above the melting
temperature of silicon, but during the cooling stage the tempera-
ture is reduced several times and repeatedly raised to the holding
temperature.

C04B18/24
C22B9/22

14909
14908

E sekcija

(51) E04B1/86 (11) 14909 A
C04B18/24
(21) P-13-216 (22)  20.12.2013

(41) 20.09.2014
(71) LATVIJAS LAUKSAIMNIECIBAS UNIVERSITATE;
Liela iela 2, Jelgava, LV-3001, LV
(72) Juris SKUJANS (LV),
limars PREIKSS (LV),
Ruta MILLERE (LV),
Kristaps PULKIS (LV),
Andris STEINERTS (LV)
(54) APDARES AKUSTISKA PLATNE UN TAS IZGATAVOSA-
NAS PANEMIENS
FINISHING ACOUSTIC PLATE AND METHOD FOR ITS
PRODUCTION
(57) Apdares akustiska platne ar gludu, Skiedrainu vai reljefu
virsmu, kas izgatavota no putugip$a maisijuma ar blivumu no
200 I1dz 400 kg/m® un modificéta ar kanepaju Skiedram, So
Skiedru audumu un/vai ta spaliem. Apdares akustiskas platnes
izgatavo$anas panémiens ietver platnu veidoSanu, lejot putugipsa
masu ar fasades pusi uz leju veidné, kuras pamatni klgj telpiskas
polimérmateriala pléves matrice, kas veido plaksnes fasades reljefu.
Platnes paredzétas sienu un griestu apdarei un telpu akustikas
regulésanai.

F sekcija

F03D3/00 14910

(51) FO3D11/04  (11) 14910 A
F03D3/00
(21) P-13-220 (22)  20.12.2013

(41) 20.09.2014

(71) LATVIJAS LAUKSAIMNIECIBAS UNIVERSITATE;
Liela iela 2, Jelgava, LV-3001, LV

(72) Toms KOMASS (LV),

Andris SNIDERS (LV)

(54) VERTIKALAS ASS VEJA TURBINAS SPARNU STIPRI-
NAJUMA SKAVA AR APTVERSANAS PRINCIPU
ENCOMPASSING CLAMP FOR FASTENING WIND TUR-
BINE BLADES WITH VERTICAL ROTATION AXLE

(57) lzgudrojums attiecas uz alternativas energijas iekartam

un to var izmantot véja stacijas ar vertikalas ass véja turbinam to
sparnu stiprinaSanai un savienosanai ar turbinas rotoru. Piedavatais
vertikalas ass véja turbinas kopskats un konstrukcijas elementi
ar sparnu stiprindjuma skavam, izmantojot aptverS§anas principu,
ir paradtti attélos Fig. 1, Fig. 2 un Fig. 3. Stiprindjuma skava ar
aptversSanas cilpu (1) tiek vertikala virziena uzstadita uz sparna (2)
profila. Skavas savilkSanu veic ar savilkSanas skrivi (3) caur skavas
urbumiem (7), savelkot tehnologisko savilces spraugu (8) ar nepie-
cieSamo savilces spéku. NepiecieSamibas gadijuma starp skavas
aptveres cilpas plakni (1) un sparna profilu (2) ievieto pretslides
starpliku (9). Sparnam uzstadot stiprindjuma skavu, tas kats (10)
caur urbumiem horizontala virziena (11) un vertikala virziena (12)
tiek piestiprinats ar skrivém (13, 14) pie rotora kvadratcaurules
sijas (4), kas savienota ar turbinas rotora centralo asi (5) un me-
haniski sastiprinata ar turbinas atbalsta (6) konstrukciju.
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(51) F23B30/04 (11)
(21) P-13-221 (22)
(41) 20.09.2014

(71) LATVIJAS LAUKSAIMNIECIBAS UNIVERSITATE;

Liela iela 2, Jelgava, LV-3001, LV

(72) Valdis KLEINBERGS (LV),
Gunars VERDINS (LV)

(54) CIETAS BIOMASAS APKURES DEGLIS AR BIOMASAS
GAZIFIKACIJU UN VIENMERIGU IZKLIEDI DEGSANAS
KAMERA
HEATING BURNER FOR GASIFICATION AND UNIFORM
DISTRIBUTION OF SOLID BIOMASS IN COMBUSTION
CHAMBER

(57) lzgudrojums attiecas uz granulu turbodegliem. Lai paaug-

stinatu cietds biomasas apkures degla efektivitati, apkures deglis
satur cilindriskas formas rotéjoSu degkameru, dozatoru, mehaniskus
un elektriskus parvadus un atSkiras ar to, ka uz apkures degla
rotéjosa cilindra virsmas ir nostiprinats gliemezvijums ar lapstinam,
kas nodroSina cietas biomasas izkliedi pa rotéjosa cilindra aréjo
virsmu, kura sakarst, uzkarsé granulas un nepietieckama skabekla
atmosféra notiek biomasas gazifikacija. Virpulveida gaisa plisma,
kas virzita tangenciali attieciba pret rotéjosa cilindra asi, nodrosi-
na biomasas parvietoSanu no apak3gjiem slaniem un intensivaku
degSanu. Plismas virzienu iesp€jams mainit, tadéjadi mainot
savirpuloSanas intensitati un virzienu. Apkures deglis ir aprikots ar
mehanismu, kas dod iesp&ju mainit ta novietojuma slipuma lenki.
Piedavatais cietas biomasas apkures deglis ir piemérots dazada
veida birstoSa kurinama ar atSkirigam fizikalajam Tpasibam dedzi-
nasanai.

14911 A
20.12.2013

)/
Ny

G sekcija

GO06F19/00 14912
H sekcija
HO02H9/00 14912

(51) H02J13/00 (1) 14912 A
HO02H9/00
GO06F19/00

(21) P-14-54 (22)  27.06.2014

(41) 20.09.2014
(71) RIGAS TEHNISKA UNIVERSITATE; Kalku iela 1, Riga,
LV-1658, LV
(72) Dmitrijs ANTONOVS (LV),
Antans SAUHATS (LV),
Andrejs UTANS (LV),
Edite BIELA-DAILIDOVICA (LV)
(54) ASINHRONA REZIMA NOVERSANAS AUTOMATIKAS
IERICE UN PANEMIENS
OUT-OF-STEP PROTECTION DEVICE AND METHOD
(57) lIzgudrojuma objekts attiecas uz augstsprieguma tikliem un
elektrostacijam. Tiklu veido parvades Iinija, pie kuras gala kopném
pievienoti generatori un citi tikla elementi. Saja Iinija ir starpkopne,
kurai ir pieslégta laikd mainiga slodze(-es). Uz pirmas kopnes ir
uzstadita asinhrona reZima novér$anas ierice, kas satur displeju,
sakaru kanala ieeju/izeju, analogciparu parveidotaju, izejas/ieejas
binaro signalu bloku, iestatijumu ierici, GPS signalu ieeju/izeju un
procesoru. Asinhrona reZima novérSanas ierice méra lenkus o,
starp generatoru EDS vektoriem un to izmainu atrumu. Lai paaug-
stinatu $1s operacijas precizitati, iericei ir summators, kas modelé
i-to generatoru EDS E no pirmas kopnes sprieguma U un j-to
generatoru stravam i, reizinatam ar atbilstosiem pretestlbu iesta-
tljumiem Z St summatora izeja ir pieslégta pie pirmas procesora
ieejas, pie ta otras |eejas ir pieslégts sakaru kanals, kas nodroSina
Jto generatoru EDS E (tiek modeléti no otras kopnes sprieguma
U , un j-to generatoru stravam I reizinatam ar atbilstoSiem pretes-
tlbu iestatijumiem Z) parsutlsanu no otras ierices. Mérijjumu laika
starpiba tiek noversta izmantojot GPS sinhronizacijas impulsus.

The invention relates to the high voltage networks and power
plants. The network is formed by a transmission line with the gen-
erators and other power system’s elements connected to its terminal
buses as well as by substation bus that is located in transmission
line and to which time variable load(-s) are connected. The out-
of-step device is installed on the first bus and contains display,
input/output of communication channel, analog-to-digital converter,
input/output of binary signal block, input/output GPS module and
processor. Out-of-step device models the angles between vectors
of generators’ emf and angles of their rate change. To increase
the accuracy of this operation, the device is fit out with the first
bus adder, which models emf of i-th generator out of the first bus
voltage and out of current of i-th generator multiplied by appropriate
impedance setting. The output of first adder is connected to the first
processor’s input. To the second processor’s input the transmis-
sion channel is connected, which provides emf of j-th generator
modelled by using measurement of the second bus voltage and
current of j-th generator multiplied by appropriate impedance set-
ting. The difference of measurements in time is obviated by using
GPS synchronization impulses.

[ GPS
GPS modulis satelics | S modulis

J_| 4
Pirmi (w___..,_, Otra.
ierice ierice

1
17 4 Ay
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(51) HO4L12/42  (11) 14859 B
HO04L12/46
H04L7/00

(21) P-12-156 (22)  19.10.2012

(45) 20.09.2014

(73) RIGAS TEHNISKA UNIVERSITATE; Kalku iela 1, Riga,
LV-1658, LV

(72) Maksims VOROBJOVS (LV),
Andrejs STEPANOVS (LV),
lljia GALKINS (LV)

(74) Jevgenijs FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA; a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) RAIDUZTVEREJS INFORMACIJAS UZTVERSANAI UN
PARRAIDISANAI NOSLEGTA SPEKA KONTURA

(57) 1. Raiduztvérgjs informacijas uztversanai un parraidisanai
noslégta spéka kontira, kas satur nesosas frekvences sprieguma
autogeneratoru, ciparu signala modulatoru, stravas avotu un mo-
duléta signala uztvéréju, kas ir elektriski savienoti, pie kam:

- nesos$as frekvences sprieguma autogenerators satur tris
operacionalus pastiprinatajus U1, U2 un U3, kas generé trijstira
formas signalu; potenciometrus R1 [idz R5; kondensatoru C1, pie
tam: pie operacionala pastiprinataja U1 invertéjosas ieejas ir pievie-
nots potenciometra R1 slidoSais kontakts; mal€jie potenciometra R1
kontakti ir pievienoti pie baroSanas bloka izejam; pie pastiprina-
taja U1 neinvertéjoSas ieejas ir pievienots potenciometra R2 sli-
dosais kontakts; pie pastiprinatdja U1 izejas ir pievienots pirmais
no diviem potenciometra R2 maléjiem kontaktiem un viens no
potenciometra R3 maléjiem kontaktiem, bet potenciometra R2 otrais
malé&jais kontakts ir pievienots pie operacionala pastiprinataja U2
izejas; pie operacionala pastiprinatdja U2 neinvertéjosas ieejas ir
pievienots potenciometra R4 slidosais kontakts, un malé&jie kontakti
ir pievienoti pie baro$anas bloka izejam; operacionala pastiprinata-
ja U2 invertgjosa ieeja ir pievienota pie potenciometra R3 malg&ja
kontakta un slido$a kontakta, ka ar1 pie viena no kondensatora C1
kontaktiem, bet otrais kondensatora C1 kontakts ir pievienots pie
operacionala pastiprinataja U2 izejas; potenciometra R5 malgjie
kontakti ir pievienoti pie kédes starp operacionala pastiprinataja U2
izeju un baroSanas bloka vidéjo punktu GND; potenciometra R5
slidoSais kontakts ir pievienots pie operacionala pastiprinataja U3
neinvertéjosas ieejas; operacionala pastiprinataja U3 invertéjosa
ieeja ir savienota ar tas izeju, bet operacionala pastiprinataja U3
izeja ir autogeneratora izeja;

- ciparsignala modulators satur divus elektriski savienotus
MOSFET tranzistorus VT1 un VT2, kas savienoti pretsleguma, un
tranzistoru vadibas draiveri un mikrokontrolleri, pie tam pretsléguma
saslégtie tranzistori VT1 un VT2 ir pieslégti paraléli sprieguma
nesos$as frekvences autogeneratora kondensatoram C1 ta, lai,
kad tranzistori ir atvérti, autogenerators bitu atslégts un attiecigi
nebltu izejas signala, bet, kad tranzistori ir aizvérti, autogenerators
darbojas un ta izeja ir trisstirveida signals;

- stravas avots ir uzblvéts péc operacionala pastiprinataja U4
klasiskas Houlenda stravas avota shémas, pie kuras ieejas ir
pievienota autogeneratora izeja un pie izejas ir pievienots lielas
kapacitates kondensators C2, lai ierobeZotu stravas patstavigo
sastavdalu, pie tam paraléli kondensatoram C2 ir pieslégts lielas
pretestibas izlades rezistors, lai ierobezotu kondensatora uzlades
stravu;

- signala uztvéréjs satur uz operacionala pastiprinataja puspe-
rioda uzbivétu taisngriezi U5, zemas frekvences filtru R6C3 un
Smita trigeru, pie tam taisngrieza U5 ieeja ir pieslégta pie stravas
avota izejas pirms kondensatora C2.

2. lekarta saskana ar 1. pretenziju, kura signala modulatora
vieta ir izmantota zinama ekvivalenta iekarta, kas uz noteikto laiku
var apturét generatoru.

3.  lekarta saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kura potenciometri R1
[[dz R5 dalgji vai pilnigi ir aizvietoti ar rezistoriem vai rezistiviem
dalitajiem.
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(73) RIGAS TEHNISKA UNIVERSITATE; Kalku iela 1, Riga,
LV-1658, LV

(72) llja GALKINS (LV),
Maksims VOROBJOVS (LV),
Andrejs STEPANOVS (LV)

(74) Jevgenijs FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA; a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) UZTVEREJRAIDITAJS INFORMACIJAS PARRAIDISANAI
UN UZTVERSANAI NOSLEGTA SPEKA KONTURA

(57) 1. Pakartotais uztvéréjraiditajs informacijas parraidei un
uztver§anai noslégtaja speka kontdra, kas ietver signala modulatoru,
zemfrekvences induktivo filtru un signala uztvéréju, pie kam:

- signala modulators satur divus MOSFET tranzistorus VT3 un
VT4, divus kondensatorus C4 un C5, mikrokontrolleri un draiveri,
kas vada tranzistorus, pie tam kondensatori C4 un C5 ir saslégti
virkné;

- paraléli kondensatoriem ir pieslégta spéka iekarta, kas ir
virkné savienota ar zemfrekvences induktivu filtru L1, un paraléli
kondensatoram C5 ir pieslégti tranzistori VT3 un VT4, kas ir savie-
noti pretsleguma, pie tam tranzistori caur draiveru kédi ir pievienoti
pie mikrokontrollera;

- signala uztvéréjs satur uz operacionala pastiprinataja vien-
pusperioda uzbavétu taisngriezi U6, zemas frekvences filtru R7C7
un Smita trigeri, pie tam taisngrieZa U6 ieeja ir pieslégta paraléli
kondensatoram C5.

(51) HO4L12/42  (11) 14861 B
H04L12/02
HO04L7/00

(21) P-12-158 (22)  19.10.2012

(45) 20.09.2014

(73) RIGAS TEHNISKA UNIVERSITATE; Kalku iela 1, Riga,
LV-1658, LV

(72) Andrejs STEPANOVS (LV),
lljia GALKINS (LV),
Maksims VOROBJOVS (LV)

(74) Jevgenijs FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA; a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) METODE UN SISTEMA INFORMACIJAS PARRAIDISANAI
NOSLEGTA SPEKA KONTURA

(57) 1. Sistéma informacijas parraidei noslégta spéka kontara,
kas ietver elektriski savienotus ladétaju (1), raiduztvéréju (2), vis-
maz vienu uztvérgjraiditaju (3), droseli (4) ar mazu aktivo un lielu
reaktivo pretestibu un vismaz vienu elektriskas energijas uzkrajéja
Stnu (5), pie kam: raiduztvéréjs (2) ir paraléli pieslégts ladéta-
jam (1), kas ir pieslégts vienai vai vairakam elektriskas energijas
uzkrajéja sinam (5); pie katras Sunas (5) ir paraléli pievienots
savs uztvergjraiditajs (3); virkné ar Sunu (5) ir pieslégta drosele (4)
ar mazu aktivo un lielu reaktivo pretestibu; datu parraidei no uz-
tvérgjraiditajiem (3) ldz raiduztvéréjam (2) ir izmantota reaktivas
pretestibas modulacija, bet datu parraidei no raiduztvéréja (2) lidz
uztvérgjraiditajiem (3) — amplitidas modulacija.

2. Sistemas saskana ar 1. punktu izmantoSana informacijas
parraidei noslégta spéka kontara.

3.  Metode informacijas parraidei noslégta spéka kontdra, kas
satur $adus solus:

i) komandu ar konkrétas Sinas adresi un vadibas komandu
nosutisana no raiduztvéréja (2) uztvérgjraiditajiem (3);

ii)  minéta sdtjuma sanemsSana katras SUnas uztvérgjraidita-
ja (3) un taja noraditas Slnas adreses salidzina$ana ar savéjo,
pie kam, ja adreses nesakrit, tiek ieslégts uztvéréjraiditaja (3)
slédzis ,S”, panakot minimalo kondensatora pretestibu, bet, ja
adreses sakrit, — tiek veikta uztvérgjraiditaja (3) sanemto datu
analize un datu nosatiSana raiduztvéréjam (2) atbilstoSi sanemtajai
vadibas komandai, ko panak ar slédza ,S” parslégSanu ar noteiktu
frekvenci, turklat slédzis tiek izslégts, kad pretestiba ir augsta un
vadibas signals ir logiskais ,1”, un otradi — slédzis tiek ieslégts,
kad pretestiba ir zema un vadibas signals ir logiska ,0”;
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iii) raiduztvéréja (2) sprieguma pulsacijas mérisana uz stravas
avota, pie kam visu neaktivizéto uztvérgjraiditaju (3) sledzi tiek
parslégti uz zemu pretestibu, kad kopéjais sprieguma kritums uz
raiduztvéréja (2) stravas generatora spailém ir vienads ar akti-
vizéta uztvérgjraiditdja (3) sprieguma kritumu, pie tam, ja datus
stta aktivizéts uztvéréjraiditajs (3), komutéjot slédzi ,S”, So datu
sanems$ana notiek raiduztvéréja (2).

4. Metode saskana ar 3. pretenziju, pie kam, lai sanemtu
no visiem uztvéréjraiditdjiem (3) nepiecieSamos parametrus,
raiduztvéréjs (2) inicié datu nositiS8anu un sanem$anu no katra
sistéma ietilpstos$a uztvérgjraiditaja (3) tik daudz reizu, cik $tnu (5)
parametru ir nepiecieSams sanemt; Sim nolikam péc 3. pretenzija
noradtta iii) sola atkal seko solis i) un So secigo solu ciklu atkarto
tik daudz reizu, cik Stnu (5) parametru ir nepiecieSams sanemt.

5. Metode saskana ar 3. pretenziju, pie kam raiduztvérégjs (2)
generé augstfrekvences signalu, lai parraiditu uztvéréjraiditajiem (3)
logisko ,1”, un to negeneré, lai uztvéréjraiditajs (3) uztvertu logis-
ko ,0".

6. Metode saskana ar 3. pretenziju, pie kam, lai uztvéréjraidi-
tajam (3) bdtu iespéja sitit datus, izmantojot reaktivas pretestibas
modulaciju, aktivétais raiduztvéréjs (2) pastavigi sata logisko ,17,
ko panadk ar to, ka kontroléjams raiduztvéréja (2) stravas avots
nepartraukti generé sinusoidalu stravu; savukart neaktivéti uztve-
réjraiditaji (3) pastavigi sata logisko ,0”.

7. Metode saskana ar 3. pretenziju, pie kam soll i) datu
sttljums no raiduztvéréja (2) uztvérgjraiditajiem (3) satur Sadus
elementus: starta bitu ,MST”, seSus bitus — baterijas Stnas adresi
LADDR”, tris bitus — komandas numuru vai parametru numuru
,COM”, septinus bitus — vértibu ,VALUE”.

8. Metode saskana ar 3. pretenziju, pie kam soli ii) datu
sttfjums no aktivizéta uztvéréjraiditaja (3) raiduztvéréjam (2) satur
§adus elementus: starta bitu ,SST”, seSus bitus adreses apstiprina-
$anai no baterijas Sinas ,ADDR”, tris bitus — parametru numurus
,COM”, septinus bitus — vértibu ,VALUE”.

9. Metode saskana ar 3. pretenziju, pie kam péc sola i),
kad raiduztvéréjs (2) ir nosdatijis datus, visi uztvérgjraiditaji (3)
taisa pauzi T,, un parslédzas uz zemas pretestibas rezimu, pie
tam aktivizétais uztvérgjraiditajs (3), t.i. tas, kura adrese sakrit
ar raiduztvéréja (2) atsatito Stnas adresi, — taisa pauzi T,,, péc
kuras sak sitit raiduztvéréjam (2) pieprasitos datus, bet péc datu
nositiSanas tas atkal pariet gaidi$anas rezima.

1
Speka ldzsravas 7/

kontdrs Lad&ta)s

Augstfrekvences
mainstravas
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(73) VENTSPILS AUGSTSKOLA,; InZenieru iela 101A, Ventspils,
LV-3601, LV

(72) Valérijs BEZRUKOVS (LV),
Agris BERZINs (LV),
Andris LESINS (LV)

(54) PANEMIENS METALISKO KONSTRUKCIJU DOBUMU
IEKSEJO VIRSMU AIZSARDZIBAI PRET KOROZIJU

(57) 1. Panémiens metaliskas konstrukcijas dobuma iekseé-
jo virsmu aizsardzibai pret koroziju, kas ietver darba materiala
padevi dobuma zem spiediena un atSkiras ar to, ka metaliskas
konstrukcijas siena ir izveidoti divi urbumi, pie viena no kuriem ir
pievienota smidzinataja sprausla, kas savienota caur dozatoru ar
rezervuaru, kas piepildits ar Skidru darba materialu un atrodas zem
spiediena, bet pie otra urbuma ir pievienota uzmava, kas savienota
ar vakuumsukna ieeju, turklat dobuma rada pazeminatu spiedienu
un caur sprauslu padod darba materialu, kur§ tiek saputots un
piepilda metaliskas konstrukcijas dobumu.

2. Panémiens metaliskas konstrukcijas dobuma iek$€jo virsmu
aizsardzibai pret koroziju saskana ar 1. punktu, kas atskiras ar to,
ka par darba materialu izmanto putupoliuretanu.

3.  Panémiens metaliskas konstrukcijas dobuma iek$€jo virsmu
aizsardzibai pret koroziju saskana ar 1. punktu, kas atSkiras ar to,
ka darba materiala padevi partrauc, dobumam piepildoties ar putam.

4. Panémiens metaliskas konstrukcijas dobuma ieks$&jo virsmu
aizsardzibai pret koroziju saskana ar 1. punktu, kas atSkiras ar
to, ka abus urbumus dobuma siena péc ta piepildiSanas ar darba
materialu noslédz un hermetize.

(51) B05C7/02 (11) 14867 B
B05D7/22
(21) P-12-191 (22)  13.12.2012

(45) 20.09.2014

(73) VENTSPILS AUGSTSKOLA; InZenieru iela 101A, Ventspils,
LV-3601, LV

(72) Valérijs BEZRUKOVS (LV),
Agris BERZINS (LV),
Andris LESINS (LV)

(54) IERICE METALISKO KONSTRUKCIJU DOBUMU IEKSEJO
VIRSMU AIZSARDZIBAI PRET KOROZIJU

(57) 1. lerice metaliskas konstrukcijas dobuma iek$&jo virsmu
aizsardzibai pret koroziju, kas ietver darba materiala ievadi dobuma
zem spiediena un atSkiras ar to, ka metaliskas konstrukcijas siena ir
izveidoti divi urbumi, pie viena no kuriem ir pievienota smidzinataja
sprausla, kas savienota caur dozatoru ar rezervuaru, kas piepildits
ar Skidru darba materialu un atrodas zem spiediena, bet pie otra
urbuma ir pievienota uzmava, kas ir savienota ar vakuumsikna
ieeju, turklat dobuma rada pazeminatu spiedienu un caur sprauslu
padod darba materialu, kur$ tiek saputots, un piepilda metaliskas
konstrukcijas dobumu.

2. lerice metaliskas konstrukcijas dobuma iek$gjo virsmu
aizsardzibai pret koroziju saskana ar 1. pretenziju, kas atskiras
ar to, ka urbumi metalisko konstrukciju korpusos, kuri ir piepildtti
ar saputotu darba materialu, ir noslégti ar skravém.

3. lerice metaliskas konstrukcijas dobuma iek$gjo virsmu
aizsardzibai pret koroziju saskana ar 1. pretenziju, kas atskiras
ar to, ka starp metaliskas konstrukcijas aréjo sienu un uzmavu ir
izvietots blivéjums.

(51) A61B17/22  (11) 14883 B

(21) P-13-10 (22)  18.01.2013

(45) 20.09.2014

(73) SISTEMU INOVACIJAS, AS; Mazcenu aleja 6A,
Jaunmarupe, Marupes nov., LV-2166, LV
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(72) Andrejs ERGLIS (LV)
(74) Artis KROMANIS, PETERSONA PATENTS; a/k 61, Riga,
LV-1010, LV

(54) DUBULTS, GRIEZOSS BALONKATETRS

(57) 1. Griezo$s balonkatetrs, kas satur:
katetra korpusu (1), kura atrodas kanals (2), kas paredzéts vismaz
vienam limenam (3, 3a, 3b, 4) un vaditajstigai (5), aréju balonu (6),
kas izvietots katetra korpusa (1) distalaja gala un kas savienots ar
pirmo limenu (3, 3a, 3b), vismaz vienu fragmentéSanas elemen-
tu (7), kas nostiprinats uz aréja balona (6) aréjas virsmas, turklat
balonkatetrs papildus satur pie katetra korpusa (1) piestiprinatu
iek$éju balonu (10), kuru pilniba aptver argjais balons (6) un kas
savienots ar otru lGmenu (4), turklat balonkatetrs papildus satur
parplides varstu (11), kas caur pirmo limenu (3, 3a) ir hidrauliski
savienots ar aréjo balonu (6).

2. GriezoSais balonkatetrs saskana ar 1. pretenziju, kura
parpliides varsts (11) ir izvietots balonkatetra proksimalaja gala,
pie kam minétais parpludes varsts (11) ir iestatits ta, lai nepielau-
tu aréja balona (6) eso$a spiediena palielinaSanos virs iepriek$
iestatitas spiediena veértibas.

3.  GriezoSais balonkatetrs saskana ar 1. vai 2. pretenziju,
kura katetra korpusa (1) ta distalaja gala vai zona, kura atrodas
abi baloni (6, 10), ir ieblvéts sensors (9), kas konfiguréts ta, lai
lautu novértét balonkatetra balonu (6, 10) novietojumu asinsvada.

4.  GriezoSais balonkatetrs saskana ar 1. vai 2. pretenziju,
kura pirmais limens (3) satur pirmo kanalu (3a), kas darbojas ka
pieplides kanals, un otru kanalu (3b), kas darbojas ka atplides
kanals.

5. Metode stenozes fragmentéSanai pacienta asinsvada, kas
ietver $adus solus:

a) balonkatetra ievadiSanu asinsvada,

b) balonkatetra virziSanu pa asinsvadu Ilidz intereséjosai
fragmentésanas zonai,

c) argja balona (6) inflaciju ldz tas un ta fragmentéSanas
elementi (7) atspiezas pret fragmentéSanas zona eso$o stenozi,

d) iek8éja balona (10) inflaciju lidz tas atspiezas pret aréja
balona (6) iek$éjo virsmu,

e) ieksg&ja balona (10) inflacijas vai deflacijas vadibu, realizéjot
intereséjoSaja zona stenozes fragmentaciju,

f) iekseja balona (10) deflaciju Iidz ta sakumstavoklim un tai
sekojosu aréja balona (6) deflaciju lldz ta sakumstavoklim, un

g) balonkatetra izvilk§anu no asinsvada.

6.  Metode stenozes fragmentéSanai saskana ar 5. pretenziju,
kura iekséja balona (10) inflacijas laika parplides varsts (11) regulé
aréja balona (6) eso$o spiedienu iepriek$ iestatitas spiediena vértibu
robezas.

(51) B60G17/00 (11)

(21) P-13-14 (22)

(45) 20.09.2014

(73) Maris Ralfs MUNDI; Valnu iela 3-7, Riga, LV-1050, LV

(72) Maris Ralfs MUNDI (LV)

(74) Artis KROMANIS, PETERSONA PATENTS; a/k 61, Riga,
LV-1010, LV

(54) SISTEMA UN METODE MOTOCIKLA PIEKARES VADIBAI

14894 B
28.01.2013

(57) 1. Sistéma motocikla priek$éjas piekares vadibai, kas
satur:

- priek$éja ritena piekari (1), kas satur daksu (2), amortizatoru (22)
un ratu (5),

- reguléSanas mehanismu (6), kas pielagots, lai ar amortiza-
tora (22) palidzibu mainttu priek$éja ritena piekares (1) stingumu
un/vai svarstibu dzéSanas intensitati,

- uz motocikla uzmontétu izpildmehanismu (20), kas atrodas
braucéja celgala (8) tuvuma un ir darbspéjigi savienots ar regulée-
S§anas mehanismu (6), turklat izpildmehanisms (20) ir konfiguréts
ta, lai tas batu manuali vadams ar braucéja celgala (8) palidzibu,
svarstibu dzésanas intensitate.

2. Sistema saskana ar 1. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka
izpildmehanisms (20) ir novietots abas motocikla pusés ta, ka katram
braucéja celgalam (8) ir paredzéts viens izpildmehanisms (20).

3.  Sistéma saskana ar 2. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka
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izpildmehanisms (20) ir novietots abas motocikla degvielas tvert-
nes (7) pusés ta, ka katram braucéja celgalam (8) ir paredzéts
viens izpildmehanisms (20).

4. Sistéma saskana ar 2. pretenziju, kas raksturiga ar to,
ka sistéma satur celgala atbalsta elementu (10), kura ir iebaveéts
izpildmehanisms (20).

5. Sistéma saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturiga
ar to, ka izpildmehanisms (20) ir manuali darbinams hidraulisks
reguléSanas mehanismu (6).

6.  Sistéma saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturiga ar to,
ka izpildmehanisms (20) ir manuali darbinams potenciometrs (22),
mehanismu (6).

7.  Sistéma saskana ar jebkuru no iepriekSéjam pretenzijam,
kas raksturiga ar to, ka izpildmehanisms (20) ir nepastarpinati
savienots ar priekSéja ritena piekari (1).

8. Metode motocikla priek§€jas piekares vadibai, izmantojot
sisttmu saskana ar jebkuru no iepriekS8&jam pretenzijam, kura, ja
motocikla bremzésanas vai llkuma izbraukSanas laika braucéjs (9)
svarstibu dzéSanas intensitate, braucéjs (9) kontroléti piespiez vienu
no saviem celgaliem (8) pret izpildmehanismu (20), kas savukart
tieSi vai caur reguléSanas mehanismu (6) vada priekSéja ritena
piekares (1) stingumu un/vai svarstibu dzéSanas intensitati.
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Uz Latviju attiecinato Eiropas patentu
publikacijas

(Publikacijas saskana ar 1995. gada 30. marta Patentu likuma
19. panta otro un ceturto dalu)

Publikacijas sakartotas Eiropas patentu numuru kartiba.

(51) AGTK 39/39(200607
AG1K 39/04(2006.07

(21) 03793906.3

(43) 01.06.2005

(45) 12.03.2014

(31) 0220809
0317144

(11) 1534330

(22) 05.09.2003

(32) 06.09.2002 (33) GB
22.07.2003 GB
(86) PCT/GB2003/003873 05.09.2003
(87) WO 2004/022093 18.03.2004
(73) UCL Business PLC, The Network Building, 97 Tottenham
Court Road, London W1T 4TP, GB

(72) MCINTYRE, Graham, GB
STANFORD, John Lawson, GB
STANFORD, Cynthia Ann, GB
BOTTASSO, Oscar Adelmo, AR

(74) Williams, Aylsa, et al, D Young & Co LLP, 120 Holborn,
London EC1N 2DY, GB
Aleksandrs SMIRNOVS, patentu agentira A.SMIRNOV &
Co., a’k 1440, Riga, LV-1050, LV

(54) VESELAS BAKTERIALAS SUNAS KA IMUNMODULATORI
WHOLE BACTERIAL CELLS AS IMMUNE MODULATOR

(57) 1. Imdnmodulatoru kompozicijas vai farmaceitiskas kom-
pozicijas, kas satur baktérijas no gints Rhodococcus, Gordonia,
Dietzia un Tsukamurella no 10* Iidz 10" nogalinatam veselam
§0nam, kur minéta iminmodulatoru kompozicija vai farmaceitiska
kompozicija modificé $inas imdnreakciju, kur farmaceitiska kompo-
Zicija neobligati satur farmaceitiski pienemamu neséju, atSkaiditaju
vai pildvielu, izmantoSana medikamenta razoSana, kas paredzéts
infekcijas, alergijas, virusa izraisita véza vai pécoperacijas stresa
arstéSanai vai novérSanai.

2. Imdnmodulatoru kompozicija vai farmaceitiska kompozicija,
kas satur baktérijas no gints Rhodococcus, Gordonia, Dietzia un
Tsukamurella no 10* Iidz 10 nogalinatdm veselam $0nam, kur
minétd imdnmodulatoru kompozicija vai farmaceitiskd kompozi-
cija modificé $Unas iminreakciju, kur farmaceitiska kompozicija
neobligati satur farmaceitiski pienemamu neséju, atSkaiditaju vai
pildvielu, izmanto$anai infekcijas, alerdijas, virusa izraisitd véza
vai pécoperacijas stresa arsté$anai vai novérsanai.

3. Imdnmodulatoru kompozicija vai farmaceitiska kompozicija
izmantoSanai saskana ar 2. pretenziju vai izmantoSana saskana
ar 1. pretenziju, kur minétd kompozicija satur antigénu un palig-
vielu, kur minéta paligviela satur baktérijas no gints Rhodococcus,
Gordonia, Dietzia un Tsukamurella veselu Sinu.

4. Imdnmodulatoru kompozicija vai farmaceitiska kompozicija
izmantoSanai saskana ar 2. vai 3. pretenziju vai izmantoSana
saskana ar 1. vai 3. pretenziju, kur minéta kompozicija papildus
satur antigénu vai antigénu determinantu.

5. Imdnmodulatoru kompozicija vai farmaceitiska kompozicija
izmantoSanai saskana ar 4. pretenziju vai izmantoSana saskana
ar 4. pretenziju, kur minétais antigéns vai minétais antigénu
determinants ir antigéns vai antigénu determinants, kas izvéléts
no vienas vai vairakam $adam vakcinam: BCG (Kalmeta-Geréna
bacila) vakcinas, difterijas toksoidu vakcinas, kombinétas vakcinas
pret difteriju, stingumkrampjiem, garo klepu, gara klepus vakcinas,
stingumkrampju toksordu vakcinas, vakcinas pret masalam, vakcinas
pret parotitu, vakcinas pret masalinam, OPV (perorala poliomielita
vakcinas) un Mycobacterium vaccae vai to dalam.

(51) A61K 47/48(2006.09
CO08G 65/08(2006.01)
A61P 25/362006.01)

(11) 1694363

(21) 04814802.7
(43) 30.08.2006
(45) 22.01.2014
(31) 530122 P

(22) 16.12.2004

(32) 16.12.2003
(86) PCT/US2004/042661 16.12.2004
(87) WO 2005/058367 30.06.2005
(73) Nektar Therapeutics, 455 Mission Bay Boulevard South,
Suite 100, San Francisco CA 94158, US
(72) BENTLEY, Michael, D., US
VIEGAS, Tacey, X., US
GOODIN, Richard, R., US
CHENG, Lin, US
ZHAO, Xuan, US
(74) Boult Wade Tennant, Verulam Gardens, 70 Gray’s Inn Road,
London WC1X 8BT, GB
Licija KUZJUKEVICA, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV
(54) MONODISPERSAS PEGILETAS NALOKSOLA KOMPO-

(33) US

ZICIJAS
MONODISPERSE PEGYLATED NALOXOL COMPOSI-
TIONS

(57) 1. Monodispersa kompozicija, kas satur savienojumu,

izvélétu no grupas, kas sastav no
6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,

6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola un
6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,

vai ta farmaceitiski pienemamu sali, turklat savienojums ir a-6
izomérs, -6 izomérs vai a-6 un -6 izoméru maisijums.

2. Monodispersa kompozicija saskana ar 1. pretenziju, turklat
savienojums ir izvéléts no grupas, kas sastav no
a,B-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,
a,B-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola un
a,B-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

3. Monodispersa kompozicija saskana ar 2. pretenziju, turklat
savienojums ir a,B-6-CH,-(OCH,CH,).-O-naloksols vai ta farmacei-
tiski pienemams sals.

4. Monodispersa kompozicija saskana ar 1. pretenziju, turklat
savienojums ir izvéléts no grupas, kas sastav no
a-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,
a-6-CH_-(OCH,CH,),-O-naloksola un
a-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

5. Monodispersa kompozicija saskana ar 4. pretenziju, turklat
savienojums ir a-6-CH_-(OCH,CH,),-O-naloksols vai ta farmaceitiski
pienemams sals.

6.  Monodispersa kompozicija saskana ar 1. pretenziju, turklat
savienojums ir izvéléts no grupas, kas sastav no
B-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,
B-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola un
B-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksola,
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

7. Monodispersa kompozicija saskana ar 6. pretenziju, turklat
savienojums ir 3-6-CH,-(OCH,CH,),-O-naloksols vai ta farmaceitiski
pienemams sals.

8.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur monodisperso kompo-
ziciju saskana ar jebkuru no 1. lidz 7. pretenzijai un farmaceitiski
pienemamu paligvielu.

(51) CO7D 209/42(2005.01
A61P 9/12(2006.01)

(21) 05748048.5

(43) 21.02.2007

(45) 07.05.2014

(1) 1753720

(22) 10.05.2005

(31) 200400143 (32) 14.05.2004 (33) SI
200400235 05.08.2004 S|

(86) PCT/EP2005/005048 10.05.2005

(87) WO 2005/113500 01.12.2005

(73) Les Laboratoires Servier S.A., 35, rue de Verdun, 92284
Suresnes Cedex, FR

(72) MERSLAVIC, Marjo, SI
SMID, Janja, SI
TOMSIC, Zdenka, SI
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(74) Gross, Ulrich-Maria, Uexkill & Stolberg, Patentanwalte,
Beselerstrasse 4, 22607 Hamburg, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(54) PERINDOPRILA UN TA SALU IEGUSANAS PROCESS
PROCESS FOR THE PREPARATION OF PERINDOPRIL
AND SALTS THEREOF

(57) 1. Perindoprila ar formulu |

HOOC,
H.C,00C %,

CH, 7 H
/\/'\ N I
H,C l\ll
H o "

vai ta farmaceitiski pienemamu salu iegtiSanas process, atskirigs
ar to, ka skabes hlorida ar formulu Il

H.C,00C

Cl
H,C T)ﬁ( 11
H (@]

sals reagé ar (2S,3aS,7aS)-oktahidroindol-2-karbonskabi ar for-
mulu IV

v

raksturigu ar to, ka R ir trimetilsiligrupa un R, ir Gdenradis vai
aizsarggrupa, tada ka trimetilsililgrupa,
lai iegUtu savienojumu ar formulu V

Hc00c  ROoC,
52 CH, 7 H

/\/'\ N
! H

H O :

raksturigu ar to, ka R ir iepriekSminéta nozime,

kur$ ar hidrolizi tiek parvérsts perindoprila ar formulu |,
raksturigu ar to, ka peptidsaites veido$anas reakcija notiek or-
hloroforms, metilénhlorids, tetrahidrofurans, vai to maisijumos ar
Gdeni, bazes klatbatne.

(51) CO7F 5/02(2006.07)
CO7F 5/04(2006.07)
(21) 11167264.8
(43) 19.10.2011
(45) 29.01.2014
(31) 557535 P (32) 30.03.2004
(62) EP05742865.8/ EP1756121
(73) MILLENNIUM PHARMACEUTICALS, INC., 40 Landsdowne
Street, Cambridge, MA 02139, US
(72) PICKERSGILL, I. Fraser, US
BISHOP, John, US
AMMOSCATO, Vince, US
MUNK, Stephen, US
LO, Young, US
CHIU, Fang-Ting, US
KULKARNI, Vithalanand R., US
(74) Harris, Jennifer Lucy, Kilburn & Strode LLP, 20 Red Lion
Street, London WC1R 4PJ, GB
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(11) 2377869

(22) 24.03.2005

(33) US
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(54) BORTEZOMIBA SINTEZE
SYNTHESIS OF BORTEZOMIB
(57) 1. Savienojuma ar formulu (XIV) masveida razosana:

vai ta boronskabes anhidrida ieguSana, kas satur 8adus solus:
(aa) savienojuma ar formulu (XVIII):

RORES

B‘ S

(0]

vai ta pievienotas skabes sals reakcija ar savienojumu ar formu-
lu (XIX):

H,N

(XVII)

PN X
H

o) (XIX)
kur:

P* ir aminogrupas atSkelama aizsarggrupa un

X ir OH vai aizejoSa grupa,

lai iegitu savienojumu ar formulu (XX):

\ %
P~N NvB\o

H o

e 009,

kur P' ir, ka definéts ieprieks, turklat minétais (aa) reakcijas solis
satur:

(i) savienojuma ar formulu (XVIII) reakciju ar savienojumu ar
formulu (XIX), kur X ir OH, 2-(1H-benzotriazol-1-il)-1,1,3,3-tetra-
metiluronija tetrafluorborata (TBTU) un tre$&ja amina dihlormetana
klatbatne,

(i)  Skidinataja apmainas reakciju, lai aizstatu dihlormetanu ar
etilacetatu un

(iii) etilacetata mazgasanu Gdens Skiduma,

(bb) aizsarggrupas P' aizvak$anu, lai veidotu savienojumu ar
formulu (XXI):

”'
.

H 9

o}
A o

vai tas pievienotas skabes sali, turklat minétas aizsarggrupas
aizvakSanas (bb) solis satur:

(i) savienojuma ar formulu (XX) apstradasanu ar HCI etilace-
tata,

(i) heptana pievienoSanu reakcijas maisijumam un

(i) savienojuma ar formulu (XXI) izdaliSanu ar kristalizaciju
HCI skabes sals veida,

(cc) savienojuma ar formulu (XXI) reakciju ar reagentu ar for-
mulu (XXII)

H,N
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N
€l
\Nj\n,x
(o]

xx ,
kur X ir OH vai aizejoSa grupa, lai veidotu savienojumu ar for-
mulu (XXII):

o
(YN
- H
N

(xxm),

turklat minétais (cc) reakcijas solis satur:

(i) savienojuma ar formulu (XXI) reakciju ar 2-pirazinkarbon-
skabi TBTU un treséja amina dihlormetana klatbatng;

(i) Skidinataja apmainas reakciju, lai aizstatu dihlormetanu ar
etilacetatu un

(iii) etilacetata mazgasanu Gdens $kiduma, un

(dd) borskabes vienibas aizsarggrupas aizvak$anu, lai iegltu
savienojumu ar formulu (XIV) vai t& boronskabes anhidridu, turklat
minétais aizvak$anas (dd) solis satur:

(iy  divfazu maisijuma, kas satur savienojumu ar formulu (XXIII),
organisko boronskabes akceptoru, zemako spirtu, C, jogludenraza

(i) divfazu maisijuma maisiSanu, lai iegltu savienojumu ar
formulu (XIV),

(iii)  Skidinataja slana atdaliSanu un

(iv) savienojuma ar formulu (XIV) vai ta boronskabes anhidrida
ekstrakciju organiskaja Skidinataja.

2. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kur P" ir terc-butoksi-
karbonilgrupa.

3.  Panémiens saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur etilacetata
Skidums no (aa) (iii) sola tiek zavéts ka azeotrops maisijums un
tad tiek apstradats ar gazveida HCI.

4. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kur (dd) (iii) solis
satur:

(1) Skidinataja slana atdaliSanu,

(2) adens slana apstradasanu Iidz baziskai pH vértibai,

(3) adens slana mazgasanu ar organisko $kidinataju un

(4) adens slana apstradasanu Iidz pH vértibai, kas ir mazaka
par 8.

5. Panémiens saskana ar 4. pretenziju, kur (dd) (iii) (4) solt
Gdens slanis tiek apstradats, lai pH vértiba bitu mazaka par 6.

6. Panémiens saskana ar 4. pretenziju, kur (dd) (iv) sol,
savienojums ar formulu (XIV) vai ta boronskabes anhidrids tiek
un savienojums ar formulu (XIV) vai ta boronskabes anhidrids tiek
kristalizéts, pievienojot heksanu vai heptanu.

7. Panémiens saskana ar 6. pretenziju, kurd no heksana vai
heptana pievienosanas tiek izdalits cikliskais trimérais boronskabes
anhidrids ar formulu (XXIV):

Q H ‘?:I

N N B
SRR EPL
N Y (XX1V).

8.  Panémiens saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam,
kur tiek izmantoti vismaz 5 moli no vismaz viena izejmateriala.
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Latvija apstiprinato Eiropas patentu
publikacijas
(Publikacijas saskana ar 2007. gada 15. februara Patentu likuma
71. panta piekto dalu)

Publikacijas sakartotas Eiropas patentu numuru kartiba.

(51) AG1K 31/43520000  (11)
CO7D 495/04(20050

(21) 05854334.9

(43) 29.08.2007

(45) 12.02.2014

(31) 636634 P

1824482

(22) 16.12.2005

(32) 17.12.2004 (33) US

636633 P 17.12.2004 us
(86) PCT/US2005/045589 16.12.2005
(87) W0O2006/066080 22.06.2006

(73) Anadys Pharmaceuticals, Inc., 1 DNA Way, South San
Francisco, CA 94080, US

(72) WEBBER, Stephen, E., US
HALEY, Gregory, J., US
LENNOX, Joseph, R., US
XIANG, Alan, Xin, US
RUEDEN, Erik, J., US

(74) Schiweck, Weinzierl & Koch, European Patent Attorneys,
Landsberger StralRe 98, 80339 Minchen, DE
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv

(54) 3,5-DIAIZVIETOTI UN 3,5,7-TRIAIZVIETOTI 3H-OKSAZO-
LO UN 3H-TIAZOLO[4,5-d]PIRIMIDIN-2-ONA SAVIENO-
JUMI UN TO PROZALES
3,5-DISUBSTITUTED AND 3,5,7-TRISUBSTITUTED-3H-
OXAZOLO AND 3H-THIAZOLO[4,5-d]PYRIMIDIN-2-ONE
COMPOUNDS AND PRODRUGS THEREOF

(57) 1. Savienojums vai ta farmaceitiski pienemams sals vai

hidrats, izvéléts no
N7 S NZ I S>=
0 N7 S
L~ LI o
HNTSNTN HANT NN HzN)\\N N>=
0 0 o]

OH b“( b _<0
A B un C

2. Savienojums vai ta farmaceitiski pienemams sals vai hidrats
saskana ar 1. pretenziju, kas attélots ar $adu formulu

NF S
‘ 0
HaN J;!;INF
bﬁ A,

3. Savienojums vai ta farmaceitiski pienemams sals vai hidrats
saskana ar 1. pretenziju, kas attélots ar $§adu formulu

Nﬁj:s
[ )=o
HZN/I\\N N

o}

HO'
o]

%_‘(B.

4.  Savienojums vai ta farmaceitiski pienemams sals, hidrats
vai tautomers, kas izvéléts no

1320

D E un F .
5. Savienojums vai ta farmaceitiski pienemams sals, hidrats
vai tautomérs saskana ar 4. pretenziju, kas attélots ar Sadu formulu

OH

o4 D.

6. Farmaceitiska kompozicija, kas satur farmaceitiski pie-
nemamu neséju un savienojumu saskana ar jebkuru no 1. [idz
5. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemamu sali, hidratu vai
tautomeéru.

7. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemama sals, hidrata vai tautoméra izman-
toSana medikamenta razo$ana citokina imanu darbibu modulésanai
pacientam, kam tas ir nepiecieSams.

8.  Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. I1dz 5. pretenzijai vai
ta farmaceitiski pienemama sals, hidrata vai tautoméra izmanto$ana
medikamenta razo$ana C hepatita virusa infekcijas vai B hepatita
infekcijas arstéSanai pacientam, kam tas ir nepiecieSams.

9.  Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [ldz 5. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemama sals, hidrata vai tautoméra izman-
toSana medikamenta razo$ana véza arstéSanai pacientam, kam
tas ir nepiecieSams.

10. IzmantoSana saskana ar 9. pretenziju, kur audzéjs ir izvéléts
no grupas, kas sastav no resnas zarnas, urinpusla, plausu, pros-
tatas, kunga véza, aizkunga dziedzera karcinomas, limfoblastiskas
leikémijas un mieloidas leikémijas.

11. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals vai tautomérs izmantoSanai
slimibu arsté$anai vai profilaksei, kur modulé$ana ir saistita ar
citokina imanam darbibam.

12. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals vai tautomérs izmantoSanai
C hepatita virusa infekcijas arstésana vai profilaksé pacientam.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals vai tautomérs izmantoSanai
B hepatita virusa infekcijas arstéSana vai profilaksé pacientam.

14. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals vai tautomérs izmantoSanai
véza arstéSana pacientam.

15. Savienojums izmantoSanai saskana ar 14. pretenziju, kur
Vézis ir izvéléts no grupas, kas sastav no resnas zarnas, urinpas|a,
plausu, prostatas, kunga véza, aizkunga dziedzera karcinomas,
limfoblastiskas leikémijas un mieloidas leikémijas.

(51) C12N 15/1300509
C12N 5/101200607
CO7K 16/101200607)
CO7K 14/14520060)
A61K 39/395(20007)
A61K 39/20520050)
AG1P 31/141200507)
GO1N 33/53(200501

(21) 06720126.9 (22) 02.02.2006

(43) 07.11.2007

(45) 25.12.2013

(11) 1851315
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(31) 649512 P (32) 02.02.2005 (33) US
(86) PCT/US2006/003644 02.02.2006
(87) WO2006/084006 10.08.2006

(73) ElKhatib, Nadia, Bonja & Khoukaz Buidling, Medawar Street-
Badaro, Beyrouth, LB
University of Massachusetts, 225 Franklin Street, 12th Floor,
Boston, MA 02110, US
Centers for Disease Control and Prevention, National Citr.
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(54) CILVEKA ANTIVIELAS PRET TRAKUMSERGU UN TO
IZMANTOSANA
HUMAN ANTIBODIES AGAINST RABIES AND USES
THEREOF

(57) 1. lzoléta cilvéka antiviela vai tas antigénu saistoSs frag-
ments, kas saistas pie trakumsérgas virusa G proteina un inhibé
virusa spéju inficét Sinas, un kas satur smagas kédes mainiga
regiona CDR3 sekvenci, kas satur SEQ ID NO: 5, vieglas kédes
mainiga regiona CDR3 sekvenci, kas satur SEQ ID NO: 8, smagas
kédes mainiga regiona CDR2 sekvenci, kas satur SEQ ID NO: 4,
vieglas kédes mainiga regiona CDR2 sekvenci, kas satur
SEQ ID NO: 7, smagas kédes mainiga regiona CDR1 sekvenci,
kas satur SEQ ID NO: 3 un vieglas kédes mainiga regiona CDR1
sekvenci, kas satur SEQ ID NO: 6.

2. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana ar
1. pretenziju, kas satur smagas un vieglas k&des mainiga regiona
aminoskabju sekvences, ka paradits SEQ ID NO: 1 atlikumos no
20 Iidz 144 un SEQ ID NO: 2 atlikumos no 21 Ilidz 127 attiecigi.

3. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana ar
1. pretenziju, kas satur smagas ké&des mainiga regiona aminoskabju
sekvenci, ka paradits SEQ ID NO: 1 atlikumos no 20 hdz 144.

4. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana ar
1. pretenziju, kas satur vieglas kédes mainiga regiona aminoskabju
sekvenci, ka paradits SEQ ID NO: 2 atlikumos no 21 hdz 127.

5. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana ar
jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam, kur antiviela vai tas antigénu
saistoSais fragments:

(a) inhibé trakumsérgas virusa saistiSanu pie ziditaju Sanam;
vai

(b) inhibé trakumsérgas virusa G proteina saistiSanu pie ziditaju
sanam.

6.  Antiviela saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzijam,
kur antiviela ir pilna garuma antiviela.

7. lzoléts polipeptids, kas satur antivielas antigénu saistoSo
fragmentu saskana ar jebkuru no 1. [ldz 5. pretenzijai.

8. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana ar
jebkuru no 1. Idz 6. pretenzijai, kur antiviela vai tas antigénu
saistoSais fragments ir vienas kédes antiviela vai Fab fragments.

9. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana ar
jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam, kur antiviela vai tas antigénu
saistoSais fragments saistas pie markiera vai toksina.

10. Kompozicija, kas satur antivielu vai tds antigénu saistoso
fragmentu saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam farma-
ceitiski pienemama neségja.

11. Ekspresijas vektors, kas satur nukleinskabi, kas kodé anti-
vielas smagas kédes mainigo regionu saskana ar 1. pretenziju, kur
nukleinskabe ir identiska sekvencei SEQ ID NO: 13 kombinacija
ar ekspresijas vektoru, kas satur nukleinskabi, kas kodé antivie-
las vieglas kédes mainigo regionu saskana ar 1. pretenziju, kur
nukleinskabe ir identiska sekvencei SEQ ID NO: 14.

12. Ekspresijas vektors, kas satur (i) nukleinskabi, kas kodé
antivielas smagas kédes mainigo regionu saskana ar 1. preten-
ziju, kur nukleinskabe ir identiska sekvencei SEQ ID NO: 13, un
(i) nukleTnskabi, kas kodé antivielas vieglas kédes mainigo regionu

saskana ar 1. pretenziju, kur nukleinskabe ir identiska sekvencei
SEQ ID NO: 14.

13. SaimniekSuna, kas satur ekspresijas vektoru saskana ar
11. pretenziju vai ekspresijas vektoru saskana ar 12. pretenziju.

14. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana
ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai vai kompozicija saskana ar
10. pretenziju izmantoSanai trakumsérgas infekcijas arstéSanas
metodé cilvéka vai dzivnieka kerment, kur antiviela vai tas antigénu
saistoSais fragments tiek ievadits atseviski vai kombinacija ar citu
terapeitisku ITdzekli.

15. Antiviela izmantoSanai vai tas antigénu saisto$s fragments
izmantoSanai vai kompozicija izmanto$anai saskana ar 14. preten-
ziju, kur antiviela vai tas antigénu saistosais fragments tiek ievadits
individam intravenozi, intramuskulari vai subkutani.

16. Antiviela izmantoSanai vai tas antigénu saisto$s fragments
izmantoSanai vai kompozicija izmantoSanai saskana ar jebkuru no
14. Iidz 15. pretenzijai, kur terapeitiskais lidzeklis ir otra terapeitiska
cilvéka monoklonala antiviela vai tas antigénu saistoss fragments,
kas specifiski saistas pie otra trakumsérgas izolata.

17. Antiviela izmantoSanai vai tas antigénu saisto$s fragments
izmantoSanai saskana ar 14. pretenziju, kur terapeitiskais l1dzeklis
ir antivirusu I1dzeklis vai trakumsérgas virusa vakcina.

18. Antiviela izmantoSanai vai tas antigénu saisto$s fragments
izmantoSanai saskana ar 17. pretenziju, kur trakumsérgas virusa
vakcina ir trakumsérgas virusa G proteins vai ta fragments.

19. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana
ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai vai kompozicija saskana ar
10. pretenziju izmantoSanai trakumsérgas infekcijas arstéSanas
metodé cilvéka vai dzivnieka kerment, kur antiviela vai tas antigénu
saistoSais fragments tiek ievadits kombinacija ar otru cilvéka anti-
trakumsérgas virusa antivielu vai tas antigénu saistoSu fragmentu.

20. Antiviela vai tas antigénu saistoSs fragments saskana
ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai vai kompozicija saskana ar
10. pretenziju izmantoSanai trakumsérgas infekcijas arstéSanas
metodé cilvéka vai dzivnieka kerment, kur antivielu vai tas antigénu
saistoSo fragmentu neievada ar otru Iidzekli.
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(54) 1ZSPIESANAS TIPA KUGA PRIEKSDALAS UZBUVE
A FORESHIP ARRANGEMENT FOR A VESSEL OF THE
DEPLACEMENT TYPE
(57) 1. lzspieSanas tipa kugis ar priekSdalu, kura sastav no
kuga dalas pirms vidusdalas atzimes (2), pie kam: kugim attieciba
pret centra [niju (CL) ir Skérsvirziena simetriskas formas korpuss un
tradicionala priekSgala forma zem ta teorétiskas Gdenslinijas (Tdwl);
korpusa apaks$gjai dalai ir plakana virsma vai ta ir izveidota ar kapu-
mu korpusa galvenas ass (BL) virziena; priekSdalas Skérssijas (10,
20, 30, 40, 50) ir konstruétas Skérsvirziena simetriski centralajai
[tnijai (CL); priekS8dalas uzbive nodroSina samazinatu paatrinajumu
un kuga kustibas aizkavé$anu uz augSu un leju sakara ar vilnu
kustibu,
kas raksturiga ar to, ka Skérssijas (10, 20, 30, 40, 50), kas
sakas attiecigi no zemakajiem apaks$éjiem punktiem (D1, D2, D3,
D4, D5), kas atrodas uz pamatlinijas (BL), atzarojas no pamatlini-
jas (BL) vai ar nemainigu kapumu palielinds platuma uz arpusi no
pamatlinijas (BL), pie tam: Skérssijas (10, 20, 30, 40, 50) savienojas
kravas telpa (G1, G2, G3, G4, G5) attiecigi ar dotu kravas telpas
radiusu; no kravas telpas Iidz otrajiem punktiem (E1, E2, E3, E4,
E5) Skérssijas ir slipas uz arpusi; otrajos punktos (E1, E2, E3, E4,
E5) minéta Skérssiju forma beidzas un tas pacelas uz augSu ka
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izliektas formas Skérssijas un ir vérstas vai nu atpakal uz centralo
lniju (CL) punktos F1, F2, F3, vai talak ir vérstas augSup ar loti
nelielu izliekumu virziena uz centralas linijas (CL) punktiem (F4, F5),
kur, sakot no zemaka punkta (A), priekSgala linija (1), kas atrodas
uz pamatlinijas (BL), pacelas 1dz punktam (B) ar lielaku izliekumu
kuga priek$&ja virziena un atrodas attiecigi uz vai nedaudz virs
teorétiskas Gdenslinijas (Tdwl), turklat priekSgala Iinija (1) turpina
paaugstinaties pari punktam (B) ar samazino$os izliekumu Iidz
korpusa augs$éjam punktam (C) virziena uz kuga arpusi.

2. Kugis saskana ar 1. pretenziju, pie kam priek$gala ITnija (1)
péc parejas punkta (B) ir sadalita ar vienu vai vairakam taisnam
[nijam virs teorétiskas Gdenslinijas (Tdwl).

3.  Kugis saskana ar 1. pretenziju, pie kam: $lakatu atsta-
rotajs (5) atzarojas no aug$éja punkta (C); prieksgala Imija (1)
ir ievérojami izliekta uz priekSu minétaja punkta (C) un beidzas
Slakatu atstarotaja (5) augsdala.

4. Kugis saskana ar jebkuru no iepriek8&jam pretenzijam, pie
kam kuga izliekuma lenkis priek8dala un virs teorétiskas Gdens-
[Tnijas (Tdwl) ir robezas no 9 Iidz 45 gradiem attieciba pret kuga
augstuma virzienu.

5. Kugis saskana ar jebkuru no iepriek8&jam pretenzijam, pie
kam kuga priek$gala lenkis starp parejas punktu (B) un augsgjo
punktu (C) palielinas no 0 gradiem punkta (B) ldz 55 gradiem
augséja punkta (C) attieciba pret kuga augstuma virzienu.

6.  Kugis saskana ar jebkuru no iepriek8&jam pretenzijam, pie
kam teorétiskas tdenslinijas (Tdwl) liekuma ieejoSais lenkis plakng,
kas sakrit ar horizontalu plakni (xy plakne), ir robezas no 16 Iidz
25 gradiem attieciba pret centralo Iiniju (CL).

7. Kugis saskana ar jebkuru no 3. [1dz 6. pretenzijai, pie kam
Gdenslinijas garumam (Lwl), kas ir robezas no 60 lidz 90 met-
riem, raksturigas ir Sadas attiecibas: Bwl/Tdwl = 2, Lwl/Bwl = 3,
Lwl/Tdwl = 5, Htdwl/Bwl = 0,5 un Lwl/Htdwl = 2.

8.  Kugis saskana ar jebkuru no 3. lidz 6. pretenzijai, pie kam
Gdenslinijas garumam (Lwl), kas ir robezas no 90 lidz 120 met-
riem, raksturigas ir $adas attiecibas: Bwl/Tdwl = 3, Lwl/Bwl = 4,5,
Lwl/Tdwl = 13, Htdwl/Bwl = 0,8 un Lwl/Htdwl = 5,5.

9.  Kugis saskana ar jebkuru no 3. lidz 6. pretenzijai, pie kam
Gdenslinijas garumam (Lwl), kas ir robezas no 120 lidz 150 met-
riem, raksturigas ir Sadas attiecibas: Bwl/Tdwl = 3,5, Lwl/Bwl = 5,
Lwl/Tdwl = 17, Htdwl/Bwl = 0,7 un Lwl/Htdwl = 7,5.

10. Kugis saskana ar jebkuru no 3. lidz 6. pretenzijai, pie kam
Gdenslinijas garumam (Lwl), kas ir robezas no 150 lidz 180 metriem,
raksturigas ir Sadas attiecibas: Bwl/Tdwl = 3,5, 5 Lwl/Bwl = 5,5,
Lwl/Tdwl = 20, Htdwl/Bwl = 0,55 un Lwl/Htdwl = 10,5.

11.  Kugis saskana ar jebkuru no 3. lidz 6. pretenzijai, pie kam
Gdenslinijas garumam (Lwl), kas ir robezas no 180 lidz 210 met-
riem, raksturigas ir $adas attiecibas: Bwl/Tdwl = 4, Lwl/Bwl = 6,
Lwl/Tdwl = 22, Htdwl/Bwl = 0,45 un Lwl/Wtdwl = 13,5.

12.  Kugis saskana ar jebkuru no 3. lidz 7. pretenzijai, pie kam
Gdenslinijas garumam (Lwl), kas ir robezas no 210 metriem un vai-
rak, raksturigas ir $adas attiecibas: Bwl/Tdwl = 5, 15, Lwl/Bwl = 10,
Lwl/Tdwl = 23, Htdwl/Bwl = 5 un Lwl/Htdwl = 15.
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(54) PARKLATAS DALINAS SATUROSS MESLOSANAS
LIDZEKLIS, PANEMIENS TA IEGUSANAI UN IZMANTO-
SANA
PARTICULATE FERTILIZER PRODUCT, METHOD FOR
ITS PREPARATION AND USE

(57) 1. Produkts, kas sastav no parklatam mineralméslu dali-
nam, raksturigs ar to, ka parklajums satur gélu, kur$ pagatavots no
ellaina Skidruma un ZeléSanas agenta, kas izvéléts no organofiliem
maliem, kuri ar minéto ellu veido gélu, turklat parklajuma dala ir
diapazona no 0,05 Iidz 5 % no produkta svara un parklajums satur
no 70 Iidz 99,5 svara % ellaina Skidruma un no 30 Iidz 0,5 svara %
Zelésanas agenta.

2. Produkts saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka
parklajuma dala ir diapazona no 0,5 lidz 1,5 % no produkta svara.

3.  Produkts saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka parklajums satur no 87 lldz 97 svara % ellaina Skidruma un
no 13 Iidz 3 svara % zelésanas agenta.

4. Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minétais ellainais Skidrums satur ellu no
50 Iidz 100 svara %, ieteicams no 70 lidz 100 svara %.

5. Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minéta ella ir sintétiskais oglidenradis,
ogladenradis uz mineralellas bazes, fosila ella, to atvasinajums
vai maisijums.

6.  Produkts saskana ar 5. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka
minétais ogludenradis ir linearas vai sazarotas virknes vai ciklisks
alkans, vai to maisijums ar viskozitati (ASTM D 445) ieteicams
diapazona no 2,7 Iidz 15 mm?s, kura mérita pie temperatiras
100 °C, un/vai ar sacietéSanas punktu (ASTM D 97) ieteicams
diapazona no 25 lidz 40 °C.

7. Produkts saskana ar 5. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka
minéta fosila ella ir triglicerids, cits modificéts taukskabes esteris,
dabisks vasks vai to maisijums ar viskozitati (ASTM D 445) ietei-
cams diapazona no 6 lidz 9 mm?/s, kura mérita pie temperattras
100 °C, un/vai ar sacietéSanas punktu (ASTM D 97) ieteicams
diapazona no 25 lidz 40 °C.

8.  Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minétais mals ir sepiolits, bentonits, ata-
pulgits, hektorits, paligorskits vai to maisijumi.

9.  Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minétais ZeléSanas agents ir organofils
sepiolits.

10. Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minétas mineralméslu dalinas sastav no
puteklus radosSas, higroskopiskas un/vai sakeposSas vielas.

11.  Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minéto mineralméslu dalinu izméri ir dia-
pazona no 0,3 Iidz 6 mm, ieteicams no 0,5 lidz 5 mm, vislabak
no 0,5 lidz 4 mm.

12. Produkts saskana ar jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka minétas mineralméslu dalinas ir iegatas ar
sablivésanas palidzibu.

13. Panémiens, lai razotu produktu, kur§ sastav no parklatam
mineralméslu dalinam saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka ellainais Skidrums un ZeléSanas agents, kur$ izvéléts
no organofiliem maliem vai maliem, kas var bat organofilizéti, un
virsmaktiva viela vai to maisijumi ar minéto ellu veido gélu, un
tiek padoti k& maisijums uz dalinam, tadéjadi veidojot gélu, turklat
parklajuma dala ir diapazona no 0,05 Iidz 5 % no produkta svara
un parklajums satur no 70 Iidz 99,5 svara % ellaina Skidruma un
no 30 idz 0,5 svara % zeléSanas agenta.

14. Panémiens saskana ar 13. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka ellaina Skidruma un ZeléSanas agenta maisTjums tiek pagatavots
pie temperatiras no 50 Iidz 100 °C.
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15. Panémiens saskana ar 13. vai 14. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka ellaina skidruma un ZeléSanas agenta maisijums tiek
padots uz dalinam pie temperatiras no 55 lidz 95 °C.

16. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. [idz 15. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka ellaina $kidruma un ZeléSanas agenta
maisTjums tiek padots uz dalinam, kuru temperatdra ir no -20 Iidz
+60 °C, ieteicams no 0 [idz 40 °C, tadéjadi, atdzesé&jot maisijumu,
iegust gélu.

17. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. [idz 16. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka parklajuma dala ir diapazona no 0,5 Iidz
1,5 % no produkta svara.

18. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. [idz 17. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka parklajums satur no 87 Iidz 97 svara %
ellaina Skidruma un no 13 Iidz 3 svara % zeléSanas agenta.

19. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 18. pretenzi-
jai, kas raksturigs ar to, ka ellainais Skidrums satur no 50 lidz
100 svara %, ieteicams no 70 Iidz 100 svara %, minétas ellas.

20. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 19. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka minéta ella ir sintétiskais oglidenradis,
ogladenradis uz mineralellas bazes, fosila ella, to atvasinajums
vai maisijums.

21. Panémiens saskana ar 20. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka minétais oglldenradis ir linearas vai sazarotas kédes vai ciklisks
alkans, vai to maisijums ar viskozitati (ASTM D 445) ieteicams dia-
pazona no 2,7 Iidz 15 mm?/s, kura mérita pie temperattras 100 °C,
un/vai ar sacietéSanas punktu (ASTM D 97), ieteicams diapazona
no 25 lidz 40 °C.

22. Panémiens saskana ar 20, pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka minéta fosila ella ir triglicerids, cits modificéts taukskabes
esteris, dabisks vasks vai to maisijums ar viskozitati (ASTM D 445)
ieteicams diapazona no 6 I[dz 9 mm?/s, kura mérita pie 100 °C,
un/vai ar sacietéSanas punktu (ASTM D 97) ieteicams diapazona
no 25 lidz 40 °C.

23. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 22. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka minétais mals ir sepiolits, bentonits, ata-
pulgits, hektorits, paligorskits vai to maisijumi.

24. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 22. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka minétais ZeléSanas agents ir organofils
sepiolits.

25. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. [idz 24. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka minétas mineralméslu dalinas sastav no
puteklus radosSas, higroskopiskas un/vai sakeposSas vielas.

26. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 25. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka minéto mineralméslu dalinu izméri ir dia-
pazona no 0,3 Iidz 6 mm, ieteicams no 0,5 lidz 5 mm, vislabak
no 0,5 lidz 4 mm.

27. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 26. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka minétas mineralméslu dalinas tiek iegatas
ar sablivésanas palidzibu.

28. Produkta saskana ar jebkuru no 1. lidz 12. pretenzijai vai
produkta, kurs iegits ar panémienu saskana ar jebkuru no 13. Iidz
27. pretenzijai, izmantoSana, lai novérstu roku adas dehidrataciju,
parkraujot minétas mineralmeslu dalinas.
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(73) Morpho B.V., Oudeweg 32, 2031 CC Haarlem, NL

(72) VAN DEN BERG, Jan, NL

(74) Nederlandsch Octrooibureau, P.O. Box 29720, 2502 LS The
Hague, NL
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) IDENTITATES DOKUMENTS UN PANEMIENS TA IZGA-
TAVOSANAI

(11) 1874557

IDENTITY DOCUMENT AND METHOD FOR THE MANU-
FACTURE THEREOF

(57) 1. Identitates dokuments, kur$ ietver neséju (1) ar da-
tiem (2), kas ietver personas, kas japarbauda, divus attélus (4),
turklat minétie attéli ir nobiditi attieciba viens pret otru un parklajas
viens ar otru pret lazera gaismu jutigaja attéla slant (8), kas izvei-
dots no (lazera) gaismas caurlaidiga materiala un slani veidojosam
Iecam (5), kas ir minétaja attéla slani, kur minétie attéli (6, 7) ir
iestradati tada veida, ka, ja skatas pirmaja lenki pret minéto ne-
s@ju, ir redzams pirmais attéls (6), bet, ja skatas otraja lenki, ir
redzams minétais otrais attéls (7), turklat attéli satur personas, kas
japarbauda, tas pasas sejas (12) divus attélus, kas skatiti dazados
lenkos, kur minétie atteli (6, 7) ir iestradati tada veida un minétas
slani veidojo$as Ieécas ir izveidotas tada veida, ka starpiba starp
minéto pirmo un otro lenki ir no 5° lidz 20°.

2. Identitates dokuments saskana ar 1. pretenziju, kur vismaz
vienam no minétajiem attéliem ir tada attéla korekcija, ka attéli (6,
7) ir salidzinami.

3. Identitates dokuments saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam
pretenzijam, kur slani veidojo$o lécu diametrs (d) ir no 100 lidz
400 um.

4.  ldentitates dokuments saskana ar jebkuru no iepriek$éjam
pretenzijam, kur§ ietver kartes veida datu neséju.

5. Identitates dokuments saskana ar 4. pretenziju, kur minétais
kartes veida neséjs ir iestradats pasé.

6. Identitates dokuments saskana ar jebkuru no iepriekS§éjam
pretenzijam, kur minétais pret lazera gaismu jutigais slanis ir no
polikarbonata.

7. Panémiens identitates dokumenta izgatavo$anai, kurs
ietver neséju (1) ar datiem (2), kas ietver attéla slani un slani
veidojosas |écas (5), kas ir iestradatas minétaja attéla slant, kur
minétie dati satur personas, kas japarbauda, divus attélus (6, 7),
kur minétie attéli, izmantojot lazera kdli, tiek iegravéti pret lazera
gaismu jutigaja attéla slant (8), nobidoties attieciba vienam pret
otru, un tada veida, ka tie parklajas minétaja attéla slant ar mi-
nétajam slani veidojo§am lécam (5), kas ir minétaja attéla slant
tada veida, ka, ja skatas pirmaja lenkT pret minéto datu neséju, ir
redzams pirmais attéls (6), bet ja skatas otraja lenki, ir redzams
minétais otrais attéls (7), kur tiek iegati minétie abi attéli, salidzinot
personas, kas japarbauda, sejas divus attélus, kas skatiti dazados
lenkos, un minétie attéli ir iestradati tada veida un minétas slani
veidojosas |écas ir izveidotas tada veida, ka starpiba starp minéto
pirmo un otro lenki ir no 5° lidz 20°.

8. Panémiens saskana ar 7. pretenziju, kur minétie atSkirigie
atteli tiek iegati minéto seju atskirigos lenkos.

9.  Panémiens saskana ar 7. vai 8. pretenziju, kur perspektiva
korekcija tiek iestradata viena attéla.

10. Panémiens saskana ar 9. pretenziju, kur minéta perspek-
tiva korekcija ir veidota péc registracijas un pirms minéta attéla
iestradasanas.

(51) C10B 53/02¢000")
C10B 49/04(20050")
A62D 3/002%070"
B27K 3/00(20050)

(21) 06794453.8

(43) 06.02.2008

(45) 15.01.2014

(31) 0551335

(11) 1883689

(22) 23.05.2006

(32) 23.05.2005 (33) FR
(86) PCT/FR2006/050471 23.05.2006
(87) W02007/000548 04.01.2007
(73) Areva Renouvelables, Tour AREVA, 1 Place Jean Millier,
92400 Courbevoie, FR
(72) HERY, Jean-Sébastien, FR
(74) Jacobson, Claude, Cabinet Lavoix 2, place d’Estienne
d’Orves, 75441 Paris Cedex 09, FR
Nina DOLGICERE, Patentu agentira KDK, a’k 185, Riga,
LV-1084, LV
(54) CIETU ORGANISKU VIELU DESTILESANAS PANEMIENS
METHOD FOR DISTILLING SOLID ORGANIC PRODUCTS
(57) 1. Cietu organisku materialu apstrades panémiens, iz-
mantojot sekojoSus etapus:
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- sasmalcinatu apstradatu materialu, kuri ir skaidinu forma,
ievadiSanu kolonnas reakcijas bloka;

- 8o materialu karséSanu reakcijas kolonna, kas atbalstita uz
parvietoSanas un dzesé$anas rezga ta augseja dala;

- karstu gazu ar zemu skabekla saturu ievadiSanu reakcijas
kolonnas apak$éja dala, un gazu virziSanu reakcijas kolonna,
izmantojot izejas gazu recikléSanas shému, kura ietver karsto
gazu generatoru, degli, kompresoru un recikléto gazu atkartotu
ievadisanu;

- apstradato materidlu masas, kas ir karbonizétu produktu
veida, aizvakSanu reakcijas kolonnas apak$éja dala ar kustiga
rezga darbibas palidzibu;

kas raksturigs ar to, ka:

- panémiens Tsteno destilacijas operacijas darbibu ar energijas
palidzibu, kuru piegada karstas gazes reakcijas kolonnas apaksa
temperatdra (T1) diapazona no 170 Iidz 350 °C, kas nodroSina
organisko saiSu saraus$anas aktivitati materialos,

- [idzko attistas destilacijas operacija, panémiens Tsteno pasta-
vigu kontroli starp karsto gazu temperatiru (T1) pirms ievadiSanas
reakcijas kolonnas apak$éja dala un materialu, kuri atrodas zona,
kas atrodas virs reaktora kolonnas rezga, temperatiru (T2) un
pastavigu iepriekSminéto temperatiru (T1-T2) relativu salidzinasanu,

- kad ievadito gazu temperatira (T1) un temperatira (T2), kas
mérita dazu centimetru bieza materialu segmenta, kuri atrodas
virs rezga, ir identiskas, saskana ar situaciju, kad tiek sarautas
visu materialu organiskas saites ar iztvaicéSanas palidzibu un
karsto gazu kustiba kolonna ir no apak$as uz augSu, minétais
materiala segments tiek aizvakts pie temperatiras (T2), lai iegitu
materialu, kur$ sastav lielakoties no oglekla un veido sekundaro
izejmaterialu.

2. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka
materidlu destilacijas operacija tiek veikta saskana ar nepartrauktu
un progresivi mainigu ciklu, ietverot organisko molekulu atkartotas
kondensacijas vai atkartotas karséSanas un fragmentacijas etapus,
turklat organiskas molekulas klUst arvien vieglakas, lai tas padotu
uz reakcijas kolonnas augsgalu.

3. Panémiens saskana ar 2. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka:

- materiala segments, kur$ atrodas reakcijas kolonna kontakta
ar rezgi, tiek mineralizéts, iztvaicéjot ta organiskas sastavdalas,

- destilacijas procesa operativo etapu laikd kolonna iztvaicé-
tas organiskas molekulas ar karsto gazu plismu tiek padotas uz
kolonnas augsgalu, un molekulu atraS8anas zemakas temperataras
izraisa to atkartotu kondensaciju,

- mineralizéta materiala apak$éja segmenta aizvaksana izraisa
materialu ievadiSanu reakcijas kolonna ar jauna organisko mole-
kulu atkartotas karsé$anas un fragmentacijas perioda palidzibu,
turklat organiskas molekulas cikla laika klast arvien vieglakas un
smalkakas,

- reakcijas kolonna tiek piepildita ar jaunu apstradajama ma-
teridla daudzumu atbilstoSi aizvaktajam daudzumam.

4.  Panémiens saskana ar jebkuru no 1. lldz 3. pretenzijai, kas
raksturigs ar to, ka tiek izmantots varsts (V), kur§ novietots reak-
cijas kolonnas augsdala un nodroSina kontroles un nepartrauktas
spiediena starpibas starp kolonnas augsdalu un apaksdalu salidzi-
nasanas funkciju, un atbilstoSi ta noreguléjumam l|auj paaugstinat
spiedienu kolonnas apak$éja dala, lai veicinatu materiala kartu
noslanosanos.

5. Panémiens saskana ar 3. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka gazes, kuras izplast no reakcijas kolonnas, tiek novirzitas uz
mazgasanas un zavésanas zonu, turklat minétas gazes var saturét
organiskas molekulas (ogludenrazus) gazveida faze, kuras radusas
destiléSanas etapa.

6. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka materiala segmenta biezums, kur$ ir kontakta ar rezgi un var
atrasties pie temperatiras (T2), kas vienada ar ievadito karsto
gazu temperatdru (T1), ir 5 cm.

7. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. I1dz 6. pretenzijai, kas
raksturigs ar savu pielietojumu apstradatu kokmaterialu reciklé$ana.

8. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. [ldz 6. pretenzijai,
kas raksturigs ar savu pielietojumu lauksaimniecibas atkritumu
apstrade.

9. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. [ldz 6. pretenzijai,
kas raksturigs ar savu pielietojumu majputnu méslu apstrade.
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10. lekarta panémiena izpildei saskana ar jebkuru no 1. lidz
6. pretenzijai, lai izmantotu reaktoru, kas sastav no kolonnas (1),
kura no kolonnas apak$as augSupejosa seciba ietver:

- hermétisku telpu, kas aprikota ar mineralizéto produktu aiz-
vakSanas sistému;

- ieplides cauruli karstajam gazem, kas izvietota reaktora
apakséja dala (1A);

- kustigu rezgi (7), kas nodrosina karbonizéto produktu aizvak-
$§anu un mineralizéto produktu lejupejosas plismas strukturéSanu
ar bides kustibu palidzibu;

- dzeséSanas un filtréSanas zonu gazém, kuras atrodas virs
reakcijas zonas;

- hermétisku padeves ievadu priek$ sasmalcinatam organiskam
cietvielam, kas atrodas reaktora augséja dala;

- taja pasa liment un zemak satur deggazu izplides atveri, kas
aizsargata ar rezgi, kur$ paredzeéts, lai novérstu skaidu izkliedi,
un Iidzeklus sasmalcinatu cieto organisko materialu vienmérigai
radialai izplatiSanai;

kas raksturiga ar to, ka:

- ta ietver kolonnas augs$éja dala varstu (V), kur$ piedalas
kontroles Tsteno$ana un nepartrauktas spiediena starpibas starp
gazu ievadu un izvadu kolonna salidzind$ana, un mérisanas un
reguléSanas Iidzek|us atbilstosi nepartrauktai karsto gazu tempera-
tdras (T1) kontrolei pirms ievadiSanas reaktora kolonnas apak$éja
dala un materialu temperatiras (T2) kontrolei, kuri atrodas zona
tiesi virs rezga,

- taietver rezgi (6), kurs$ veidots no diviem komponentiem (7a —
7b): nekustiga komponenta (7a) kolonnas apaks$éja dala un kustiga
komponenta (7b), kas izvietots virs komponenta (7a) savietota
pozicija, lai definétu atstarpi verdoSa gazes slana spilvena veida,
turklat minétajiem komponentiem (7a — 7b) katram ir attiecigi
rinkveida un iegarenas atveres (7a1 — 7b1), lai pielautu materialu
pareju un pliasmu,

- kolonna ir koniska ar uz augSu saSaurinatu dalu.

(51) A61K 31/47200601 (11)
AG61P 31/04200601)
AG61K 31/4709(200607)
CO07D 215/22(200601)
CO07D 215/36200601)
CO7D 401/04200601)
CO7D 405/04200601)
CO07D 401/06200607)
) 06763532.6 (22) 06.06.2006
) 26.03.2008
(45) 25.12.2013
) 05105023 (32) 08.06.2005 (33) EP
296918 08.12.2005 us
(86) PCT/EP2006/062934 06.06.2006
(87) W0O2006/131519 14.12.2006
(73) Janssen Pharmaceutica NV, Turnhoutseweg 30, 2340 Beerse,
BE
(72) ANDRIES, Koenraad, Jozef, Lodewijk, Marcel, BE
KOUL, Anil, BE
GUILLEMONT, Jéréme, Emile, Georges, FR
PASQUIER, Elisabeth, Thérese, Jeanne, FR
LANGCOIS, David, Francis, Alain, FR
(74) Vervoort, Liesbeth, Janssen Pharmaceutica N.V.,
Turnhoutseweg 30, 2340 Beerse, BE
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Aleksandrs SMIRNOVS, patentu agenttira A.SMIRNOV &
Co., a’k 1440, Riga, LV-1050, LV
(54) HINOLINA ATVASINAJUMI KA ANTIBAKTERIALIE
LIDZEKLI
QUINOLINE DERIVATIVES AS ANTIBACTERIAL AGENTS
(57) 1. Savienojuma izmantoSana medikamenta razoSana, kas
paredzéts bakterialas infekcijas arstésanai, kuru izraisa Staphylo-
cocci, Enterococci vai Streptococci, minétais savienojums ir savie-
nojums ar formulu:

M

i

ta farmaceitiski pienemams pievienotas skabes vai bazes sals, ta
stereokimiski izoméra forma vai ta N-oksida forma, kur:

R' ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, polihalogénC, .alkilgrupa,
C, calkilgrupa, hidroksiC, ,alkilgrupa, C, .alkiloksigrupa, Ar vai Het;
p ir vesels skaitlis, kas ir vienlidzigs 1 vai 2;

R? ir C, .alkiloksigrupa, C, .alkiloksiC, alkiloksigrupa vai C, calkil-
tiogrupa;

R® ir C, alkilgrupa, Ar, Het vai Het';

R* un R® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, C, alkilgrupa vai
benzilgrupa; vai

R* un R® nemti kopa ar N atomu, kuram tie ir pievienoti, var veidot
atlikumu, kas izvéléts no grupas, kas sastav no pirolidinilgrupas,
2-pirolinilgrupas, 3-pirolinilgrupas, pirolilgrupas, imidazolidinilgru-
pas, pirazolidinilgrupas, 2-imidazolinilgrupas, 2-pirazolinilgrupas,
imidazolilgrupas, pirazolilgrupas, triazolilgrupas, piperidinilgrupas,
piridinilgrupas, piperazinilgrupas, piridazinilgrupas, pirimidinilgru-
pas, pirazinilgrupas, triazinilgrupas, morfolinilgrupas un tiomor-
folinilgrupas, katrs no minétajiem gredzeniem var bat neobligati
aizvietots ar C, alkilgrupu, halogéna atomu, polihalogénC, alkil-
grupu, hidroksilgrupu, hidroksiC, .alkilgrupu, C, .alkiloksigrupu,
aminogrupu, mono- vai di(C, alkil)Jaminogrupu, C, alkiltiogrupu,
C, ;alkiloksiC, .alkilgrupu, C, alkiltioC, .alkilgrupu vai pirimidinilgrupu;
R ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, polihalogénC, .alkilgrupa,
C,alkilgrupa, C, alkiloksigrupa, C, .alkiltiogrupa; vai

divi blakus esoSie R® atlikumi var bat nemti kopa, lai veidotu div-
vértigu atlikumu ar formulu -CH=CH-CH=CH-;

r ir vesels skaitlis, kas ir vienlidzigs 1 vai 2;

R” ir Gdenraza atoms, C, .alkilgrupa, Ar, Het vai Het';

Ar ir homocikls, kas izvéléts no grupas, kas sastav no fenil-
grupas, naftilgrupas, acenaftilgrupas, 1,2-dihidroacenaftilgrupas,
tetrahidronaftilgrupas, katrs homocikls var bat neobligati aiz-
vietots ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, turklat katrs aizvietotajs ir
neatkarigi izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas,
halogéna atoma, ciangrupas, nitrogrupas, aminogrupas, mono- vai
di(C, calkil)aminogrupas, C, .alkilgrupas, polihalogénC, .alkilgrupas,
hidroksiC, .alkilgrupas, C, ,alkiloksigrupas, polihalogénC, .alkiloksi-
grupas, C,alkiloksiC, .alkilgrupas, karboksilgrupas, C, .alkiloksi-
karbonilgrupas, aminokarbonilgrupas, morfolinilgrupas un mono- vai
di(C, calkil)aminokarbonilgrupas;

Het ir monociklisks heterocikls, kas izvéléts no grupas, kas sa-
stav no N-fenoksipiperidinilgrupas, piperidinilgrupas, pirolilgrupas,
pirazolilgrupas, imidazolilgrupas, furanilgrupas, tienilgrupas, oks-
azolilgrupas, izoksazolilgrupas, tiazolilgrupas, izotiazolilgrupas,
piridinilgrupas, pirimidinilgrupas, pirazinilgrupas un piridazinilgrupas;
katrs monociklisks heterocikls var bit neobligati aizvietots ar 1,
2 vai 3 aizvietotajiem, turklat katrs aizvietotajs ir neatkarigi izve-
léts no grupas, kas sastav no halogéna atoma, hidroksilgrupas,
C,calkilgrupas, polihalogénC, .alkilgrupas, hidroksiC, .alkilgrupas,
C, calkiloksigrupas, C, alkiloksiC, .alkilgrupas vai Ar-C(=0)-;

Het" ir biciklisks heterocikls, kas izvéléts no grupas, kas sastav no
hinolinilgrupas, hinoksalinilgrupas, indolilgrupas, benzimidazolilgru-
pas, benzoksazolilgrupas, benzizoksazolilgrupas, benzotiazolilgru-
pas, benzizotiazolilgrupas, benzofuranilgrupas, benzotienilgrupas,
2,3-dihidrobenzo[1,4]dioksinilgrupas vai benzo[1,3]dioksolilgrupas;
katrs biciklisks heterocikls var bt neobligati aizvietots ar 1, 2 vai

3 aizvietotdjiem, turklat katrs aizvietotdjs ir neatkarigi izvéléts no
grupas, kas sastav no halogéna atoma, hidroksilgrupas, C, .alkil-
grupas, polihalogénC, .alkilgrupas, hidroksiC, calkilgrupas, C, .alkil-
oksigrupas, C, alkiloksiC, alkilgrupas vai Ar-C(=0)-;

un ar nosacijumu, ka savienojums ir cits neka (aS,fR)-6-brom-a-
[2-(dimetilamino)etil]-2-metoksi-a-1-naftalenil-B-fenil-3-hinolinetanols,
ta farmaceitiski pienemams pievienotas skabes vai bazes sals vai
ta8 N-oksida forma.

2. IzmantoS$ana saskana ar 1. pretenziju, kur R ir Gdenraza
atoms, halogéna atoms, polihalogénC, .alkilgrupa, C, .alkilgrupa,
Ar vai Het; R® ir Ar, Het vai Het', un Ar ir homocikls, kas izvéléts
no grupas, kas sastav no fenilgrupas, naftilgrupas, acenaftilgru-
pas, tetrahidronaftilgrupas, katrs homocikls var bit neobligati
aizvietots ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, turklat katrs aizvietotajs
ir neatkarigi izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas,
halogéna atoma, ciangrupas, nitrogrupas, aminogrupas, mono- vai
di(C, ;alkil)aminogrupas, C, .alkilgrupas, polihalogénC, alkilgrupas,
hidroksiC, alkilgrupas, C, .alkiloksigrupas, polihalogénC, alkiloksi-
grupas, C, alkiloksiC, calkilgrupas, karboksilgrupas, C, .alkiloksi-
karbonilgrupas, aminokarbonilgrupas, morfolinilgrupas un mono- vai
di(C, alkil)aminokarbonilgrupas;

3. IzmantoSana saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur savieno-
jums ar formulu (I) ir savienojums ar $adu formulu:
6
(R®)

ta farmaceitiski pienemams pievienotas skabes vai bazes sals, ta
stereokimiski izoméra forma vai td N-oksida forma.

4. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriek8&jam preten-
zijam, kur savienojums ar formulu (l) vai (I-a) ir savienojums ar
§adu formulu:

R%,

ta farmaceitiski pienemams pievienotas skabes vai bazes sals, ta
stereokimiski izoméra forma vai td N-oksida forma.

5. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriek8éjam preten-
zijam, kur R' ir Gdenraza atoms; C, .alkilgrupa; halogéna atoms;
hidroksiC, alkilgrupa; C, .alkiloksigrupa; neobligati aizvietota fenil-
grupa;
vai Het.

6. IzmantoSana saskana ar 5. pretenziju, kur R" ir Gdenraza
atoms, halogéna atoms, neobligati aizvietota fenilgrupa vai Het.

7.  lzmanto$ana saskana ar 6. pretenziju, kur R ir Gdenraza
atoms, halogéna atoms vai neobligati aizvietota fenilgrupa.

8. IzmantoSana saskana ar 7. pretenziju, kur R" ir halogéna
atoms.

9. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriekS&jam preten-
zijam, kur R? ir C, alkiloksigrupa vai C, alkiltiogrupa.

10. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriekS€jam preten-
zijam, kur R* ir C, alkilgrupa, Ar vai Het.

11. IzmantoSana saskana ar 10. pretenziju, kur R® ir Ar vai Het.

12. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 1. lidz 9. pretenzijai,
kur R® ir Ar vai Het'.

13. IzmantoSana saskana ar 10., 11. vai 12. pretenziju, kur R®
ir Ar.

14. IzmantoSana saskana ar 13. pretenziju, kur R® ir neobligati
aizvietota fenilgrupa vai neobligati aizvietota naftilgrupa.
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15. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, kur R* un R? katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, C, alkilgrupa
vai benzilgrupa.

16. lzmantoSana saskana ar 15. pretenziju, kur R* un R® katrs
neatkarigi ir denraza atoms vai C, .alkilgrupa.

17. lzmantoSana saskana ar jebkuru no 1. I1dz 14. pretenzijai,
kur R* un R®, nemti kopa ar N atomu, kuram tie ir pievienoti, var
veidot atlikumu, kas izvéléts no grupas, kas sastav no pirolidinilgru-
pas, 2-pirolinilgrupas, 3-pirolinilgrupas, pirolilgrupas, imidazolidinil-
grupas, pirazolidinilgrupas, 2-imidazolinilgrupas, 2-pirazolinilgrupas,
imidazolilgrupas, pirazolilgrupas, triazolilgrupas, piperidinilgrupas,
piridinilgrupas, piperazinilgrupas, piridazinilgrupas, pirimidinilgru-
pas, pirazinilgrupas, triazinilgrupas, morfolinilgrupas un tiomor-
folinilgrupas, katrs no minétajiem gredzeniem var bit neobligati
aizvietots ar C, .alkilgrupu, halogéna atomu, polihalogénC, .alkil-
grupu, hidroksilgrupu, hidroksiC, calkilgrupu, C, .alkiloksigrupu,
aminogrupu, mono- vai di(C, .alkiljaminogrupu, C, .alkiltiogrupu,
C, calkiloksiC, .alkilgrupu, C, calkiltioC, alkilgrupu vai pirimidinilgrupu.

18. IzmantoS$ana saskana ar 17. pretenziju, kur R* un R®, nemti
kopa ar N atomu, kuram tie ir pievienoti, var veidot atlikumu, kas
izvéléts no grupas, kas sastav no pirolidinilgrupas, pirolilgrupas,
imidazolilgrupas, pirazolilgrupas, triazolilgrupas, piperidinilgrupas,
piridinilgrupas, piperazinilgrupas, piridazinilgrupas, pirimidinilgru-
pas, pirazinilgrupas, triazinilgrupas, morfolinilgrupas un tiomor-
folinilgrupas, katrs no minétajiem gredzeniem var bit neobligati
aizvietots ar C, .alkilgrupu, halogéna atomu, polihalogénC, calk-
ilgrupu, hidroksilgrupu, hidroksiC, alkilgrupu, C, .alkiloksigrupu,
aminogrupu, mono- vai di(C, .alkilJaminogrupu, C, alkiltiogrupu,
C, calkiloksiC, .alkilgrupu, C, calkiltioC, alkilgrupu vai pirimidinilgrupu.

19. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriekS$&jam pretenzi-
jam, kur R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, polihalogénC, .alk-
ilgrupa vai C, alkilgrupa; vai
divi blakus esoSie R® atlikumi var bat nemti kopa, lai veidotu div-
vértigu atlikumu ar formulu -CH=CH-CH=CH-.

20. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 1. Iidz 18. pretenzijai,
kur R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, C, .alkilgrupa, C, .alkil-
oksigrupa; vai
divi blakus esoSie R® atlikumi var bat nemti kopa, lai veidotu div-
vértigu atlikumu ar formulu -CH=CH-CH=CH-.

21. IzmantoS$ana saskana ar 19. vai 20. pretenziju, kur R® ir
Gdenraza atoms vai halogéna atoms.

22. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kur R” ir 0denraza atoms.

23. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kur r ir vesels skaitlis, kas ir vienlidzigs 1.

24. IzmantoSana saskana ar 1., 2. pretenziju un no 5. lidz
23. pretenzijai, kur p ir vesels skaitlis, kas ir vienlidzigs 1.

25. IzmantoSana saskana ar 3. pretenziju, ar nosacijumu, ka
kad viens R ir C, alkilgrupa, tad cits R" aizvietotajs ir izvéléts no
halogéna atoma, polihalogenC, calkilgrupas, C, calkilgrupas, Ar vai
Het.

26. IzmantoSana saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kur bakteriala infekcija ir infekcija ar grampozitivu baktériju.

27. IzmantoS$ana saskana ar 1. pretenziju, kur R' ir Gdenra-
za atoms; C, alkilgrupa; halogéna atoms; hidroksiC, .alkilgrupa;
C, ;alkiloksigrupa; fenilgrupa; furanilgrupa, kas neobligati aizvietota
ar hidroksiC, alkilgrupu; vai piridilgrupa;

R? ir C, .alkiloksigrupa; C, alkiltiogrupa; vai C, .alkiloksiC, ialkil-
oksigrupa;

R® ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar 1 vai 2 halogéna
atomiem; naftilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar 1 vai 2 halo-
géna atomiem vai C, .alkiloksigrupu; tienilgrupa; piperidinilgrupa,
kas neobligati ir aizvietota ar Ar-C(=0); 2,3-dihidrobenzo[1,4]di-
oksinilgrupa; benzo[1,3]dioksolilgrupa; acenaftilgrupa; furanilgrupa;
vai C, calkilgrupa;

R* un RS katrs neatkarigi ir GdenraZa atoms; C, .alkilgrupa; benz-
ilgrupa; vai

R*un R, nemti kopa ar N atomu, kuram tie ir pievienoti, var veidot
atlikumu, kas izvéléts no grupas, kas sastav no imidazolilgrupas;
pirazinilgrupas, kas aizvietota ar C, alkilgrupu; piperazinilgrupas,
kas aizvietota ar C, alkilgrupu; piperazinilgrupas, kas aizvietota ar
pirimidinilgrupu; piperidinilgrupas; piperidinilgrupas, kas aizvietota
ar dimetilaminogrupu; tiomorfolinilgrupas; morfolinilgrupas; pirolidin-
ilgrupas; vai triazolilgrupas;
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R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, C, alkilgrupa, C, calkilok-
sigrupa; vai divi blakus esoSie R® atlikumi var bat nemti kopa, lai
veidotu divvértigu atlikumu ar formulu -CH=CH-CH=CH-;

R” ir Gdenraza atoms.

28. IzmantoSana saskana ar 1. pretenziju ar nosacijumu,
ka, kad R® ir Ar, Het vai Het', tad R" ir hidroksiC, alkilgrupa vai
C, calkiloksigrupa.

29. IzmantoS$ana saskana ar 28. pretenziju, kur R" ir halogéna
atoms, hidroksiC, alkilgrupa vai C, .alkiloksigrupa; R? ir C, ;alkiloksi-
grupa;

R® ir C, calkilgrupa, fenilgrupa vai naftilgrupa; R* un R® ir C_ _alkil-
grupa;
R® ir Gdenraza atoms; R’ ir Gdenraza atoms; p ir 1; rir 1.

30. IzmantoSana saskana ar 1. pretenziju, kur savienojums ar

formulu (1) ir izvéléts no Sadiem savienojumiem:

R'" |R? R3 R* |R® R® | Stereokimija
Cl | OCH, |fenil CH, |CH, H | (B)

fenil | OCH, | fenil CH, | CH, H | (A)

Br |SCH, |fenil CH, | CH, H | (B)

Br | OCH, | 3-fluorfenil CH, | CH, H | (B)

Br | OCH, |fenil CH, | CH, Cl | (A)

Br | OCH, |2-naftil CH, | CH, H | (B)

Br | OCH, | 1-naftil CH, | CH, F | (B)

Br | OCH, | fenil H H H | (A)

Br |OCH, |2,4-difluorfenil |[H | CH,CH, |H |(B)

Br | OCH, | 1-naftil CH, | CH, H | (A2); (1S,2R)
Br | OCH, |fenil CH, | CH, H | (B1); (1S,28)
Br | OCH, | fenil CH, | CH, H | (B2); (1R,2R)
Br | OCH, | 1-naftil CH, |H H | (A2)

Br | OCH, |2-naftil CH, |H H | (B)

ta farmaceitiski pienemams pievienotas skabes vai bazes sals vai
ta N-oksida forma, un kur:

(A) vai (B) apzimé, ka savienojums ir divu enantioméru maisijums
un (A) ir izoléts k& pirmais un (B) ir izoléts ka otrais, kur izoléSa-
na tiek veikta ar hromatografiju uz silikagéla, izmantojot eluentu
CH,CI/CH,OH/NH,OH, CH,CI,/CH,OH vai CH,CI,/iPrOH/NH,OH;
(A1), (A2), (B1) un (B2) apzimé, ka savienojums ir enantiomeérs;
(A1) un (A2) attiecigi apzZimé pirmo un otro frakciju, kas izoléta
no (A); un

(B1) un (B2) attiecigi apzZimé pirmo un otro frakciju, kas izoléta no (B)
un kur enantioméru izoléSana tiek veikta ar hiralas kolon-
nas (chiracel OD, chiracel AD) hromatografiju, izmantojot eluentu
heksans/etanols, heptans/iPrOH vai heksans/2-propanols.

31. Kombinacija, kura ietilpst (a) savienojums ar formulu (1), ka
definéts jebkura no 1. lidz 30. pretenzijai, un (b) viens vai vairaki
citi antibakteriali dzekli, ar nosacijumu, ka viens vai vairaki citi
antibakterialie ldzekli ir citi, neka antimikobakteriali lTdzekli, kur
kombinacija ir paredzéta izmantoSanai bakterialas infekcijas, kuru
izraisa Staphylococci, Enterococci vai Streptococci, arstésanai.

32. Farmaceitiska kompozicija, kas satur farmaceitiski pienema-
mu neséju un ka aktivo ingredientu (a) savienojuma ar formulu (1),
ka definéts jebkura no 1. Iidz 30. pretenzijai, terapeitiski efektivu
daudzumu, un (b) viena vai vairaku citu antibakterialu Iidzeklu
terapeitiski efektivu daudzumu, ar nosacijumu, ka viens vai vairaki
citi antibakterialie lTdzekli ir citi, neka antimikobakteriali lidzekli, kur
kompozicija ir paredzéta izmantoSanai bakterialas infekcijas, kuru
izraisa Staphylococci, Enterococci vai Streptococci, arstésanai.

33. Savienojums, ka definéts jebkura no 1. lidz 30. pretenzijai,
izmantoSanai bakteridlas infekcijas, kuru izraisa Staphylococci,
Enterococci vai Streptococci, arstéSanai.
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34. Produkts, kas satur (a) savienojumu ar formulu (l), k& de-
finéts jebkura no 1. Iidz 30. pretenzijai, un (b) vienu vai vairakus
citus antibakterialus Iidzek|us, ar nosacijumu, ka viens vai vairaki
citi antibakterialie I1dzekli ir citi, neka antimikobakteriali lTdzekli, ka
kombinéts preparats vienlaicigai, atseviSkai vai secigai izmantoSanai
bakterialas infekcijas, kuru izraisa Staphylococci, Enterococci vai
Streptococci, arstéSana.

35. Savienojums ar formulu (l), kur savienojums ir izvéléts no
Sadiem savienojumiem:

R! R? R® R R® Réa  |R® |R%* |Stereo-
Kimija
3-piridil |OCH, |3,5-difluorfenil |CH, CH, H H H (A)
2-furanil |OCH, | 1-naftil CH, CH, H H H (B)
Br OCH, /\)\ CH, CH, |H H H (A)
Br OCH, ,\/l\ CH, CH, |H H H (B)
Br OCH, J\ CH, CH, H H H (A)
A
Br OCH, L,’;\r CH, CH, H H H (A)
~

Br OCH, |fenil CH, CH, |H H H (B)
-CH,OH |OCH, |1-naftil CH, CH, |H H H (B)
-CH,OH |OCH, | 1-naftil CH, CH, H H H (A)
Br OCH, | 2-naftil CH, H H H H (B)
Br OCH, | 2-naftil CH, H H H H (A)
Br OCH, |fenil CH,CH, |CH, H H H (A)
OCH, |OCH, |fenil CH,CH, |CH,CH, |H H H (A)
Br OCH, |fenil CH,CH, |CH, H Cl H (A)
Br OCH, |fenil CH,CH, |CH,CH, |H H Cl (B)
Br OCH, |fenil J\ CH, |H H cl o |(A)

A
Br OCH, |fenil J\ CH, |H H cl|(B)

A
Br OCH, |fenil CH, CH, |H F OCH, |(A)
Br OCH, |fenil CH, CH, H Cl CH, |[(A)
Br OCH, |fenil CH, CH, H Cl Cl (B)
Br OCH, |fenil CH, CH, OCH, |OCH, |H (A)
Br OCH, |fenil CH, CH, Cl H Cl (A)
Br OCH, |fenil CH, CH, H F OCH, |(B)
Br OCH, |fenil CH, CH, |H CH, |H (B)
Br OCH, |fenil CH, CH, H F H (B)
Br OCH, |fenil CH, CH, H F H (A)
Br OCH, |fenil CH, CH, |H Ccl|H (A)
Br OCH, |fenil CH, CH, H Cl H (B)
Br OCH, |fenil CH, CH, H CH, |H (A)
Br OCH, |fenil NRR® = H H H (A)

I
S
N

%
H SCH, |fenil NR‘R® = H H H (B1)

1-imidazolil
H SCH, |fenil NR?R® = H H H (B2)

1-imidazolil

ta farmaceitiski pienemams pievienotas skabes vai bazes sals vai
ta N-oksida forma, un kur:

(A) vai (B) apzimé, ka savienojums ir divu enantioméru maisijums
un (A) ir izoléts ka pirmais un (B) ir izoléts ka otrais, kur izoléSa-
na tiek veikta ar hromatografiju uz silikagéla, izmantojot eluentu
CH,CI,/CH,OH/NH,OH, CH,CI/CH,OH vai CH,CL/iPrOH/NH,OH;
(A1), (A2), (B1) un (B2) apzimé, ka savienojums ir enantiomeérs;
(A1) un (A2) attiecigi apzimé pirmo un otro frakciju, kas izoléta
no (A); un

(B1) un (B2) attiecigi apzZimé pirmo un otro frakciju kas izoléta no (B),
un kur enantioméru izoléSana tiek veikta ar hiralas kolonnas (chi-
racel OD, chiracel AD) hromatografiju, izmantojot eluentu hek-
sans/etanols, heptans/iPrOH vai heksans/2-propanols.

36. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 1. Iidz 30. pretenzijai,
kombinacija saskana ar 31. pretenziju, kompozicija saskana ar
32. pretenziju, savienojums saskana ar 33. pretenziju vai produkts
saskana ar 34. pretenziju, kur bakteriala infekcija ir infekcija ar
meticilina rezistentu Staphylococcus aureus (MRSA), meticilina
rezistentiem koaguldzes negativiem stafilokokiem (MRCNS), pe-
nicilina rezistentu Streptococcus pneumoniae vai multirezistentu
Enterococcus faecium.

37. lzmantoSana, kombinacija, kompozicija, savienojums vai
produkts saskana ar 36. pretenziju, kur bakteriala infekcija ir in-
fekcija ar Staphylococcus aureus vai Streptococcus pneumoniae.

38. IzmantoSana, kombinacija, kompozicija, savienojums vai
produkts saskana ar 37. pretenziju, kur bakteriala infekcija ir
infekcija ar Staphylococcus aureus (MRSA).

(51) AG1K 39/3952%%00  (11) 1912675
CO7K 16/281200607)
AG61P 35/00120060")
AG61P 37/00120007)
AG1P 21/04(20007)
C12N 15/13(200607)
C12N 15/85020007)
C12N 5/101200607
CO7K 16/4612000)
(21) 06788565.7 (22) 25.07.2006
(43) 23.04.2008
(45) 12.02.2014

(31) 702499 P (32) 25.07.2005 (33) US
800595 P 16.05.2006 us

(86) PCT/US2006/029038 25.07.2006

(87) W02007/014278 01.02.2007

(73) Emergent Product Development Seattle, LLC, 2401 Fourth
Avenue, Suite 1050, Seattle, Washington 98121, US
(72) GROSMAIRE, Laura, Sue, US
HAYDEN-LEDBETTER, Martha, Susan, US
LEDBETTER, Jeffrey, A., US
THOMPSON, Peter, Armstrong, US
SIMON, Sandy, Alexander, US
BRADY, William, US
(74) Walker, Ross Thomson, et al, Forresters Skygarden, Erika-
Mann-Strasse 11, 80636 Muinchen, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) B-SUNU SKAITA SAMAZINASANA, PIELIETOJOT CD37-
SPECIFISKAS UN CD20-SPECIFISKAS SAISTOSAS
MOLEKULAS
B-CELL REDUCTION USING CD37-SPECIFIC AND CD20-
SPECIFIC BINDING MOLECULES

(57) 1. Humanizéts CD37-specifisks saistoSais proteins pie-
lietoSanai B-SUnu audzé&ja vai autoiminas slimibas arstéSanai,
raksturigs ar to, ka humanizétais CD37-specifiskais saistoSais
proteins ietver:

(a) cilveka vieglas kédes struktlras regionus, vieglas kédes
CDR1, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 61, vieglas
kédes CDR2, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 64,
un vieglas kédes CDR3, kas ietver aminoskabju sekvenci
SEQ ID NO: 66, un

(b) cilveka smagas kédes struktliras regionus, smagas kédes
CDR1, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 63, smagas
kédes CDR2, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 65,
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un smagas kédes CDRS3, kas ietver aminoskabju sekvenci
SEQ ID NO: 67 vai 68,

atskirigs ar to, ka humanizétais CD37 specifiskais proteins lietojams
kombinacija ar CD20-specifisku saisto$o proteinu.

2.  CD20-specifiskais saistoSais proteins pielietosanai B-$tnu
véZa vai autoiminas slimibas arstéSanai, atskirigs ar to, ka CD20-
specifiskais saistoSais proteins lietojams kombinacija ar humanizéto
CD37-saistoSo proteinu B-Slnu véza vai autoiminas slimibas ar-
stéSanai, raksturigu ar to, ka CD37-specifiskais saisto$ais proteins
ietver:

(a) cilveka vieglas kédes struktlras regionus, vieglas kédes
CDR1, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 61, vieglas
kédes CDR2, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 64,
un vieglas kédes CDR3, kas ietver aminoskabju sekvenci
SEQ ID NO: 66, un

(b) cilveka smagas kédes struktlras regionus, smagas kédes
CDRH1, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 63, smagas
kédes CDR2, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 65,
un smagas kédes CDRS3, kas ietver aminoskabju sekvenci
SEQ ID NO: 67 vai 68.

3.  lzstradajums, kas ietver CD20-specifisku saistoSo proteinu
un humanizétu CD37- specifisku saisto$o proteinu B-§tnu véza vai
autoimlnas slimibas arstéSanai, raksturigs ar to, ka humanizétais
CD37-saistosais proteins ietver:

(a) cilveka vieglas kédes struktlras regionus, vieglas kédes
CDR1, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 61, vieglas
kédes CDR2, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 64,
un vieglas kédes CDR3, kas ietver aminoskabju sekvenci
SEQ ID NO: 66, un

(b) cilveka smagas kédes struktliras regionus, smagas kédes
CDR1, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 63, smagas
kédes CDR2, kas ietver aminoskabju sekvenci SEQ ID NO: 65,
un smagas kédes CDRS3, kas ietver aminoskabju sekvenci
SEQ ID NO: 67 vai 68.

4.  Humanizéts CD37-specifisks saistoSais proteins vai CD20-
specifisks saistoSais proteins, vai izstradajums B-Sinu véza vai
autoimiinas slimibas arstéSanai saskana ar 1., 2. vai 3. pretenziju,
raksturigs ar to, ka humanizéta CD37-specifiska saistosa proteina
vieglas kédes CDR1, CDR2 un CDR3 attiecigi sastav no amino-
skabju sekvencém SEQ ID NO: 61, 64 un 66, un
raksturigs ar to, ka smagas kédes CDR1, CDR2 un CDR3 attiecigi
sastav no aminoskabju sekvencém SEQ ID NO: 63, 65 un 67.

5. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Sinu
VvéZa vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar 1., 2. vai
3. pretenziju, raksturigs ar to, ka humanizéta CD37-specifiska
saisto$a proteina vieglas kédes CDR1, CDR2 un CDR3 attiecigi
sastav no aminoskabju sekvencém SEQ ID NO: 61, 64 un 66, un
raksturigs ar to, ka smagas kédes CDR1, CDR2 un CDR3 attiecigi
sastav no aminoskabju sekvencém SEQ ID NO: 63, 65 un 67.

6. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véZa vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriek§€jam pretenzijam, kurs ietver:
cilvéeka vieglas kédes struktiras regionu, kas izvéléts no
SEQ ID NO: 170-172, 175, 179, 182, 184-188, 191, 194-198,
203 un 205-210, vai
cilveka smagas kédes struktiras regionu, kas izvéléts no
SEQ ID NO: 140, 141, 143-147, 150, 151, 154-163, 168 un 169.

7. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Stnu
véZa vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriek§€jam pretenzijam, kurs ietver:
pirmo cilvéka vieglas ké&des struktlras regionu (FR1), kas izve-
Iets no SEQ ID NO: 170-172, 175 un 177-181; cilvéka vieglas
kédes struktdras regionu FR2, kas izvéléts no SEQ ID NO: 182,
184-188, cilveka vieglas kédes struktiras regionu FR3, kas iz-
véléts no SEQ ID NO: 194-198, 203 un 205, un cilvéka vieglas
kédes struktiras regionu FR4, kas izvéléts no SEQ ID NO: 206-
210, vai
pirmo cilvéka smagas kédes struktlras regionu (FR1), kas izve-
léts no SEQ ID NO: 140, 141, 143-146; cilveka smagas kédes
struktlras regionu FR2, kas izvéléts no SEQ ID NO: 147, 150,
151, cilveka smagas kédes struktiras regionu FR3, kas izvéléts
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no SEQ ID NO: 154-160, un cilvéka smagas kédes struktiras
regionu FR4, kas izvéléts no SEQ ID NO: 161-163, 168 un 169.

8. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véZa vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriekSéjam pretenzijam, raksturigs ar to, ka saistoSais proteins
ietver vienkédes Fv (scFv) polipeptidu, antivielu vai tas saistoSo
fragmentu, vai imunoglobulina himéro proteinu, kur$ virziend no
amino uz karboksila galu ietver (i) saistoSo doménu ar imunoglo-
bulina vieglas un smagas ké&des mainigiem regioniem, kas atdalti
ar savienotajpeptidu, (ii) imunoglobulina $arnirregiona polipeptidu
ar 0, 1 vai 2 cisteina atlikumiem un (iii) imunoglobulina CH2 un
CH3 doménus.

9. Humanizétais CD37-specifiskais saistosais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véZza vai autoimiinas slimibas arstéSanai saskana ar 8. pretenziju,
raksturigs ar to, ka imunoglobulina Sarnirregiona polipeptids var
bat 1IgG1, IgGA, IgE vai mutantad IgG1 Sarnirregiona polipeptids.

10. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistoSais proteins, vai izstradajums B-$tnu véza
vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar 8. vai 9. pretenziju,
raksturigs ar to, ka:
saistoSais proteins ir imunoglobulina himérais proteins saskana ar
8. pretenziju, kas ietver vieglas kédes mainigo regionu un smagas
kedes mainigo regionu, vieglas kédes mainigais regions ir pievienots
smagas kédes mainigajam regionam ar savienotajpeptidu, kas ietver
(Gly,Ser), raksturigu ar to, ka n = 1, 2, 3, 4, 5, 6, un savienotie
vieglas un smagas kédes mainigie regioni saistiti ar IgG1 efektoro
doménu ar Sarniru, kas ietver aminoskabju sekvenci, izvélétu no
SEQ ID NO: 90, 92, 94, 96, 98, 100, 102, 104, 106, 108, 110,
112, 115, 116, 118, 120, 122, 124, 126 vai 127.

11. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véza vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriekSéjam pretenzijam, raksturigs ar to, ka humanizétais CD37-
specifiskais saistoSais proteins ietver aminoskabju sekvenci, izvélétu
no grupas SEQ ID NO: 48 un 52.

12. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistoSais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véza vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriekSéjam pretenzijam, raksturigs ar to, ka CD20-specifiskais
saistoSais proteins ir CD20-specifiska monoklona antiviela.

13. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véza vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriek§éjam pretenzijam, raksturigs ar to, ka CD20-specifiska
monoklonala antiviela ir rituksimabs (Rituximab).

14. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistosais proteins, vai izstradajums B-Stnu véza
vai autoimiinas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no 1. Iidz
11. pretenzijai, raksturigs ar to, ka CD20-specifiskais saistoSais
proteins ir imunoglobulina himérais proteins, kas ir CD20-specifisks
un virziena no amino uz karboksila galu ietver (i) saistoSo doménu
ar imunoglobulina vieglas un smagas k&des mainigajiem regioniem,
kas atdaliti ar savienotajpeptidu, (ii) imunoglobulina Sarnirregiona
polipeptidu ar 0, 1 vai 2 cisteina atlikumiem un (iii) imunoglobulina
CH2 un CH3 doménus.

15. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistoSais proteins, vai izstradajums B-Sinu
véZza vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar 14. pretenziju,
raksturigs ar to, ka imunoglobulina Sarnirregiona polipeptids var
bat 1gG1, IgGA, IgE vai mutantad IgG1 Sarnirregiona polipeptids.

16. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistosais proteins, vai izstradajums B-$tnu véza
vai autoiminas slimibas arstéSanai paredzétai metodei saskana
ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam, metode raksturiga ar to,
ka papildus ietver Kimijterapijas Iidzekla, radioterapijas Iidzekla,
citokina, hemokina vai aug$anas faktora pielieto$anu.

17. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistoSais proteins vai izstradajums B-$tnu véza
vai autoiminas slimibas arstésanai, un B-Stnu vézis ir Hodzkina
slimiba, ne-Hodzkina limfoma, centralas nervu sistémas limfomas,
akata limfoblastiska leikémija, hroniska limfocitiska limfoma, mataino
80nu leikémija, hroniska mioblastiska leikémija, multipla mieloma,
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maza limfocitiska limfoma, B-Stnu prolimfocitiska leikémija, limfo-
plazmacittiska limfoma, liesas marginalas zonas limfoma, plazmas
S§0nu mieloma, solitara kaulu plazmocitoma, arpuskaulu plazmoci-
toma, arpusmezglu marginalas zonas ar glotam saistito limfoido
audu B-$dnu limfoma, mezglu marginalas zonas B-$inu limfoma,
folikulara limfoma, mantijas Stnu limfoma, difdza lielo B-Stnu lim-
foma, mediastinala (timusa) lielo B-Sinu limfoma, intravaskulara
lielo B-SUnu limfoma, primaro asinsizplidumu limfoma, Bérkita
limfoma/leikémija, B-Stnu proliferacijas ar neskaidru laundabiguma
potencialu, limfomatoidd granulomatoze, vai péctransplantacijas
limfoproliferativi trauc&jumi.

18. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saistoSais proteins, vai izstradajums B-8lnu véza
vai autoimiinas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
16. pretenzijai, kur autoimina slimiba ir reimatoidais artrits, izkai-
sTta skleroze, sistémiska sarkana vilkéde, Krona slimiba, Ségréna
sindroms, Greivsa slimiba, 1. tipa cukura diabéts, psoriaze, imina
trombocitopéniska purpura, pemfigs (adas ¢ulgo$anas), idiopatiska
iekaisiga miopatija, miasténija (myasthenia gravis) vai Valdenstrema
makroglobulinémija.

19. Humanizétais CD37-specifiskais saistoSais proteins vai
CD20-specifiskais saisto$ais proteins, vai izstradajums B-Stnu
véza vai autoiminas slimibas arstéSanai saskana ar jebkuru no
iepriek$€jam pretenzijam, raksturigi ar to, ka CD37-specifiskais
saistoSais proteins un CD20-specifiskais saistoSais proteins tiek
ievaditi péc kartas 24-stundu perioda vai tiek ievaditi vienlaicigi.

(51) CO7K 5/07820060") (11)
AG61K 38/05200607)
CO07D 403/0420060")
A61K 31/41(200607)
A61P 31/14(200607)

(21) 06764266.0 (22) 28.07.2006

(43) 23.04.2008

(45) 11.12.2013

(31) 05107072 (32) 29.07.2005 (33) EP

(86) PCT/EP2006/064818 28.07.2006

(87) W02007/014924 08.02.2007

(73) Janssen R&D Ireland, Eastgate Village, Eastgate, Little Island,
County Cork, IE

(72) RABOISSON, Pierre, Jean-Marie, Bernard, BE
DE KOCK, Herman, Augustinus, BE
VAN DE VREKEN, Wim, BE
SURLERAUX, Dominique, Louis, Nestor, Ghislain, BE
SIMMEN, Kenneth, Alan, BE

(74) Daelemans, Frank F.R., et al, J&J Patent Law Department,
Turnhoutseweg 30, 2340 Beerse, BE
Aleksandrs SMIRNOVS, patentu agentira A.SMIRNOV &
Co., a’k 1440, Riga, LV-1050, LV

(54) HEPATITA C VIRUSA MAKROCIKLISKI INHIBITORI
MACROCYCLIC INHIBITORS OF HEPATITIS C VIRUS

1913015

(57) 1. Savienojums ar formulu:
w
R2
“‘\
X (1)

un ta N-oksids, sals vai stereoizomérs,

kur katra punktéta Imnija (apziméta ar ------ ) apzimé neobligati
divkarso saiti;

X ir N, CH un, kur X satur divkar$o saiti, ta ir C;

R" ir -NH-SO,R"%;

R? ir 0denraza atoms, un, kur X ir C vai CH, R? var bat arl
C, calkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms, C, .alkilgrupa, C, .alkoksiC, .alkilgrupa vai
C, ;cikloalkilgrupa;

nir 3, 4, 5 vai 6;
W ir heterocikls ar formulu:

>/'>/_</\ P

RN AN
|

=%
—

\
N

N N

‘%

Jw 0
! , vai

’ ’

Q ir N vai CR%;
R* ir Gdenraza atoms; fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C, qalkilgrupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar C, calkilgrupu; vai piridilgrupa;
R® ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar C, calkilgrupu vai
ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C, calkilgrupu; vai piridilgrupa;
viens no R®, R7 ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar C, alk-
ilgrupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati ir
aizvietota ar C, .alkilgrupu; vai piridilgrupa; tai pasa laika cits no
R®, R” ir Gdenraza atoms; fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C,qalkilgrupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar C, calkilgrupu; vai piridilgrupa;
viens no R® R?® R ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C, calkilgrupu vai ar C, ;alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati ir
aizvietota ar C, .alkilgrupu; vai piridilgrupa; tai pasa laika citi divi no
R8, R®, R neatkarigi ir Gdenraza atomi; fenilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar C, alkilgrupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa,
kas neobligati ir aizvietota ar C, alkilgrupu; vai piridilgrupa;
R ir arilgrupa; Het; C, cikloalkilgrupa, kas neobligati ir aizvietota
ar C, alkilgrupu; vai C, .alkilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C, ,cikloalkilgrupu, arilgrupu vai Het;
katra arilgrupa ka grupa vai grupas dala ir fenilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar vienu, diviem vai trim aizvietotajiem, kas ir izvéléti no
halogéna atoma, hidroksilgrupas, nitrogrupas, ciangrupas, karboksil-
grupas, C, .alkilgrupas, C, ;alkoksigrupas, C, ;alkoksiC, .alkilgrupas,
C, ;alkilkarbonilgrupas, aminogrupas, mono- vai diC, .alkilamino-
grupas, azidogrupas, merkaptogrupas, polihalogénC, alkilgrupas,
polihalogénC, .alkoksigrupas, C, cikloalkilgrupas, pirolidinilgrupas,
piperidinilgrupas, piperazinilgrupas, 4-C, .alkil-piperazinilgrupas,
4-C, alkilkarbonil-piperazinilgrupas, morfolinilgrupas; kur morfolinil-
un piperidinilgrupas var bt neobligati aizvietotas ar vienu vai diviem
C, ;alkilatlikumiem; un
katrs Het ka grupa vai grupas dala ir 5- vai 6-loceklu piesatinats,
daléji nepiesatinats vai pilnigi nepiesatinats heterociklisks gredzens,
kas satur no 1 lldz 4 heteroatomiem, katrs neatkarigi ir izvéléts no
slapekla, skabekla un séra atomiem, un ir neobligati aizvietots ar
vienu, diviem vai trim aizvietotajiem, katrs neatkarigi ir izvéléts no
grupas, kas sastav no halogéna atoma, hidroksilgrupas, nitrogru-
pas, ciangrupas, karboksilgrupas, C, alkilgrupas, C, ;alkoksigrupas,
C, calkoksiC, alkilgrupas, C, .alkilkarbonilgrupas, aminogrupas,
mono- vai diC, .alkilaminogrupas, azidogrupas, merkaptogrupas,
polihalogénC, alkilgrupas, polihalogénC, .alkoksigrupas, C,ciklo-
alkilgrupas, pirolidinilgrupas, piperidinilgrupas, piperazinilgrupas,
4-C, .alkil-piperazinilgrupas, 4-C, .alkilkarbonil-piperazinilgrupas,
morfolinilgrupas; kur morfolinil- un piperidinilgrupas var bat neobligati
aizvietotas ar vienu vai diviem C, alkilatlikumiem.

2. Savienojums ar formulu:

U]

un ta N-oksids, sals vai stereoizomérs,
kur katra punktétd Inija (apziméta ar ------ ) apzimé neobligati
divkarso saiti;
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X ir N, CH un, kur X satur divkarso saiti, ta ir C;

R" ir -OR™;

R? ir 0denraza atoms, un, kur X ir C vai CH, R? var bat ar
C, ;alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms, C, .alkilgrupa, C, .alkoksiC, .alkilgrupa vai
C, ;cikloalkilgrupa;

nir 3, 4, 5 vai 6;

W ir heterocikls ar formulu:

isbo et e
Ny N, N

. I )
’ * vai

Q ir N vai CR#%
R* ir 0denraza atoms; fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C,qalkilgrupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar C, calkilgrupu; vai piridilgrupa;
R® ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar C, alkilgrupu vai
ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C, qalkilgrupu; vai piridilgrupa;
viens no R®, R” ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar C, alkil-
grupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati ir aiz-
vietota ar C, calkilgrupu; vai piridilgrupa; tai pasa laika cits no RS,
R” ir Gdenraza atoms; fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C,qalkilgrupu vai ar C, .alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar C, calkilgrupu; vai piridilgrupa;
viens no R, R® R ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar
C, qalkilgrupu vai ar C, ;alkoksigrupu; tiazolilgrupa, kas neobligati ir
aizvietota ar C, .alkilgrupu; vai piridilgrupa; tai pasa laika citi divi no
R8, R, R neatkarigi ir Gdenraza atomi; fenilgrupa, kas neobligati
ir aizvietota ar C, alkilgrupu vai ar C, ;alkoksigrupu; tiazolilgrupa,
kas neobligati ir aizvietota ar C, alkilgrupu; vai piridilgrupa;
R™ ir Gdenraza atoms vai C, salkilgrupa.

3.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur savienojumam
ir formula (I-c), (I-d) vai (I-e):

2 o) (I-e)

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [idz 3. pretenzijai,

kur W ir
H5
N
) \(
N\ N
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un R® ir fenilgrupa, 3-metoksifenilgrupa, 3,4-dimetoksifenilgrupa,
4-etoksifenilgrupa, 4-propoksifenilgrupa, 4-butoksifenilgrupa, 2-pi-
ridilgrupa, 3-piridilgrupa vai 4-piridilgrupa.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 3. pretenzijai,
kur W ir

kur R® ir fenilgrupa, m-metoksifenilgrupa, 2-piridilgrupa, 3-piridilgrupa
vai 2-tiazolilgrupa; un
R7 ir fenilgrupa, p-metoksifenilgrupa vai 4-etoksifenilgrupa.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru 1. pretenziju vai no 3. lidz
5. pretenzijai, kur R" ir -NHS(=0),R", kur R ir metilgrupa, ciklo-
propilgrupa vai fenilgrupa.

7. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. lidz 6. pretenzijai,
kas ir cits neka N-oksids, vai sals.

8.  Kombinacija, kura ietilpst:

(a) savienojums, ka definéts jebkura 1.,
vai ta farmaceitiski pienemams sals; un

(b) ritonavirs vai ta farmaceitiski pienemams sals.

9.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur neséju un ka aktivo
ingredientu savienojuma saskana ar jebkuru 1., 3. vai 6. pretenziju
antivirali efektivu daudzumu vai kombinaciju saskana ar 8. preten-
ziju.

10. Savienojums saskana ar jebkuru 1., 3. vai 6. pretenziju vai
kombinacija saskana ar 8. pretenziju izmantoSanai par medikamentu.

11.  Savienojuma saskana ar jebkuru 1., 3. vai 6. pretenziju vai
kombinacijas saskana ar 8. pretenziju izmantoSana medikamenta
razoSana, kas paredzéts HCV replikacijas inhibéSanai.

12. Panémiens savienojuma saskana ar jebkuru no 1. Iidz
7. pretenzijai iegGSanai, kur minétais panémiens ietver Sadas
stadijas:

(a) savienojuma ar formulu (I) iegdSanu, kur saite starp C, un
C, ir divkarsa saite, kas ir savienojums ar formulu (I-i), VeIdOJOt
divkarso saiti starp C, un C,, it Tpasi, ar olefinu metatézes reak-
ciju, ar vienlaicigu ciklizééanu [[dz makrociklam, ka uzradits sada
reakcijas shéma:

3. vai 6. pretenzija,

(1a) () ;

(b) savienojuma ar formulu (I-i) parvérS8anu savienojuma ar

formulu (1), kur saite starp C, un C, makrocikla ir vienkarsa saite,
t.i. savienojums ar formulu (I -j):

()

ar C,-C, divkarsas saites reducésanu savienojumos ar formulu (I-i);
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(c) savienojuma ar formulu (I) iegG$anu, kur R' apzimé
-NHSO,R™, kur minétie savienojumi ir attéloti ar formulu (I-k-1),
veidojot amida saiti starp starpproduktu (2a) un sulfonilaminu (2b),
vai iegUstot savienojumu ar formulu (I), kur R' apzimé -OR™, t.i.
savienojumu (I-k-2), veidojot estera saiti starp starpproduktu (2a)
un spirtu (2c), ka attélots sada shéma, kur G apzimé grupu:

-

o

GCOOH +  HpN-SO,R?  —»
HN\SOZRW
(2a) (2b)
(-k-1)
0
GCOOH + HORY" — G'<
Rﬂ
(2a) (2c) 0 (-k-2) ;

(d) starpprodukta (4a) paklausanu reakcijai ar starpproduk-
tu (4b), ka attélots $ada reakcijas shéma:

O

NCOHNG
R D)" s n
RS R1
\\ (]
7

(42)

kur Y starpprodukta (4a) apzimé hidroksilgrupu vai aizejo$o grupu;
kura reakcija ir, it Tpasi, O-ariléSanas reakcija, kur Y apzimé aiz-
ejoSo grupu, vai Mitsunobu reakcija, kur Y apzimé hidroksilgrupu;

(e) savienojuma ar formulu (I) iegG$anu, kur R® ir Gdenraza
atoms, minétais savienojums ir apziméts ar (I-), no atbilstosa ar
slapekli aizsargata starpprodukta (3a), kur PG apzimé slapekla
aizsarggrupu:

(3a) ’ -y

(f)  savienojumu ar formulu (I) parvérSanu viens otra ar funk-
cionalas grupas transformésanas reakciju; vai

(g) sals formas ieguSanu, paklaujot reakcijai savienojuma ar
formulu (I) brivo formu ar skabi vai bazi.

(51) DOGF 43/0000"
DOGF 43/08200%0"
DOGL 1/02(z00507

(1) 1924731

(21) 06773606.6 (22) 19.06.2006
(43) 28.05.2008
(45) 08.01.2014
(31) 692692 P (32) 20.06.2005 (33) US
(86) PCT/US2006/023948 19.06.2006
(87) W0O2007/002063 04.01.2007
(73) Greenearth Cleaning, LLC, 51 West 135th Street, Kansas
City, MO 64145, US

(72) DOUGLAS, James, E., US
BERNDT, Wolf-dieter, R., US

(74) Mdller, Wolfram Hubertus, Patentanwalte, Maikowski &
Ninnemann, Postfach 15 09 20, 10671 Berlin, DE
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) SISTEMA UN PANEMIENS IZSTRADAJUMU SAUSAI
TIRISANAI
SYSTEM AND METHOD FOR DRY CLEANING ARTICLES

(57) 1. lIzstradajumu sausas tiriSanas sistéma (10), kas satur:

- pirmo tvertni (12), kas ir pielagota viena vai vairaku izstra-
dajumu ievieto$anai, un

- vismaz vienu otro tvertni (14), kas ir pielagota siloksana

turklat sistéma ir raksturiga ar to, ka ta satur:

- vismaz vienu regenerativu filtru (20), kuru iesp&jams rege-
nerét, turklat minétais regenerativais filtrs ir parklats ar filtréjosu
satur aktivetu malu, un

- sukni (16), kas ir savienots ar pirmo tvertni (12), vismaz vienu
otro tvertni (14) un vismaz vienu filtru (20), turklat sdknis (16) ir
otras tvertnes (14) uz pirmo tvertni (12) un no pirmas tvertnes (12)
uz vismaz vienu otro tvertni (14).

2. Sistéma saskana ar 1. pretenziju, turklat soknis (16) ir
tvertnes (12) uz vismaz vienu filtru (20).

3. Sistéma saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam,
turklat minétais regenerativais filtrs (20) satur filtru, kas izvéléts
no filtru grupas, kura sastav no regenerativiem rotéjosiem filtriem,
regenerativiem caurulveida filtriem un regenerativiem elastigiem
caurulveida filtriem.

4.  Sistéma saskana ar jebkuru no iepriekSéjam pretenzijam,
racijai, turklat destilacijai nav nepiecieSams izmantot destilatoru.

5.  Panémiens izstradajumu sausai tiriSanai sistéma saskana
ar jebkuru no iepriek$€jam pretenzijam, kas ietver §adus solus:

- tiramo izstradajumu ievietoSanu pirmaja tvertné (12);

- tiramo izstradajumu iegremdésanu tiriSanas Skidruma, kurs

- siloksana $kidinataja maistjuma filtréSanu vismaz caur vienu
regenerativu filtru (20), turklat minétais regenerativais filtrs (20) ir
parklats ar filtréjoSu materialu, kas satur aktivetu malu,

- siloksana maisijuma atstknés$anu no izstradajumiem;

- minéto izstradajumu zavésanu,

- miné&ta filtra periodisku regeneraciju, nonemot pirmo parklaju-
mu un regenerativo filtru parklajot ar otro parklajumu, lai novérstu
oligomerizaciju.

6.  Panémiens saskana ar 5. pretenziju, turklat minéta parklasa-
na ietver regenerativa filtra (20) parklasanu péc tam, kad parklajums
laika periodu vai péc noteikta skaita sausas tiriSanas ciklu, vai péc
noteikta izstradajumu kopéja svara iztiriSanas, lai novérstu parkla-

7. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, turklat minéta parkla-
Sana ietver regenerativa filtra (20) parklasanu péc pietiekamiem
laika intervaliem ar jauno parklajumu, kas satur aktivétu malu, lai
novérstu minéta parklajuma aktivéta mala un/vai siloksana $kidi-
nataja oligomerizaciju.

8. Panémiens saskana ar 5., 6. vai 7. pretenziju, turklat pir-
ma tvertne satur tiriSanas grozu (12) un regenerativais filtrs (20)
satur apvalku, kur$ ietver ventilacijas cauruli, kas art ir vérsta uz

apvalka uz tiriSanas grozu un talak, pirms tiek uzkrats uzglabasanas
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tvertné (vai tvertnés) (14), tiek aizvadits caur filtru, lai izvairitos no
parklajuma aktivétd mala uzkrasanas minétaja tvertné.

9. Panémiens saskana ar jebkuru no 5. [ldz 8. pretenzijai,
kas papildus ietver piemaisijumu saturo$a Skidinataja maisijuma
caur vismaz vienu regenerativo filtru (20).

10. Panémiens saskana ar jebkuru no 5. [1dz 9. pretenzijai, kas
atkartotu izmantoSanu citu izstradajumu tiriSana.

11.  Panémiens saskana ar jebkuru no 5. Iidz 10. pretenzijai, kas
papildus ietver gazes ievadiSanu tiriSanas Skidruma, lai veicinatu
piemaisijumu suspensiju tirisanas Skidruma un smakas novérsanu.

12. Panémiens saskana ar 11. pretenziju, turklat minéta gaze ir
izvéléta no gazu grupas, kura sastav no inertajam gazem, oksidé-
jo§8m gazeém un to maisijumiem.

13. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, turklat parklajums satur
materialu, kura tilpuma blivums ir robezas no apméram 300 Iidz
apméram 700 g/l.

14. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, kas papildus ietver
mazgasanas lidzekla ievadiSanu siloksana maisijuma.

15. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, turklat minétais silok-
kura galvenokart sastav no cikliskiem un taisnas kédes siloksaniem.

16. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, turklat minétais

17. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, turklat minétais vismaz
viens regenerativais filtrs ir rotgjosais diska filtrs.

18. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, kas papildus ietver
minéta Skidinataja filtreSanu caur otru filtru péc tam, kad tas ir
izfiltréts caur minéto regenerativo filtru, turklat otrais filtrs ir filtru
kartridzs.
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(43) 04.06.2008

(45) 22.01.2014

(31) 102005045152 (32) 21.09.2005 (33) DE

(86) PCT/DE2006/001651 18.09.2006

(87) W0O2007/033654 29.03.2007

(73) PAT GmbH, Hans-Grassel-Weg 9b, 81375 Miinchen, DE

(72) STREMMEL, Wolfgang, DE

(74) Ullrich & Naumann, Patent- und Rechtsanwalte, Schneidmuhl-
strasse 21, 69115 Heidelberg, DE
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) TERAPEITISKI AKTIVU LIPIDU LIETOSANA KOPA AR
ORGANU/AUDU SPECIFISKU TERAPEITISKI AKTIVU
LIPIDU IEGUSANAS PANEMIENU
USE OF THERAPEUTICALLY ACTIVE LIPIDS TOGETH-
ER WITH METHOD OF PRODUCING ORGAN/TISSUE-
SPECIFIC THERAPEUTICALLY ACTIVE LIPIDS

(57) 1. Lizofosfolipids, kas ir kovalenti saistits ar galluskabeém

vai azialoglikoproteiniem, lietosanai iekaisuma, iSémisku vai dege-
nerativu aknu slimibu arstésana.
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2. Lizofosfolipids lietoSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat
lizofosfolipids ir lizofosfatidilholins vai lizofosfatidiletanolamins.

3. Lizofosfolipids lietoSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat
galluskabe ir ursodezoksiholats vai dezoksiholats.

4.  Lizofosfolipids lietoSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
3. pretenzijai, kas raksturigs ar to, ka lizofosfolipids var tikt atbrivots
péc tam, kad tas ir absorbéts liganda Sinas.

5.  Lizofosfolipids lietoSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
4. pretenzijai, kas tiek ievadits tiesi inhalacijas veida, ar pilinataju,
orali, intravenozi vai intraperitoneala veida.

6.  Terapeitiski efektivu lipidu iegliSanas panémiens aknu iekai-
suma slimibu arstésanai, kas raksturigs ar to, ka lizofosfatidiletanol-
amins (LysoPE) ir piesaistits pie ursodezoksiholata (UrsoDOCA)
karboksilgrupas, kura ir parveidota par esteri, lai veidotu LysoPE-
DOCA savienojumu.

7.  LysoPE-DOCA savienojums, kas ir ieglistams saskana ar
6. pretenzija aprakstito panémienu.

8.  Farmaceitisks sastavs, kas satur LysoPE-DOCA savieno-
jumu saskana ar 7. pretenziju.

(51) €CO7D 263/3420060")
C07D 263/32(200601)
CO7D 413/12(20060)
A61K 31/422(200601)
AG61P 17/0020061)

(21) 06823467.3

(43) 13.08.2008

(45) 07.05.2014

(31) 2005330590

(86) PCT/JP2006/323066 14.11.2006

(87) WO02007/058338 24.05.2007

(73) Otsuka Pharmaceutical Co., Ltd., 9, Kanda-Tsukasa-machi
2-chome Chiyoda-ku, Tokyo 101-8535, JP

(72) OKADA, Minoru, JP
KATO, Masaya, JP
SATO, Norifumi, JP
UNO, Tetsuyuki, JP
KITAGAKI, Hideki, JP
HARUTA, Junpei, JP
HIYAMA, Hidetaka, JP
SHIBATA, Tomonori, JP

(74) HOFFMANN EITLE, Patent- und Rechtsanwalte, Arabella-
stralRe 4, 81925 Munchen, DE
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv

(54) OKSAZOLA SAVIENOJUMS UN FARMACEITISKA KOM-
POZICIJA
OXAZOLE COMPOUND AND PHARMACEUTICAL COM-
POSITION

(57) 1. Oksazola savienojums, kas attélots ar formulu (1)

0
1
o Ve
kura

R ir fenilgrupa ar diviem aizvietotajiem, kas izvéléti no $adiem (1-2),
(1-3), (1-4) un (1-5):

(1-2) neaizvietotam vai ar halogéna atomu aizvietotam C, alk-
oksigrupam,

(1-3) C,alkeniloksigrupam,

(1-4) C,alkiniloksigrupam un

(1-5) ciklo-C, jalkil-C, ;alkoksigrupam,

R? ir fenilgrupa vai piridilgrupa, no kuram katrai var bat 1 Iidz
2 aizvietotaji, kas izvéléti no sadiem (2-2), (2-3), (2-4) un (2-5):
(2-2) neaizvietotam vai ar halogéna atomu aizvietotam C, alk-
oksigrupam,

(2-3) neaizvietotam vai ar halogéna atomu aizvietotam C, alkil-
grupam,

(2-4) C,calkeniloksigrupam un

(2-5) halogéna atomiem, un

W ir divvértiga grupa, kas attélota ar formulu (i):

Formula (i) -Y'-A'-,

(11) 1954684

(22) 14.11.2006

(32) 15.11.2005 (33) JP
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kura A" ir C, .alkilengrupa un
Y ir -C(=0)- vai -C(=0)-N(R®)-,
kura R® ir Gdenraza atoms;

vai ta sals.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura R ir fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar divam C, alkoksigrupam,
fenilgrupa, aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C, .alk-
oksigrupu un vienu ciklo-C, jalkil-C, ;alkoksigrupu, fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C,  alkoksigrupu un
vienu ar halogéna atomu aizvietotu C, .alkoksigrupu, fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C,  alkoksigrupu un
vienu C, .alkeniloksigrupu, fenilgrupa, aizvietota pie fenilgrupas
gredzena ar vienu ar halogéna atomu aizvietotu C,  alkoksigrupu
un vienu ciklo-C, alkil-C, ;alkoksigrupu, fenilgrupa, aizvietota pie
fenilgrupas gredzena ar vienu ar halogéna atomu aizvietotu C, .alk-
oksigrupu un vienu C, .alkeniloksigrupu vai fenilgrupa, aizvietota
pie fenilgrupas gredzena ar divam ar halogéna atomu aizvietotam
C, ;alkoksigrupam;

R? ir C, ;alkoksifenilgrupa, C, .alkeniloksifenilgrupa, ar halogéna
atomu aizvietota C, salkoksifenilgrupa, C, alkilpiridilgrupa vai fenil-
grupa, aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C, ;alkoksigrupu
un vienu halogéna atomu; un

W ir divvértiga grupa, kas attélota ar formulu (i):

Formula (i) -Y'-A'-,

kura A" ir C, ,alkilengrupa un
Y' ir -C(=0)- vai -C(=0)-N(R®)-,
kura R® ir Gdenraza atoms.

3. Savienojums saskana ar 2. pretenziju, kurd R ir fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar divam C, ,alkoksigrupam,
fenilgrupa, aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C, alk-
oksigrupu un vienu ciklo-C, alkil-C, .alkoksigrupu, fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C,  alkoksigrupu un
vienu ar halogéna atomu aizvietotu C, .alkoksigrupu, fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C,  alkoksigrupu un
vienu C, .alkeniloksigrupu, fenilgrupa, aizvietota pie fenilgrupas
gredzena ar vienu ar halogéna atomu aizvietotu C, alkoksigrupu
un vienu ciklo-C, ;alkil-C, .alkoksigrupu, fenilgrupa, aizvietota pie
fenilgrupas gredzena ar vienu ar halogéna atomu aizvietotu C, .alk-
oksigrupu un vienu C, .alkeniloksigrupu vai fenilgrupa, aizvietota
pie fenilgrupas gredzena ar divam ar halogéna atomu aizvietotam
C, ;alkoksigrupam;

R? ir C, .alkoksifenilgrupa, C,alkeniloksifenilgrupa, ar halogéna
atomu aizvietota C, .alkoksifenilgrupa, C, alkilpiridilgrupa vai fenil-
grupa, aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C, .alkoksigrupu
un vienu halogéna atomu; un

W ir divvértiga grupa, attélota ar formulu (i):

Formula (i) -Y'-A'-,

kura A" ir C,_alkilengrupa un
Y' ir -C(=0)-.

4. Savienojums saskana ar 2. pretenziju, kura R ir fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu C, alkoksigrupu un
vienu ar halogéna atomu aizvietotu C, ;alkoksigrupu, fenilgrupa,
aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu ar halogéna atomu aiz-
vietotu C, ;alkoksigrupu un vienu ciklo-C, jalkil-C, ;alkoksigrupu vai
fenilgrupa, aizvietota pie fenilgrupas gredzena ar vienu ar halogéna
atomu aizvietotu C, .alkoksigrupu un vienu C, .alkeniloksigrupu;
R? ir C, ;alkoksifenilgrupa vai C, alkilpiridilgrupa; un
W ir divvértiga grupa, attélota ar formulu (i):

Formula (i) -Y'-A'-,

kura A" ir C__alkilengrupa un
Y' ir -C(=0)-N(R®)-,
kura R® ir Gdenraza atoms.

5.  Savienojums vai ta sals saskana ar 4. pretenziju, kurs ir
izvéléts no grupas, kas sastav no $adiem savienojumiem:
N-[2-(4-difluormetoksi-3-izobutoksifenil)oksazol-4-ilmetil]-3-metil-
pikolinamida,
N-[2-(3-ciklobutilmetoksi-4-difluormetoksifenil)oksazol-4-iimetil]-
3-metilpikolinamida,
N-[2-(4-difluormetoksi-3-izobutoksifenil)oksazol-4-iimetil]-2-etoksi-
benzamida,
N-[2-(4-difluormetoksi-3-etoksifenil)oksazol-4-iimetil]-2-etoksibenz-
amida,

N-[2-(3-aliloksi-4-difluormetoksifenil)oksazol-4-iimetil]-2-etoksibenz-
amida,
N-[2-(4-difluormetoksi-3-izopropoksifenil)oksazol-4-ilmetil]-2-etoksi-
benzamida,
N-[2-(3-ciklopropilmetoksi-4-difluormetoksifenil)oksazol-4-ilmetil]-
2-etoksibenzamida un
N-[2-(3-but-3-eniloksi-4-difluormetoksifenil)oksazol-4-ilmetil]-2-etoksi-
benzamida.

6. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu vai sali
saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pretenzijai ka aktivo sastavdalu
un farmaceitiski pienemamu nesgju.

7.  Farmaceitiska kompozicija, kas paredzéta fosfodiestera-
zes 4 un/vai audz€ja nekrozes faktora-a pastarpinatas slimibas
arstéSanai vai profilaksei, turklat kompozicija satur savienojumu
vai sali saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pretenzijai.

8.  Farmaceitiska kompozicija, kas paredzéta atopiska dermatita
arstéSanai vai profilaksei, turklat kompozicija satur savienojumu vai
sali saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pretenzijai.

9.  Process farmaceitiskas kompozicijas razo$anai, kura pro-
cess ietver savienojuma vai sals saskana ar jebkuru no 1. Iidz
5. pretenzijai samaisiSanu ar farmaceitiski pienemamu neséju.

10. Savienojums vai sals saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pre-
tenzijai izmantoSanai par medikamentu.

11.  Savienojums vai sals saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pre-
tenzijai izmanto$anai slimibu, kas izvélétas no grupas, kas sastav
no akdtam un hroniskam elpoSanas celu slimibam; dermatozém;
nervu funkciju traucéjumu slimibam, saistitam ar Alcheimera un
Parkinsona slimibam; slimibam, kas saistitas ar mentalas darbibas
traucéjumiem; sistémiskiem un lokaliem artritiskiem traucéjumiem;
un kunga-zarnu trakta diftiza iekaisuma; alergiskam un/vai hroniskam
imdnam mijiedarbibas iekaisuma slimibam augséja elpoSanas trakta
un ta tuvuma, arstésana vai profilaksé cilveékam vai dzivniekam.

12. Process oksazola savienojuma, kas attélots ar formulu (1):

S
RZ—W—[N)—Rl (1)

kura R', R? un W ir tadi pasi, kd definéts 1. pretenzija, vai ta
sals razoSanai, kura process ietver savienojuma, kas attélots ar

formulu (2):
0
Rz\W/U\/X (2)

kura R? un W ir tadi pasi, ka definéts ieprieks, un X ir halogéna atoms
vai ta sals, reakciju ar savienojumu, kas attélots ar formulu (3):

1
HoN \H/R (3)
0 ,

kura R' ir tads pats, ka definéts ieprieks, vai ta sali.

)

(51) C12N 5/07301009 (11) 1957633
(21) 06816901.0 (22) 13.10.2006
(43) 20.08.2008

(45) 18.12.2013

(31) 727004 P (32) 13.10.2005 (33) US
835628 P 04.08.2006 us

(86) PCT/US2006/040148 13.10.2006

(87) W02007/047468 26.04.2007

(73) Anthrogenesis Corporation, 7 Powder Horn Drive, Warren
NJ 07059, US

(72) PALUDAN, Casper, US
EDINGER, James, US
HARBACHEUSKI, Ryhor, US
MURRAY, RoseAnn, US
HARIRI, Robert, J., US

(74) Weber, Martin, Jones Day, Prinzregentenstrafie 11, 80538
Minchen, DE
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Jevgenija GAINUTDINOVA, Juridiska firma METIDA,
Tomsona iela 24-15, Riga, LV-1013, LV

(54) IMUNMODULESANA, IZMANTOJOT PLACENTAS CIL-
MES SUNAS
IMMUNOMODULATION USING PLACENTAL STEM
CELLS

(57) 1. Placentas cilmes Sinas izmantoSanai panémiena, lai
nomaktu imtnas atbildes reakciju, turklat minétas placentas cilmes
S0nas nosakami nomac T Sinas proliferaciju, kuru stimulé Epsteina-
Barra virusa antigénprezentéjosSas B Sinas, un minétas placentas
cilmes Stnas nav trofoblasti, k& arT vismaz 80 % no minétajam
placentas cilmes Sinam ekspresé:

- CD200 un HLA-G;

- CD73, CD105 un CD200;

- CD200 un OCT-4 vai

- CD73, CD105 un HLA-G;
turklat minéta imdnas atbildes reakcija ir iminas atbildes reakcija
uz allotransplantatu, autoimiino slimibu, diabétu, sarkano vilkédi,
reimatoido artritu vai multiplo sklerozi.

2. Placentas cilmes Slnas izmantoS$anai saskana ar 1. preten-
ziju, turklat minétas T Sdnas ir CD4* T SGnas vai CD8* T Sunas.

3. Placentas cilmes Silinas izmantoSanai saskana ar 1. pre-
tenziju, turklat minétais panémiens papildus ietver antimakrofagu
iekaisuma proteina (MIP)-1a vai anti-MIP-18 antivielas izmantoSanu,
ka arT minéta antiviela ir klateso$a pietieckama daudzuma, lai izrai-
situ nosakamu MIP-1a vai anti-MIP-13 daudzuma samazinasanos
asints cilvékam, kur§ sanem minéto medikamentu.

4.  Placentas cilmes Sinas izmantoSanai saskana ar 1. preten-
ziju, turklat minétais panémiens papildus ietver CD34* Stnu vai no
kaulu smadzeném iegito mezinhimas cilmes $inu izmanto$anu.

5. Placentas cilmes Sinas izmantoSanai saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 4. pretenzijai, turklat minétie vismaz 80 % no minétajam
placentas cilmes $tnam ir CT-4*.

6. Placentas cilmes Silnas izmantoSanai saskana ar 1. pre-
tenziju, turklat minétie vismaz 80 % no minétajam placentas cilmes
Stnam ekspresé CD73, CD105 un CD200.

7.  Placentas cilmes Stnas izmantoSanai saskana ar 1. pre-
tenziju, turklat minétie vismaz 80 % no minétajam placentas cilmes
Stnam ekspresé CD200 un OCT-4.

8.  Placentas cilmes $unas izmantoSanai saskana ar 1. Iidz
7. pretenziju, turklat minétd imdnas atbildes reakcija ir imdnas
atbildes reakcija uz multiplo sklerozi.

9. Panémiens placentas cilmes Sunu populacijas kultivéSanai
in vitro, kas ietver:

- (a) placentas $idnu vairakuma noteikSanu jauktas limfocitu
reakcijas (MLR) test5;

- (b) placentas cilmes $Unu minéta vairakuma atlasi$anu, ja
placentas cilmes $inu minétais vairakums nosakami nomac CD4*
vai CD8" T Sunas proliferaciju, kuru stimulé EpSteina-Barra virusa
antigénprezentéjosas B Sdnas, turklat minétas placentas cilmes
Slnas piesaistas pie substrata, ka art minétas placentas cilmes
Stnas nav trofoblasti un vismaz 80 % no minétajam placentas
cilmes Stnam ekspresé:

- CD200 un HLA-G;

- CD73, CD105 un CD200;

- CD200 un OCT-4 vai

- CD73, CD105 un HLA-G.

10. Panémiens saskana ar 9. pretenziju, turklat minétas placen-
tas cilmes Slnas ir iegltas no amniona vai amniona un horiona.

11. Panémiens saskana ar 9. pretenziju, turklat minétas pla-
centas cilmes Sinas nomac CD4* vai CD8* T Sunas proliferaciju
par vismaz 50 %, par vismaz 75 %, par vismaz 90 % vai par
vismaz 95 %, salidzinot ar T Sunas proliferacijas apjomu minéto
placentas cilmes Sinu neesamibas gadijuma.

12. Panémiens saskana ar 9. pretenziju, turklat minétas pla-
centas cilmes SGnas nosakami nomac naturala killera (NK) Sanu
aktivitati.

13. lzoléta placentas cilmes S$inas populacija, kas kultivéta
saskana ar panémienu, kur$ aprakstits 9. pretenzija.

14. lzoléta placentas cilmes Sunu populacija, turklat minétas
placentas cilmes Stnas nav trofoblasti un vismaz 80 % no miné-
tajam placentas cilmes $inam ekspresé:

- CD200 un HLA-G;

- CD73, CD105 un CD200;
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- CD200 un OCT-4 vai

- CD73, CD105 un HLA-G;
ka arT minétas placentas cilmes Stnas nosakami nomac T Sinas
proliferaciju, kuru stimulé Epsteina-Barra virusa antigénprezenté-
josas B Sinas.

15. lIzoléta placentas cilmes Stnu populacija saskana ar 14. pre-
tenziju, turklat minétie vismaz 80 % no minétajam placentas cilmes
stnam ir OCT-4".

16. Izoléta placentas cilmes Stnu populacija saskana ar 14. pre-
tenziju, turklat minétie vismaz 80 % no minétajam placentas cilmes
Stnam ekspresé CD73, CD105 un CD200.

17. lzoléta placentas cilmes Stnu populacija saskana ar 14. pre-
tenziju, turklat minétie vismaz 80 % no minétajam placentas cilmes
Stnam ekspresé CD200 un OCT-4.

18. Izoléta placentas cilmes $inu populacija saskana ar
14. pretenziju, turklat minétas placentas cilmes Sinas nomac
imilnas atbildes reakciju.

19. lzoléta placentas cilmes $inu populacija saskana ar
18. pretenziju, turklat minéta imdnas atbildes reakcija ir imdnas
atbildes reakcija uz allotransplantatu.

20. lzoléta placentas cilmes Sinu populacija saskana ar
18. pretenziju, turklat minéta imdnas atbildes reakcija ir autoimdna
slimiba.

21. lzoléta placentas cilmes Sinu populacija saskana ar
20. pretenziju, turklat minéta autoimdna slimiba ir diabéts.

22. lzoléta placentas cilmes Sunu populacija saskana ar
20. pretenziju, turklat minéta autoimina slimiba ir sarkana vilkéde.

23. lIzoléta placentas cilmes Stnu populacija saskana ar 20. pre-
tenziju, turklat minéta autoimdna slimiba ir reimatoidais artrits.

24. Izoléta placentas cilmes Stnu populacija saskana ar 20. pre-
tenziju, turklat minéta autoimdna slimiba ir multipla skleroze.

(51) E06B 3/9612006%%)

(21) 07108251.5

(43) 20.08.2008

(45) 11.12.2013

(31) 0700417 (32) 19.02.2007

(73) Jeld-Wen Sverige AB, 265 81 Astorp, SE

(72) BRESMAN, Jonas, SE

(74) Bergquist, Kjell Gunnar, Zacco Sweden AB, Torggatan 8,

Box 142, 401 22 Géteborg, SE
Inara SMIDEBERGA, Agentira INTELS, a/k 30, Riga,
LV-1083 LV
(54) HERMETISKS RAMJA BLOKS
LEAK PROOF FRAME ASSEMBLY

(57) 1. Ramja bloks (1), kas ietver vismaz pirmo ramja pos-
mu (2), kur§ savienots kopa ar otro ramja posmu (4), turklat:

- pirmais ramja posms (2) satur pakapjveida pirmo gala sekci-
ju (9), kura ietver pirmo gala virsmu (10) un otro gala virsmu (11)
lenkT pret pirmo gala virsmu (10),

- otra gala virsmai (11) ir vertikals pagarindjums no pirmas
gala virsmas (10) I1dz Skautnei (12) ar pagarinajumu plakné (13),
kas ir paraléla pirmajai gala virsmai (10),

- ofrais ramja posms (4) satur otro gala sekciju (14), kas ietver
treSo gala virsmu (15), kura ir paraléla pirmajai gala virsmai (10),
un ceturto gala virsmu (16) ar pagarinajumu, kurs batiba ir per-
pendikulars treSajai gala virsmai (15),

- pirma gala virsma (10) ietver tapu (7), kuru paredzéts ievietot
tre$as gala virsmas (15) atveré (8), vai tre§a gala virsma (15)
ietver tapu (7), kura paredzéta mijiedarbibai ar atveri (8) pirmaja
gala virsma (10),

kas raksturigs ar to, ka tapa (7) un/vai atvere (8) satur augs$gjo
dalu (17, 22), kas ir noSkelta tada veida, ka:

- bridi, kad tapa (7) ir ievietota atveré (8) un treS$a gala
virsma (15) tiek virzita uz pirmo gala virsmu (10), otrais ramja
posms (4) ar noSkeltas augséjas dalas (17, 22) darbibas palidzibu
tiek virzits otras gala virsmas (11) virziena vismaz tad, kad tresa
gala virsma (15) ir pavirzijusies garam Skautnei (12),

- ceturta gala virsma (16) veido spiedsavienojumu ar vismaz
dalu no otras gala virsmas (11), lldzko tapa (7) ir ievietota atve-
ré (8) tiktal, ka noskelta augséja dala (17, 22) ievirzas tapas (7)
un/vai atveres (8) apaks$éja dala (20, 21) vismaz tad, kad tresa
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gala virsma (15) ir savietota kopa ar pirmo gala virsmu (10), turklat
apakséja dala (20, 21) ir 1saka par otras gala virsmas (11) vertikalo
pagarinadjumu.

2. Ramja bloks (1) saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka tapai (7) un atverei (8) katrai ir apaksejas dalas, kuras ir
salagotas attieciba viena pret otru tada veida, ka starp atveres (8)
un tapas (7) apaks$éjam dalam (20, 21) tiek izveidots spiedsavie-
nojums, kad tapa (7) ir pilniba ievietota atvere.

3. Ramja bloks (1) saskana ar 2. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka tapa (7) sastav no aug$éjas dalas (17) un apakséjas
dalas (20) un ka apak3$éja dala (20) ir Tsaka par otras gala virs-
mas (11) vertikalo pagarinajumu.

4. Ramja bloks (1) saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. preten-
zijai, kas raksturigs ar to, ka tapas (7) un/vai atveres (8) augséja
dala (17, 22) ir koniska vai puscilindriska vai ovala vai trisstirveida.

5. Ramja bloks (1) saskana ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzi-
jai, kas raksturigs ar to, ka pirmais ramja posms (2) ir apak$€jais
ramja posms (6) vai aug$éjais ramja posms (5) un ka otrais ramja
posms (4) ir vertikals ramja posms (3).

6. Ramja bloks (1) saskana ar jebkuru no 1. idz 4. preten-
zijai, kas raksturigs ar to, ka otrais ramja posms (4) ir apak$gjais
ramja posms (6) vai aug$€jais ramja posms (5) un ka pirmais
ramja posms (2) ir vertikals ramja posms (3).

7. Ramja bloks (1) saskana ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju,
kas raksturigs ar to, ka ramja bloks (1) ietver divus pirmos ramja
posmus (2), kas atrodas preti viens otram, un divus otros ramja
posmus (4), kas atrodas pretl viens otram, turklat pirmie (2) un
otrie (4) ramja posmi ir samontéti ta, ka pirmie (2) un otrie (4)
ramja posmi kopa veido taisnstdrveida rami.

8.  Ramja bloks (1) saskana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju,
kas raksturigs ar to, ka otrd gala virsma (11) ir novietota $aura
lenkT (a) attieciba pret pirmo gala virsmu (10) ta, ka Skautne (12)
ir saskaré ar ceturto gala virsmu (16) vismaz tad, kad tre$a gala
virsma (15) ir savietota kopa ar pirmo gala virsmu (10).

9.  Ramija bloks (1) saskana ar jebkuru no 1. l1dz 7. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka otra gala virsma (11) ir novietota perpen-
dikulari pirmajai gala virsmai (10) ta, ka otra gala virsma (11) ir
saskaré ar ceturto gala virsmu (16) vismaz tad, kad tre$a gala
virsma (15) ir savietota kopa ar pirmo gala virsmu (10).

10. Panémiens ramja bloka (1) kopmontazai, turklat ramja
bloks (1) ietver vismaz pirmo ramja posmu (2), kur§ savienots
kopa ar otro ramja posmu (4), turklat:

- pirmais ramja posms (2) satur pakapjveida pirmo gala sekci-
ju (9), kura ietver pirmo gala virsmu (10) un otro gala virsmu (11)
lenkt ar pirmo gala virsmu (10),

- otrajai gala virsmai (11) ir vertikals pagarindjums no pirmas
gala virsmas (10) I1dz Skautnei (12) ar pagarinajumu plakné (13),
kas ir paraléla pirmajai gala virsmai (10),

- ofrais ramja posms (4) satur otro gala sekciju (14), kura ietver
treSo gala virsmu (15), kas ir paraléla pirmajai gala virsmai (10),
un ceturto gala virsmu (16) ar pagarindjumu, kurs batiba ir per-
pendikulars treSajai gala virsmai (15),

- pirma gala virsma (10) ietver tapu (7), kura ievietota tresas
gala virsmas (15) atveré (8), vai treS$a gala virsma (15) ietver
tapu (7), kura mijiedarbojas ar atveri (8) pirmaja gala virsma (10),

kas raksturigs ar to, ka tapa (7) un/vai atvere (8) satur augs$gjo
dalu (17, 22), kas ir noSkelta tada veida, ka:

- bridi, kad tapa (7) ir ievietota atveré (8) un treS$a gala
virsma (15) tiek virzita uz pirmo gala virsmu (10), otrais ramja
posms (4) ar noSkeltas augséjas dalas (17, 22) darbibas palidzibu
tiek virzits otras gala virsmas (11) virziena vismaz tad, kad tresa
gala virsma (15) ir pavirzijusies garam Skautnei (12),

- ceturta gala virsma (16) veido spiedsavienojumu ar vismaz
dalu no otras gala virsmas (11), lldzko tapa (7) ir ievietota atve-
ré (8) tiktal, ka noskelta augséja dala (17, 22) ievirzas tapas (7)
un/vai atveres (8) apaks$éja dala (20, 21) vismaz tad, kad tresa
gala virsma (15) ir salagota ar pirmo gala virsmu (10), turklat
apakséja dala (20, 21) ir 1saka par otras gala virsmas (11) vertikalo
pagarinadjumu.

11. Panémiens saskana ar 10. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka tapa (7) un atvere (8) katra satur apaks$éjas dalas, kuras ir
salagotas attieciba viena pret otru tada veida, ka starp atveres (8)
un tapas (7) apaks$éjam dalam (20, 21) tiek izveidots spiedsavie-
nojums, kad tapa (7) ir pilniba ievietota atvere.

12. Panémiens saskana ar 11. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka tapa (7) sastav no aug$éjas dalas (17) un apakséjas dalas (20)
un ka apak$éja dala (20) ir Tsaka par otras gala virsmas (11)
vertikalo pagarinajumu.

13. Panémiens saskana ar jebkuru no 10. [idz 12. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka tapas (7) un/vai atveres (8) augséja dala (17,
22) ir koniska vai puscilindriska, vai ovala, vai trisstirveida.

14. Panémiens saskana ar jebkuru no 10. [idz 13. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka pirmais ramja posms (2) ir apakséjais
ramja posms (6) vai aug$éjais ramja posms (5) un ka otrais ramja
posms (4) ir vertikals ramja posms (3).

15. Panémiens saskana ar jebkuru no 10. lidz 13. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka otrais ramja posms (4) ir apak$g€jais ramja
posms (6) vai aug$éjais ramja posms (5) un ka pirmais ramja
posms (2) ir vertikals ramja posms (3).

16. Panémiens saskana ar jebkuru no 10. lidz 15. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka ramja bloks (1) ietver divus pirmos ramja
posmus (2), kas atrodas preti viens otram, un divus otros ramja
posmus (4), kas atrodas preti viens otram, turklat pirmie (2) un
otrie (4) ramja posmi ir samontéti ta, ka pirmie (2) un otrie (4)
ramja posmi kopa veido taisnstdrveida rami.

17. Panémiens saskana ar jebkuru no 10. [idz 16. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka otrd gala virsma (11) ir novietota $aura
lenkT (a) attieciba pret pirmo gala virsmu (10) ta, ka Skautne (12)
ir saskaré ar ceturto gala virsmu (16) vismaz tad, kad tre$a gala
virsma (15) ir saistita ar pirmo gala virsmu (10).

18. Panémiens saskana ar jebkuru no 10. [idz 16. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka otra gala virsma (11) ir novietota perpen-
dikulari pirmajai gala virsmai (10) ta, ka otra gala virsma (11) ir
saskaré ar ceturto gala virsmu (16) vismaz tad, kad tre$a gala
virsma (15) ir saistita ar pirmo gala virsmu (10).
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(57) 1. Metode vismaz vienu sialskabes atlikumu saturoSu
oligosaharidu, kas Seit tiek saukti par sialétiem oligosaharidiem,
razoSanai, kas ietver soli, kura mikroorganisms tiek kultivéts kulti-
véSanas vidé, kas eventuali satur eksogénu priekstecvielu, turklat
minétais mikroorganisms satur heterologus génus, kas kodé CMP-
Neu5Ac-sintetazi, sialskabes sintazi, GlcNAc-6-fosfat-2-epimerazi
un sialiltransferazi, un turklat endogénie géni, kas kodé sialskabes
aldolazi (NanA) un ManNac-kinazi (NanK), ir iznemti vai inaktivéti,
turklat minétais mikroorganisms ir spéjigs producét iek$éji aktivetu
sialskabi.

2. Metode saskana ar 1. pretenziju, turklat heterologais sialil-
transferazes géns ir izvéléts no a-2,3-sialiltransferazes, a-2,3- un
a-2,8-sialiltransferazes (cstll) un a-2,6-sialiltransferazes.

3.  Metode saskana ar 1. vai 2. pretenziju, turklat heterologais
CMP-Neu5Ac-sintetazes géns ir neuA, heterologais sialskabes sin-
tazes géns ir neuB un heterologais GIcNAc-6-fosfat-2-epimerazes
géns ir neuC.

4.  Metode saskana ar 3. pretenziju, turklat neuA, neuB un
neuC geéni ir izoléti no bakterialiem celmiem, kas to Stnu apvalka
satur sialétu struktdru, pieméram, no C. jejuni celma ar ATCC
piekluves Nr. 43438.

5. Metode saskana ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzijai, turklat
nanT, nanA, nanK un nanE géni ir iznemti vai inaktivéti.

6.  Metode saskana ar jebkuru no 1. lidz 5. pretenzijai, turklat
minétais mikroorganisms papildus kodé proteinu, kas veicina lak-
tozes asimiléSanu, un ir bez fermentiem, kas metabolizé laktozi.

7.  Metode saskana ar jebkuru no 1. [idz 6. pretenzijai, turklat
minétais mikroorganisms ir E. coli celms, kas ir LacY+, LacZ- un
eventuali MelA-.

8. Metode saskana ar jebkuru no 1. lidz 7. pretenzijai, tur-
klat eksogéna priekstecviela ir izvéléta no laktozes, galaktozes,
B-galaktozida un a-galaktozida, pieméram, globotriozes (Gal-a-
4GalB-4Gilc).

9.  Mikroorganisms, ka noteikts jebkura no 1. lidz 7. pretenzijai.

10.  Sanu kultive$anas vide, kas satur laktozi ka priekstedvielu
un mikroorganismu saskana ar 9. pretenziju.

11.  Metode saskana ar jebkuru no 1. [ldz 8. pretenzijai 3’-sialil-
laktozes vai 6'-sialillaktozes razoSanai, turklat mikroorganisms tiek
kultivets pie liela SGnu blivuma uz oglekla substrata, pieméram,
glikozes vai glicerina, un tiek barots ar laktozi, kas ir internalizéta
ar laktozes permeazi un sialéta ar minéto rekombinanto sialiltrans-
ferazi, izmantojot endogéni no UDP-GIcNAc radito CMP-Neu5Ac.

12. Metode saskana ar jebkuru no 1. lidz 8. pretenzijai GD3
razosanai, turklat heterologais sialiltransferazes géns ir bifunkcionala
a-2,3- un a-2,8-sialiltransferaze, pieméram, cstll géns no Campy-
lobacter jejuni, kas deponéts ar ATCC piekluves Nr. 43438, kas
katalizé sialilgrupas parnesi no iek$gji raditas aktivétas sialskabes
molekulas uz Neu5Aca-3GalB-4Glc (GM3), lai veidotu Neu5Aca-
8Neu5Aca-3Galp-4Glc (GD3).

13. Metode saskana ar 12. pretenziju, kas tiek attiecinata uz
GT3 razoSanu, turklat mikroorganisms tiek papildus kultivéts ta, ka
bifunkcionala sialiltransferaze katalizé sialilgrupas parnesi no ieksgji
raditas aktivétas sialskabes molekulas uz Neu5Aca-8Neu5Aca-
3GalB-4Glc (GD3), lai veidotu Neu5Ac5a-8Neu5Aca-8Neu5Aca-
3GalB-4Glc (GT3).

14. Metode saskana ar 11. pretenziju, kas tiek attiecinata uz
gangliozida GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-3)GalB-4Glc (GM1) kar-
bohidrata dalas razo$anu, turklat mikroorganisms papildus satur
heterologas sekvences, kas kodé B-1,4GalNAc-transferazi un
B-1,3-galaktoziltransferazi, turklat B-1,4GalNAc-transferaze parnes
UDP-GalNac grupu uz sialillaktozi (GM3), lai veidotu GalNAcB-
4(Neu5Aca-3)GalB-4Glc (GM2), un B-1,3-galaktoziltransferaze
parnes galaktozilgrupu uz GM2, lai veidotu GM1.

15. Metode saskana ar 14. pretenziju, turklat mikroorganisms
papildus satur heterologu sekvenci, kas kodé UDP-GIcNAc-4-epi-
merazi, pieméram, wbpP génu no P. aeruginosa vai gne génu no
C. jejuni.

16. Metode saskana ar 11. pretenziju, kas tiek attiecinata uz
Neu5Aca-3GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-3)GalB-4Glc (GD1a) un
GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-3)GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-3)GalB-
4Glc (GA1) razoSanu.

17. Metode saskana ar 14. vai 15. pretenziju specifiskai GM1 ra-
zoSanai, turklat heterologa sialiltransferaze ir a-2,3-sialiltransferaze,
kuru kodé cstlll géns, kas ir izoléts no C. jejuni celmiem, kuri
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ekspresé lipooligosaharidu struktiras, kas imité GM1 gangliozidu,
pieméram, no C. jejuni celma ar NCTC piekluves Nr. 11168.

18. Metode saskana ar 11. pretenziju, kas tiek attiecinata uz
gangliozida GalNAcB-4(Neu5Aca-3)GalB-4Glc (GM2) karbohidrata
dalas razosanu, turklat mikroorganisms papildus satur heterolo-
gas sekvences, kas kodé B-1,4-GalNAc-transferazi, pieméram,
CgtAll génu no C. jejuni O:36 celma ar ATCC piekluves Nr. 43456,
un UDP-GIcNAc-4-epimerazi, un turklat, lai traucétu UDP-Gal en-
dogénu producésanu, mikroorganisms ir ar vismaz vienu iznemtu
vai inaktiveétu génu no Sadiem tris géniem: galE géns, kas kodé
UDP-glikozes epimerazi, galU géns, kas kodé UDP-Glc-pirofosfo-
rilazi, un pgm géns, kas kodé fosfoglikomutazi.

19. Metode saskana ar 11. pretenziju, kas tiek attiecinata uz
GD2 gangliozida GalNAcB-4GalB-4GlcNeu5Aca-8Neu5Aca3 kar-
bohidrata dalas razoS$anu, turklat mikroorganisms papildus satur
heterologas sekvences, kas kodé UDP-GIcNAc-4-epimerazi un
B-1,4-GalNAc-transferazi, kas ka akceptoru izmanto GD3 cukuru,
pieméram, CgtAll proteinu no C. jejuni O:36 celma ar ATCC pie-
kluves Nr. 43456.

20. Metode saskana ar 19. pretenziju, kas tiek attiecinata
uz GD1b cukura (GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-8Neu5Aca-3)GalB-
4GIc) un GT1c cukura (GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-8Neu5Aca-
8Neu5Aca3)GalB-4Glc) razosanu, turklat mikroorganisms papildus
satur heterologu sekvenci, kas kodé (-3-Gal-transferazes génu,
pieméram, cgtB génu no C. jejuni O:2 celma ar NCTC piekl|uves
Nr. 11168.

21. Metode saskana ar 20. pretenziju, kas tiek attiecinata uz GT1b
(Neu5Aca-3GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-8Neu5Aca3)GalB-4Glc),
GQ1c (Neu5Aca-3GalB-3GalNAcB-4(Neu5Aca-8Neu5Aca-
8Neu5Aca3)GalB-4Glc), GQ1b (Neu5Aca-8Neu5Aca-3GalB-
3GalNAcB-4(Neu5Aca-8Neu5Aca3)GalB-4Glc) un GP1c
(Neu5Aca-8Neu5Aca-3GalB-3GalNAcB-4(NeuSAca-8Neu5Aca-
8Neu5Aca3)GalB-4Glc) razosanu, turklat mikroorganisms papildus
satur heterologu sekvenci, kas kodé génu, kurs kodé sialiltransferazi,
kas ka akceptoru izmanto GD1b un GT1c.

22. Metode saskana ar 19. pretenziju, turklat, lai traucétu UDP-
Gal endogénu producés$anu, mikroorganisms ir ar vismaz vienu
iznemtu vai inaktivétu génu no Sadiem tris géniem: galE géns,
kas kodé UDP-glikozes epimerazi, galU géns, kas kodé UDP-Glc-
pirofosforilazi, un pgm géns.

23. Metode saskana ar 11. pretenziju, kas tiek attiecinata uz
GT1b gangliozida:

Neu5Aca3 Galp-3GalNAcB-4GalB-4Glc

|
Neu5Aca-8NeuSAcal

karbohidrata dalas razoS$anu, turklat mikroorganisms papildus satur
heterologas sekvences, kas kodé UDP-GIcNAc-4-epimerazi, 3-1,4-
GalNAc-transferazi, kas ka akceptoru izmanto GD3 cukuru, piemé-
ram, CgtAll proteinu no C. jejuni O:36 celma ar ATCC piekl|uves
Nr. 43456, un (-1,3-galaktoziltransferazi, pieméram, cgtB génu no
C. jejuni O:2 celma ar NCTC piekluves Nr. 11168.

24. Metode saskana ar jebkuru no 1. [1dz 8. pretenzijai Neu5Aca-
3GalB-3GalNAcB-4(NeubAca-3)GalB-4Glc (GD1a) un Neu5Aca-
8Neub5Aca-3GalB-3GalNAcB-4(NeubSAca-3)GalB-4Glc (GT1a)
razoSanai, turklat mikroorganisms satur heterologas sekvences,
kas kodé bifunkciondlu a-2,3- un o-2,8-sialiltransferazi, piemé-
ram, cstll génu no C. jejuni celma ar ATCC piekluves Nr. 43438,
B-1,4GalNAc-transferazi, pieméram, cgtAll génu no C. jejuni O:36
celma ar ATCC piekluves Nr. 43456, kas neizmanto GD3 cukuru
ka akceptoru, un B-1,3-galaktoziltransferazi, pieméram, cgtB génu
no C. jejuni O:2 celma ar NCTC piekluves Nr. 11168.

25. Metode saskana ar jebkuru no 1. [ldz 8. pretenzijai pen-
tasaharida LST, (NeuSAca-3GalB-4GlcNacB-3GalB-4Glc) razosa-
nai, turklat sialiltransferaze ir a-2,3-sialiltransferaze, pieméram,
nst géns, un turklat mikroorganisms papildus satur heterologus
IgtA un IgtB génus, kas kodé attiecigi B-1,3-GIcNAc-transferazi un
B-1,4-galaktoziltransferazi.

26. Metode saskana ar 23. pretenziju sialil-Laisil-X-oligosaha-
ridu razo$anai, turklat mikroorganisms papildus satur heterologu
sekvenci, kas kodé a-1,3-fukoziltransferazi, pieméram, H. pylori
futA (SEQ ID NO: 18) vai futB (SEQ ID NO: 19).
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27. Metode saskana ar jebkuru no 1. [idz 8. pretenzijai sialozil-
galaktozilglobozida (Neu5Aca-3GalB-3GalNAcB-3Gala-4GalB-4Gal)
razoSanai, turklat mikroorganisms tiek kultivéts vidé ar globotriozi
un ir LacY+, MelA-, nanT+, nanA-, nank-, un satur heterologu
IgtD, pieméram, IgtD génu no Haemophilus influenzae HI1578,
GenBanK piekluves numurs U32832, génus a-2,3-sialiltransferazei
un UGP-GIcNAc-C4-epimerazei, ka arm neuABC génus.

28. Metode saskana ar jebkuru no 1. [idz 8. pretenzijai sialil-
galaktozes (Neu5Aca-3Gal) un sialétu oligosaharidu ar reducgjosu
gala galaktozi razoSanai, turklat mikroorganisms ir galK-, nanA-
un nanK- (vai nanKEAT-) un ekspresé génu sialiltransferazei un
neuBCA génus, un tas tiek kultivets vidé ar galaktozi.

29. Metode saskana ar 1. pretenziju sialétu oligosaharidu ar
hitooligosaharidu struktdru to reducéjos$aja gala, pieméram, sialéta
heptasaharida Neu5AcB-3GalB-4[GIcNAcB-4]4GIcNAc razo$anai,
turklat sialiltransferaze ir a-2,3-sialiltransferaze, pieméram, Neisseria
nst géns, un mikroorganisms papildus satur hitina oligosaharida
sintazi, pieméram, Azorhizobium caulinodans nodC génu, un
B-1,4-galaktoziltransferazes génu, pieméram, Neisseria meningitidis
IgtB génu.

30. Metode saskana ar 29. pretenziju sialéta tetrasaharida
NeuS5Aca-3GalB-4GIcNAcB-4GIcNAc razosanai, turklat mikroor-
ganisms papildus satur heterologu sekvenci, kas kodé hitinazi,
pieméram, chiA génu.

31. Metode saskana ar 29. vai 30. pretenziju, turklat kultive-
Sanas videi netiek pievienota nekada eksogéna priekstecviela.

32. Metode saskana ar jebkuru no 11. I1dz 31. pretenzijai, turklat
mikroorganismi aug uz glicerina vai glikozes ka oglekla substrata.

33. Mikroorganisms, ka noteikts jebkura no 12., 14., 15., 17. un
no 18. lidz 30. pretenzijai.
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(43) 24.12.2008
(45) 16.04.2014
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(86) PCT/JP2007/052887 16.02.2007
(87) WO02007/094472 23.08.2007
(73) Sekiyama, Atsuo, 32-1, Esaka-cho 4-chome, Suita-shi, Osaka
5640063, JP

(72) SEKIYAMA, Atsuo, JP

(74) Duckworth, Timothy John, J AKemp, 14 South Square, Gray’s
Inn, London WC1R 5JJ, GB
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
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(54) BIOLOGISKAS SLODZES INDIKATORS UN METODE
BIOLOGISKAS SLODZES MERISANAI
BIOLOGICAL LOAD INDICATOR AND METHOD OF
MEASURING BIOLOGICAL LOAD

(57) 1. IndicéjoSa Idzekla izmantoSana in vitro, mentalo sta-
vok|u, kas izvéléti no grupas: mentalais nogurums, fiziskais nogu-
rums, stress, trauksme, depresija un Sizofrénija, novértésana, kur
indicéjosais I1dzeklis satur vismaz astonus citokinu veidus, izvélétus
no grupas, kas sastav no IL-1B, IL-1ra, IL-2, IL-3, IL-4, IL-5, IL-7,
IL-8, IL-9, IL-10, IL-11, IL-12, IL-13, IL-15, IL-17, eotaksina, pamata
FGF, G-CSF, GM-CSF, IFN-y, IFN-a, IP-10, MCP-1, MIP-1a, MIP-18,
PDGF-BB, RANTES, TNF-a, VEGF, CSF-2, TGF-B, neirotrofina 5,
MCP-3, B-2-mikroglobulina, angiotensina Il, CSF-3, CXC hemokina
liganda 1, CXC hemokina liganda 5 un HGF, kur katra citokina
daudzumu reizina ar svérSanas koeficientu.

2. Parbaudes lidzekla izmantoSana in vitro, mentalo stavokl|u,
kas izvéléti no grupas: mentalais nogurums, fiziskais nogurums,
stress, trauksme, depresija un Sizofrénija, parbaudé, kur parbaudes
[Tdzeklis satur vismaz astonus antivielu veidus, izvélétus no grupas,
kas sastav no antivielam, kas specifiski atpazist attiecigi IL-1p,
IL-1ra, IL-2, IL-3, IL-4, IL-5, IL-7, IL-8, IL-9, IL-10, IL-11, IL-12,
IL-13, IL-15, IL-17, eotaksinu, pamata FGF, G-CSF, GMCSF, IFN-y,
IFN-qa, IP-10, MCP-1, MIP-1a, MIP-1B3, PDGF-BB, RANTES, TNF-a,
VEGF, CSF-2, TGF-B, neirotrofinu 5, MCP-3, B-2-mikroglobulinu,
angiotensinu |l, CSF-3, CXC hemokina ligandu 1, CXC hemokina
ligandu 5 un HGF.

3. Metode tadu mentalo stavoklu mérisanai, kas izvéléti no
grupas: mentalais nogurums, fiziskais nogurums, stress, trauksme,

depresija un Sizofrénija, kur metode satur posmu, kura tiek mérits
citokinu saturs biologiska parauga, izmantojot 2. pretenzija minéto
testéSanas Iidzekli, un posmu, kura, veicot proporcionalo svérsanu,
tiek salidzinats minétaja mérisanas posma iegitais daudzums ar
1. pretenzija minéta indicéjosa Iidzekla daudzumu.

4.  Metode saskana ar 3. pretenziju, kurd minétais paraugs ir
plazma, serums, siekalas vai urins.

(51) €CO7D 471/0420060")
AG61K 31/519(200601)
AG61P 35/00200607)

(21) 08017944.3

(43) 04.02.2009

(45) 18.12.2013

(31) 0507032 (32) 01.07.2005 (33) FR

(62) EP06778710.1 / EP1902054

(73) SANOFI, 54 rue La Boétie, 75008 Paris, FR

(72) BOURRIE, Bernard, FR
CASELLAS, Pierre, FR
JEGHAM, Samir, FR
MUNEAUX, Claude, FR
PERREAUT, Pierre, FR

(74) Jacobson, Claude, Cabinet Lavoix 2, place d’Estienne
d’Orves, 75441 Paris Cedex 09, FR
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
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(54) PIRIDO[2,3-D]PIRIMIDINA ATVASINAJUMI, PANEMIENS
TO IEGUSANAI UN TO TERAPEITISKA IZMANTOSANA
PYRIDO[2,3-D]JPYRIMIDINE DERIVATIVES, PROCESS
FOR THEIR PREPARATION AND THEIR THERAPEUTICAL
USE

(57) 1. Savienojums, kas atbilst formulai (I):

S, -

kas raksturigs ar to, ka Ar, ir izvéléts no:
ds\

‘t} —6: OJ‘ ‘Qj\i

@;w ‘Q:Jvm

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka tas ir forma, kas ir:
nehirala vai
racémiska, vai
bagatinata ar vienu stereoizoméru, vai
bagatinata ar vienu enantioméru;
ar to, ka tas neobligati ir sals forma,
un ar to, ka tas neobligati ir hidrats vai solvats.

3.  Farmaceitiska kompozicija, kas raksturiga ar to, ka satur
savienojumu saskana ar 1. vai 2. pretenziju un arl vismaz vienu
farmaceitiski pienemamu pildvielu.

4.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 3. pretenziju, kas
raksturiga ar to, ka satur arT vismaz vienu citu pret vézi aktivu
sastavdalu.

5. Medikaments, kas raksturigs ar to, ka satur savienojumu
saskana ar 1. vai 2. pretenziju vai ST savienojuma farmaceitiski
pienemamas skabes pievienoSanas sali, vai arl savienojuma ar
formulu (I) hidratu vai solvatu.

(1) 2020410

(22) 29.06.2006
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6.  Savienojuma saskana ar 1. vai 2. pretenziju izmantoSana
medikamenta iegt$anai, kas paredzéts Stnu proliferacijas izraisitu
vai paasinatu slimibu arstésanai un profilaksei.

7. lzmantoSana saskana ar 6. pretenziju leikémiju, primaru un
metastatisku viendabigu audzéju, karcinomu un véza profilaksei un
arstésanai.

8. Panémiens savienojuma saskana ar 1. vai 2. pretenziju
iegusSanai, kas raksturigs ar to, ka savienojums ar formulu:

Ci

S @
J\ L = Cl

80, "N

} chwn—fi
CH, 1

o]
reagé ar aminu ar formulu Ar’,NH, (Ill), kura Ar’, ir Ar,, ka definéts
1. vai 2. pretenzija, vai Ar, prekursors; un, kur tas ir piemérojams,
$ada veida ieguta savienojuma Ar’, grupa tiek parveidota Ar, grupa.
9. Panémiens savienojuma saskana ar 1. vai 2. pretenziju
iegtsanai, kas raksturigs ar to, ka reagé:
(iy savienojums ar formulu:

Cl
N N ()
P P Cl
RID N Rll

kura R, ir aizejo$a grupa, tada ka: (a) halogéna atoms, jo Tpasi
hlora vai broma atoms, vai (b) alkil-S(O), -, kurda m ir 0, 1 vai 2;
kura R,, ir NHC(O)-NH-tBu; un

(i) amins ar formulu Ar’,NH, (lll), kura Ar’, ir Ar,, k& definéts
prieks (1), vai Ar, prekursors; un, kur tas ir piemeérojams, $ada veida
iegita savienojuma Ar’, grupa tiek parveidota Ar, grupa, kura

(@) jaR,,ir halogéna atoms vai alkil-S(O),_-, kur m ir 2, reakcija
atplides temperatirai;

(b) ja R, ir alkil-S(O), -, kur m ir O vai 1, reakcija tiek veikta
ar Ar’,NH, (Ill) kauséta stavoklr;
kur tas ir piemérojams, savienojuma (lll) Ar'’, grupa klatesosas
amina funkcijas tiek parveidotas sals forma vai iepriek$ aizsargatas.

10. Panémiens saskana ar 9. pretenziju, kura $Kidinatajs ir
polars.

11.  Panémiens saskana ar 10. pretenziju, kura Skidinatajs ir

(i) tetrahidrofurans, dimetilsulfoksids vai etanols, neobligati
izmantots neliela daudzuma skabes, tadas ka salsskabe, klatbatne,
vai

(ii)  dimetilsulfoksids, izmantots stipras bazes, tadas ka tBuOK,
klatbatné.

(51) E04B 7/22(200600 (11) 2027347

E04C 2/54200001)
(21) 07736110.3 (22) 11.06.2007
(43) 25.02.2009
(45) 15.01.2014
(31) 20060445 (32) 13.06.2006 (33) IE
(86) PCT/IE2007/000054 11.06.2007
(87) WO0O2007/144861 21.12.2007
(73) Kingspan Research and Developments Limited, Dublin Road,

Kingscourt, County Cavan, IE
(72) CAROLAN, James, IE
FLYNN, Gregory, IE
(74) Lane, Cathal Michael, et al, Tomkins & Co., 5 Dartmouth
Road, Dublin 6, IE
Valters GENCS, Zvérinata advokata Valtera Genca birojs,
Kr. Valdemara iela 21, Riga, LV-1010, LV
(54) CAURSPIDIGA PLAKSNE
A TRANSLUCENT PANEL
(57) 1. Sienas panelis (1), kas satur caurspidiga materiala
nedalitu korpusu, turklat: nedalttais korpuss ietver sienas apdares
lTdzeklus (2, 3, 5, 6) un stiprindjumu (4), kur§ atrodas starp sienas
apdares Iidzekliem; sienas apdares Iidzekli un stiprindjums (4) ir no
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caurspidiga materiala; sienas apdares Iidzekli satur aréjo sienu (2),
iek$&jo sienu (3), garenvirziena izvérstu pirmo malu (5) un preti
pirmajai malai (5) garenvirziena izvérstu otro malu (6), turklat pirmajai
malai (5) ir arja izvirzijuma un iedobuma dalas (10, 21, 11) un
otrajai malai ir aréja izvirzijuma un iedobuma dalas (12, 20, 13),
ka arT pirmas malas izvirzijuma un iedobuma dalas (10, 21, 11) ir
salagojamas ar attiecigajam otras malas iedobuma un izvirzijuma
dalam (12, 20, 13), lai batu saderiba starp viena panela pirmo
malu (5) un cita tada paSa panela otro malu (6); stipringjums (4)
ir daudzkartains stiprinajums (4) un pirmajai malai (5) ir aréja

kas atrodas starp iek$&ja un aréja iedobuma dalam (12, 20),
kas raksturigs ar to, ka panela otrajai malai ir integrals cau-
rums (25) fikséjoSa elementa (30) uznemsSanai un ka pirmas
malas (5) argja izvirzijuma dala (10) ir tik gara, lai parklatu cita
tada paSa panela otras malas (6) fikséjoSo caurumu (25).
2. Sienas panelis saskana ar 1. pretenziju, turklat pirmas
malas (5) aréja izvirzijuma dala (10) ir izvirzita pari sanu Skaut-

dala (20).

3. Sienas panelis saskana ar 1. vai 2. pretenziju, turklat
vismaz vienai no malam (5, 6) ir starplikas padzilinajumi (51, 52),
lai uznemtu dalu (62, 63, 66) no starplikas stiena (60, 65).

4. Sienas panelis saskana ar 3. pretenziju, turklat abam
malam (5, 6) ir starplikas padzilingjumi (51, 52).

5. Sienas panelis saskana ar 4. pretenziju, turklat starplikas
padzilingjumi (51, 52) ir salagoti.

6.  Sienas panelis saskana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju,
turklat caurspidigais materials satur caurspidigu termoreaktivu
materialu.

7.  Sienas panelis saskana ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju,
turklat caurspidigais materials satur polikarbonata materialu.

8.  Sienas struktdra, kura ieklauts sienas panelis saskana ar
jebkuru iepriekSejo pretenziju.

9. Konstrukcijas sistéma, kas satur vismaz vienu sienas
paneli saskana ar jebkuru no 1. lidz 7. pretenzijai un starplikas
elementus (60, 65), lai savienotu spraugu starp paneli un atbalsta
elementu (80).

10. Sistéma saskana ar 9. pretenziju, turklat starplikas elementi
ietver starpliku (65), lai atbalstitu sienas panela vienu malu.

11. Sistéma saskana ar 9. pretenziju, turklat starplikas elementi
ietver starpliku (60) divu blakus esoSu sienas panelu blakusSkautnu
atbalstiSanai.

12. Struktdra, kura ieklauta konstrukcijas sisttma saskana ar
jebkuru no 9. [idz 11. pretenzijai.

50
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(54) KREPETAS ABSORBEJOSAS LOKSNES UZBUVE AR
LOKALI MAINIGU BAZES SVARU
FABRIC CREPED ABSORBENT SHEET WITH VARIABLE
LOCAL BASIS WEIGHT

(57) 1. Absorbéjosa celulozes loksne ar lokali mainigu bazes
svaru, kura satur papirripnieciba izmantoto kompreséto Skiedru
tiklu (retikuletu Skiedru struktdru) un ir izveidota:

(@) nodaudzam iegarenam paaugstinata blivuma zonam, kuras
pa lielakai dalai ir orientétas masinas virziena (MD), resp., loksnes
parvieto$anas virziena, un kuram ir relativi mazs bazes svars, ka
art ir priek$§&ja un aizmuguréja malas (380, 382) to longitudinalajos
galos, un

(b) no daudzam ar Skiedram bagatinatam kupolveida zo-
nam (12), kas ir savienotas ar daudzam iegarenajam paaugsti-
nata blivuma zonam (14), pie tam ar Skiedram bagatinatajam
zonam (12) ir: (i) relativi liels lokals bazes svars; (ii) daudzas
masinas Skérsvirziena (CD) stiepjoSas mugurinas (kores), kuram
CD virziena ir velvjveida parsedzu profils attieciba pret daudzo
iegareno paaugstinata blivuma zonu (14) priek$&jam un aizmugu-
réjam malam (380, 382).

2. Absorb&joSa celulozes loksne saskana ar 1. pretenziju,
pie kam iegarenas paaugstinata blivuma zonas (14) papildus ir
raksturigas ar to, ka tam attieciba MD/CD aptuveni ir robezas no
6 I1dz 10.

3.  AbsorbéjoSa celulozes loksne saskana ar jebkuru ieprieksejo
pretenziju, pie kam ar Skiedram bagatinatajas kupolveida zonas (12)
Skiedru orientacija izliecas loksnes CD virziena.

4. Absorbé&josa celulozes loksne saskana ar jebkuru iepriek-
8&jo pretenziju, pie kam iegarenajam ar Skiedram bagatinatajam
paaugstinata blivuma zonam (14), kuram ir relativi mazs bazes
svars un kuras pleSas MD virziena, Skiedru orientacija izliecas
loksnes CD virziena.

5. AbsorbéjoSa celulozes loksne saskana ar jebkuru iepriekséjo
pretenziju, pie kam loksné ir tukSumi, kuru tilpums ir vienads ar
vai lielaks par 9 gramiem uz gramu lidz 12 gramiem uz gramu.

6.  Absorbéjosa celulozes loksne saskana ar 1. pretenziju, pie
kam CD garums ir lielaks par 6 %.

7.  AbsorbgjoSa celulozes loksne saskana ar 1. pretenziju,
pie kam iegarenas paaugstinatd blivuma zonas (14) ir izkartotas
raksta, kura atkartojas daudzi galvenokart paraléli lineari masivi,
kas viens attieciba pret oftru ir izvietoti Sahveidigi ta, ka daudzie
sakeré iesaistitie masivi ir izvietoti starp CD virziena salagotu
iegareno paaugstinata blivuma zonu (14) pari, pie tam iegarenas
paaugstinata blivuma zonas (14) ir pozicionétas un konfigurétas ta,
ka ar Skiedram bagatinatas kupolveida zonas (12), kas atrodas starp
CD virziena salagotu iegareno paaugstinata blivuma zonu (14) pari,
pleSas CD virziena un tas nenosprosto priek§€ja un aizmuguréja
malas (380, 382) vismaz viena no sakeré iesaistitajiem linearajiem
masiviem.

8.  Absorbéjosa celulozes loksne saskana ar 7. pretenziju, pie
kam priek$€ja un aizmuguréja MD malas (392, 394) ar Skiedram
bagatinatajas kupolveida zonas (12) pa lielakajai dalai ir izliektas
iekSup tada veida, ka centrala parsedze (396) ar Skiedram baga-
tinatajas kupolveida zonas (12) ir mazaka par parsedzi (398) ar
Skiedram bagatinato kupolveida zonu (12) lateralajos galos.

9.  AbsorbéjoSa celulozes loksne saskana ar 8. pretenziju, pie
kam ar Skiedram bagatinatas kupolveida zonas (12) no loksnes
laukuma aiznem aptuveni no 50 % Iidz aptuveni 95 %.

10. Absorbéjosa celulozes loksne saskana ar 9. pretenziju, pie
kam reprezentativie laukumi zonas ar relativi augstu bazes svaru
uzrada raksturigu lokalo bazes svaru vismaz par 25 % lielaku,
salidzinot ar raksturigo bazes svaru reprezentativajas zonas ar
zemu lokalo bazes svaru.

11.  AbsorbéjoSa celulozes loksne saskana ar jebkuru no
1. lidz 11. pretenzijai, pie kam loksnes 1patnéjais tilpums ir lie-
laks par 5,5, kas izteikts papirripnieciba izmantotajas meérvieni-
bas (mils/8plies)/(Ib/ream), kuras: ,mil” ir garuma vieniba, kas ir
vienada ar tdkstoSdalu no collas un tiek izmantota materiala biezuma
raksturoSanai, ko pardod loksnés; ,ply” ir slanis: ,Ib” ir marcina;
,ream” ir rise (lokSnu daudzuma mérvieniba papira paka), vai lie-
laks par 0,085 ar mérvienibu mm/8plies/gsm, kura ,gsm” ir grams
uz m?, pie tam: (i) loksné tukS8umu tilpums ir 9 grami uz gramu
vai lielaks, kad tas bazes svars ir 23 marcinas uz risi (37,5 grami
uz m?) vai mazaks; (ii) loksné tukSumu tilpums ir 7 grami uz gramu
vai lielaks, kad tas bazes svars ir lielaks par 23 marcinam uz risi
(37,5 grami uz m?).

12. Panémiens ar lenti krepétas absorbéjosas celulozes loksnes
iegtsanai, kur§ satur:

(a) papira razoSanas kompozicijas atidenoSanu kompaktésa-
nas cela, lai izveidotu topoSo klajumu ar batiba gadijuma rakstura
papira razo$anai nepiecieSamo Skiedru sadalljumu;

(b) atadenota klajuma, kuram bdtiba ir gadijuma rakstura Skied-
ru orientacija, uznesanu uz transporté$anas lentes virsmas (284),
kura parvietojas translacijas kustiba ar virsmas parneses atrumu;

(c) minéta klajuma uz transporté$anas lentes virsmas (284)
krepéSanu ar krepésanas lenti pie klajuma konsistences aptuveni
no 30 % Iidz aptuveni 50 %, izmantojot trafarétu krepéSanas len-
ti (60), pie tam krepéSanas solis ar lenti, iedarbojoties ar spiedienu,
notiek kontaktzona/sprauga, kas izveidota starp transportéSanas
lentes virsmu (284) un krepésanas lenti (60), kura parvietojas ar
lentes atrumu, kas ir mazaks par parneses virsmas atrumu, pie
tam trafarétas lentes raksts, minétas spraugas parametri, atrums
delta un klajuma konsistence tiek izvéléti tadi, ka klajums tiek
krepéts no transportéSanas lentes virsmas (284) un no jauna tiek
izkliedéts uz krepésanas lentes (60), lai formé&tu klajumu ar Skied-
ru tiklu (retikulétu Skiedru struktdru), kura ir daudzas savstarpéji
saistitas zonas ar lokali atSkirigiem bazes svariem, kuras ietver
vismaz: (i) daudzas ar Skiedram bagatinatas kupolveida zonas (12)
ar augstu lokalu bazes svaru, kuras ir savstarpgji saistitas ar:
(ii) daudzu iegarenu zonu (14) palidzibu no kompresétam papira
razosanas Skiedram, pie tam iegarenajam zonam ir relativi zems
lokals bazes svars un tas pa lielakai dalai ir orientétas loksnes
parvietoSanas masinas virziena (MD), turklat iegarenas palielinata
blivuma zonas papildus ir raksturigas ar to, ka attieciba MD/CD
ir vismaz 1,5, un ar to, ka

(d) klajums tiek zaveéts.

13. Panémiens saskana ar 12. pretenziju, pie kam ar Skiedram
bagatinatas kupolveida zonas ietver izstiepjamas makroieloces.

14. Panémiens saskana ar 13. pretenziju, pie kam tas papildus
ietver makroielo€u stiepSanu, klajumu stiepjot loksnes parvietoSanas
MD virziena.

15. Panémiens saskana ar jebkuru no 12. [idz 14. pretenzijai,
kur$ papildus satur sekojoSus solus:

klajuma uzneSanu uz Yankee tipa zavétaja (120), kura papira
lente tiek zavéta, to piespiezot pie zavétaja cilindra;

klajuma no Yankee zavétaja (120) krepésSanu un

klajuma uztiSanu uz spoles (276), kura tiek darbinata, ieverojot
attiecibu ,Fabric Crepe / Reel Crepe” robezas no aptuveni 1 lidz
aptuveni 20.

16. Panémiens saskana ar 15. pretenziju, pie kam panémiena
IstenoSanai attieciba ,Caliper Gain / % Reel Crepe” ir robezas no
aptuveni 1,5 lidz aptuveni 5.

17. Panémiens saskana ar jebkuru no 13. lidz 16. pretenzijai,
kur$ papildus satur sekojoSus solus, pie kam loksnei Tpatngjais
tilpums ir lielaks par 5,5 ar mérvienibu (mils/8plies)/(Ib/ream) vai
lielaks par 0,085 (mm/8plies/gsm), pie tam: (i) loksnei tukSumu
tilpums ir 9 grami uz gramu vai lielaks, kad tai ir bazes svars, kas
lielaks par 23 marcinam uz risi (resp., lielaks par 37,5 gramiem
uz m2).
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18. Absorbéjosa celulozes loksne saskana ar jebkuru no 1. lidz
11. pretenzijai, pie kam iegarenas zonas (14) ar palielinatu blivumu
papildus ir raksturigas ar to, ka MD/CD attieciba ir vismaz 1,5.

]
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(74) Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) DIAGNOSTIKAS TESTS JUTIBAI PRET B-RAF KINAZES
INHIBITORU
DIAGNOSTIC TEST FOR SUSCEPTIBILITY TO B-RAF
KINASE INHIBITORS

(57) 1. Metode véza Sunu jutibas noteikS§anai pret B-Raf kinazes
inhibitoru, metode ietver:

- nukleinskabes parauga sagadi no véza pacienta véza Stnam,

- mérka nukleotidu sekvences amplifikaciju nukleinskabes pa-
rauga, pielietojot praimeru pari, kas amplificeés mérka polinukleotidu
sekvenci, raksturigu ar to, ka mérka polinukleotidu sekvence ietver
V600E, V600D vai V600K izmaintto BRAF sekvenci, un amplifikacija
tiek veikta iezimétas oligonukleotidu zondes klatbatné, kura ietver
sekvenci SEQ ID NO: 1, raksturigu ar to, ka ,n” ir dezoksiinozins,
un nosaka izmainitas sekvences esamibu V600E, V600D vai V600K
BRAF mutacijas saita, un

- V600E, V600D vai V600K BRAF mutacijas esamibas vai
neesamibas noteikSanu, ar to nosakot véza $tnu jutibu pret B-Raf
inhibitoru.

2. Metode saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka am-
plifikacija tiek veikta otras zondes klatbitné, kas nosaka dabigas
sekvences esamibu V600E, V600D vai V600K mutacijas saita.

3. Metode saskana ar 2. pretenziju, raksturiga ar to, ka otra
zonde ietver vismaz 15 blakus esoSus nukleotidus nukleinskabju
sekvencé SEQ ID NO: 2.

4.  Metode saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka viens
no para praimeriem ietver vismaz 15 blakus esoSus nukleotidus
nukletnskabju sekvencé SEQ ID NO: 3.

5. Metode saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka viens
no para praimeriem ietver vismaz 15 blakus esoSus nukleotidus
nukletnskabju sekvencé SEQ ID NO: 4.

6. Metode saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka re-
akcijas amplifikacija ietver RT-PCR proceduru.

7. Metode saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka B-Raf
kinazes inhibitors ir mutant-specifisks B-Raf kinazes inhibitors.
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8.  Metode saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka B-Raf
kinazes inhibitors ir PLX4032.

9.  Komplekts pacienta, kur$ batu kandidats arstéSanai ar B-Raf
kinazes inhibitoru noteik§anai, raksturigs ar to, ka komplekts ietver
pirmo aléles-specifisko zondi, raksturigu ar to, ka pirma zonde ir
piemérota V600E, V600D vai V600K BRAF mutacijas noteikSa-
nai un ietver sekvenci SEQ ID NO: 1, raksturigu ar to, ka ,n” ir
dezoksiinozins.

10. Komplekts saskana ar 9. pretenziju, kura papildus ietverta
otra aléles-specifiskd zonde, raksturiga ar to, ka otra zonde no-
saka dabigo BRAF sekvenci un ietver vismaz 15 blakus esoSus
nukleotidus nukleinskabju sekvencé SEQ ID NO: 2.

11.  Komplekts saskana ar 9. pretenziju, kura papildus ietverts
praimeru paris, kas amplificé mérka rajonu BRAF sastava, kurs
ietver V60OE, V600D vai V600K mutacijas saitu.

12. Komplekts saskana ar 11. pretenziju, raksturigs ar to, ka
praimeru paris ietver praimeru, kur$ ietver vismaz 15 blakus esoSus
nukleotidus no sekvences SEQ ID NO: 3.

13. Komplekts saskana ar 11. pretenziju, raksturigs ar to,
ka praimeru paris ietver praimerus, kuriem piemit sekvences
SEQ ID NO: 3 un SEQ ID NO: 4.

14. Komplekts saskana ar 9. pretenziju, raksturigs ar to, ka
pirmajai zondei piemit sekvence SEQ ID NO: 1, un komplekts satur
ari otro zondi, kurai piemit sekvence SEQ ID NO: 2, un praimeru
pari, kuriem piemit nukleotidu sekvence attiecigi SEQ ID NO: 3
un SEQ ID NO: 4.
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(54) PROLILHIDROKSILAZES INHIBITORI
PROLYL HYDROXYLASE INHIBITORS

(11) 2037922

(57) 1. Savienojums saskana ar formulu (I):
H Y R
4 2
R R
\N AN N/K{(
H
A o
X l}l O
R
@ :
kur:

R' un R* katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma, -NR°R®,
(C,-C,,)alkilgrupas, (C,-C, )alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgru-
pas, (C,-C/)cikloalkilgrupas, (C,-C,)cikloalkil-(C,-C, )alkilgrupas,
(C4-C,)cikloalkenilgrupas, (C,-C,)cikloalkenil-(C,-C, )alkilgrupas,
(C,-Cy)heterocikloalkilgrupas, (C,-C,)heterocikloalkil-(C,-C, )alkil-
grupas, arilgrupas, aril-(C,-C, )alkilgrupas, heteroarilgrupas un
heteroaril-(C,-C,)alkilgrupas,
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R? ir -NR7R® vai -OR?®,
R3 ir H vai (C,-C,)alkilgrupa, kur R® un R® katrs neatkarigi ir
izvéléts no Gdenraza atoma, (C,-C, )alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkil-
grupas, (C,-C)cikloalkil-(C,-C,)alkilgrupas, (C,-C,)heterocikloalk-
ilgrupas, (C,-C,)heterocikloalkil-(C,-C, )alkilgrupas, arilgrupas,
aril-(C,-C, )alkilgrupas, heteroarilgrupas, heteroaril-(C,-C,)alkil-
grupas, -C(O)(C,-C,)alkilgrupas, -C(O)(C,-C)cikloalkilgrupas,
-C(0)(C,-C,)heterocikloalkilgrupas, -C(O)arilgrupas, -C(O)hetero-
arilgrupas un -S(0),(C,-C,)alkilgrupas vai, ja R® un R® ir piesaistiti
pie viena un ta pasa slapekla atoma, kur R® un R® ir nemti kopa
ar slapekla atomu, kuram tie ir piesaistiti, veido 5- vai 6-, vai
7-loceklu gredzenu, kas neobligati satur vél vienu heteroatomu,
kas ir izvéléts no skabekla, slapekla un séra atoma,
R” un R® katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma, (C,-C, )alk-
ilgrupas, (C,-C,)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-Cj)cikloalkil-
grupas, (C,-C,)heterocikloalkilgrupas, arilgrupas un heteroarilgrupas
un
R® ir H vai katjons, vai (C,-C, )alkilgrupa, kas ir neaizvietota vai
aizvietota ar vienu vai vairakiem aizvietotdjiem, kas neatkarigi
izveleti no (C,-C;)cikloalkilgrupas, heterocikloalkilgrupas, arilgrupas
un heteroarilgrupas,
X irOvai S, un
Y ir O vai S,
kur R', R?, R% R4 R®% R® R’, R8 R°® jebkur§ oglekla atoms vai
heteroatoms ir neaizvietots vai aizvietots ar vienu vai vairakiem
aizvietotajiem, kas neatkarigi ir izvéléti no (C,-C,)alkilgrupas,
(C,-C,)halogénalkilgrupas, halogéna atoma, -OR", -NR°R?, oksogru-
pas, ciangrupas, nitrogrupas, -C(O)R', -C(O)OR, -SR', -S(O)R"°,
-S(0),R™, -NR°R?, -CONR®R?, -N(R®)C(O)R™, -N(R®)C(O)OR™,
-OC(O)NR®R®, -N(R®)C(O)NR®R®, -SO,NR®°R®, -N(R®%)SO,R",
(C,-C,y)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-C;)cikloalkilgrupas,
(C,-Cy)heterocikloalkilgrupas, arilgrupas, (C,-C,)alkilarilgrupas, he-
teroarilgrupas un (C,-C;)alkilheteroarilgrupas, kur R® un R® ir tads
pats, ka definéts iepriek$, un R ir izvéléts no Odenraza atoma,
(C,-C,yalkilgrupas, (C,-C, )alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas,
-C(0)(C,-C,)alkilgrupas, -C(O)arilgrupas, -C(O)heteroarilgrupas,
-C(O)(C,-C,)cikloalkilgrupas, -C(O)(C,-C)heterocikloalkilgrupas,
-§(0),(C,-C,)alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkilgrupas, (C,-C,)heterociklo-
alkilgrupas, (C,-C,,)arilgrupas, aril-(C,-C, )alkilgrupas, heteroarilgru-
pas un heteroaril-(C,-C, )alkilgrupas,
vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats.

2. Savienojums ar formulu (l) saskana ar 1. pretenziju, kur:
Xir O,
Y ir O,
R" un R* katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma, (C,-C,)alk-
ilgrupas, (C,-C,)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-C,)cikloalk-
ilgrupas, (C,-C,)cikloalkil-(C,-C, )alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkenilgru-
pas, (C,-C,)cikloalkenil-(C,-C, )alkilgrupas, (C,-C,)heterocikloalkil-
grupas, (C,-C,)heterocikloalkil-(C,-C,)alkilgrupas, arilgrupas, aril-
(C,-C,p)alkilgrupas, heteroarilgrupas un heteroaril-(C,-C, )alkilgrupas,
R? ir -NR7R® vai -OR?®,
R® ir H vai (C,-C,)alkilgrupa,
kur R” un R® katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma,
(C,-C,yalkilgrupas, (C,-C, )alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas,
(C,-Cy)cikloalkilgrupas, (C,-C,)heterocikloalkilgrupas, arilgrupas un
heteroarilgrupas un
R® ir H vai katjons, vai (C,-C, )alkilgrupa, kas ir neaizvietota vai
aizvietota ar vienu vai vairakiem aizvietotdjiem, kas neatkarigi
izveleti no (C,-C)cikloalkilgrupas, heterocikloalkilgrupas, arilgrupas
un heteroarilgrupas,
kur R', R?, R%, R* R’, R% R°® jebkur$ oglekla atoms vai hetero-
atoms ir neaizvietots vai ir aizvietots ar vienu vai vairakiem aiz-
vietotajiem, kas neatkarigi izvéléti no (C,-C)alkilgrupas, (C,-C,)ha-
logénalkilgrupas, halogéna atoma, -OR™, -NR°R®, oksogrupas,
ciangrupas, nitrogrupas, -C(O)R™, -C(O)OR™, -SR', -S(O)R'°,
-S(0),R™, -NR°R?, -CONR®R?, -N(R®)C(O)R™, -N(R®)C(O)OR™,
-OC(O)NR®R®, -N(R®)C(O)NR®R®, -SO,NR®°R®, -N(R®%)SO,R",
(C,-C,y)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-C;)cikloalkilgrupas,
(C,-Cy)heterocikloalkilgrupas, arilgrupas, (C,-C)alkilarilgrupas,
heteroarilgrupas un (C,-C)alkilheteroarilgrupas, kur R® un R® ir,
ka noteikts 1. pretenzija un R™ ir izvéléts no Gdenraza atoma,
(C,-C,palkilgrupas, (C,-C, )alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas,
-C(0)(C,-C,)alkilgrupas, -C(O)arilgrupas, -C(O)heteroarilgrupas,
-C(O)(C,-C,)cikloalkilgrupas, -C(O)(C,-C)heterocikloalkilgrupas,

-8(0),(C,-C,)alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkilgrupas, (C,-C,)heterociklo-
alkilgrupas, (C,-C,,)arilgrupas, aril-(C,-C, )alkilgrupas, heteroarilgru-
pas un heteroaril-(C,-C,)alkilgrupas,

vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats.

3. Savienojums ar formulu (l) saskana ar 1. pretenziju, kur:

Xir O,

Y ir O,

R" un R* katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma, (C,-C,)alk-
ilgrupas, (C,-C,)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-C;)cikloalk-
ilgrupas, (C,-C,)cikloalkil-(C,-C, )alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkenilgru-
pas, (C,-C,)cikloalkenil-(C,-C, )alkilgrupas, (C,-C,)heterocikloalkil-
grupas, (C,-C,)heterocikloalkil-(C,-C,)alkilgrupas, arilgrupas, aril-
(C,-C,p)alkilgrupas, heteroarilgrupas un heteroaril-(C,-C, )alkilgrupas,
R? ir -ORS®,

R® ir H vai (C,-C,)alkilgrupa,

R® ir H vai katjons, vai (C,-C, )alkilgrupa, kas ir neaizvietota vai
ir aizvietota ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, kas neatkarigi
izveleti no (C,-C;)cikloalkilgrupas, heterocikloalkilgrupas, arilgrupas
un heteroarilgrupas,

kur R', R?, R® R* R® jebkur$ oglekla atoms vai heteroatoms
ir neaizvietots vai aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietota-
jiem, kas neatkarigi izvéléti no (C,-C,)alkilgrupas, (C,-C,)halo-
génalkilgrupas, halogéna atoma, -OR™, -NR°R®, oksogrupas,
ciangrupas, nitrogrupas, -C(O)R™, -C(O)OR™, -SR', -S(O)R'°,
-S(0),R™, -NR°R?, -CONR®R?, -N(R®)C(O)R'™, -N(R®)C(O)OR™,
-OC(O)NR®R®, -N(R®)C(O)NR®R®, -SO,NR®°R®, -N(R®%)SO,R",
(C,-C,y)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-C;)cikloalkilgrupas,
(C,-Cy)heterocikloalkilgrupas, arilgrupas, (C,-C)alkilarilgrupas,
heteroarilgrupas un (C,-C)alkilheteroarilgrupas, kur R® un R® ir,
ka noteikts 1. pretenzija, un R ir izvéléts no Gdenraza atoma,
(C,-C,palkilgrupas, (C,-C, )alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas,
-C(0)(C,-C,)alkilgrupas, -C(O)arilgrupas, -C(O)heteroarilgrupas,
-C(O)(C,-C,)cikloalkilgrupas, -C(O)(C,-C)heterocikloalkilgrupas,
-5(0),(C,-C,)alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkilgrupas, (C,-C,)hetero-
cikloalkilgrupas, (C,-C,,)arilgrupas, aril-(C,-C, )alkilgrupas, hetero-
arilgrupas un heteroaril-(C,-C, )alkilgrupas,

vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats.

4. Savienojums ar formulu (I) saskana ar 1. pretenziju, kur:

Xir O,

Y ir O,

R" un R* katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma, (C,-C, )alk-
ilgrupas, (C,-C,)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgrupas, (C,-Cj)cikloalkil-
grupas, (C,-C,)cikloalkil-(C.-C, )alkilgrupas, (C,-C;)cikloalkenilgrupas,
(C4-Cy)cikloalkenil-(C,-C, )alkilgrupas, (C,-C,)heterocikloalkilgrupas,
(C,-C,)heterocikloalkil-(C,-C, )alkilgrupas, arilgrupas, aril-(C,-C, )alkil-
grupas, heteroarilgrupas un heteroaril-(C,-C, )alkilgrupas,

R? ir -ORS®,

R® ir H,

R® ir H vai katjons,

kur R', R?, R?, R* jebkur$ oglekla atoms vai heteroatoms ir neaizvie-
tots vai aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, kas neatkarigi
ir izvéleti no (C,-C,)alkilgrupas, (C,-C;)halogénalkilgrupas, halo-
géna atoma, -OR', -NR°R®, oksogrupas, ciangrupas, nitrogrupas,
-C(O)R'™, -C(O)OR'™, -SR™, -S(O)R™, -§(0),R", -NR°RS, -CONR°R®,
-N(R®)C(O)R™, -N(R®%)C(O)OR™, -OC(O)NR°R?, -N(R®)C(O)NR°RS®,
-SO,NR°R?, -N(R®)SO,R, (C,-C,)alkenilgrupas, (C,-C, )alkinilgru-
pas, (C,-C,)cikloalkilgrupas, (C,-C;)heterocikloalkilgrupas, arilgrupas,
(C,-Cy)alkilarilgrupas, heteroarilgrupas un (C,-C)alkilheteroarilgru-
pas, kur R® un R® ir, k3 noteikts 1. pretenzija, un R" ir izvéléts
no Gdenraza atoma, (C,-C,))alkilgrupas, (C,-C, )alkenilgrupas,
(C,-C,p)alkinilgrupas, -C(0)(C,-C,)alkilgrupas, -C(O)arilgrupas,
-C(O)heteroarilgrupas, -C(O)(C,-C;)cikloalkilgrupas, -C(O)(C,-C,)he-
terocikloalkilgrupas, -S(0),(C,-C,)alkilgrupas, (C,-C,)cikloalkilgrupas,
(C,-Cy)heterocikloalkilgrupas, (C,-C,,)arilgrupas, aril-(C,-C,)alkilgru-
pas, heteroarilgrupas un heteroaril-(C,-C,)alkilgrupas,

vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats.

5. Savienojums ar formulu (I) saskana ar 1. pretenziju, kas
ir izvéléts no:
N-{[1-(4-hlorfenil)-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-{[2,4-bis(metiloksi)fenillmetil}-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenil-
metil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-(4-hlorfenil)-6-hidroksi-4-okso-3-(fenilmetil)-2-tiokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
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N-({6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1-[3-(trifluormetil)fenil]-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidin-
illkarbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-1-fenil-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinil]karbonil}glicina un
N-[(1-(1,1-dimetiletil)-3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenillmetil}-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,

vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats.

6.  Savienojums ar formulu (I) saskana ar 1. pretenziju, kas
ir izvéléts no:
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1-(2-piridinil)-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-1-(2-nitrofenil)-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahid-
ro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-[(3-cianfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1-{[4-(trifluormetilfeniljmetil}-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-{[1-[(3,4-dihlorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-1-{[3-(metiloksi)fenil]metil}-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[1-[(2,6-dihlorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-1-metil-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-cikloheksil-3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[1-heksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-etil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1-propil-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-butil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-1-(2-feniletil)-3-(fenilmetil)-1,2,3,4-tetrahid-
ro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[3-{[4-(1,1-dimetiletil)feniljmetil}-6-hidroksi-1-(1-metiletil)}-2,4-diok-
s0-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-[(1-cikloheksil-3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenillmetil}-6-hidroksi-2,4-diok-
s0-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-{[6-hidroksi-1,3-bis(1-metiletil)-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-piri-
midinillkarbonil}glicina,
N-{[3-[(2-bromfenil)metil]-1-(1,1-dimetiletil)-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(1-(2,6-dihlorfenil)-3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenilimetil}-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-[(1-(2,4-dihlorfenil)-3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenilimetil}-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-[(1-(2-bromfenil)-3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenil]metil}-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-[(1-(2-bifenilil)-3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenil]metil}-6-hidroksi-2,4-diok-
s0-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-3-(fenilmetil)-1-(tetrahidro-2H-piran-4-il)-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(tetrahidro-2H-piran-4-il)-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenillmetil}-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(2-tienil)-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-3-[3-(4-morfolinil)propil]-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[3-{[4-(1,1-dimetiletil)fenil]metil}-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(3-
piridinil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[(2-fluorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({3-[(2-hlorfenil)metil]-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-[(5,5,8,8-tetrametil-5,6,7,8-
tetrahidro-2-naftalenil)metil]-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbon-
il)glicina,
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N-({1-cikloheksil-3-[(2,4-dimetilfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-[(2,4,6-trifluorfenil)metil]-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-[(1-cikloheksil-6-hidroksi-3-{[4-(1-metiletil)fenilimetil}-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-({1-cikloheksil-3-[(2-etilfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[(4-etilfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-[(2,4,6-trimetilfenil)metil]-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[1-cikloheksil-3-(2-cikloheksiletil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(3-{[3,5-bis(metiloksi)fenillmetil}-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diok-
s0-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-3-(2-naftalenilmetil)-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-3-[(4-metilfenil)metil]-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[3-(4-bifenililmetil)-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(3-{[4-(1,3-benzoksazol-2-il)fenil]metil}-1-cikloheksil-6-hidrok-
si-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-({3-[2-(4-bifenilil)-2-oksoetil]-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-[(1,3-bis{[4-(1,1-dimetiletil)fenil]metil}-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-3-(4-metilcikloheksil)-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[4-(1,1-dimetiletil)cikloheksil]-6-hidroksi-2,4-diok-
s0-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbonil)glicina,
N-[(1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinil)karbonil]glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[4-(1,1-dimetiletil)fenil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[1-cikloheksil-3-(cikloheksilmetil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(3-cikloheptil-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-[(3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1-triciklo[3.3.1.1%7]dec-1-il-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-({1-[(1R,2R,4S)-biciklo[2.2.1]hept-2-il]-3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbonil)glicina,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-3-(3-metilcikloheksil)-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(3-cikloheksil-1-ciklopropil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahid-
ro-5-pirimidinil)karbonillglicina,
N-[(1-ciklobutil-3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-[(3-cikloheksil-1-ciklopentil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-{[6-hidroksi-1,3-bis(3-metilbutil)-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
N-[(6-hidroksi-1,3-bis{[2-(metiloksi)fenil]metil}-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-({1,3-bis[(2-hlorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-[(1,3-diheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidin-
il)karbonillglicina,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-3-(2-metilcikloheksil)-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-3-(2-naftalenil)-2,4-diokso-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-[(1-cikloheksil-3-heksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-[(1,3-dicikloheptil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimi-
dinil)karbonil]glicina,
N-[(1,3-diciklopentil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimi-
dinil)karbonil]glicina,
N-{[1-cikloheksil-3-(2,3-dimetilcikloheksil)-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
4-[5-{[(karboksimetil)amino]karbonil}-3-cikloheksil-4-hidroksi-2,6-
diokso-3,6-dihidro-1(2H)-pirimidinil]cikloheksankarbonskabes,
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N-{[1-cikloheksil-3-(4-etilcikloheksil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
cis-4-[3-cikloheksil-5-({[2-(etiloksi)-2-oksoetilJamino}karbonil)-4-hidr-
oksi-2,6-diokso-3,6-dihidro-1(2H)-pirimidinil]cikloheksankarbonskabes,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-3-(1-metilcikloheksil)-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
3-[5-{[(karboksimetil)amino]karbonil}-3-cikloheksil-4-hidroksi-2,6-
diokso-3,6-dihidro-1(2H)-pirimidinil]cikloheksankarbonskabes,
N-{[1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-(2-okso-2-feniletil)-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(1-cikloheksil-6-hidroksi-3-{2-[4-(metiloksi)fenil]-2-oksoetil}-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-3-[2-(4-metilfenil)-2-oksoetil]-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[1-cikloheksil-3-(3,3-dimetil-2-oksobutil)-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[2-(4-fluorfenil)-2-oksoetil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({3-[2-(4-cianfenil)-2-oksoetil]-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({3-[2-(1-benzofuran-2-il)-2-oksoetil]-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbonil)glicina,
N-{[3-cikloheksil-6-hidroksi-1-(1-naftalenil)-2,4-diokso-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[3-cikloheksil-1-(4,4-dimetilcikloheksil)-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[(2,3-difluorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,

etil N-[(1,3-dicikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinil)karbonotioillglicinata,
N-[(1,3-dicikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-piri-
midinil)karbonotioillglicina,
6-[5-{[(karboksimetil)amino]karbonil}-3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-
diokso-3,4-dihidro-1(2H)-pirimidinillheksanskabes,
6-[5-{[(karboksimetil)Jamino]karbontioil}-3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-
diokso-3,4-dihidro-1(2H)-pirimidinillheksanskabes,
N-({1-cikloheksil-3-[(3,4-dihlorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-[(1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidin-
il)karbonillglicina,
N-({3-cikloheksil-6-hidroksi-1-[trans-4-(metiloksi)cikloheksil]-2,4-di-
okso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbonil)glicina,
N-({1-[1,1’-bi(cikloheksil)-4-il]-3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[6-hidroksi-2,4-diokso-1,3-bis(1-propilbutil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
N-({3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-1-[3-(metiloksi)fenil-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(4-fenilcikloheksil)-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[(3,4-difluorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-1-[4-(metiloksi)fenil]-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-1-(3-nitrofenil)-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-({3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1-[4-(2-tienil)fenil]-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[1,3-bis(1-etilpropil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
N-[(6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]gli-
cina,
N-[(1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-3-{[4-(trifluormetil)feniljmetil}-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-[(1,3-dibutil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidin-
il)karbonillglicina,
N-{[1,3-bis(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[6-hidroksi-1,3-bis(2-metilpropil)-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
N-({3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-1-[3-(5-metil-1,2,4-oksadiazol-3-
il)fenil]-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbonil)glicina,
N-({3-(2-ciklopropiletil)-6-hidroksi-1-[4-(2-metil-1,3-tiazol-4-il)fenil]-
2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil}karbonil)glicina,

N-{[3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(4-piperidinil)-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-({3-(2-ciklopropiletil)-1-[4-(2-furanil)fenil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[1,3-bis(1,1-dimetilpropil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-
5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(3-piperidinil)-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1-(1-{[(fenilmetil)oksi]karbonil}-
3-piperidinil)-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinillkarbonil}glicina,
N-{[1-(1-acetil-3-piperidinil)-3-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina,
N-[(1-cikloheksil-3-{[4-fluor-2-(trifluormetil )feniljmetil}-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-({3-[(2-bromfenil)metil]-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-({1-cikloheksil-3-[(2,6-dihlorfenil)metil]-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-[(3-{[2-brom-5-(metiloksi)fenil]metil}-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-[(3-{[2,4-bis(trifluormetil)fenillmetil}-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-
diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]lglicina,
N-({3-[(2-brom-5-fluorfenil)metil]-1-cikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-
1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-[(3-{[2-brom-4-(1,1-dimetiletil)fenil]metil}-1-cikloheksil-6-hidrok-
si-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-pirimidinil)karbonil]glicina,
N-({1-cikloheksil-6-hidroksi-3-[(2-metilfenil)metil]-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidiniltkarbonil)glicina,
N-{[1-cikloheksil-3-(1,1-dimetilpropil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-
tetrahidro-5-pirimidinil]karbonil}glicina un
N-{[1,3-bis(2,6-dihlorfenil)-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetrahidro-5-
pirimidinillkarbonil}glicina,
vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats.

7. N-[(1,3-dicikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinil)karbonil]glicins ar formulu

X
NT ™=

O O

O

vai ta farmaceitiski pienemams sals.
8.  N-[(1,3-dicikloheksil-6-hidroksi-2,4-diokso-1,2,3,4-tetra-
hidro-5-pirimidinil)karbonil]glicins ar formulu

QLY
N7

Q o}

O

9. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu ar
formulu (I) saskana ar jebkuru no iepriek38éjam pretenzijam vai
ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats un viens vai vairaki
farmaceitiski pienemami neséji, Skidinataji vai paligvielas.

10. Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. Iidz
8. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats
izmantoSanai terapija.

11. Savienojuma ar formulu (l) saskana ar jebkuru no 1. lidz
8. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemama sals vai solvata
izmantoSana medikamenta iegtiSanai, kas paredzéts anémijas
arstésanai.

12.  Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. Iidz
8. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats
izmantoSanai anémijas arstésana.

13. Savienojuma ar formulu (l) saskana ar jebkuru no 1. lidz
8. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemama sals vai solvata iz-
mantoSana medikamenta iegUSanai, kas paredzéts izmantoSanai
iSémijas arstésana.

OH

[n}

m /erH

o)
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14. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 8. pretenzijai vai
ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats izmanto$anai iSémijas
arstésana.

15. Savienojuma ar formulu (l) saskana ar jebkuru no 1. lidz
8. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemama sals vai solvata iz-
manto$ana medikamenta iegU$anai, kas paredzéts izmanto$anai
miokarda infarkta arstésSana.

16. Savienojums ar formulu () saskana ar jebkuru no 1. lidz
8. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemams sals vai solvats
izmantosanai miokarda infarkta arstésSana.

17. Savienojums izmantoSanai saskana ar 12. pretenziju vai
izmantoSana saskana ar 11. pretenziju, kur anémija ir saistita ar
Kimijterapiju véza arstéSanai.

18. Savienojums izmantoSanai saskana ar 12. pretenziju vai
izmantoSana saskana ar 11. pretenziju, kur anémija ir saistita ar
nieru slimibu.

(51) CO7D 213/361200607
CO7D 243/0820050
CO7D 295/14(20050)
CO7D 333/2020050
AG61P 25/181200607)
A61K 31/49520050)
CO7D 241/04(20050)

(21) 07796466.6 (22) 26.06.2007

(43) 01.04.2009

(45) 08.01.2014

(1) 2041088

(31) 816936 P (32) 28.06.2006 (33) US
850027 P 06.10.2006 us

(86) PCT/US2007/014842 26.06.2007

(87) W02008/002583 03.01.2008

(73) AMGEN INC., One Amgen Center Drive, Thousand Oaks,
CA91320-1799, US
(72) HITCHCOCK, Stephen, US
AMAGADZIE, Albert, US
QIAN, Wenyuan, US
XIA, Xiaoyang, US
HARRIED, Scott S., US
(74) Eisenfihr, Speiser & Partner, Postfach 10 60 78, 28060
Bremen, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) GLICINA TRANSPORTETAJA-1 INHIBITORI
GLYCINE TRANSPORTER-1 INHIBITORS
(57) 1. Savienojums ar formulu (l):

HS

R‘iﬂ/COzH

raksturigs ar to, ka:

n ir skaitlis no 1 Iidz 3;

R'" un R? ir neatkarigi izvéléti no Odenraza atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas vai heterociklilgrupas, kur
iepriekSminétie gredzeni ir neobligati aizvietoti ar R?, R® vai R¢, kas ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, hidroksilgrupas, cianogrupas,
monoaizvietotas amingrupas vai diaizvietotas amingrupas; vai

R' un R?, kad piesaistiti pie viena oglekla atoma, var apvienoties,
lai veidotu cikloalkilgrupu vai monociklisku piesatinatu heterociklilgru-
pu, lai veidotu spiro gredzenu, kur cikloalkilgrupa vai monocikliska
piesatinata heterociklilgrupa var bit neobligati aizvietota ar R¢,
Re vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, alkoksigrupas,
fluora atoma, fluoralkilgrupas, fluoralkoksigrupas, hidroksilgrupas,
monoaizvietotas amingrupas, vai diaizvietotas amingrupas; vai
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R'" un R? kad piesaistiti pie oglekla atomiem 2 un 5 vai 3 un
6 pozicijas piperazina gredzena, var apvienoties, lai veidotu
-C,-C,- alkilena kédi, kur viens no oglekla atomiem alkiléna kéde
ir neobligati aizvietots ar -NR-, -O-, -S(O)n.- (kur R ir Gdenraza
atoms vai alkilgrupa un n, ir 0-2) un arT kur viens vai divi Gden-
raza atomi alkiléna kédé var bat neobligati aizvietoti ar vienu vai
divam alkilgrupam;
R?, R* un R® ir neatkarigi Gdenraza atoms, alkilgrupa, fluora atoms,
vai fluoralkilgrupa; un
Ar' un Ar? ir neatkarigi arilgrupa, heteroarilgrupa, cikloalkilgrupa,
vai heterociklilgrupa, kur katrs no iepriekSminétajiem gredze-
niem ir neobligati aizvietots ar R9, R" vai R/, kur R ir alkilgrupa,
-C=C-R® (kur R® ir arilgrupa vai heteroarilgrupa), halogéna atoms,
halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa, cianogrupa,
alkoksigrupa, amingrupa, monoaizvietota amingrupa, diaizvietota
amingrupa, sulfonilgrupa, acilgrupa, karboksigrupa, alkoksikarbonil-
grupa, hidroksialkilgrupa, alkoksialkilgrupa, aminoalkilgrupa,
hidroksialkoksigrupa, alkoksialkoksigrupa, aminalkoksigrupa, amin-
sulfonilgrupa, aminkarbonilgrupa, vai acilamingrupa, un R" un R' ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
halogénalkoksigrupas, alkiltiogrupas, cianogrupas, alkoksigrupas,
amingrupas, monoaizvietotas amingrupas, diaizvietotas amingru-
pas, sulfonilgrupas, acilgrupas, karboksigrupas, alkoksikarbonil-
grupas, hidroksialkilgrupas, alkoksialkilgrupas, aminalkilgrupas,
hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksigrupas, aminalkoksigrupas,
aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas, acilamingrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas, vai heterociklilgrupas, kur
aromatisks vai aliciklisks gredzens R?, R" un R grupa ir neobligati
aizvietots ar RJ, R* vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas,
halogéna atoma, halogénalkilgrupas, halogénalkoksigrupas, alkiltio-
grupas, cianogrupas, alkoksigrupas, amingrupas, monoaizvietotas
amingrupas, diaizvietotas amingrupas, sulfonilgrupas, acilgrupas,
karboksigrupas, alkoksikarbonilgrupas, hidroksialkilgrupas, alkoksi-
alkilgrupas, aminalkilgrupas, hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksi-
grupas, aminalkoksigrupas, aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas,
vai acilamingrupas; vai
ta farmaceitiski pienemamais sals, ar nosacijumu, ka:
savienojums ar formulu (l) ir cits nevis 2-(4-benzhidrilpiperazin-
1-il)etikskabe, ir cits nevis 2-(4-((4-hlorfenil)(fenil)metil)piperazin-
1-il)etikskabe,
un, kad R', R?, R% R* un R?® ir Gdenraza atoms un Ar" ir 4-fluorfen-
ilgrupa un n=1, tad Ar? ir cits nevis 4-fluorfenilgrupa.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
nir1;
R'" un R? ir neatkarigi izvéléti no Odenraza atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas vai heterociklilgrupas, kur
iepriekSminétie gredzeni ir neobligati aizvietoti ar R?, R® vai R¢, kas ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, hidroksilgrupas, cianogrupas,
monoaizvietotas amingrupas vai diaizvietotas amingrupas; vai
R' un R?, kad piesaistiti pie viena oglekla atoma, var apvienoties,
lai veidotu cikloalkilgrupu vai monociklisku piesatinatu heterociklilgru-
pu, lai veidotu spiro gredzenu, kur cikloalkilgrupa vai monocikliska
piesatinata heterociklilgrupa var bit neobligati aizvietota ar R¢,
Re vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, alkoksigrupas,
fluora atoma, fluoralkilgrupas, fluoralkoksigrupas, hidroksilgrupas,
monoaizvietotas amingrupas, vai diaizvietotas amingrupas; vai
R' un R? kad piesaistiti pie oglekla atomiem 2 un 5 vai 3 un
6 pozicijas piperazina gredzena, var apvienoties, lai veidotu
-C,-C,- alkilena keédi, kur viens no oglekla atomiem alkiléna kéde
ir neobligati aizvietots ar -NR-, -O-, -S(O)n.- (kur R ir Gdenraza
atoms vai alkilgrupa un n, ir 0-2) un arT kur viens vai divi Gden-
raza atomi alkiléna kédé var bat neobligati aizvietoti ar vienu vai
divam alkilgrupam;
un
Ar' un Ar? ir neatkarigi arilgrupa, heteroarilgrupa, cikloalkilgrupa,
vai heterociklilgrupa, kur katrs no iepriekSminétajiem gredzeniem
ir neobligati aizvietots ar R9, R" vai R/, kur R¢ ir alkilgrupa, halo-
géna atoms, halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa,
cianogrupa, alkoksigrupa, amingrupa, monoaizvietota amingrupa,
diaizvietota amingrupa, sulfonilgrupa, acilgrupa, karboksigrupa,
alkoksikarbonilgrupa, hidroksialkilgrupa, alkoksialkilgrupa, aminoalkil-
grupa, hidroksialkoksigrupa, alkoksialkoksigrupa, aminalkoksigrupa,
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aminsulfonilgrupa, aminkarbonilgrupa, vai acilamingrupa, un R" un
R ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkil-
grupas, halogénalkoksigrupas, alkiltiogrupas, cianogrupas, alkoksi-
grupas, amingrupas, monoaizvietotas amingrupas, diaizvietotas
amingrupas, sulfonilgrupas, acilgrupas, karboksigrupas, alkoksi-
karbonilgrupas, hidroksialkilgrupas, alkoksialkilgrupas, aminalkilgru-
pas, hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksigrupas, aminalkoksigrupas,
aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas, acilamingrupas, arilgrupas,
heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas, vai heterociklilgrupas, kur aro-
matisks vai aliciklisks gredzens R9, R" un R' grupa ir neobligati
aizvietots ar RJ, R* vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas,
halogéna atoma, halogénalkilgrupas, halogénalkoksigrupas, alkiltio-
grupas, cianogrupas, alkoksigrupas, amingrupas, monoaizvietotas
amingrupas, diaizvietotas amingrupas, sulfonilgrupas, acilgrupas,
karboksigrupas, alkoksikarbonilgrupas, hidroksialkilgrupas, alkoksi-
alkilgrupas, aminalkilgrupas, hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksi-
grupas, aminalkoksigrupas, aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas,
vai acilamingrupas.

3.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R' un R? ir 0denraza atomi.

4.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
R' un R? ir neatkarigi izvéléti no Odenraza atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, vai halogénalkoksigrupas ar
nosacijumu, ka vismaz viens no R' un R? ir cits neka Gdenraza
atoms; vai
R' ir ddenraza atoms un R? ir alkilgrupa.

5. Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R', R? un R® R* un R® ir 0denraza atomi, un Ar' un Ar? ir fenil-
grupas, katra fenilgrupa ir neobligati aizvietota ar R9, R" vai R

6.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
R', R% R* un R® ir Gdenraza atomi, R? ir alkilgrupa, un Ar" un Ar?
ir fenilgrupas, neobligati aizvietotas ar R¢, R" vai R}; vai
R', R?, R®, R* un R® ir 0denraza atomi, Ar' ir fenilgrupa, neobligati
aizvietota ar R9, R" vai R, un Ar? ir cikloalkilgrupa; vai
R', R®, R* un R?® ir Gdenraza atomi, R? ir alkilgrupa, Ar" ir fenilgru-
pa, neobligati aizvietota ar R9, R" vai R/, un Ar? ir cikloalkilgrupa;
R', R%, R, R* un R°® ir Odenraza atomi, Ar' ir fenilgrupa un Ar?
ir heteroarilgrupa, katrs gredzens ir neobligati aizvietots ar RS9,
R" vai R}; vai
R', R% R*un R® ir Gdenraza atomi, R? ir alkilgrupa, Ar" ir fenilgrupa
un Ar? ir heteroarilgrupa, katrs gredzens ir neobligati aizvietots ar
R9, R" vai R\

7.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojumam ir struktdra:

kur:
R' un R? ir neatkarigi GdenraZa atomi vai alkilgrupas, un
Ar' un Ar? ir neatkarigi fenilgrupas, katrs gredzens neobligati
aizvietots ar R9, R" vai R/, kur R9 ir alkilgrupa, halogéna atoms,
halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa, alkoksigrupa,
alkilkarbonilgrupa, vai alkoksikarbonilgrupa.

8.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojumam ir struktdra:

®

CO,H

kur R¢ ir alkilgrupa, halogéna atoms, halogénalkilgrupa, vai halogén-
alkoksigrupa ir piesaistita fenilgredzena 3-pozicija un stereokimija
pie *C ir (R).

9.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojumam ir struktdra:

rICOQH r
" Ly
N

RY

. | J

Hh =l
(b) {c)

kur R® un R" ir neatkarigi Gdenradis, alkilgrupa, halogéna atoms,

halogénalkilgrupa vai halogénalkoksigrupa.

10. Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojumam ar formulu (l) ir viena no sekojo$am struktdram:

S U C
® SN G ERN®

Rq
e v "aRg M ‘/‘] . ' “/‘ .
| . [ ,] : e ¢ vai
= 2 R Rh
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{a) (b) [t {d)
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CO;H COH
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kur R ir 0denradis vai metilgrupa un R¢ ir cianogrupa, heteroaril-
grupa vai fenilgrupa, katrs gredzens R9 grupa ir neobligati aizvietots
ar alkilgrupu un R" ir alkilgrupa, halogéna atoms, halogénalkilgrupa
vai halogénalkoksigrupa.

11.  Savienojums saskana ar 10. pretenziju, raksturigs ar to, ka
Re atrodas fenilgredzena 3. pozicija un stereokimija pie *C ir (R).

12. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, izvéléts no grupas,
kas sastav no:
(R)-2-(4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-((3-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-((3,5-dihlorfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
(S)-2-(4-(fenil(3-(trifluormetil )fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-((4-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-(fenil(4-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-((2-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-((3-bifenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
(S)-2-(4-((4-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-((4-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
(S)-2-(4-((3-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-((3-bromfenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((3-bromfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-benzhidril-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((R)-(3-jodfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((R)-(3-bromfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((S)-(3-bromfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-(bifenil-3-il-fenil-metil)-piperazin-1-il)-etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((S)-fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((4-hlorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-(bifenil-4-il-fenil-metil)-piperazin-1-il)-etikskabes;

1345



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

2-((R)-4-((4-bromfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((4-cianofenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((3-hlorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
[(R)-4-((R)-bifenil-3-il-fenil-metil)-2-metil-piperazin-1-il]-etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((3-(metiltio)fenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((S)-(2-bromfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((R)-(2-bromfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(m-tolil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((R)-(3-izopropilfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((4-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((3-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(3-(tiofen-2-il)fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-(3-(metiltio)fenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-((S)-(3-(metiltio)fenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-(4-(metiltio)fenil)(fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((S)-(2-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((R)-(2-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((S)-fenil(3-(trifluormetoksi)fenil)metil)piperazin-
1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(3-(trifluormetoksi)fenil)metil)piperazin-
1-il)etikskabes;
[(R)-4-((R)-bifenil-4-il-fenil-metil)-2-metil-piperazin-1-il]-etikskabes;
{(R)-2-metil-4-[(R)-(2’-metil-bifenil-4-il)-fenil-metil]-piperazin-1-il}-
etikskabes;
{(R)-2-metil-4-[(R)-(3-metil-bifenil-4-il)-fenil-metil]-piperazin-1-il}-
etikskabes;
{(R)-2-metil-4-[(R)-(4’-metil-bifenil-4-il)-fenil-metil]-piperazin-1-il}-
etikskabes;
2-((R)-4-((S)-(2,4-difluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((R)-(2,4-difluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-4-((S)-(4-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((R)-(4-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((S)-(3-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((R)-(3-fluorfenil)(fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(4-(2-feniletinil)fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(3-(2-piridin-3-iletinil)fenil)metil)-piperazin-
1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(3-(2-piridin-4-iletinil)fenil)metil)-piperazin-
1-il)etikskabes;

(S)-2-(4-benzhidril-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((S)-2-metil-4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etikska-
bes;

(S)-2-(4-benzhidril-3-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-benzhidril-3-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((2,5-trans)-4-benzhidril-2,5-dimetilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((2,5-cis)-4-benzhidril-2,5-dimetilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-3-metil-4-(fenil(4-difenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-(bis(3-hlorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-(bis(3-fluorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-((3-(trifluormetil)fenil)(4-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-iletik-
skabes;
2-(4-((4-fluorfenil)(3-(difenil)metil))-(R)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes
(R)-2-(4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-4-((3-bromfenil)(4-fluorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;
(R)-2-(4-(bis(4-fluorfenil)metil)-3-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-(bis(4-fluorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
(R)-2-(4-(bis(3-(trifluormetil)fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etik-
skabes;

2-(4-(bis(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-(tiofen-2-il(3-(trifluormetil yfenil)metil)piperazin-1-il )etik-
skabes;
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2-((R)-2-metil-4-((R)-tiofen-2-il(3-(trifluormetil)fenil)metil)-piperazin-
1-il)etikskabes;
2-((R)-2-metil-4-((S)-tiofen-2-il(3-(trifluormetil)fenil)metil)-piperazin-
1-il)etikskabes;

2-((R)-4-(ciklopropil (3-(trifluormetil)fenil)metil)-2-metilpiperazin-
1-il)etikskabes;
R)-2-(4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes;
S)-2-((R)-4-(bis(4-hlorfenil)metil)-3-metilpiperazin-1-il)propanskabes;
S)-2-((R)-4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)propanskabes;
R)-2-((R)-4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2-metilpiperazin-1-il)propanskabes;
2-((2R,6S)-4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2,6-dimetilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2,2-dimetilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-(bis(4-hlorfenil)metil)piperazin-1-il)propionskabes;
(R)-2-(4-(bis(4-hlorfenil)metil)-2-izopropilpiperazin-1-il)etikskabes;
2-(4-(bis(4-hlorfenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes; un
2-(4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)-1,4-diazepan-1-il)-etikskabes;
vai to farmaceitiski pienemamiem saliem.

13. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, izvéléts no:
(R)-2-(4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etikskabes, vai
ta farmaceitiski pienemama sals;
2-((R)-4-(ciklopropil(3-(trifluormetil)fenil)metil)-2-metilpiperazin-1-
iletikskabes dihidrohlorida sals;
un
2-((R)-2-metil-4-((R)-fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-1-il)etik-
skabes;
vai ta farmaceitiski pienemama sals.

14. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. lidz 13. pretenzijai vai savienojuma saskana ar
jebkuru no 1. Iidz 13. pretenzijai maisijumu ar ta farmaceitiski
pienemamu sali un farmaceitiski pienemamu pildvielu.

15. Savienojums ar formulu (1) k& medikaments lietoSanai, lai
arstétu slimibu, kas ir arstéta ar GlyT1 receptora inhibiciju,

—_— e~ o~ —~

[=&]
[=2] COzH

2
RL_,{N},R
L‘N“J ) n
R?

AT A
{n

raksturigs ar to, ka:

n ir skaitlis no 1 Iidz 3;

R' un R? ir neatkarigi izvéléti no Odenraza atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas vai heterociklilgrupas, kur
iepriekSminétie gredzeni ir neobligati aizvietoti ar R?, R® vai R¢, kas ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, hidroksilgrupas, cianogrupas,
monoaizvietotas amingrupas vai diaizvietotas amingrupas; vai

R' un R?, kad piesaistiti pie viena oglekla atoma, var apvienoties,
lai veidotu cikloalkilgrupu vai monociklisku piesatinatu heterociklilgru-
pu, lai veidotu spiro gredzenu, kur cikloalkilgrupa vai monocikliska
piesatinata heterociklilgrupa var bit neobligati aizvietota ar R¢,
Re vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, alkoksigrupas,
fluora atoma, fluoralkilgrupas, fluoralkoksigrupas, hidroksilgrupas,
monoaizvietotas amingrupas, vai diaizvietotas amingrupas; vai
R' un R? kad piesaistiti pie oglekla atomiem 2 un 5 vai 3 un
6 pozicijas piperazina gredzena, var apvienoties, lai veidotu
-C,-C,- alkilena keédi, kur viens no oglekla atomiem alkiléna kéde
ir neobligati aizvietots ar -NR-, -O-, -S(O)n- (kur R ir Gdenraza
atoms vai alkilgrupa un n ir 0-2) un arT kur viens vai divi tden-
raza atomi alkiléna kédé var bat neobligati aizvietoti ar vienu vai
divam alkilgrupam;

R?, R* un R® ir neatkarigi Gdenraza atoms, alkilgrupa, fluora atoms,
vai fluoralkilgrupa; un

Ar' un Ar? ir neatkarigi arilgrupa, heteroarilgrupa, cikloalkilgrupa,
vai heterociklilgrupa, kur katrs no iepriekSminétajiem gredze-
niem ir neobligati aizvietots ar R9, R" vai R/, kur R ir alkilgrupa,
-C=C-R® (kur R® ir arilgrupa vai heteroarilgrupa), halogéna atoms,
halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa, cianogrupa,
alkoksigrupa, amingrupa, monoaizvietota amingrupa, diaizvietota
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amingrupa, sulfonilgrupa, acilgrupa, karboksigrupa, alkoksikarbonil-
grupa, hidroksialkilgrupa, alkoksialkilgrupa, aminoalkilgrupa,
hidroksialkoksigrupa, alkoksialkoksigrupa, aminalkoksigrupa, amin-
sulfonilgrupa, aminkarbonilgrupa, vai acilamingrupa, un R" un R' ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
halogénalkoksigrupas, alkiltiogrupas, cianogrupas, alkoksigrupas,
amingrupas, monoaizvietotas amingrupas, diaizvietotas amingru-
pas, sulfonilgrupas, acilgrupas, karboksigrupas, alkoksikarbonil-
grupas, hidroksialkilgrupas, alkoksialkilgrupas, aminalkilgrupas,
hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksigrupas, aminalkoksigrupas,
aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas, acilamingrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas, vai heterociklilgrupas, kur
aromatisks vai aliciklisks gredzens R?, R" un R grupa ir neobligati
aizvietots ar RJ, R* vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas,
halogéna atoma, halogénalkilgrupas, halogénalkoksigrupas, alkiltio-
grupas, cianogrupas, alkoksigrupas, amingrupas, monoaizvietotas
amingrupas, diaizvietotas amingrupas, sulfonilgrupas, acilgrupas,
karboksigrupas, alkoksikarbonilgrupas, hidroksialkilgrupas, alkoksi-
alkilgrupas, aminalkilgrupas, hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksi-
grupas, aminalkoksigrupas, aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas,
vai acilamingrupas; vai ta farmaceitiski pienemama sals vai savie-
nojuma ar formulu (I) maistjums ar ta farmaceitiski pienemamu sali
un farmaceitiski pienemamu pildvielu,

raksturigs ar to, ka slimiba ir izvéléta no Sizofrénijas vai psihozes,
ietverot Sizofréniju (paranoidu, dezorganizétu, katatonisku vai ne-
diferencétu), Sizofrénoforma traucéjuma, Sizoafektiva traucéjuma,
maniakala traucéjuma, Tslaiciga psihotiska traucéjuma, inducéta
psihotiska traucéjuma, psihotiska traucéjuma sakara ar visparéju
medicinisku stavokli un vielu vai medikamentu inducétu (fencik-
psihostimulanti un kokains) psihozopsihotisku trauc&jumu, Tslaicigas
reaktivas psihozes, ,Sizofrénijas spektra” trauc&jumiem, tadiem ka
Sizoidi vai Sizotipiski personibas traucéjumi, vai slimibas saistitas
ar psihozi (tadas ka kliniska depresija, maniakali depresivais jeb
bipolarais traucéjums, Alcheimera slimiba un péctraumu stresa
sindroms), ieskaitot gan pozitivos gan negativos Sizofrénijas un
citu psihozu simptomus; izzinas spé&jas traucéjumiem, ieskaitot
demenci (saistitu ar Alcheimera slimibu, i$émiju, multiinfarktivu
demenci, traumu, asinsvadu problémam vai trieku, Parkinsona sli-
mibu, Hantingtona slimibu, Pika slimibu, Kreicfelda-Jakoba slimibu,
perinatalu hipoksiju, citiem visparigiem mediciniskiem stavokliem
vai vielu atkaribu), deliriju, amnézijas trauc&jumiem vai vecuma
ieskaitot aklta stresa sindromu, agarofobiju, visparéju trauksmes
sindromu, piespiedu apséstibas sindromu, panisku uzbrukuma sin-
dromu, panikas sindromu, péctraumu stresa sindromu, atSkirtibas
trauksmes sindromu, socialo fobiju, specifisku fobiju, vielas inducétu
trauksmes sindromu un trauksmi, saistitu ar visparéju medicinisku
stavokli; ar vielam saistitiem trauc&jumiem un ar vielu pieradumu
saistitu izturéSanos (ieskaitot vielu izraisttu deliriju, pastavigu de-
menci, pastavigus amnézijas traucéjumus, psihotisku sindromu vai
trauksmes sindromu; pieradumu, atkaribu vai atnemsanas sindromu
kadai vielai, ieskaitot alkoholu, amfetaminus, hasisu, kokainu, halu-
cinogénus, inhalantus, nikotinu, opioidus, fenciklidinu, nomierinosus,
miega vai prettrauksmes Iidzek|us); bipolariem trauc&jumiem, gara-
stavokla traucéjumiem, ieskaitot depresivus sindromus, depresijas,
ieskaitot klinisku depresiju, sezonas depresiju un pécdzemdibu
depresiju, premenstrualo sindromu (PMS) un premenstrualo nemiera
sindromu (PDD), garastavokla trauc&jumus sakara ar visparéju
medicinisko stavokli, un vielu izraisitu garastavokla trauc&jumu;
macibu trauc&jumiem, progreséjosa attistibas traucéjuma, ieskaitot
autisma sindromu, uzmanibas trauc&jumiem, ieskaitot uzmanibas
deficita hiperaktivitates sindromu (ADHD) un uzvedibas trauc&jumus,
traucéjumiem saistitiem ar NMDA receptoriem, tadiem ka autisms,
depresija, labdabiga aizmar$iba, macibu traucéjumi bérniba un
slégtas galvas traumas; kustibu traucéjumiem, ieskaitot akinézijas
un mazkustiguma sindromus (ieskaitot Parkinsona slimibu, me-
dikamentu izsauktu parkinsonismu, pécencefalita parkinsonismu,
progreséjosu supranuklearu paralizi, daudzpusigu sistémas atrofiju,
smadzenu garozas degeneraciju, parkinsonisma-ALS-demences
kompleksu un bazalo gangliju kalcifikaciju), medikamentu izsauk-
ta parkinsonisma (tads ka neiroleptiku izsaukts parkinsonisms,
neiroleptisks laundabigs sindroms, neiroleptiku izsaukta akata
distonija, neiroleptiku izsaukta akita akatizija, tardiva diskinézija,

neiroleptiku izsaukta posturala trice), horejas (tada ka Sidenhama
horeja, Hantingtona slimiba, labdabiga iedzimta horeja, neiroakan-
tocitoze, simptomatiska horeja, medikamentu izsaukta horeja un
hemiballisms), mioklonuss (ieskaitot visparéjo mioklonusu un fokalo
mioklonusu), tikiem (ieskaitot vienkarsus tikus, kompleksus tikus,
simptomatiskus tikus), un distonijas (ieskaitot visparéju distoniju, tadu
ka idiopatiska distonija, medikamentu izsaukta distonija, simptoma-
tiska distonija un paroksismala distonija, un fokalo distoniju, tadu
ka blefarospazma, oromandibulara distonija, spazmodiska distonija,
greizais kakls, aksiala distonija, distoniski roku jeb ,rakstnieku”
krampji); urina nesaturéSanas, neironu bojajumiem, ieskaitot acu
bojajumus, retinopatiju vai acs tiklenes degeneraciju, trok$na ausTs,
dzirdes traucg&jumiem un zuduma, smadzenu edémas (tiskas), vem-
Sanas un miega traucéjumiem, ieskaitot bezmiegu un narkolepsiju.

16. Savienojums slimibas saskana ar 15. pretenziju arstésanai,
raksturigs ar to, ka savienojums ir jebkurs no savienojumiem sa-
skana ar 2. lldz 13. un 15. pretenziju vai ir savienojuma saskana
ar 15. pretenziju maisijums ar ta farmaceitiski pienemamu sali un
farmaceitiski pienemamu pildvielu.

17. Savienojums lietoSanai slimibas saskana ar 15. vai 16. pre-
tenziju arstéSanai, raksturigs ar to, ka slimiba ir Sizofrénija vai
kognitivs traucéjums, saistits ar Sizofréniju.

18. Savienojuma ar formulu (I) iegiSanas panémiens:

RS

= TCOZH
R1 R2
T
C 7

RH
Ay’ AP

()
kur:
n ir skaitlis no 1 Iidz 3;
R' un R? ir neatkarigi izvéléti no Odenraza atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas vai heterociklilgrupas, kur
iepriekSminétie gredzeni ir neobligati aizvietoti ar R?, R® vai R¢, kas ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas, hidroksilgrupas, cianogrupas,
monoaizvietotas amingrupas vai diaizvietotas amingrupas; vai
R' un R? kad piesaistiti pie viena oglekla atoma, var apvienoties,
lai veidotu cikloalkilgrupu vai monociklisku piesatinatu heterociklilgru-
pu, lai veidotu spiro gredzenu, kur cikloalkilgrupa vai monocikliska
piesatinata heterociklilgrupa var bit neobligati aizvietota ar R¢,
Re vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, alkoksigrupas,
fluora atoma, fluoralkilgrupas, fluoralkoksigrupas, hidroksilgrupas,
monoaizvietotas amingrupas, vai diaizvietotas amingrupas; vai
R' un R? kad piesaistiti pie oglekla atomiem 2 un 5 vai 3 un
6 pozicijas piperazina gredzena, var apvienoties, lai veidotu
-C,-C,- alkilena kédi, kur viens no oglekla atomiem alkiléna keéde
ir neobligati aizvietots ar -NR-, -O-, -§(O)n,- (kur R ir Gdenraza
atoms vai alkilgrupa un n, ir 0-2) un arf kur viens vai divi Gden-
raza atomi alkiléna kédé var bat neobligati aizvietoti ar vienu vai
divam alkilgrupam;
R?, R* un R® ir neatkarigi Gdenraza atoms, alkilgrupa, fluora atoms,
vai fluoralkilgrupa; un
Ar' un Ar? ir neatkarigi arilgrupa, heteroarilgrupa, cikloalkilgrupa,
vai heterociklilgrupa, kur katrs no iepriekSminétajiem gredze-
niem ir neobligati aizvietots ar R9, R" vai R/, kur R¢ ir alkilgrupa,
-C=C-R® (kur R® ir arilgrupa vai heteroarilgrupa), halogéna atoms,
halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa, cianogrupa,
alkoksigrupa, amingrupa, monoaizvietota amingrupa, diaizvietota
amingrupa, sulfonilgrupa, acilgrupa, karboksigrupa, alkoksikarbonil-
grupa, hidroksialkilgrupa, alkoksialkilgrupa, aminoalkilgrupa,
hidroksialkoksigrupa, alkoksialkoksigrupa, aminalkoksigrupa, amin-
sulfonilgrupa, aminkarbonilgrupa, vai acilamingrupa, un R" un R'ir
neatkarigi izvéléti no alkilgrupas, halogéngrupas, halogénalkilgrupas,
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halogénalkoksigrupas, alkiltiogrupas, cianogrupas, alkoksigrupas,
amingrupas, monoaizvietotas amingrupas, diaizvietotas amingru-
pas, sulfonilgrupas, acilgrupas, karboksigrupas, alkoksikarbonil-
grupas, hidroksialkilgrupas, alkoksialkilgrupas, aminalkilgrupas,
hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksigrupas, aminalkoksigrupas,
aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas, acilamingrupas, arilgru-
pas, heteroarilgrupas, cikloalkilgrupas, vai heterociklilgrupas, kur
aromatisks vai aliciklisks gredzens R?, R" un R grupa ir neobligati
aizvietots ar RJ, R* vai R, kas ir neatkarigi izvéléti no alkilgrupas,
halogéna atoma, halogénalkilgrupas, halogénalkoksigrupas, alkiltio-
grupas, cianogrupas, alkoksigrupas, amingrupas, monoaizvietotas
amingrupas, diaizvietotas amingrupas, sulfonilgrupas, acilgrupas,
karboksigrupas, alkoksikarbonilgrupas, hidroksialkilgrupas, alkoksi-
alkilgrupas, aminalkilgrupas, hidroksialkoksigrupas, alkoksialkoksi-
grupas, aminalkoksigrupas, aminsulfonilgrupas, aminkarbonilgrupas,
vai acilamingrupas;

kas ietver:

(a) estera grupas hidrolizé$anu savienojuma ar formulu:

Hﬁ
R4+CDEF¥

M
R“{ :]—n?

g
HE
Arl /1%!“2

kur R ir alkilgrupa un R, R?, R%, R*, R®, Ar' un Ar? grupas ir, ka de-
finéts ieprieks, baziskas vai skabiskas hidrolizes reakcijas apstaklos;

(b) neobligato R, R?, R®, R*, R%, Ar' un Ar? grupas modificé$anu
lai iegutu savienojumu ar formulu (I);

(c) neobligato savienojuma ar formulu (1), iegata no (a) un/vai
(b) iepriekSminétajas stadijas, skabes pievienoSanas sals veidosanu;

(d) neobligato savienojuma ar formulu (I), iegita no (a), (b)
un/vai (c) iepriekSminétajas stadijas, stereoizoméru sadaliSanu;
ar nosacijumu, ka (i) kad R', R?, R%, R* un R°® ir Gdenraza atomi
un Ar' ir fenilgrupa, tad Ar? nav fenilgrupa vai 4-hlorfenilgrupa; un
(i) kad R, R?, R% R* un R°® ir Gdenraza atomi un Ar' ir 4-fluorfen-
ilgrupa un n=1, tad Ar? nav 4-fluorfenilgrupa.

19. Process saskana ar 18. pretenziju, kur savienojuma ar
formulu (1):
R' un R? ir neatkarigi Gdenraza atoms vai alkilgrupa;
R?, R* un R® ir 0denraza atoms; un
Ar' un Ar? ir neatkarigi fenilgrupa, katrs gredzens neobligati aizvietots
ar R vai R", kur R9 un R" ir neatkarigi alkilgrupa, halogéna atoms,
halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa, alkoksigrupa,
alkilkarbonilgrupa vai alkoksikarbonilgrupa.

20. Process saskana ar 18. pretenziju, kur savienojuma ar
formulu (1):
R' un R? ir neatkarigi Gdenraza atoms vai alkilgrupa;
R®, R* un R® ir 0denraza atoms; un
Ar' un Ar? ir neatkarigi fenilgrupa, katrs gredzens neobligati aizvietots
ar R vai R", kur R9 un R" ir neatkarigi alkilgrupa, halogéna atoms,
halogénalkilgrupa, halogénalkoksigrupa, alkiltiogrupa, alkoksigrupa,
alkilkarbonilgrupa vai alkoksikarbonilgrupa un stereokimija pie
oglekla atoma, kas ir saistits ar R%, Ar' un Ar? grupam, ir (R).

21. Medikaments, kas ietver savienojumu saskana ar jebkuru
no 15. Iidz 17. pretenzijai kombinacija ar antipsihotisku agentu.

22. Medikaments saskana ar 21. pretenziju, raksturigs ar to,
ka antipsihotisks agents ir izvéléts no acetofenazina, alentemola,
aripiprazola, amisulprida, benzheksola, bromokriptina, biperidéna,
hlorpromazina, hlorprotikséna, klozapina, diazepama, fenoldopama,
flufenazina, haloperidola, levodopas, levodopas ar benserazidu,
levodopas ar karbidopu, lizurida, loksapina, mesoridazina, molin-
dolona, naksagolida, olanzapina, pergolida, perfenazina, pimozida,
pramipeksola, kvetiapina, risperidona, sulpirida, tetrabenazina,
trineksifenidila, tioridazina, tiotikséna, trifluorperazina vai ziprasi-
dona.

23. Savienojums saskana ar 12. pretenziju, raksturigs ar to,
ka savienojums ir (R)-2-(4-(fenil(3-(trifluormetil)fenil)metil)piperazin-
1-il)etikskabe (Formula A)
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vai (R)-2-(4-benzhidril-2-metilpiperazin-1-il)etikskabes (Formula B)
CO,H

N wCHs

L

vai ta farmaceitiski pienemamais sals.

(51) CO7K 16/28200501 (1) 2069403
(21) 07867197.1 (22) 02.10.2007
(43) 17.06.2009
(45) 07.05.2014

(31) 848694 P (32) 02.10.2006 (33) US
957738 P 24.08.2007 us

(86) PCT/US2007/021210 02.10.2007

(87) W02008/054606 08.05.2008

(73) Regeneron Pharmaceuticals, Inc., 777 Old Saw Mill River
Road, Tarrytown, NY 10591, US
(72) STEVENS, Sean, US
HUANG, Tammy T., US
MARTIN, Joel H., US
FAIRHURST, Jeanette L., US
RAFIQUE, Ashique, US
TORRES, Marcela, US
POBURSKY, Kevin J., US
LEIDICH, Raymond W., US
WINDSOR, Joan A., US
MIKULKA, Warren R., US
AHRENS, Diana M., US
SHI, Ergang, US
PAPADOPOULOQS, Nicholas J., US
(74) Bentham, Andrew, et al, J AKemp, 14 South Square, Gray’s
Inn, London WC1R 5JJ, GB
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv
(54) AUGSTAS AFINITATES CILVEKA ANTIVIELAS PRET
CILVEKA IL-4 RECEPTORU
HIGH AFFINITY HUMAN ANTIBODIES TO HUMAN IL-4
RECEPTOR

(57) 1. Antiviela vai antigénu saisto$s tas fragments, kas
specifiski saista hIL-4R (SEQ ID NO: 1) ar aptuveni 200 pM vai
mazak K, mérot ar virsmas plazmonu rezonansi, kas ietver SKVR
un VKVR sekvences CDR, un SKVR/VKVR sekvences ir izvélétas
no SEQ ID NO: 579/59 un 581/59.

2. Antiviela vai antigénu saistoS§s fragments saskana ar
1. pretenziju, kas uzrada K, hIL-4R (SEQ ID NO: 1) mazaku par
150 pM.

3. Antiviela vai antigénu saistoS§s fragments saskana ar
1. pretenziju, kas uzrada KD hIL-4R (SEQ ID NO: 1) mazaku par
50 pM.

4. Izoléta nukletnskdbes molekula, kas kodé antivielu vai
antigénu saistoSo fragmentu, saskana ar jebkuru no iepriekS8éjam
pretenzijam.
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5. Vektors, kas ietver nukleinskabes sekvenci saskana ar
4. pretenziju.

6. Saimniekvektora sistéma antivielas vai antigéna saistoSa
fragmenta producéSanai, kur$ specifiski saista IL-4 receptoru,
kas ietver vektoru saskana ar 5. pretenziju, piemérota saimniek-
§una.

7. Saimniekvektora sistéma saskana ar 6. pretenziju, kura
saimniek3tna ir prokariotiska vai eikariotiska Sina, kas izvéléta
no E. coli vai CHO Sinas.

8.  Panémiens anti-IL-4R antivielas vai antigénu saisto$a tas
fragmenta producéSanai, kas ietver saimniekvektora sistémas
saskana ar 6. vai 7. pretenziju Sinu kultivéSanu apstaklos, kas
pielauj antivielas vai tas fragmenta ieguvi un tadéjadi ekspreséto
antivielu vai fragmentu izdaliSanu.

9.  Antivielas vai antigénu saistoSa antivielas fragmenta saskana
ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai izmantoSana tada medikamenta
razo$ana, kas paredzéts IL-4 pastarpinatas slimibas vai traucéjuma
samazinasanai vai inhibéSanai cilvéka.

10. Antiviela vai antigénu saistoSs fragments saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 3. pretenzijai izmantoSanai tada cilvéka slimibas vai
traucéjuma arstéSanas panémiena, kura slimiba vai traucéjums tiek
atveselots, atvieglots, vai inhibéts, likvidgjot, inhibé&jot vai pazeminot
cilvéka interleikina-4 (hlL-4) aktivitati.

11. IzmantoSana saskana ar 9. pretenziju, kura slimiba vai
traucéjums ir izvéléts no artrita, herpetiformis, hroniskas idiopatis-
kas natrenes, sklerodermas, hipertrofiskas rétas, Vipla slimibas,
labdabigas prostatas hiperplazijas, plausu slimibam, iekaisigiem
traucéjumiem, alergiskdm reakcijam, Kavasaki slimibas, sirpjvei-
da $unu slimibas, Cérga-Strosas sindroma, Greivsa slimibas,
preeklampsijas, Sé&gréna sindroma, autoimina limfoproliferativa
sindroma, autoimiinas hemolitiskas anémijas, Barreta baribas vada,
autoimlna uverta, tuberkulozes, atopiska dermatita, ¢alaina kolita,
fibrozes un nefrozes.

12. IzmantoSana saskana ar 11. pretenziju, kura minéta plausu
slimiba ir astma, minétais iekaisigais traucéjums ir iekaisigu zarnu
slimiba vai minétais artrits ir septisks artrits.

13. Antiviela vai antigénu saistoSs fragments saskana ar
10. pretenziju, izmantoSanai saskana ar 10. pretenziju, kura sli-
miba vai traucéjums ir izvéléts no artrita, herpetiformis, hroniskas
idiopatiskas natrenes, sklerodermas, hipertrofiskas rétas, Vipla
slimibas, labdabigas prostatas hiperplazijas, plausu slimibam,
iekaisTgiem traucéjumiem, alergiskam reakcijam, Kavasaki slimibas,
sirpjveida $iinu slimibas, Cérga-Strosas sindroma, Greivsa slimibas,
preeklampsijas, Ségréna sindroma, autoimina limfoproliferativa
sindroma, autoimiinas hemolitiskas anémijas, Barreta baribas vada,
autoimlna uverta, tuberkulozes, atopiska dermatita, ¢alaina kolita,
fibrozes un nefrozes.

14. Antiviela vai antigénu saistoSs fragments saskana ar
13. pretenziju izmantoSanai saskana ar 13. pretenziju, kura minéta
plausu slimiba ir astma, minétais iekaisigais traucéjums ir iekaisigu
zarnu slimiba vai minétais artrits ir septisks artrits.

15. Kompozicija, kas ietver antivielu vai antigénu saistoSo frag-
mentu saskana ar jebkuru no 1. lldz 3. pretenzijai un pienemamu
neséju.

(51) A61K 39/395(200601)
A61P 35/0020060")
AG61K 38/17200607)
CO7K 16/28(200607)

(21) 09075102.5 (22) 19.06.2006

(43) 16.09.2009

(45) 12.02.2014

(31) 691920 P (32) 17.06.2005 (33) US

(62) EP06785127.9 / EP1909819

(73) ImClone LLC, 450 East 29th Street, 12th Floor, New York,
NY 10016, US
Philadelphia Health and Education Corporation d/b/a Drexel
University College of Medicine, 245 North 15th Street,
Philadelphia, PA 19102, US

(72) LOIZOS, Nick, US
DOLLOFF, Nathan Graeme, US
FATATIS, Alessandro, US

(11) 2100618

(74) Kent, Lindsey Ruth, Eli Lilly and Company Limited, Lilly
Research Center, Erl Wood Manor, Sunninghill Road,
Windlesham, Surrey GU20 6PH, GB
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(54) ANTI-PDGFR-ALFA ANTIVIELA PIELIETOSANAI META-
STATISKA KAULU VEZA ARSTESANAI
AN ANTI-PDGFR-ALPHA ANTIBODY FOR USE IN THE
TREATMENT OF METASTATIC BONE CANCER

(57) 1. PDGFRa antagonists, raksturigs ar to, ka minétais
PDGFRa antagonists ir antiviela vai tas dala, kura ir specifiska
pret cilveka PDGFRa un ietver SSSYY (SEQ ID NO: 2) regio-
na CDRH1, SFFYTGSTYYNPSLRS (SEQ ID NO: 4) regiona
CDRH2, QSTYYYGSGNYYGWFDR (SEQ ID NO: 6) regiona
CDRH3; RASQSVSSYLA (SEQ ID NO: 10) regiond CDRLA1,
DASNRAT (SEQ ID NO: 12) regiona CDRL2, un QQRSNWPPA
(SEQ ID NO: 14) regiona CDRLS3, pielietoSanai metastatiska kaulu
véza arstésanai.

2. PDGFRa antagonists pielietoSanai saskana ar 1. pretenziju,
raksturigs ar to, ka antiviela vai tas fragments ietver smagas kédes
mainigo doménu, kam piemit struktira
QLQLQESGPGLVKPSETLSLTCTVSGGSINSSSYYWGWL-
RQSPGKGLEWIGSFFY TGSTYYNPSLRSRLTISVDT-
SKNQFSLMLSSVTAADTAVYYCARQSTYYYGSGNY
YGWFDRWDQGTLVTVSS (SEQ ID NO: 8) vai vieglas kédes
variablo doménu, kam piemit struktdra
EIVLTQSPATLSLSPGERATLSCRASQSVSSYLAWYQQKP-
GQAPRLLIYDASNRAT GIPARFSGSGSGTDFTLTISSLEPEDFAV
YYCQQRSNWPPAFGQGTKVEIK (SEQ ID NO: 16).

3. PDGFRa antagonists pielietoSanai saskana ar 1. pretenziju,
raksturigs ar to, ka antiviela vai tas fragments ietver smagas kédes
mainigo doménu, kam piemit struktira
QLQLQESGPGLVKPSETLSLTCTVSGGSINSSSYYWGWL-
RQSPGKGLEWIGSFFY TGSTYYNPSLRSRLTISVDT-
SKNQFSLMLSSVTAADTAVYYCARQSTYYYGSGNY
YGWFDRWDQGTLVTVSS (SEQ ID NO: 8) un vieglas kédes
mainigo doménu, kam piemit struktira EIVLTQSPATLSLSPGER-
ATLSCRASQSVSSYLAWYQQKPGQAPRLLIYDASNRAT GIPARFS-
GSGSGTDFTLTISSLEPEDFAVYYCQQRSNWPPAFGQGTKVEIK
(SEQ ID NO: 16).

4. PDGFRa antagonists pielietoSanai saskana ar 1. pretenziju,
raksturigs ar to, ka antiviela vai tas fragments ietver smago kédi,
kam piemit struktdra
MGWSCIILFLVATATGVHSQLQLQESGPGLVKPSETLSLTCTVS-
GGSINSSSYYWG WLRQSPGKGLEWIGSFFYTGSTYYNPSLRS-
RLTISVDTSKNQFSLMLSSVTAADT AVYYCARQSTYYYGS-
GNYYGWFDRWDQGTLVTVSSASTKGPSVFPLAPSSKSTS
GGTAALGCLVKDYFPEPVTVSWNSGALTSGVHTFPAVLQSS-
GLYSLSSVVTVPSS SLGTQTYICNVNHKPSNTKVDKRVEPK-
SCDKTHTCPPCPAPELLGGPSVFLFPPKP KDTLMISRTPEVTC-
VWDVSHEDPEVKFNWYVDGVEVHNAKTKPREEQYNSTY RVV
SVLTVLHQDWLNGKEYKCKV SNKALPAPIEKTISKAKGQPRE-
PQVYTLPPSR EEMTKNQVSLTCLVKGFYPSDIAVEWESNGQPEN-
NYKTTPPVLDSDGSFFLYSKL TVDKSRWQQGN VFSCSVMHEA-
LHNHYTQKSLSLSPGK (SEQ ID NO:31) un vieglo kédi, kam
piemit struktdra
MGWSCIILFLVATATGVHSEIVLTQSPATLSLSPGERATLSC-
RASQSVSSYLAWYQ QKPGQAPRLLIYDASNRATGIPARFS-
GSGSGTDFTLTISSLEPEDFAVYYCQQRSN WPPAFGQGTK-
VEIKRTVAAPSVFIFPPSDEQLKSGTASVVCLLNNFYPREAKVQW
KVDNALQSGNSQESVTEQDSKDSTYSLSSTLTLSKADYEKHKVYA-
CEVTHQGLS SPVTKSFNRGEC (SEQ ID NO: 33).

5. PDGFRa antagonists pielietoSanai saskana ar jebkuru no
iepriekSéjam pretenzijam, raksturigs ar to, ka audzéjs ir metasta-
z€&jies no prostatas véza, krits véza vai plausu véza.

6. PDGFRa antagonists pielietoSanai saskana ar jebkuru no
1. Iidz 4. pretenzijai, raksturigs ar to, ka antiviela vai tas fragments
inhibé PDGFRa saistibu vai neitralizé PDGFRa.

(51) AOTN 25/302000)
AO1N 47/36(200607
AO01P 13/0020060")
AO1TN 25/22(200607

(1) 2114143
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AO01N 25/02(200607)
AO01N 25/04200607)

(21) 08726241.6 (22) 28.02.2008

(43) 11.11.2009

(45) 16.04.2014

(31) 905635 P (32) 08.03.2007 (33) US

(86) PCT/US2008/002668 28.02.2008

(87) WO02008/108973 12.09.2008

(73) E.I. DuPontde Nemours and Company, 1007 Market Street,

Wilmington, DE 19898, US
(72) REAP, James, J., US
(74) Beacham, Annabel Rose, Dehns, St Bride’s House,
10 Salisbury Square, London EC4Y 8JD, GB
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) SKIDRU SULFONILURINVIELAS HERBICIDU KOMPO-
ZICIJAS
LIQUID SULFONYLUREA HERBICIDE FORMULATIONS

(57) 1. VienkarSa skidras fazes herbicida kompozicija, kas
ietver (attieciba péc masas):

(@) no 0,1 Iidz 30 % vienu vai vairakus sulfonilurinvielas her-
bicidus, kas izvéléti no azimsulfurona, bensulfuron-metila, hlorimu-
ron-etila, hlorsulfurona, etametsulfuron-metila, flupirsulfuron-metila,
metsulfuron-metila, nikosulfurona, rimsulfurona, sulfometuron-metila,
tifensulfuron-metila, tribenuron-metila, trisulfuron-metila un to saliem,

(b) no 0 Iidz 40 % vienu vai vairakas citas biologiski aktivas
vielas, neskaitot sulfonilurinvielas herbicidus,

(c) no 0 Iidz 30 % vienu vai vairakas herbicidu aizsargvielas,

(d) no 10 Iidz 99,9 % vienu vai vairakus polialkilétus trigliceridus,
raksturigus ar to, ka polialkiletos trigliceridos taukskabju frakcija
ne vairak ka 50 % péc masas atvasinata no oksitaukskabém,

(e) no 0 Iidz 89,9 % vienu vai vairakus (C,-C,)alkanolu tauk-
skabju esterus, un

(f)  no 0 Iidz 70 % vienu vai vairakus papildu ingredientus.

2. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to,
ka komponents (a) ir izvéléts no nikosulfurona, rimsulfurona un
tifensulfuron-metila un to saliem.

3. Kompozicija saskana ar 2. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (a) ir izvéléts no nikosulfurona un ta saliem.

4. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponenta (d) polialkilétos trigliceridos taukskabju frakcija ne
vairak ka 5 % péc masas ir atvasinata no oksitaukskabem.

5. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponenta (d) polialkilétos trigliceridos taukskabju frakcija ne vairak
ka 90 % péc svara ir atvasinata no jebkuras vienas taukskabes.

6. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to,
ka komponents (d) ietver vienu vai vairakas polialkoksilétas augu
ellas, kuras izvélétas no polietoksilétas sojas ellas un polietoksilétas
rapsu ellas.

7. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (e) ir daudzuma vismaz 0,1 % no kompozicijas péc
masas, un ietver vienas vai vairaku taukskabju metilesterus.

8.  Kompozicija saskana ar 7. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (e) ir daudzuma vismaz 30 % no kompozicijas péc
masas.

9.  Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (f) ir daudzuma vismaz 0,1 % no kompozicijas péc
masas un ietver vienu vai vairakus amonija, sarmu metalu vai
sarmzemju metalu lignosulfata salus.

10. Kompozicija saskana ar 9. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (f) ietver natrija lignosulfatu.

11.  Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (f) ir daudzuma vismaz 0,1 % no kompozicijas péc
masas un ietver vienu vai vairakas virsmas aktivas vielas, kas
izvélétas no grupas, kura sastav no polietoksilétiem sorbitanestera
detergentiem un polietoksilétiem sorbitolestera detergentiem.

12. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
komponents (f) ir daudzuma vismaz 0,1 % no kompozicijas péc
masas un ietver malu.

13. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kura satur ne vairak
ka 5 % nemodificétu trigliceridu un ne vairak ka 5 % alkoksilétu
taukskabju péc masas.

14. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kura sastav no ba-
tiskadm sastavdalam (péc masas) 2 — 8 % nikosulfurona, 0 — 2 %
tifensulfuron-metila, 30 — 50 % polietoksilétas sojas ellas, 35 — 65 %
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metilétas sojas ellas, 0,5 — 5 % mala un 0,5 — 4 % viena vai
vairaku lignosulfonatu.

(51) CO7D 491/101200697
CO7D 493/1020050
CO7D 495/1020050)
A61K 31/36200607
AG61P 29/0012060")

(21) 08706922.5

(43) 11.11.2009

(45) 09.04.2014

(11) 2114951

(22) 26.02.2008

(31) 903849 P (32) 28.02.2007 (33) US
946849 P 28.06.2007 us

(86) PCT/DK2008/000080 26.02.2008

(87) WO02008/104175 04.09.2008

(73) LEO PHARMA A/S, Industriparken 55, 2750 Ballerup, DK
(72) FELDING, Jakob, DK
NIELSEN, Simon, Feldbaek, DK
LARSEN, Jens, Christian, Hojland, DK
BABU, Bollu, Ravindra, IN
(74) Thalsoe-Madsen, Kine Birgit, et al, Leo Pharma A/S,
Industriparken 55, 2750 Ballerup, DK
Svetlana MAKEJEVA, Intelektuala TpaSuma juridiska firma
LATISS, Stabu iela 44-21, Riga, LV-1011, LV
(54) JAUNI FOSFODIESTERAZES INHIBITORI
NOVEL PHOSPHODIESTERASE INHIBITORS

(57) 1. Savienojums ar visparigo formulu |
Ry
G_(CHE}><Fi
m 1
E—(CH,) R.
n

(M.,

kurd m un n neatkarigi viens no otra apzimé 0, 1, 2, 3, 4, 5,6 vai 7;
un kurd G un E neatkarigi viens no otra apzimé séru, skabekli,
-N(R,)- vai -N(R)C(O)-,
un R, un R, kopa ar oglekla atomu, ar kuru tie ir savienoti, veido
heterociklisku gredzenu, kas satur vienu vai divus heteroatomus,
kas atlasiti no skabekla, séra, -S(O)-, -S(0O),-, -N=, -N(R)-, viens
vai vairaki oglekla atomi minétaja heterocikliskaja gredzena péc
izveles tiek aizvietoti ar vienu vai vairakiem vienadiem vai atskiri-
giem aizvietotajiem, kas atlasiti no R,;
R, ir halogéns, hidroksilgrupa, C, alkilgrupa, C,alkenilgrupa,
C, alkinilgrupa, halogen-C, .alkilgrupa, C, ;alkoksigrupa, halogén-
C, ;alkoksigrupa, C, alkiltiogrupa, formilgrupa, C, ;alkoksikarbonil-
grupa, C, .alkilkarbonilgrupa vai aminokarbonilgrupa;
R, ir Gdenradis, aminogrupa, tioksogrupa, C, alkilgrupa, halo-
gén-C, alkilgrupa, hidroksi-C, alkilgrupa, C, ;alkoksigrupa, halogéns,
oksogrupa vai hidroksilgrupa;
R, ir Gdenradis, C, salkilgrupa, halogén-C, .alkilgrupa, C, .alkilkarbon-
ilgrupa, hidroksi-C, .alkilgrupa, C, alkoksikarbonilgrupa, C, alkil-
sulfonilgrupa, C, .alkilaminosulfonilgrupa vai aminosulfonilgrupa;
X ir saite, -CH,- vai -NH-;
A ir arilgrupa, kas satur 6-10 oglekla atomus, C,, cikloalkilgrupa,
C, , cikloalkenilgrupa, aril-C, .alkilgrupa, heteroarilgrupa, kas satur
1-10 oglekla atomus un 1-5 heteroatomus, heteroaril-C, alkilgrupa,
kura heteroarilgrupa satur 1-10 oglekla atomus un 1-5 heteroato-
mus, hetero-C, cikloalkilgrupa, kas satur 1-3 heteroatomus, vai
hetero-C, , cikloalkenilgrupa, kas satur 1-3 heteroatomus, péc izvéles
tiek aizvietota ar vienu vai vairakiem vienadiem vai atSkirigiem
aizvietotajiem, kas atlasiti no R,;
un ta farmaceitiski pienemami sali, hidrati, N-oksidi vai solvati.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura gan E, gan
G ir skabeklis.

3.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kura gan m,
gan n ir viens.
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4.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kura gan m,
gan n ir nulle.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, kura R, un R, kopa ar oglekla atomu, ar kuru tie ir savienoti,
veido 4, 5 vai 6 loceklu heterociklisku gredzenu.

6.  Savienojums saskana ar 5. pretenziju, kura heterocikliskais
gredzens ir tetrahidropirans, oksetans, [1,3]dioksolans, [1,3]dioksans,
tetrahidrotiopirans, tetrahidrotiopiran-1,1-dioksids, tetrahidrotio-
piran-1-oksids, piperidins, tetrahidrotioféns, [1,3]-ditians, tietans,
[1,3]-ditian-1,3-dioks1ds, tietan-1-oksids vai tietan-1,1-dioksids.

7. Savienojums saskana ar 5. pretenziju, kura heterocikliskais
gredzens satur vienu heteroatomu.

8.  Savienojums saskana ar 5. pretenziju, kura heterocikliskais
gredzens satur divus heteroatomus.

9.  Savienojums saskana ar 7. vai 8. pretenziju, kura hetero-
atoms(-i) ir skabeklis.

10. Savienojums saskana ar 7. vai 8. pretenziju, kura hetero-
atoms(-i) ir sérs, -S(0)- vai -S(O),-.

11. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kurad A ir heteroarilgrupa, kas satur 1-10 oglekla atomus un
1-5 heteroatomus, vai heteroaril-C, calkilgrupa, kura heteroarilgrupa
satur 1-10 oglekla atomus un 1-5 heteroatomus.

12. Savienojums saskana ar 11. pretenziju, kura A ir piridilgrupa,
pirazinilgrupa vai hinolilgrupa.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai,
kura A ir fenilgrupa.

14. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS8&jam preten-
zijam, kura A tiek aizvietots ar halogénu.

15. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, kura R, ir C, ; alkoksigrupa, C, shalogénalkilgrupa vai halogéna
atoms.

16. Savienojums saskana ar 15. pretenziju, kura R, ir metoksi-
grupa vai etoksigrupa.

17. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kura X ir -CH,-.

18. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 16. pretenzijai,
kura X ir -NH-.

19. Savienojums saskana ar 12. pretenziju, kura A ir 4-3,5-di-
hlorpiridilgrupa.

20. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kura R, ir Gdenraza atoms.

21. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kas atlasits no grupas, kas sastav no 2-(3,5-dihlorpiridin-
4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-benzodioksol-2,4’-
(4H)-piran]-4-il)etanona (savienojums 101),
N-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-
benzodioksol-2,4’-(4H)-piran]-4-karboksamida (savienojums 102),
2-(3,5-dihlor-1-oksidopiridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetra-
hidrospiro[1,3-benzodioksol-2,4’-(4H)-piran]-4-il)etanona (savieno-
jums 103),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-4’,5’-dihidrospiro[1,3-benzo-
dioksol-2,3’-(2H)-tiofen]-4-il)etanona (savienojums 104),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksispiro[1,3-benzodioksol-2,4 -
piperidin]-4-il)etanona (savienojums 105),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-1’-[metoksikarbonil]-spiro[1,3-
benzodioksol-2,4’-piperidin]-4-il)etanona (savienojums 106),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-1’-[metilsulfonil]-spiro[1,3-benzo-
dioksol-2,4’-piperidin]-4-il)etanona (savienojums 107),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-1’-acetilspiro[ 1,3-benzodioksol-
2,4’-piperidin]-4-il)etanona (savienojums 108),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-1’-metilspiro[1,5-benzodioksol-
2,4’-piperidin]-4-il)etanona (savienojums 109),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6'-tetrahidrospiro[1,3-
benzodioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 110),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5,6'-tetrahidrospiro[ 1,3-benz-
dioksol-2,4’-(4H)-tiopiran-1’-oksid]-4-il)etanona (savienojums 111),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6'-tetrahidrospiro[1,3-
benzodioksol-2,4’-(4H)-tiopiran-1’,1’-dioksid]-4-il)etanona (savieno-
jums 112),
2-(3,5-dihlor-1-oksidopiridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidro-
spiro[1,3-benzodioksol-2,4’-(4H)-tiopiran-1’,1’-dioksid]-4-il)etanona
(savienojums 113),
2-(3-brompiridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-
benzodioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 114),

2-(3-brompirazin-2-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-
benzodioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 115),
2-(pirazin-2-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-benzo-
dioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 116),
2-(piridin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-benzo-
dioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 117),
2-(hinolin-4-il)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6'-tetrahidrospiro[1,3-benzo-
dioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 118),
2-(2,6-dihlorfenil)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-benzo-
dioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 119),
2-(2-hlorfenil)-1-(7-metoksi-2’,3’,5’,6’-tetrahidrospiro[1,3-benzo-
dioksol-2,4’-(4H)-tiopiran]-4-il)etanona (savienojums 120),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),3’-oksetan]-6-il}etanona (savienojums 121),
2-(3,5-dihlor-1-oksidopiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzo-
dioksepin-3(4H),3’-oksetan]-6-il}etanona (savienojums 122),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),3-tietan]-6-il}etanona (savienojums 123),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),3-tietan-1’,1’-dioksid]-6-il}etanona (savienojums 124),
2-(3,5-dihlorpiridin-1-oksido-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodi-
oksepin-3(4H),3-tietan-1’,1’-dioksid]-6-il}etanona (savienojums 125),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),2’-(1,3-dioksolan)]-6-il}etanona (savienojums 126),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),4’-tetrahidropiran]-6-il}etanona (savienojums 127),
2-(3,5-dihlor-1-oksidopiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzo-
dioksepin-3(4H),4’-tetrahidropiran]-6-il}etanona (savienojums 128),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksi-2’,2’-dimetilspiro[2H-1,5-benzo-
dioksepin-3(4H),5'-[1,3]dioksan]-6-il}etanona (savienojums 129),
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),5’-[1,3]dioksan]-6-il}etanona (savienojums 130),
2-(3,5-dihlor-1-oksidopiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzo-
dioksepin-3(4H),5'-[1,3]dioksan]-6-il}etanona (savienojums 131) un
2-(3,5-dihlorpiridin-4-il)-1-{9-metoksispiro[2H-1,5-benzodioksepin-
3(4H),5’-[1,3]ditian]-6-il}etanona (savienojums 132),

un ta farmaceitiski pienemami sali, hidrati, N-oksidi vai solvati.

22. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 21. pretenzijai
izmantoSanai terapija.

23. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. I1dz 21. pretenzijai kopa ar farmaceitiski pienemamu
papildvielu vai pildvielu, vai farmaceitiski pienemamu neséju(-iem).

24. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju kopa
ar vienu vai vairakiem citiem terapeitiski aktiviem savienojumiem.

25. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 21. pretenzijai
izmantoSanai adas slimibu vai stavoklu, vai akdtu vai hronisku
adas bracu profilaksé, arstéSana vai intensitates mazinasana.

26. Savienojums saskana ar 25. pretenziju izmantoSanai adas
slimibas vai stavokla profilakse, arstéSana vai intensitates mazi-
nasana, kas atlasiti no grupas, kas sastav no proliferativam un
iekaisuma adas slimibam, psoridzes, véza, epidermala iekaisuma,
alopécijas, adas atrofijas, steroidu inducétas adas atrofijas, adas
noveco$anas, adas noveco$anas gaismas iedarbiba, aknes, derma-
tita, atopiska dermatita, seborejiska dermatita, kontakta dermatita,
natrenes, prurita un ekzémas.

(51) €O7D 209/52200%0")
(21) 07867798.6
(43) 25.11.2009
(45) 20.11.2013
(31) 876447 P (32) 20.12.2006 (33) US
(86) PCT/US2007/025804 18.12.2007
(87) W02008/079216 03.07.2008
(73) Merck Sharp & Dohme Corp., 126 East Lincoln Avenue,
Rahway, NJ 07065-0907, US
(72) WONG, George S.K., US
LEE, Hong-Chang, US
VANCE, Jennifer A., US
TONG, Weidong, US
IWAMA, Tetsuo, US
(74) Buchan, Gavin MacNicol, et al, Merck & Co., Inc. European
Patent Department, Hertford Road, Hoddesdon, Hertfordshire
EN11 9BU, GB

(11) 2121605
(22) 18.12.2007
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Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) (1R,2S,5S)-N-[(1S)-3-AMINO-1-(CIKLOBUTILMETIL)-2,3-
DIOKSOPROPIL]-3-[(2S)-2-[[[(1,1-DIMETILETIL)AMI-
NO]KARBONIL]AMINO]-3,3-DIMETIL-1-OKSOBUTIL]-6,6-
DIMETIL-3-AZABICIKLO[3.1.0lHEKSAN-2-KARBOKS-
AMIDA IEGUSANAS PANEMIENS
PROCESS FOR PREPARING (1R,2S,5S)-N-[(1S)-3-
AMINO-1-(CYCLOBUTYLMETHYL)-2,3-DIOXOPROPYL]-
3-[(2S)-2-[[[(1,1-DIMETHYLETHYL)AMINO]-CARBON-
YL]AMINO]-3,3-DIMETHYL-1-OXOBUTYL]-6,6-DIMETH-
YL-3-AZABICYCLO[3.1.0]JHEXANE-2-CARBOXAMIDE

(57) 1. Savienojuma ar formulu I:
v
S H o
N
N Ha
a

iegﬂéanas panémiens, kur minétais panémiens ietver:
(i) savienojuma ar formulu la:

AL

Farmulal

Formula la
kondensaciju ar savienojumu ar formulu Ib:
cr-tld o\
Formula Ib ;

etil[(3 dimetilamino)propil]karbodiidea hidrohloera (EDCI HCI)
!us reakcuas malsuuma |egusana| kas satur amida kondensacijas
produktus ar formulu Ica:

\Psf"r

klatbatné,

(i) reakcijas maisijuma, kas ieguta stadija (i), secigu apstradi
ar LiOH udent, kam seko apstrade ar HCI izopropilacetata, lai
atbrivotu brivu skabi no produkta acetata formas,

(iii) brivas skabes, kas ieguta stadija (ii), apstrade ar terciaro
aminu izopropilacetata, lai izgulsnétu terciara amina sali ar formulu Ic,

(iv) terciara amina sals ar formulu Ic:

Fomula lea |

Formula lc

kondenséSanu ar savienojumu, kas ir izvéléts no salu savienoju-
miem ar formulu Id un Id’:

1352

+NHz CI ©

Formula Id

+MH; €I O
Formula Id’

vismaz viena peptida kondensacijas reagenta, kuram ir bazisks
slapekla atoms, kas ir izvéléts no terciara amina, terciara ami-
da, morfolina savienojuma un no to divu vai vairaku maisijuma,
klatbatné, un

(v) kad salu savienojums, izvéléts stadija (iv), ir savienojums
ar formulu Id’, kas oksidé savienojumu Ic, kurs iegdts stadija (iv),
lai iegdtu savienojumu ar formulu I.

2. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kas atSkiras ar to,
ka stadija (iv) ir veikta polara organiska Skidinataja, kas izvéléts
no etilacetata, acetonitrila, dimetilformamida, dimetilacetamida un
N-metil-2-pirolidinona (NMP) un no to divu vai vairaku maisijuma.

3.  Panémiens saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas atSkiras ar
to, ka pretjons R,N savienojuma ar formulu Ic ir N,N-dimetilciklo-
heksilamins.

4.  Panémiens saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai,
kas atSkiras ar to, ka peptida kondensacijas reagents ir izvéléts
no: (i) HOBt-monohidrats etilacetata ar dimetilformamidu (DMF)
kombinacija ar EDCI-HCI, (ii) HOBt-monohidrats etilacetata ar NMP
kombinacija ar EDCI-HCI, (iii) mitrs HOBt etilacetata ar NMP kom-
binacija ar EDCI-HCI, (iv) DMAP etilacetata ar NMP kombinacija ar
EDCI-HCI, (v) DMAP etilacetata ar DMF kombinacija ar EDCI-HCI,
(vi) karbonildiimidazols (CDI) etilacetata ar DMF, (vii) 1-hlor-3,5-
dimetoksi-triazins etilacetata ar DMF, (viii) 1,3,5-trimetoksi-2,4,6-
triazins etilacetata ar DMF, un (ix) 2-hidroksipiridins etilacetata/DMF
maisijuma EDCI-HCI klatbatné.

5.  Panémiens saskana ar 4. pretenziju, kas atSkiras ar to, ka
reagents ar bazisko slapekla atomu, kas ir pievienots stadija (iv),
ir izvéléts no diizopropiletilamina, N-metilmorfolina, trietilamina,
2,6-lutidina, un tetrametiletiléndiamina.

6. Panémiens saskané ar 1 pretenziju, kas atSkiras ar to, ka

7. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kas atSkiras ar to, ka
terciarais amins stadija (iii) ir N,N-dimetil-N-cikloheksilamins.

8. Panémiens saskana ar 7. pretenziju, kas atSkiras ar to,
ka savienojuma ar formulu Ib forma, kas ir lietota kondensaci-
jas stadija (i), ietver vismaz 90% ee (enantiomérais parakums)
(S,R,S) enantioméram ar formulu (Ib-D)

(Ib-D)

9. Panémiens saskana ar 8. pretenziju, kas atskiras ar to, ka
savienojums ar formulu Ib ietver vismaz 95 % ee (S,R,S) enantio-
méra ar formulu (Ib-D).

10. Panémiens saskana ar 8. pretenziju, kas atskiras ar to, ka
savienojums ar formulu Ib ietver vismaz 98 % ee (S,R,S) enantio-
méra ar formulu (Ib-D).

11.  Panémiens saskana ar 8. pretenziju, kas atSkiras ar to, ka
savienojums ar formulu Ib ietver vismaz 99 % ee (S,R,S) enantio-
méra ar formulu (Ib-D).

12. Savienojums ar formulu Ic’

\
I8 Ds
- T~ - Formuia Ic'.
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(51) A61K 9/0020060") (11) 2142186
AG61K 31/76520060%)
AG61P 15/02(200607)
AG61K 9/02200601)
AG61K 9/0620060")
AG61K 9/19(200601)
AG61K 47/10200607)
AG61K 47/38(200607)
(21) 08734874.4 (22) 28.03.2008
(43) 13.01.2010
(45) 30.04.2014
(31) 200700508 (32) 30.03.2007 (33) DK
(86) PCT/EP2008/002505 28.03.2008
(87) WO02008/119518 09.10.2008
(73) Laccure Ab, Kullagatan 8, 252 20 Helsingborg, SE
(72) BATCHELLER, Greg, BE
HEDNER, Thomas, SE
JOHNSSON, Jorgen, SE
SCHUBERT, Werner, SE
SJOGREN, Christer, SE
STERNER, Olov, SE
SZNITOWSKA, Malgorzat, PL
(74) Chas. Hude A/S, H.C. Andersens Boulevard 33, 1780
Copenhagen V, DK
Lacija KUZJUKEVICA, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV
(54) PIENSKABES OLIGOMERU LIETOSANA GINEKOLOGIS-
KU INFEKCIJU ARSTESANA
USE OF OLIGOMERS OF LACTIC ACID IN THE TREAT-
MENT OF GYNAECOLOGICAL INFECTIONS
(57) 1. Viens vai vairaki pienskabes oligomeéri lietoSanai gine-
kologisku infekciju profilaksé un/vai arsté$ana, vienu vai vairakus
pienskabes oligomérus ievadot maksti, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligomeéri ir ar $adu formulu (1):

0

HOOC 0

n

OH 0.

kura n ir vesels skaitlis no 2 [idz 25.

2. Viens vai vairaki pienskabes oligomeéri lietoSanai saskana
ar 1. pretenziju, turklat infekcija ir bakteriala infekcija.

3. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar 2. pretenziju, turklat bakteriala infekcija ir izvéléta no bakterialas
vaginozes, nespecifiska kolpita, vecuma kolpita, cervicita un uretrita.

4. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar 1. pretenziju, turklat infekcija ir séni$u infekcija.

5. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar 4. pretenziju, turklat séniSu infekcija ir izvéléta no kandido-
zes (candida albicans), kriptokokozes un aktinomikozes.

6.  Viens vai vairaki pienskabes oligomeéri lietoSanai saskana
ar 1. pretenziju, turklat infekcija ir virusu infekcija.

7. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saska-
na ar 6. pretenziju, turklat virusu infekcija ir izvéléta no cilvéka
imandeficita virusa (HIV), herpes simplex virusa (HSV), cilvéka
papilomas virusa (HPV) infekcijas.

8.  Viens vai vairaki pienskabes oligomeéri lietoSanai saskana
ar 1. pretenziju, turklat n ir no 2 Iidz 20, no 3 Iidz 25, no 3 Ilidz
20, no 2 Iidz 15, no 3 lidz 15, no 2 Iidz 10, no 3 [idz 10, no 4 lidz
10 vai no 4 Idz 9.

9.  Viens vai vairdki pienskabes oligomeéri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligomeéri ir oligoméra produkta ar vidéjo molekulmasu
no apméram 300 [[dz apméram 2000.

10. Viens vai vairaki pienskabes oligomeéri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriekSéjam pretenzijam, turklat oligomeéru HL,, HL,,
HL, un HL, kopg&ja koncentracija ir vismaz apméram 30 masas %
un turklat HL, ir pienskabes dimérs, HL, ir pienskabes trimérs,
HL, ir pienskabes tetramérs un HL, ir pienskabes pentameérs.

11.  Viens vai vairaki pienskabes oligomeéri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriekSéjam pretenzijam, turklat HL, - HL, kopéja
koncentracija ir vismaz apméram 35 masas %.

12. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri, kad tie ir paklauti Gdens iedarbibai istabas
temperatQra, atbrivo pienskabi laika perioda, kas ir vismaz 8 stun-
das, vismaz 12 stundas, pieméram, vismaz 16 stundas, vismaz
20 stundas, vismaz 24 stundas, vismaz 36 stundas, vismaz 2 die-
nas, vismaz 3 dienas, vismaz 4 dienas, vismaz 5 dienas, vismaz
6 dienas vai vismaz 7 dienas.

13.  Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri ir ietverti kompozicija, kas satur vismaz
0,01 masas % viena vai vairaku pienskabes oligoméru.

14. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri ir ietverti kompozicija, kas satur no 0,02 Iidz
100 masas %, no 0,1 Iidz 95 masas %, no 1 lidz 96 masas %, no
5 lidz 95 masas %, no 10 lidz 90 masas %, no 15 Iidz 90 masas %
viena vai vairaku pienskabes oligoméru.

15.  Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri ir ietverti kompozicija, kas ir izstradata intra-
vaginalai ievadisanai.

16. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri ir ietverti kompozicija cietas, puscietas vai
Skidras kompozicijas forma.

17. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligomeéri ir ietverti kompozicija tampona, pesarija,
vaginala aerosola, vaginalas uzmavas, vaginala gela, vaginala
ieliktna, vaginala plakstera, vaginala gredzena, vaginala siklisa,
vaginalas svecites, vaginala kréma, vaginalas emulsijas, vaginalu
putu, vaginala losjona, vaginalas ziedes, vaginala pulvera, vaginala
Sampina, vaginala Skiduma, vaginala aerosola, vaginalas suspen-
sijas, vaginalas tabletes, vaginala stieniSa, vaginalu putu (shaum),
vaginala diska, puscaurlaidiga iesainojuma un jebkuras to kombi-
nacijas forma.

18. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri ir ietverti kompozicija, kas papildus satur
vienu vai vairakas farmaceitiski pienemamas paligvielas.

19. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar 18. pretenziju, turklat viena vai vairakas farmaceitiski pienema-
mas paligvielas ir izvélétas no grupas, kas sastav no celulozes
atvasinajumiem, tadiem ka hidroksipropilmetilceluloze (HPMC),
metilceluloze, hidroksietilceluloze (HEC), hidroksipropilcelulo-
ze (HPC), etilhidroksietilceluloze, karboksimetilceluloze un natrija
karboksimetilceluloze (Na CMC), cietes atvasinajumiem, tadiem ka
méreni SkérsSata ciete, akrilpolimériem, tadiem k& karbomérs un
ta atvasinajumi (poli-CO, Carbopol® u.c.), polietilénoksida (PEO),
hitozana (poli-D-glikozamina), dabigiem polimériem, tadiem ka
Zelatins, natrija alginats, pektins, skleroglikans, tragakants, gellans,
ksantana sveki vai guara sveki, poli-ko-(metilviniletera/malein-
anhidrida), mikrokristaliskas celulozes/Avicel® un kroskarmelozes.

20. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana ar
19. pretenziju, turklat vienas vai vairaku farmaceitiski pienemamo
paligvielu koncentracija ir robezas no 0,01 [idz 99,9 masas %.

21. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no 18. Iidz 20. pretenzijai, turklat viena vai vairakas
farmaceitiski pienemamas paligvielas ir vaginali mukoadhezivas
TpasSibas uzlabojosi lidzekli un/vai viskozitati regul&joSi Iidzekli.

22. Viens vai vairaki pienskabes oligoméri lietoSanai saskana
ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam, turklat viens vai vairaki
pienskabes oligoméri ir ietverti kompozicija, kas papildus satur
vienu vai vairakas pretsalipes vielas.

23. Farmaceitiska kompozicija, kas satur vienu vai vairakus
pienskabes oligomérus, ka noteikts jebkura no 1. lidz 22. pretenzijai,
kopa ar farmaceitiski pienemamu paligvielu, turklat kompozicija ir
tampona, pesarija, vaginala aerosola, vaginalas uzmavas, vagina-
la gela, vaginala ieliktna, vaginala plakstera, vaginala gredzena,
vaginala sukliSa, vaginalas svecites, vaginala kréma, vaginalas
emulsijas, vaginalu putu, vaginala losjona, vaginalas ziedes, vaginala
pulvera, vaginala Sampina, vaginala Skiduma, vaginala aerosola,
vaginalas suspensijas, vaginalas tabletes, vaginala stienisa, vaginalu
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putu (shaum), vaginala diska, vaginala puscaurlaidiga iesainojuma
un jebkuras to kombinacijas forma.

24. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju, turklat
farmaceitiski pienemama paligviela ir izvéléta no grupas, kas sastav
no hidroksipropilmetilcelulozes, metilcelulozes, hidroksietilcelulozes,
hidroksipropilcelulozes, etilhidroksietilcelulozes, karboksimetil-
celulozes, natrija karboksimetilcelulozes, méreni Skérssitas cietes,
akrilpolimériem, polietilénoksida, hitozana un dabigiem polimériem.

25. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju, turklat
oligoméra pienskabe satur:

10 I1dz 20 masas % HL,,
15 lidz 25 masas % HL,,
10 I1dz 20 masas % HL, un
8 Iidz 15 masas % HL,.

26. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju, turklat

oligoméra pienskabe satur:

7 Iidz 15 masas % pienskabes diméra,

7 Iidz 15 masas % pienskabes triméra,

7 Iidz 15 masas % pienskabes tetraméra un
8 Iidz 15 masas % pienskabes pentaméra.

27. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju, turklat

oligoméra pienskabe satur:

2,5 Idz 10 masas % pienskabes diméra,

4 I\dz 15 masas % pienskabes triméra,

5 Iidz 15 masas % pienskabes tetraméra un
5 Iidz 15 masas % pienskabes pentaméra.

28. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju, turklat

oligoméra pienskabe satur:

5 Iidz 15 masas % pienskabes triméra,

5 Iidz 15 masas % pienskabes tetraméra,

5 Iidz 15 masas % pienskabes pentaméra,

5 Iidz 10 masas % pienskabes heksaméra un
5 Iidz 15 masas % pienskabes heptaméra.

29. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 23. pretenziju, turklat

oligoméra pienskabe satur:

2,5 Idz 7,5 masas % pienskabes triméra,

5 Iidz 10 masas % pienskabes tetraméra,

5 Iidz 10 masas % pienskabes pentaméra,

5 Iidz 10 masas % pienskabes heksaméra un
5 Iidz 15 masas % pienskabes heptaméra.

(51) C12N 15/111200600 (1) 2143792
C12N 15/113020700%
A61K 31/7088200501
A61K 31/713(20050)

(21) 08764303.7 (22) 09.05.2008

(43) 13.01.2010
(45) 08.01.2014
(31) 2007125045 (32) 09.05.2007 (33) JP
(86) PCT/JP2008/058990 09.05.2008
(87) WO02008/140126 20.11.2008
(73) Riken, 2-1 Hirosawa, Wako-shi, Saitama 351-0198, JP
Otsuka Pharmaceutical Co., Ltd., 9, Kanda-Tsukasa-machi
2-chome, Chiyoda-ku, Tokyo 101-8535, JP
Hayashi Kasei Co., Ltd., 2-7 Tenjinbashi 1-chome Kita-ku
Osaka-shi, Osaka 530-0041, JP
(72) ABE, Hiroshi, JP
ITO, Yoshihiro, JP
ABE, Naoko, JP
TOYOBUKU, Hidekazu, JP
(74) Woods, Geoffrey Corlett, JAKemp, 14 South Square, Gray’s
Inn, London WC1R 5JJ, GB
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV
(54) VIENAS KEDES CIKLISKA RNS UN TAS IEGUSANAS
PANEMIENS
SINGLE-STRANDED CYCLIC RNA, AND METHOD OF
PRODUCTION THEREOF
(57) 1. Gredzenveida vienpavediena RNS ar ilgstoSas vai
Iénas atbrivoSanas RNS interferences iedarbibu, kas raksturiga
ar to, ka gredzenveida vienpavediena RNS, kas satur kodgjoSas
keédes sekvenci, nekodéjosas kédes sekvenci, kas ir komplementara
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kodéjoSajai sekvencei, vienadas vai dazadas divu cilpu sekvences
starp kodéjoSo kédi un nekodéjoSo kédi, kas savieno abas kédes,
kur kodgjosa kéde un nekodéjosa kéde ir saparotas, lai veidotu
celmu, un kur katras no divu cilpu sekvencém garums ir no 6 lidz
9 nukleotidiem.

2. Gredzenveida vienpavediena RNS saskana ar 1. pretenziju,
kur mérka RNS ekspresija ir 0,4 vai mazak neka 24 stundas péc
gredzenveida vienpavediena RNS ievadiSanas eikariotu Sinas,
salidzinajuma ar kontroles Sinam, kuru mérka RNS ekspresijas
[Tmenis ir iestatits uz 1.

3. Gredzenveida vienpavediena RNS saskana ar 1. vai
2. pretenziju, kur péc 8 stundam 70 % vai vairak no tas saglabajas
cilvéka seruma.

4.  Panémiens gredzenveida vienpavediena RNS saskana ar
jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai iegiSanai, kas satur kodgjoSas
kédes un nekodejoSas kédes sintezéSanu, kur tas abas satur
nukleotidu sekvenci ar 5° gala un 3’ gala nesaparotiem nukleoti-
diem, un vienlaicigi nukleotida ligéSanu ar nukleotidu sekvences
5’ gala nesaparotiem nukleotidiem kodéjoSaja kéde, ar nukleotidu
sekvences 3’ gala nesaparotiem nukleotidiem nekodéjosaja kede,
un otradi, izmantojot ligazi, kur nukleotidu sekvence ar kodé&josas
kédes 5 gala nesaparotiem nukleotidiem un nukleotidu sekvence
ar nekodgjosas kédes 3’ gala nesaparotiem nukleotidiem ir saistitas
viena ar otru, lai veidotu cilpu, nukleotidu sekvence ar kodéjosas
kédes 3’ gala nesaparotiem nukleotidiem un nukleotidu sekvence
ar nekod&josas kédes 5’ gala nesaparotiem nukleotidiem ir saistitas
viena ar otru, lai veidotu cilpu, un kodé&jo$a kéde un nekodéjosa
kéde ir saparotas, lai veidotu celmu.

5. Panémiens saskana ar 4. pretenziju, kas papildus satur
katra nukleotidu sekvences 5 gala ar nesaparotiem nukleotidiem
kodéjosaja kédé un nukleotidu sekvences ar nesaparotiem nuk-
leotidiem nekodéjosa kédé fosforileSanu.

6. Panémiens saskana ar 4. vai 5. pretenziju, kur cilpas
sekvences ir vienadas vai atSkiras viena no otras.

7. Panémiens saskana ar jebkuru no 4. Iidz 6. pretenzijai,
kur celma garums ir no 19 idz 31 nukleotidam.

8.  Ekspresijas géna, kas in vitro kodé proteinu, nomaksanas
panémiens, kas satur gredzenveida vienpavediena RNS saskana
ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai ievadisanu cilvéka izcelsmes
80nas un mérka RNS vagjinaSanu ar gredzenveida vienpavediena
RNS, lai ilgstosi kavétu mérka RNS parvietoSanos proteina.

9.  Ekspresijas géna, kas kodé proteinu, nomaksanas pané-
miens, kas satur gredzenveida vienpavediena RNS saskana ar
jebkuru no 1. lldz 3. pretenzijai in vitro ievadiSanu dzivnieka vai
auga $0nas, kas nav cilvéka izcelsmes Sdnas, un mérka RNS
vajinaSanu ar gredzenveida vienpavediena RNS, lai ilgstoSi kavétu
mérka RNS translaciju proteina.

10. Farmaceitiska kompozicija, kas ka aktivu vielu satur
gredzenveida vienpavediena RNS saskana ar jebkuru no 1. lidz
3. pretenzijai.

(51) CO7D 401/12(200600
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AG61P 25/002000")
AG61P 43/0020050")
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(31) 2007118768 (32) 27.04.2007 (33) JP
(86) PCT/JP2008/058081 25.04.2008
(87) WO02008/139894 20.11.2008
(73) Daiichi Sankyo Company, Limited, 3-5-1, Nihonbashi Honcho,
Chuo-ku Tokyo, JP
(72) TAKEMOTO, Naohiro, JP
MURATA, Keniji, JP
MURAYAMA, Norihito, JP
YAMADA, Chikaomi, JP
(74) Albrecht, Thomas, Kraus & Weisert, Patent- und Rechts-
anwalte, Thomas-Wimmer-Ring 15, 80539 Miinchen, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) SLAPEKLI SATUROSS AROMATISKA SESLOCEKLU
CIKLA ATVASINAJUMS UN TO IETVEROSS FARMA-
CEITISKS LIDZEKLIS
NITROGENATED AROMATIC 6-MEMBERED RING DE-
RIVATIVE, AND PHARMACEUTICAL AGENT COMPRIS-
ING THE SAME
(57) 1. Savienojums, kas atbilst sekojosai formulai (I-aa)
3 $4 Rz 7
RN SN s o8
J\ R> R ¥
RN E)SrN

o

(I-aa)
N ’
raksturigs ar to, ka

R' un R? ir savstarpéji neatkarigi idenraza atoms, halogéna atoms,
hidroksilgrupa, taisna vai sazarota alkoksigrupa ar 1 Iidz 5 oglekla
atomiem, acetilgrupa, karbamoilgrupa, karboksilgrupa, taisna vai
sazarota estergrupa ar 1 Iidz 5 oglekla atomiem, neaizvietota vai
halogénaizvietota taisna, sazarota vai ciklizéta alkilgrupa ar 1 Iidz
5 oglekla atomiem vai -NR®R* grupa, raksturiga ar to, ka R® un
R* ir savstarp&ji neatkarigi Gdenraza atoms, skabekla atoms,
neaizvietota vai halogénaizvietota taisna, sazarota vai ciklizéta
alkilgrupa ar 1 Iidz 5 oglekla atomiem vai taisna, vai sazarota
alkoksikarbonilgrupa ar 2 Iidz 10 oglekla atomiem;

R® un R® ir savstarpéji neatkarigi Gdenraza atoms vai neaizvietota,
vai halogénaizvietota taisna, sazarota vai ciklizéta alkilgrupa ar
1 Iidz 5 oglekla atomiem,

R” ir taisna, sazarota vai ciklizéta alkilgrupa ar 1 Iidz 5 oglekla
atomiem,

E ir skabekla atoms vai -NR® grupa, raksturiga ar to, ka R® ir
Gdenraza atoms vai taisna, vai sazarota alkilgrupa ar 1 Iidz
5 oglekla atomiem,

vai ta farmaceitiski pienemams sals.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemams sals, raksturigs ar to, ka formula (l-aa), R" un R? katrs
ir metilgrupa, R®, R* R® un R® katrs ir 0denraza atoms, un R” ir
(C,-Cy)alkilgrupa.

3.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, izvéléts no grupas,
kura satur:
N-(1-benzilpiperidin-4-il)-2-(4,6-dimetil-5-nitropirimidin-2-ilamino)-N-
metilacetamidu,
2-(5-amino-4,6-dimetilpirimidin-2-ilamino)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-
N-metilacetamidu,
2-(5-amino-4,6-dimetilpirimidin-2-iloksi)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-N-
metilacetamidu,
2-(5-amino-4,6-dimetilpirimidin-2-iloksi)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-N-
metilpropanamidu,
N-(1-benzilpiperidin-4-il)-2-(4,6-dimetil-5-(metilamino)pirimidin-2-
iloksi)-N-metilpropanamidu,
2-(5-amino-4,6-dimetilpirimidin-2-iloksi)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-N-
ciklopropilacetamidu, un
2-(5-amino-4,6-diizopropilpirimidin-2-iloksi)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-
N-metilacetamidu vai to farmaceitiski pienemamu sali.

4.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, izvéléts no grupas,
kura satur:
2-(5-amino-4,6-dimetilpirimidin-2-ilamino)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-
N-metilacetamidu,
2-(5-amino-4,6-dimetilpirimidin-2-iloksi)-N-(1-benzilpiperidin-4-il)-N-
metilacetamidu
vai to farmaceitiski pienemamu sali.

5. Farmaceitisks preparats, kas ka aktivo ingredientu satur
savienojumu saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai vai ta
farmaceitiski pienemamu sali.

6.  Farmaceitisks preparats saskana ar 5. pretenziju slimibas
arstéSanai vai samazinasanai, un slimiba ietver centralas nervu
sisttmas bojajumu, ka galvas traumu, muguras smadzenu ievai-
nojumu, smadzenu infarktu, iSémiskas sirds slimibas un periféro
artériju aizsprostojumus, vai $o slimibu sekas.

7. Agdents, kas veicina aksonu izaugumus un/vai angiogenézi,
vai terapeitisks agents slimibas arstésanai vai samazinasanai, un
slimiba ietver centralas nervu sistémas bojajumu, ka galvas traumu,
muguras smadzenu ievainojumu, smadzenu infarktu, i$émiskas
sirds slimibas un periféro artériju aizsprostojumus, vai $o slimibu
sekas, veicinot aksonu izaugumus un/vai veicinot angiogenézi,
kas ka aktivo ingredientu satur savienojumu saskana ar 1. Iidz
4. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemamu sali.

(51) CO8K 5/00(200607
CO8K 5/098(20060")
CO8K 5/3417(20050%)
B65D 81/26200501
CO7D 209/44(20050")
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17.02.2010
08.01.2014
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(43)
(45)
(31)
(86)
(87)
(73)

(22) 09.05.2008

10.05.2007
PCT/US2008/063250 09.05.2008
W02008/141185 20.11.2008
Constar International LLC, 1100 Northbrook Drive, 2nd Floor,
Trevose PA 19153, US

DESHPANDE, Girish, Nilkanth, US

WEIPERT, Paul, David, US

ENSLEY, Michael, W., US

Campbell, Neil Boyd, Dehns, St Bride’s House, 10 Salisbury
Square, London EC4Y 8JD, GB

Nina DOLGICERE, Patentu agentira KDK, a’k 185, Riga,
LV-1084, LV

SKABEKLA AKCEPTORI, TO SATUROSI IZSTRADAJUMI
UN TO IZMANTOSANAS METODES

OXYGEN SCAVENGING MOLECULES, ARTICLES CON-
TAINING SAME, AND METHODS OF THEIR USE

(57) 1. Kompozicija, kas satur:

bazes poliméru:

vismaz vienu savienojumu ar formulu (1) vai (ll)

(32) (33) US

(72)

(74)

(54)

X
D
g,

X X

1 ,

kur X ir izvéléts no grupas, kas sastav no O, S un NH;

Y, A un B ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas sastav no N un CH;
D, E un F, ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas sastdv no CH, N,
O un S; ja simbols --- tiek lietots kopa ar Iiniju, kas apzimé saiti,
tad ta ir vienkarda saite vai dubultsaite; un

R,; R, un R, ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas sastav no tdenraza
atoma, elektronu akceptora grupam un elektronu donora grupam,
un parejas metala, ka art
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(c) vismaz vienam parejas metalam ir pozitiva oksidacijas paka-
pe, minétais metals kompozicija ir no 10 lidz 400 ppm daudzuma;
kur minétd savienojuma daudzums kompozicija ir no apméram
0,10 I'dz 10 masas procenti no minétds kompozicijas.

2. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur vismaz viens
minétais parejas metals ir kobalts.

3. Kompozicija saskana ar 2. pretenziju, kura vismaz viens
minétais parejas metals papildus satur cinku.

4. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur minétais bazes
polimérs satur poliestera poliméru.

5. Kompozicija saskana ar 4. pretenziju, kur minétais poliestera
polimérs ir polietiléna tereftalats.

6. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur savienojuma
saturs ir apméram no 1 Ilidz apméram 10 masas procenti no
kompozicijas masas.

7. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur savienojuma
saturs ir apméram no 1 [ldz apméram 5 masas procenti no kom-
pozicijas masas.

8. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur savienojuma
saturs ir apméram no 1 [ldz apméram 3 masas procenti no kom-
pozicijas masas.

9. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur parejas metalu
koncentracija ir 30-150 ppm.

10. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur savienojums ir

O

0
W@ﬁ“@”
@] @]
HOOC. COOH
N/\©/\N

>

e~

L]

vai
O O
\ /
- [
N N

11.  Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kur savienojums ir

O o]
12. Konteiners no parklajumu veidojoSa poliméra, kuram ir
vismaz viena siena, kas satur pietiekamu daudzumu skabekla ak-

ceptoru kompozicijas, kas savukart satur savienojumu ar formulu (1)
vai (Il)

X X
R _',D = R3
,E'i | j;=/\N X i
\NY \>\R2 Y/
[
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kur X ir izvéléts no grupas, kas sastav no O, S un NH;

Y, A un B ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas sastav no N un CH;
D, E un F, ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas sastadv no CH, N,
O un S; simbols --- attélo vienkarSo saiti vai dubultsaiti; un

R,, R, un R, ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas sastav no Gdenraza
atoma, elektronu akceptora grupam un elektronu donora grupam,
un parejas metala.

(51) C12N 15/113%00  (11) 2170403

AG1K 31/713(200609

(21) 08763631.2 (22) 26.06.2008

(43) 07.04.2010

(45) 16.04.2014

(31) 937318 P (32) 27.06.2007 (33) US
964325 P 10.08.2007 us

(86) PCT/IL2008/000874 26.06.2008

(87) W02009/001359 31.12.2008

(73) Quark Pharmaceuticals, Inc., 6501 Dumbarton Circle,
Fremont, California 94555, US

(72) KALINSKI, Hagar, IL
METT, Igor, IL
FEINSTEIN, Elena, IL
ERLICH, Shai, Dr, US

(74) Almond-Martin, Carol, et al, Ernest Gutmann - Yves
Plasseraud S.A.S. 88, Boulevard des Belges, 69452 Lyon
Cedex 06, FR
Svetlana MAKEJEVA, Intelektuala Tpasuma juridiska firma
LATISS, Stabu iela 44-21, Riga, LV-1011, LV

(54) KOMPOZICIJAS UN METODES PROAPOPTOTISKU
GENU EKSPRESIJAS INHIBESANAI
COMPOSITIONS AND METHODS FOR INHIBITING
EXPRESSION OF PRO-APOPTOTIC GENES

(57) 1. Divpavedienu miRNS savienojums, kas mazina vai
inhibé TP53 géna ekspresiju, izmantoSanai kavétas transplantata
funkcijas profilaksé vai mazinaSana nieres transplantata recipientam;
minétajam miRNS savienojumam ir $§ada struktdra:

5 (N)-Z 3’ (nekodgjoss pavediens),

3 Z-(N'), 5" (kodgjoSs pavediens),

kura katrs no N un N’ ir ribonukleotids, kura cukura atlikums var
bt vai nebat modificéts;

kura katrs no (N), un (N’), ir oligonukleotids, kura katrs sekojos$s
N vai N’ tiek savienots ar nakamo N vai N’ ar kovalento saiti;
kura katrs x un y ir vesels skaitlis no 18 idz 40;

kura katra (N) un (N') modificéti ribonukleotidi mijas ar nemodifi-
cétiem, katrs modificéts ribonukleotids ir 2’-O-metilcukura modificéts
ribonukleotids;

kurda katrs no Z un Z' var bat klat vai iztrikt, bet, ja ir klat,
1-5 dezoksiribonukleotidi kovalenti saistiti ar oligonukleotida, kura
tas ir klat, 3’ galy;

kura sekvence (N), ietver sekvenci 5 UGAAGGGUGAAAUAUUCUC 3
(SEQ ID NO: 2) un sekvence (N’) ietver sekvenci 5’
GAGAAUAUUUCACCCUUCA 3’ (SEQ ID NO: 1); un kura minéta
miRNS savienojuma terapeitiski efektiva deva ievadama intravenozi
nieres transplantata recipientam laikd no 15 minatém Iidz 4 stundam
péc transplantétas nieres revaskularizacijas, $ada veida novérsot
vai mazinot kavéto transplantata funkciju recipientam.

2.  Divpavedienu miRNS savienojums izmantosanai, ka 1. pre-
tenzija, kura kavéta transplantata funkcija ir ar aukstuma i$émiju
asociéta kavéta transplantata funkcija.

3.  Divpavedienu miRNS savienojums izmantos$anai, ka 1. pre-
tenzija, kurd minétais nieres transplantats ir no mirusa donora.

4.  Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka 3. pre-
tenzija, kura donors ir miris ar smadzenu vai kardialu navi.
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5.  Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jebkura
no 1. lidz 4. pretenzijai, kura x=y=19.

6.  Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jebkura
no 1. Iidz 5. pretenzijai, minétajam miRNS savienojumam ir Sada
struktdra:

5 UGAAGGGUGAAAUAUUCUC 3 (nekodgjoSs pavediens)

3" ACUUCCCACUUUAUAAGAG 5 (kodéjoss pavediens)

kura katrs A, C, U un G ir nemodificéts ribonukleotids vai 2’-O-metil-
cukura modificéts ribonukleotids, un katrs sekojoS$s ribonukleotids
ir savienots ar nakamo ribonukleotidu ar kovalento saiti;

kura nekodéjosaja pavediena pirmais, tresais, piektais, septitais,
devitais, vienpadsmitais, trispadsmitais, piecpadsmitais, septin-
padsmitais un devinpadsmitais ribonukleotids ir 2’-O-metilcukura
modificéts ribonukleotids; un

kura kodéjosaja pavediena otrais, ceturtais, sestais, astotais, des-
mitais, divpadsmitais, ¢etrpadsmitais, seSpadsmitais un astonpad-
smitais ribonukleotids ir 2’-O-metilcukura modificéts ribonukleotids.

7.  Divpavedienu miRNS savienojums izmantosanai, ka jebkura
no 1. lidz 6. pretenzijai, kura gan nekodg&joSais, gan kodéjosais
pavediens nav fosforilizéti abos 3’ un 5’ galos.

8. Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jeb-
kura no 1. lidz 6. pretenzijai, kura viens vai abi nekodéjoSais un
kodgéjoSais pavediens ir fosforilizéti 3’ galos.

9.  Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jebkura
no 1. [idz 8. pretenzijai, kurd gan Z, gan Z’ iztrikst.

10. Divpavedienu miRNS savienojums izmantoSanai, ka jebkura
no 1. lidz 9. pretenzjiai, kura minétd miRNS savienojuma deva ir
no 0,1 I1dz 50 mg uz 1 kg recipienta kermena masas.

11. Divpavedienu miRNS savienojums izmantoSanai, ka jebkura
no 1. lidz 9. pretenzijai, kura minétd miRNS savienojuma deva ir
no 0,5 Ildz 10 mg uz 1 kg recipienta kermena masas.

12. Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jebkura
no 1. lidz 9. pretenzijai, kura minétd miRNS savienojuma deva ir
10 mg uz 1 kg recipienta kermena masas.

13. Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jebkura
no 1. ldz 12. pretenzijai, kura intravenoza ievadiSana ietver vienu
Iénu ievadiSanu intravenozi striklas veida.

14. Divpavedienu miRNS savienojums izmanto$anai, ka jebkura
no 1. I'dz 13. pretenzijai, kura minétais miRNS savienojums ir
ievadams ka ta farmaceitiski pienemams sals.

(51) CO7K 16/18(200601)
AG61P 25/28(200607)
A61K 39/395(200601)
(21) 09178407.4 (22) 27.03.2007
(43) 21.04.2010
(45) 04.06.2014
(31) 787588 P (32) 30.03.2006 (33) US
(62) EP07727401.7 /| EP1996621
(73) Glaxo Group Limited, 980 Great West Road, Brentford,
Middlesex TW8 9GS, GB
(72) BURBIDGE, Stephen, Anthony, GB
ELLIS, Jonathan, Henry, GB
FORD, Susannah, K., GB
GERMASCHEWSKI, Volker, GB
KUMAR, Umesh, GB
PHILPOTT, Karen, Louise, GB
SODEN, Peter, Ernest, GB
(74) Harrison, Anna, GlaxoSmithKline Global Patents (CN925.1),
980 Great West Road, Brentford, Middlesex TW8 9GS, GB
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV
(54) ANTIVIELAS PRET BETA AMILOIDA PEPTIDU
ANTIBODIES AGAINST AMYLOID-BETA PEPTIDE
(57) 1. Terapeitiska antiviela, kas ir antivielu vai antigénu
saistoSs fragments, un/vai tas atvasinajums, kas saista 3-amiloida
peptidu un satur $adu CDRs —
CDRH1: DNGMA (SEQ ID NO: 1)
CDRH2: FISNLAYSIDYADTVTG (SEQ ID NO: 2)
CDRH3: GTWFAY (SEQ ID NO: 3) —
cilvéka smagas kédes mainiga apgabala ietvaros, kas radies no
VH3 génu saimes, un —
CDRL1: RVSQSLLHSNGYTYLH (SEQ ID NO: 4)

(1) 2177536

CDRL2: KVSNRFS (SEQ ID NO: 5)

CDRL3: SQTRHVPYT (SEQ ID NO: 6) —

cilvéka vieglas kédes mainiga apgabala ietvaros, kas radies no
aminoskabes sekvences, kura noradita SEQ ID NO: 24.

2. Terapeitiska antiviela saskana ar 1. pretenziju, kura minéto
antivielu vai antigénu saistoSais fragments un/vai tas atvasinajums,
kur§ saistas ar B-amiloida peptidu 1 - 12 (SEQ ID NO: 15) ar
[ldzsvara konstanti KD, kas ir mazaka par 100 pM, un kuram
ir "dzsvara konstante KD, lai saistitos ar B-amiloida pepti-
du 2 - 13 (SEQ ID NO: 44), kas ir 1000 reizes lielaka neka
peptidam 1 - 12 (SEQ ID NO: 15), turklat abi mérijumi ir veikti
ar virsmas plazmonu rezonanses testu, izmantojot peptidu, kas
atrodas uz mikroplates ar streptavidina parklajumu.

3.  Terapeitiska antiviela saskana ar 1. pretenziju, kura minéto
antivielu vai antigénu saistoSais fragments un/vai tas atvasinajums,
kur$ saistas ar B-amiloida peptidu 1 - 40 ar lidzsvara konstanti KD,
kas ir mazaka par 10 nM, un kuram ir lidzsvara konstante KD,
lai saistitos ar B-amiloida peptidu 2 - 13 (SEQ ID NO: 44), kas
ir 1000 reizes lielaka neka peptidam 1 - 12 (SEQ ID NO: 15),
turklat Sie mérijumi ir veikti ar virsmas plazmonu rezonanses testu,
izmantojot Biocore 3000, turklat minéta antiviela vispirms tiek sais-
tita 1000 - 2500 rezonanses vienibu Iiment ar CM5 biosensoru uz
mikroplates virsmas ar proteinu A, un -amiloida peptids 1 - 40,
2 - 13 vai 1 - 12, kas ir atSkaidits HBS-EP buferT, tiek laists pari
saistitas antivielas virsmai ar koncentraciju diapazona no 4 lidz
500 nM (t.i., no panémiena B piemériem).

4.  Terapeitiska antiviela saskana ar 1., 2. vai 3. pretenziju,
kura cilvéka smagas kédes mainigais apgabals ir izvéléts no:

» V géna, kas ir izvéléts no S$adam VH3 saimes locek|u apaksko-
pam: VH3-48, VH3-21, VH3-11, VH3-7, VH3-13, VH3-74, VH3-64,
VH3-23, VH3-38, VH3-53, VH3-66, VH3-20, VH3-9 un VH3-43;

» V géna, kas ir izvéléts no S$adam VH3 saimes locek|u apaksko-
pam: VH3-48, VH3-21 un VH3-11; vai

* VH3-48 géna.

5.  Terapeitiska antiviela saskana ar jebkuru no iepriekS§éjam
pretenzijam, kas ir IgG1 izotops.

6.  Terapeitiska antiviela saskana ar jebkuru no iepriekS§éjam
pretenzijam, kurai trikst $adas funkcijas: a) komplementa aktivacija
klasiska veida; un b) no antivielas atkarigas Stnu citotoksicitates
pastarpinasana.

7.  Terapeitiska antiviela saskana ar 5. pretenziju, kura 235. un
237. atlikums ir parveidoti par alaninu.

8.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur terapeitisku antivielu
saskana ar jebkuru no iepriek8&jam pretenzijam.

9.  Terapeitiska antiviela saskana ar jebkuru no 1. [idz 7. pre-
tenzijai pielietojumam slimibu, kas raksturigas ar paaugstinatu
B-amiloida limeni vai B-amiloida nogulsn&jumiem, arstésana.

10. Panémiens terapeitiskas antivielas saskana ar jebkuru no
1. Ildz 7. pretenzijai iegiSanai, turklat minétais panémiens satur
ekspresé€josu polinukleotidu, kas saimniekorganisma $tna kodé
minéto antivielu.

(51) AG1K 31/45(00500 (1) 2185151
CO7D 211/76200607
CO7D 223/12(20050%)
AG61P 29/0020050")

(21) 08776116.9 (22) 01.08.2008

(43) 19.05.2010

(45) 09.04.2014

(31) 0715068 (32) 02.08.2007 (33) GB

(86) PCT/GB2008/002635 01.08.2008

(87) W0O2009/016390 05.02.2009

(73) Cambridge Enterprise Ltd., The Old Schools Trinity Lane,
Cambridge, Cambridgeshire CB2 1TN, GB

(72) GRAINGER, David, John, GB
FOX, David, GB

(74) Roberts, Michael Austin, Reddie & Grose LLP, 16 Theobalds
Road, London WC1X 8PL, GB
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) PRETIEKAISUMA LIDZEKLIS
ANTI-INFLAMMATORY COMPOSITION
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(57) 1. Savienojuma ar formulu (l) vai ta farmaceitiski piene-
mama sals izmantoSana medikamenta iekaisuma slimibu arstésanai

iegusanai:
HO
N
MAL,
(0]

D).

2. Savienojuma ar formulu (I') vai ta farmaceitiski pienema-
ma sals izmantoSana medikamenta iekaisuma slimibu arstéSanai

iegusanai:
H O
N,,'
K NH
o)

@).

3. Savienojuma ar formulu (I) vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana par medikamentu:

HO
N
A,
o)

D.

4. Savienojuma ar formulu (I') vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana par medikamentu:

H
N,"
)ﬂ, S
(o]

a.
5. Savienojuma ar formulu (l) vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana iekaisuma slimibu arstéSana:

HO
N

Mo d
0

.

6.  Savienojuma ar formulu (I') vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana iekaisuma slimibu arstéSana:

H o)
N,
* NH
o]

@).
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7. Farmaceitiski pienemama kompozicija, kas ka aktivo
sastavdalu satur savienojumu ar formulu (l) vai ta farmaceitiski
pienemamu sali un vismaz vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu

vai neséju:
H (o}
N
NH
(o]

).

8. Farmaceitiski pienemama kompozicija, kas ka aktivo
sastavdalu satur savienojumu ar formulu (I') vai ta farmaceitiski
pienemamu sali un vismaz vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu
vai neséju:

@).

9.  Savienojums ar visparigo formulu (l):

gae;

®.

10. Savienojums ar visparigo formulu (I’):

@)

11.  Savienojuma ar formulu (1) vai (I’) izmantoSana saskana ar
1. vai 2. pretenziju vai savienojuma ar formulu (I) vai (I') izman-
toSana saskana ar 5. vai 6. pretenziju, turklat iekaisuma slimiba
ir izvéléta no Sadas virknes: autoiminas slimibas, asinsvadu sli-
mibas, virusu infekcijas vai replikacija, astma, osteoporoze (zems
kaulu mineralais blivums), audz&ju augSana, organa transplantata
atgri$ana un/vai novélota transplantata vai organa funkcioné$ana,
turklat saslimsana ir raksturiga ar paaugstinatu TNF-a limeni,
psoridze, adas brices, intracelularu parazitu izraisiti traucéjumi,
neiropatiskas sapes, alergijas, Alcheimera slimiba, antigéna izraisita
atbildes reakcija, nomakta imlnreakcija, reimatoidais artrits, multipla
skleroze, amiotrofa laterala skleroze (ALS), fibroze un saaugumu
veidoSanas.

12. Savienojuma ar formulu (1) vai (I’) izmantoSana vai savieno-
juma ar formulu (I) vai (I) izmanto$ana saskana ar 11. pretenziju,
turklat iekaisuma slimiba ir astma, alergiskais rinits vai hroniska
obstruktiva plausu slimiba.

13. Savienojuma ar formulu (1) vai (I’) izmantoSana vai savieno-
juma ar formulu (I) vai (I) izmanto$ana saskana ar 11. pretenziju,
turklat iekaisuma slimiba ir saaugumu veidoSanas péc ginekolo-
giskas vai visparéjas kirurgijas.

14. Savienojuma ar formulu (1) vai (I’) izmantoSana vai savie-
nojuma ar formulu (I) vai (I') izmantoSana saskana ar 11. preten-
ziju, turklat iekaisuma slimiba ir nefropatija, tai skaita diabétiska
nefropatija.
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15. Savienojuma ar formulu (I) vai (I’) vai ta farmaceitiski
pienemama sals izmanto$ana medikamenta iegiSanai iekaisuma
slimibu (tai skaitd nevélamas iekaisuma reakcijas uz jebkuru l1dzekli)
simptomu arstéSanai, stavokla uzlaboSanai vai profilaksei:

H Q H Q
N N,
NH “' NH
o (o}

@ ).

16. Savienojuma ar formulu (I) vai (I’) vai ta farmaceitiski
pienemama sals izmantoSana iekaisuma slimibu (tai skaita nevéla-
mas iekaisuma reakcijas uz jebkuru Iidzekli) simptomu arstésanai,
stavokla uzlabo$anai vai profilaksei:

o9 w9
N N,
NH K NH
L] 0

o an.

17. Farmaceitiski pienemamas kompozicijas saskana ar 7. vai
8. pretenziju izmantoSana iekaisuma slimibu simptomu arstésanai,
stavokla uzlaboSanai vai profilaksei.

18. Farmaceitiski pienemamas kompozicijas izmantoSana
saskana ar 17. pretenziju, turklat slimiba ir izvéléta no slimibam,
kas noteiktas jebkura no 11. Iidz 14. pretenzijai.

19. lzmantoSana, savienojums, savienojuma izmantoSana,
kompozicija vai kompozicijas izmantoSana saskana ar jebkuru no
iepriek§éjam pretenzijam, turklat savienojums ar formulu (1) vai (I)
ir hidratéta vai solvatéta forma.

(51) CO7D 241/24200601) (11) 2192117

(21) 08832816.6 (22) 25.09.2008

(43) 02.06.2010

(45) 04.06.2014

(31) 2007251191 (32) 27.09.2007 (33) JP
(86) PCT/JP2008/067251 25.09.2008

(87) W0O2009/041473 02.04.2009

(73) Toyama Chemical Co., Ltd., 2-5 Nishishinjuku 3-Chome,

Shinjuku-ku, Tokyo 160-0023, JP
(72) TAKAMATSU, Tamotsu, JP
YONEZAWA, Keniji, JP

(74) Blodig, Wolfgang, et al, Wachtershauser & Hartz, Patent-
anwaltspartnerschaft, Ottostrasse 4, 80333 Miinchen, DE
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
LV

(54) 6-FLUOR-3-HIDROKSI-2-PIRAZINKARBONITRILA OR-
GANISKS AMINA SALS UN METODE TA IEGUSANAI
ORGANIC AMINE SALT OF 6-FLUORO-3-HYDROXY-
2-PYRAZINECARBONITRILE AND METHOD FOR PRO-
DUCING THE SAME

(57) 1. 6-fluor-3-hidroksi-2-pirazinkarbonitrila organisks amina
sals, kura organiskais amins ir dicikloheksilamins.

2. Process 6-fluor-3-hidroksi-2-pirazinkarbonitrila organiska
amina sals saskana ar 1. pretenziju iegiSanai, kas ietver 3,6-difluor-
2-pirazinkarbonitrila reakciju ar Gdeni bazes klatbatng, un tad tiek
veidots sals ar organisko aminu, kurs ir dicikloheksilamins.

(51) C09J 171/02200609
C09J 175/04(200507
CO9K 3/10200507
C03C 27/10200507
CO8K 3/0020050"
CO8K 5/10200607
CO8K 9/04(20050"
CO8K 5/105(200507

(11) 2212396

(21) 08846227.0
(43) 04.08.2010
(45) 07.05.2014
(31) 0721958

(22) 07.11.2008

(32) 08.11.2007 (33) GB
(86) PCT/GB2008/003747 07.11.2008
(87) W0O2009/060199 14.05.2009
(73) Tremco lllbruck International Gmbh, Von-Der-Wettern
Str. 27, 51149 Cologne, DE

(72) HUDSON, John, Michael, GB
BRAMWELL, Mark, John, GB
O’KELLY, Christopher, David, GB
BROOKS, Rodney, Ralph, GB

(74) Clarke, Lionel Paul, et al, Gill Jennings & Every LLP, The
Broadgate Tower, 20 Primrose Street, London EC2A 2ES,
GB
Nina DOLGICERE, Patentu agentira KDK, a’k 185, Riga,
LV-1084, LV

(54) 1ZOLEJOSS HERMETIKIS STIKLAM
INSULATING GLASS SEALANT

(57) 1. lzolejosa divdaliga hermétika kompozicija stiklam, kura
satur:

pirmo dalu, kas satur poliméru, ko izvélas no ar silanu modificéta
poliuretana vai ar silanu modificéta poliétera, kuram ir divfunkcio-
nalas vai trisfunkcionalas gala grupas, turklat divfunkcionalas vai
trisfunkcionalas gala grupas ir alkoksigrupas, un minéta poliméra
klatesoSais daudzums veido I1dz 100 masas % no pirmas hermétika
kompozicijas dalas;

otro dalu, kas satur plastifikatoru, kur$ ir savienojams ar polimée-
ru, un pildvielu, kas satur vismaz 0,5 masas % atlikuma tdens,
turklat pildviela satur vismaz vienu tiksotropu reologisku pildvielu
un klatesosais pildvielas daudzums veido 80 Ilidz 20 masas % no
otras hermétika kompozicijas dalas, pie tam:

pirma un otra dala ir nodalitas viena no otras;

pirmaja dala klateso$a poliméra daudzums veido [1dz 4 — 50 ma-
sas % no pirmas un otras dalas kopa,

izmantoSanas procesa pirmo un otro dalu samaisa, lai iegitu
sacietgjudu vielu, kuras 48 stundu Sora A cietiba atbilst diapazo-
nam 25 Iidz 70, sagriSanas modulis atbilst diapazonam 0,4 Iidz
2,0 mPa un sagriu$anas spriegums atbilst diapazonam 20 Iidz
100 %, pie tam sagri$anas moduli un sagri$anas spriegumu méra
ar metodém, kas minétas apraksta nodala ,Maksimala sagriSanas
slodze, sagriSanas modulis un sagrisanas spriegums”.

2. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kurd alkoksigrupu
saturs poliméra ir 0,35 Iidz 0,70 mmol/g.

3. Kompozicija saskana ar 2. pretenziju, kura metoksigrupu
saturs poliméra ir 0,35 Iidz 0,70 mmol/g.

4.  Kompozicija saskana ar jebkuru no iepriek$éjam preten-
zijam, kura poliméra viskozitate 25 °C temperatdra ir 5000 Iidz
35000 mPa.

5.  Kompozicija saskana ar jebkuru no iepriek$€jam pretenzi-
jam, kura plastifikators satur ftalatu, adipatu vai sebacatu.

6. Kompozicija saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pre-
tenzijam, kura klatesoS$ais plastifikatora daudzums veido 20 lidz
40 masas % no otras dalas svara.

7. Kompozicija saskana ar jebkuru no iepriekSéjam pretenzi-
jam, kura pildviela satur dalinu klastu, kura vid&jais dalinu izmérs
atbilst diapazonam 40 Ilidz 70 nm.

8.  Kompozicija saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzi-
jam, kura pildviela satur reologisku pildvielu, kas satur dalinu klastu
ar vidéjo dalinu izméru, kas atbilst diapazonam 40 [1dz 70 nm, un
nereologisku pildvielu.

9.  Kompozicija saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzi-
jam, kura pildviela satur samaltu kalcija karbonatu un smalkdispersu
kalcija karbonatu un kura klateso$a samalta kalcija karbonata dau-
dzums veido 10 Iidz 100 masas % no kopé€ja pildvielas svara, un
klateso$a smalkdispersa kalcija karbonata daudzums veido 0 lidz
90 masas % no kopéja pildvielas svara kompozicija.

10. Process izoléjoSas sacietéjusas stiklu hermetizéjosas vielas
veidoSanai, kas satur $adus posmus:

(a) uz substrata uzklaj divdaliga hermétika kompozicijas pirmo
dalu un divdaliga hermétika kompozicijas otro dalu, turklat:

pirma dala satur poliméru, ko izvélas no ar silana modificéta
poliuretana vai ar silanu modificéta poliétera, kuram ir divfunk-
cionalas vai trisfunkcionalas gala grupas, pie tam divfunkcionalas
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vai trisfunkcionalas gala grupas ir alkoksigrupas, un klatesosais $1
poliméra daudzums veido l1dz 100 masas % no pirmas hermétika
kompozicijas dalas;

otra dala satur plastifikatoru, kur$ ir savienojams ar poliméru,
un pildvielu, kas satur vismaz 0,5 masas % atlikuma Gdens, pie
kam: pildviela satur vismaz vienu reologisku pildvielu un klatesosais
pildvielas daudzums veido 80 Iidz 20 masas % no otras hermétika
kompozicijas dalas; pirmaja dala klatesoSa poliméra daudzums
veido 40 1dz 50 masas % no pirmas un otras dalas kop3;

(b) pirmajai un otrajai dalai lauj sacietét, norisinoties reakcijai
starp pirmo dalu un otro dalu un veidojot saciet&jusu stiklu izolgéjosa
hermétika vielu, pie kam sacietéjuSas hermétika vielas 48 stundu
Sora A cietiba atbilst diapazonam 25 Iidz 70, sagri$anas modulis
atbilst diapazonam 0,4 lidz 2,0 mPa un sagriSanas spriegums
atbilst diapazonam 20 Iidz 100 %.

11.  Process saskana ar 10. pretenziju, kura kompozicijai, kas
sacieté, darbmuazs péc Volisa (Wallace work life) ir O lldz 60 mindtes
un 4 stundu Sora A cietiba atbilst diapazonam 10 lidz 50, turklat
Volisa darbmidzu méra ar metodi, kas ir minéta apraksta nodala
,Darbmizs péc Volisa”.

12. Sacietéjusi hermétika viela, kas ir iegistama procesa
saskana ar 10. vai 11. pretenziju.

13. Kompozicijas izmantoSana saskana ar jebkuru no 1. lidz
9. pretenzijai stikla konstrukcijas izoléSanai.

14. IzmantoSana saskana ar 13. pretenziju, kura izoléjama
stikla konstrukcija ir logs vai durvis.

15. Loga vai durvju konstrukcija, kas satur divas stikla loksnes
un sacietéjusu hermétika vielu saskana ar 12. pretenziju starp $im
stikla loksném.
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RAS FORMESANAI UN PANEMIENS MINERALVATES
RAZOSANAI
COBALT ALLOY, FIBRE-FORMING PLATE AND METHOD
FOR PRODUCING MINERAL WOOL

(57) 1. Sakauséjums, kas raksturigs ar sadiem komponentiem

(proporcijas ir noraditas procentos, rékinot uz sakauséjuma masu):

Cr: no 23 Iidz 34 masas %
Ti: no 0,2 Iidz 5 masas %
Ta: no 0,5 Iidz 7 masas %
C: no 0,2 Iidz 1,2 masas %

Ni: mazak par 5 masas %
Fe: |mazak par 3 masas %
Si: mazak par 1 masas %

Mn: |mazak par 0,5 masas % |,

paréjais daudzums ir kobalts un nenovérSamie piemaisijumi.

2. Sakauséjums saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka Ni tas satur mazak par 4 masas %, labak mazak par
3 masas %, bet vél labak mazak par 2 masas %.
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3.  Sakauséjums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka oglekli tas satur vismaz 0,2 masas %, bet labak vismaz
0,6 masas %.

4.  Sakauséjums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pre-
tenzijam, kas raksturigs ar to, ka ta Ti un Ta metalu un oglekla
(Ti+Ta)/C molara attieciba ir no 0,9 lidz 2, labak no 0,9 lidz 1,5.

5.  Sakauséjums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzi-
jam, kas raksturigs ar to, ka titanu tas satur no 0,5 Iidz 4 masas %,
labak no 0,6 Iidz 3 masas %.

6. Sakauséjums saskana ar jebkuru no iepriek$€jam pre-
tenzijam, kas raksturigs ar to, ka ta tantala saturs ir no 1 ldz
7 masas %, labak no 2 lidz 6 masas %.

7.  Sakauséjums saskana ar jebkuru no iepriekSéjam pre-
tenzijam, kas raksturigs ar to, ka ta hroma saturs ir no 26 dz
32 masas %, labak no 27 Idz 30 masas %.

8.  lzstradajums mineralvates razoSanai, kas izgatavots, Tpasi
ar lieSanas metodi, no sakausé&juma saskana ar jebkuru no 1. lidz
7. pretenzijai.

9.  Mineralvates, kas izgatavota no sakauséjuma saskana ar
jebkuru no 1. lidz 8. pretenzijai, Tpasi ar lieSanas metodi, razo$anai
paredzéta Skiedru vérpSanas ierice.

10. Panémiens mineralvates razoSanai ar iek$€jo centrifuge-
Sanu, kura izkauséta mineralmateriala plisma $kiedras formesanai
tiek ielieta vérpSanas iericé saskana ar 9. pretenziju, kurai ir pe-
riférijas josla, kas perforéta ar daudziem caurumiem, caur kuriem
izplUst izkausétd mineralmateriala pavedieni, kuri péc tam gazes
iedarbibas rezultata iegtst Skiedras formu, pie kam mineralmateriala
temperatlra vérpSanas ierices iekSiené ir vismaz 1200 °C.

11.  Panémiens saskana ar 10. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka Skidra izkauséta mineralmateriala temperatdra ir ap 1130 °C vai
augstaka, labak 1170 °C vai augstaka.
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(54) PRETAUDZEJA SAVIENOJUMI
ANTITUMORAL COMPOUNDS
(57) 1. Savienojums ar visparigo formulu |

R R4 0O
i

m
raksturigs ar to, ka Y ir izvéléta no -CHR_ -, -CHRay-CHRby-,
-CR_=CR, -, -C=C-, -CHR_-CHR, -CHR -, -CHvRay-CRby=CRCy-, un
-CHFv{ay-CEC- grupam;

katra no Ray, Rby un RCy grupam ir neatkarigi izvéléta no Gdenraza
atoma, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas
vai neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, un aizvietotas vai neaizvie-
totas (C,-C,,)alkinilgrupas;
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katra no R,, R,, R,, R, un R, grupam ir neatkarigi izvéléta no
Udenraza atoma, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas,
aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, un aizvietotas
vai neaizvietotas (C,-C,,)alkinilgrupas;
R, ir izvéléta no NR,R; un OR,; grupas,
Air

Ris

H1? '1{-
Q

=

Rig
o ;

W ir izvéléta no O atoma un NR, grupas;

R, ir izvéléta no Gdenraza atoma, COR, grupas, COOR_ grupas,
aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai
neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, un aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkinilgrupas, vai R, un R, kopa ar atbilstoSo N atomu un
C atomu, pie kura tie ir pievienoti, var veidot aizvietotu vai neaiz-
vietotu heterociklisku grupu;

R, ir izvéléta no Gdenraza atoma, COR, grupas, COOR_ grupas,
aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai
neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkinilgrupas un aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkenin-
ilgrupas;

R,, iIr izvéléta no GOdenraZa atoma, aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgru-
pas, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkinilgrupas;

katra punktéta Imnija apzimé neobligatu papildu saiti, bet, ja tris-
karsa saite pastav starp C atomiem, pie kuriem R, un R, grupas
ir pievienotas, tad R, un R, grupas nepastav, un ja triskarsa saite
pastav starp C atomiem, pie kuriem R, un R, grupas ir pievienotas,
tad R, un R, grupas nepastav;

R, ir izvéléta no Gdenraza atoma, COR, grupas, COOR_ grupas,
aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai
neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkinilgrupas un aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkenin-
ilgrupas, ar nosacijumu, ka tad, kad Y ir -CHR_-CHR,_-CHR - vai
-CHRay-CRby=CRcy- un vienkarsa vai divkarsa saite pastav starp
C atomiem, pie kuriem R, un R, grupas ir pievienotas, tad R, ir
aizvietota vai neaizvietota (C,-C,,)alkeninilgrupa;

R, R;; un R, ir neatkarigi izvélétas no OR, grupas, OCOR,
grupas, NR R/ grupas, NR COR, grupas un NR C(=NR)NR R,
grupas, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas
vai neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, un aizvietotas vai neaizvie-
totas (C,-C,,)alkinilgrupas;

katra R, un R grupa ir neatkarigi izvéléta no Gdenraza atoma,
aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai
neaizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas, un aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkinilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas arilgrupas un
aizvietotas vai neaizvietotas heterocikliskas grupas; vai

ta farmaceitiski pienemams sals, tautomérs vai stereoizomérs.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, raksturigs ar to,
ka R, grupa ir izvéléta no Gdenraza atoma, OR, grupas, OCOR,
grupas, kur R_ ir izvéléta no Gdenraza atoma un aizvietotas vai
neaizvietotas (C,-C,)alkilgrupas.

3. Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R, grupa ir izvéléta no GdenraZza atoma, OH grupas un metoksi-
grupas.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam preten-
zijam, raksturigs ar to, ka viena papildu saite ir starp C atomiem,
pie kuriem R,  un R,, ir pievienotas.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, raksturigs ar to, ka R,, un R,, ir Odenraza atomi.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, raksturigs ar to, ka R,, R,, R, un R, ir neatkarigi izvélétas no
Gdenraza atoma un aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,)alkilgrupas.

7.  Savienojums saskana ar 6. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R,, R,, R, un R, ir GdenraZza atomi.

8.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, raksturigs ar to, ka Y ir izvéléts no -CHR_-, -CR_=CR, - un

-CHRay-CRby=CRcy-, un kur Ray, Rby un RCy ir neatkarigi izvélétas no
Udenraza atoma un aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C;)alkilgrupas.

9.  Savienojums saskana ar 8. pretenziju, raksturigs ar to,
ka R,, R, un R_ ir neatkarigi izvélétas no Udenraza atoma un
metilgrupas.

10. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS8&jam preten-
zijam, raksturigs ar to, ka R, ir izvéléta no Gdenraza atoma un
aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C;)alkilgrupas.

11.  Savienojums saskana ar 10. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R, ir izvéléta no metilgrupas, izopropilgrupas un terc-butilgrupas.

12. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS8&jam preten-
zijam, raksturigs ar to, ka W ir NR, un ar to, ka R, ir definéta
saskana ar 1. pretenziju.

13. Savienojums saskana ar 12. pretenziju, raksturigs ar to,
ka R, ir 0denraza atoms.

14. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 9. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka W ir NR; un ar to, ka R, un R, kopa ar atbil-
stoSo N atomu un C atomu, pie kuriem tas ir pievienotas, veido
aizvietotu vai neaizvietotu pirolidingrupu.

15. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek§éjam pre-
tenzijam, raksturigs ar to, ka R; ir NR.R;, un ar to, ka R, ir
Udenraza atoms un R, ir izvéléta no Gdenraza atoma, aizvietotas
vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkenilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkinil-
grupas un aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkeninilgrupas.

16. Savienojums saskana ar 15. pretenziju, raksturigs ar to,
ka R; ir izvéleta no aizvietotas (C,-C,,)alkenilgrupas un aizvie-
totas (C,-C,,)alkeninilgrupas, kas ir aizvietotas viena vai vaira-
kas pozicijas ar halogéna grupu, OR’, =O, OCOR’, OCONHR’,
OCONR’R’, CONHR’, CONR'R’ un aizsargato OH grupu, kur katra
no R’ grupam ir neatkarigi izvéléta no Gdenraza atoma, aizvietotas
vai neaizvietotas (C,-C,,)alkilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas
(C,-C,,)alkenilgrupas, aizvietotas vai neaizvietotas (C,-C,,)alkinil-
grupas un aizvietotas vai neaizvietotas arilgrupas.

17. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, raksturigs ar to, ka viena papildu saite ir starp C atomiem, pie
kuriem R, un R, ir pievienotas, un viena vai divas papildu saites
ir starp C atomiem, pie kuriem R, un R, ir pievienotas.

18. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar sekojoSo formulu:

OTBS

Cl

oTBS

Cl
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OCONH,
2 x/GN
H o
Cl !
OTBDPS
' =
Cl
Cl !
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OTBDPS

OCONH,

HN. = S

vai ta farmaceitiski pienemams sals, tautomérs vai stereocizomérs.

19. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver savienojumu saska-
na ar jebkuru no iepriek$8éjam pretenzijam, vai ta farmaceitiski
pienemamu sali, tautoméru vai stereoizoméru, un farmaceitiski
pienemamu atSkaiditaju vai neséju.

20. Savienojums vai kompozicija saskana ar jebkuru no 1. Iidz
19. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemams sals, tautomérs vai
stereoizomérs, izmantoSanai par medikamentu.

21. Savienojums vai kompozicija saskana ar jebkuru no 1. 1dz
19. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemams sals, tautomérs vai
stereoizomérs, izmantoSanai véza arstéSanai.

22. Savienojuma vai kompozicijas saskana ar jebkuru no 1. lldz
19. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemama sals, tautoméra vai
stereoizoméra izmanto$ana, lai razotu medikamentu véza arstésa-
nai.

23. Savienojumu ar formulu |

R, Ry 0
|
Y - : -5 ’f W
A,f_x\rﬁf\\]gleTTz -\T/JL\RS
Ri Ry O Rs

saskana ar jebkuru no 1. lldz 18. pretenzijai, raksturigu ar to, ka
A Y, W, R, R, R, R, R, un R; art ir definétas ka jebkura no
1. Iidz 18. pretenzijai, iegliSanas process, kas ietver fragmentu C
un D kondensaciju

- R, R o
|
Yoo 22 Mo AL W
A~ \(\L + \Ar \I)kﬂs
R, Ry O Rs

Fragments C Fragments D

raksturigs ar to, ka R,, R,, R;, R,, R, R, A, Y un W ir izvélétas
grupas, saskana ar savienojuma ar formulu | definiciju, vai ne-
piecieSamas piemérotas aizsarggrupas, un L un M ir piemérotas
reagéjosas vai aizejosas grupas.

24. Process saskana ar 23. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojums ar formulu | ir jebkur§ savienojums saskana ar
18. pretenziju.

25. Process saskana ar jebkuru no 23. idz 24. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka aizejo$a grupa ,L” ir jodids.

26. Process saskana ar jebkuru no 23. idz 25. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka reagéjosa grupa ,M” ir tributilalva.

27. Process saskana ar jebkuru no 23. idz 26. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka fragments D ir:

o

KON
L H &

SnBU3

28. Process saskana ar jebkuru no 23. lidz 26. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka fragments D ir:

OTBDPS

= 2Lk
N
0]
az .

29. Savienojums saskana ar fragmenta D definiciju saskana
ar 23. pretenziju, kas ir

QOTBS

2, x
N._ = T,
//\E T ‘/h\g

30. Savienojums saskana ar fragmenta D definiciju saskana
ar 23. pretenziju, kas ir

0
lx,ow
[ H g

SnBu,

31. Savienojums saskana ar fragmenta D definiciju saskana
ar 23. pretenziju, kas ir

OTBDPS

BusSn O H :
N
0
37 .

32. Savienojumu saskana ar formulu |

R; Ry (o]

Rs

saskana ar jebkuru no 1. lldz 18. pretenzijai, raksturigu ar to, ka
A Y, W, R, R, R, R,, R, un R; arT ir definétas ka jebkura no
1. Iidz 18. pretenzijai, iegliSanas process, kas ietver fragmentu A
un B kondensaciju

1363



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

+ Rg
Rs

Fragments A

Fragments B

raksturigs ar to, ka R, R,, R,, R,, R,, R;, A un Y ir izvélétas
grupas vai nepiecieSamas piemérotas aizsarggrupas, un J un K
ir piemérotas readéjoSas vai aizejo$as grupas.

33. Process saskana ar 32. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojums ar formulu | ir jebkur§ savienojums saskana ar
18. pretenziju.

(51) CO7K 16/1870050) (11) 2238166
A61P 27/02(20007)
A61K 39/395(20050)

(21) 08837467.3 (22) 03.10.2008

(43) 13.10.2010
(45) 27.11.2013

(31) 960614 P (32) 05.10.2007 (33) US
960615 P 05.10.2007 us

(86) PCT/US2008/011493 03.10.2008

(87) W02009/048539 16.04.2009

(73) Genentech, Inc., 1 DNA Way, South San Francisco, CA 94080,
us
AC Immune S.A., EPFL-PSE Building B, 1015 Lausanne, CH
(72) PFEIFER, Andrea, CH
MUHS, Andreas, CH
WATTS, Ryan, US
PIHLGREN, Maria, CH
(74) Vossius & Partner, Siebertstrasse 4, 81675 Miinchen, DE
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv
(54) ANTI-BETA-AMILOIDU ANTIVIELU PIELIETOSANA ACU
SLIMIBU GADIJUMOS
USE OF ANTI-AMYLOID BETA ANTIBODY IN OCULAR
DISEASES

(57) 1. Farmaceitiska kompozicija pielietoSanai glaukomas,
optiska neirita vai radzenes distrofijas arstésanai, kas ietver sevi
terapeitiski efektivu daudzumu monoklonalas antivielas vai tas
funkcionalas dalas, kas atpazist proteinu beta-amiloidu un sais-
tas pie ta, un ietver vieglas kédes fragmentu CDR1, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 9; vieglas kédes fragmentu
CDR2, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 10; vieg-
las kédes fragmentu CDR3, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 11; smagas kédes fragmentu CDR1, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 12; smagas kédes fragmentu
CDR2, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 13; sma-
gas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 14.

2. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 1. pretenziju pielie-
toSanai arstéSanai saskana ar 1. pretenziju, raksturiga ar to, ka
minéta arstéSana ir glaukomas arstésana.

3.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 1. pretenziju pielie-
toSanai glaukomas arstéSanai saskana ar 2. pretenziju, raksturiga
ar to, ka glaukoma ir izvéléta no grupas, kas satur hronisku valéja
kakta glaukomu (COAG), akatu aizvérta kakta glaukomu (AACG),
jaukta jeb kombinéta tipa glaukomu, glaukomu ar normalu spiedienu
acl, iedzimtu glaukomu, sekundaro glaukomu, un eksfoliativu (lo-
bi§anas) glaukomu.

4. Monoklonala antiviela vai tas funkcionala dala, kas atpazist
un saista beta-amiloido proteinu, un kas ietver vieglas kédes frag-
mentu CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 9;
vieglas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekven-
ce SEQ ID NO: 10; vieglas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 11; smagas kédes fragmentu
CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 12; sma-
gas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 13; smagas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
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aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 14, pielietoSanai glaukomas,
optiska neirita vai radzenes distrofijas efektu novér§anai, arstésanai
vai mazinasanai.

5. Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju,
pielietoSanai arstéSanai saskana ar 4. pretenziju, lai samazinatu
,tums$o” plankumu dalu tiklenes ganglija Stnu slant subjektam, kas
cie$ no glaukomas, optiska neirita vai radzenes distrofijas.

6.  Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju,
pielietoSanai arstéSanai saskana ar 4. pretenziju, lai samazinatu
Lumso” plankumu skaitu tiklenes ganglija $inu slant subjektam,
kas cie$ no glaukomas, optiska neirita vai radzenes distrofijas.

7. Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju,
pielietoSanai arstéSanai saskana ar 4. pretenziju, lai samazinatu
SkistoSa beta-amiloida kopéjo daudzumu tiklenes ganglija Stnu slant
subjektam, kas cie$ no glaukomas, optiska neirita vai radzenes
distrofijas.

8.  Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju,
pielietoSanai arstéSanai saskana ar 4. pretenziju, lai saglabatu vai
samazinatu spiedienu acis subjektam, kas cie§ no glaukomas,
optiska neirita vai radzenes distrofijas.

9.  Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju,
pielietoSanai arstéSanai saskana ar jebkuru no 4. Iidz 8. pretenzijai,
raksturigu ar to, ka subjekts ir ziditajs.

10. Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju,
pielietoSanai arstéSanai saskana ar 9. pretenziju, raksturigu ar to,
ka ziditajs ir cilvéks.

11. Metode glaukomas, optiska neirita vai radzenes distrofijas
diagnostikai subjektam, kas ietver monoklonalas antivielas, kas
ietver vieglas kédes fragmentu CDR1, kam atbilst aminoskabju
sekvence SEQ ID NO: 9; vieglas kédes fragmentu CDR2, kam
atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 10; vieglas kédes frag-
mentu CDR3, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 11;
smagas kédes fragmentu CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 12; smagas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 13; smagas kédes fragmentu
CDR3, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 14, vai an-
tivielas funkcionalas dalas, imunospecifiskas saistibas ar amiloida
proteina epitopu detekciju subjekta parauga, kas ietver stadijas:

(a) parauga, kura varétu bt amiloidais proteins, kontaktéSana
ar antivielu, kas saistas ar amiloida proteina epitopu;

(b) iespéja antivielai saistities ar amiloido proteinu un izveidot
imunologisku kompleksu;

(c) imunologiska kompleksa veidosanas detekcija, it Tpasi tada
kompleksa, ka ta klatbltne vai trikums korelé ar amiloida proteina
klatbatni vai trdkumu parauga;

(d) imunologiska kompleksa klatbltnes vai ta trikuma korelacija
ar amiloida proteina klatbatni vai trdkumu parauga.

12. Metode glaukomas, optiska neirita vai radzenes distrofijas
predispozicijas diagnostikai subjektam, kas ietver monoklonalas
antivielas, kas ietver vieglas kédes fragmentu CDR1, kam atbilst ami-
noskabju sekvence SEQ ID NO: 9; vieglas kédes fragmentu CDR2,
kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 10; vieglas kédes
fragmentu CDR3, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 11;
smagas kédes fragmentu CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 12; smagas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst amino-
skabju sekvence SEQ ID NO: 13; smagas kédes fragmentu CDRS,
kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 14, vai antivielas
funkcionalas dalas, specifisku saistibu ar amiloida proteina epitopu
detekciju subjekta parauga, kas satur stadijas:

(a) parauga, kura varétu bt amiloidais proteins, kontaktéSana
ar antivielu, raksturigu ar to, ka antiviela saistas ar amiloida proteina
konformacijas epitopu;

(b) iespéja antivielai saistities ar jebkuru amiloido proteinu
parauga un izveidot imunologisku kompleksu;

(c) imunologiska kompleksa veido$anas detekcija;

(d) imunologiska kompleksa klatbltnes vai ta trikuma korelacija
ar amiloida proteina klatbatni vai trdkumu parauga; un

(e) minéta imunologiskd kompleksa daudzuma salidzinaSana
ar normalu kontroles vértibu,
raksturiga ar to, ka palielinats kompleksa daudzums, salidzinot ar
kontrolvertibu, norada, ka subjekts cie$ no glaukomas, optiska neiri-
ta, vai radzenes distrofijas, vai ar pastav $o slimibu attistibas risks.

13. Metode glaukomas, optiska neirita vai radzenes distro-
fijas minimalo atlieku monitoringam subjektd péc arstéSanas ar
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farmaceitisko kompoziciju saskana ar 1. pretenziju, raksturigu ar
to, ka minéta metode ietver stadijas:

(a) subjekta parauga, kura varétu bt amiloidais proteins,
kontaktéSana ar monoklonalo antivielu, kas ietver vieglas kédes
fragmentu CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 9;
vieglas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekven-
ce SEQ ID NO: 10; vieglas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 11; smagas kédes fragmentu
CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 12; sma-
gas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 13; smagas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 14, vai antivielas funkcionalo
dalu, un 8T antiviela saistds ar amiloida proteina epitopu;

(b) iespéja antivielai saistities ar amiloido proteinu un izveidot
imunologisko kompleksu;

(c) imunologiska kompleksa veido$anas detekcija;

(d) imunologiska kompleksa klatbltnes vai ta trikuma korelacija
ar amiloida proteina klatbatni vai trikumu parauga; un

(e) minéta imunologiskd kompleksa daudzuma salidzinasana
ar normalu kontroles vértibu,
raksturiga ar to, ka palielinats kompleksa daudzums, salidzinot ar
kontrolvértibu, norada, ka subjekts vél cie$ no glaukomas, optiska
neirita, vai radzenes distrofijas minimalas pakapes.

14. Metode, lai prognozétu jutibu konkréta subjekta arstéSanai
ar 1. pretenzija aprakstito farmaceitisko kompoziciju, kas ietver
stadijas:

(a) subjekta parauga, kas varétu saturét amiloido proteinu,
kontaktéSana ar monoklonalo antivielu, kas ietver vieglas kédes
fragmentu CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 9;
vieglas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekven-
ce SEQ ID NO: 10; vieglas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 11; smagas kédes fragmentu
CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 12; sma-
gas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 13; smagas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 14, vai antivielas funkcionalo
dalu, kura antiviela saista amiloida proteina epitopu;

(b) iespéja antivielai saistities ar amiloido proteinu un izveidot
imunologisko kompleksu;

(c) imunologiska kompleksa veido$anas detekcija;

(d) imunologiska kompleksa klatbltnes vai ta trikuma korelacija
ar amiloida proteina klatbatni vai trikumu parauga; un

(e) minéta imunologiskd kompleksa daudzumu salidzinasana
pirms un péc arstéSanas sakuma,
raksturiga ar to, ka kompleksa daudzuma samazinajums norada, ka
subjektam piemit augsts potencials jutibai pret So arstéSanas veidu.

15. Metode saskana ar jebkuru no 11. lidz 14. pretenzijai,
raksturiga ar to, ka subjekts ir ziditajs.

16. Metode saskana ar 15. pretenziju, raksturiga ar to, ka
Ziditajs ir cilveks.

17. Metode saskana ar jebkuru no 11. Iidz 15. pretenzijai,
raksturiga ar to, ka antiviela ir:

(a) antiviela saskana ar jebkuru no 4. [tdz 10. pretenzijai; vai

(b) antiviela, kas ietver vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, vai abus — vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, un smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8; vai

(c) antiviela, kas ietver vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, vai abus — vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, un smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, raksturigu ar to, ka aminoskabe SEQ ID NO: 8
52. pozicija ir cisteins; vai

(d) antiviela, kuru producé hibridomas $dnu Iinija EJ1A9, kas
deponéta 2007. gada 25. maija, un kas ieguvusi depozita numuru
DSM ACC2844.

18. Farmaceitiskd kompozicija saskana ar 1. pretenziju pie-
lietoSanai arstéSanad saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai,
raksturiga ar to, ka antiviela ir izvéléta no grupas, kura ir himéra,

vienkédes, simianizéta, cilvéka un humanizéta antivielas, vai ir to
aktivais fragments.

19. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 1. pretenziju pielie-
toSanai arstéSanai saskana ar 18. pretenziju, raksturiga ar to, ka
izvéleta antiviela ir humanizéta antiviela.

20. Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar 4. pretenziju
pielietoSanai arstéSanai saskana ar jebkuru no 4. lidz 10. pretenzijai,
raksturiga ar to, ka antiviela ir izvéléta no grupas, kura ir himéra,
vienkédes, simianizéta, cilvéka un humanizéta antivielas, vai ir to
aktivais fragments.

21. Monoklonala antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar
4. pretenziju pielietoSanai arstéSanai saskana ar 20. pretenziju,
raksturiga ar to, ka antiviela ir humanizéta antiviela.

22. Metode saskana ar jebkuru no 11. lidz 17. pretenzijai,
raksturiga ar to, ka antiviela ir izvéléta no grupas, kura ir himéra,
vienkédes, simianizéta, cilvéka un humanizéta antivielas, vai ir to
aktivais fragments.

23. Metode saskana ar 22. pretenziju, raksturiga ar to, ka
antiviela ir humanizéta antiviela.

24. Monoklonalas antivielas vai tas funkcionalas dalas, kas
atpazist un saista beta-amiloido proteinu, un ietver vieglas kédes
fragmentu CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 9;
vieglas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekven-
ce SEQ ID NO: 10; vieglas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 11; smagas kédes fragmentu
CDR1, kam atbilst aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 12; sma-
gas kédes fragmentu CDR2, kam atbilst aminoskabju sekvence
SEQ ID NO: 13; smagas kédes fragmentu CDR3, kam atbilst
aminoskabju sekvence SEQ ID NO: 14, pielietoSana medikamenta
razoSanai sekojoSiem nolUkiem:

(a) glaukomas, optiska neirita, vai radzenes distrofijas efektu
novérsana, arstéSana vai mazinasana;

(b) ,tum$o” plankumu dalas samazinasana tiklenes ganglija
Sunu slant subjektam, kas cie$ no glaukomas, optiska neirita vai
radzenes distrofijas;

(c) ,tumsSo” plankumu skaita samazinaSana tiklenes ganglija
Sunu slant subjektam, kas cie$ no glaukomas, optiska neirita vai
radzenes distrofijas;

(d) Skisto$a beta-amiloida daudzuma samazinaSana tiklenes
ganglija Stnu slant subjektam, kas cieS no glaukomas, optiska
neirita vai radzenes distrofijas;

(e) acu spiediena saglabasana vai samazinasana acis subjek-
tam, kas cie$ no glaukomas, optiska neirita vai radzenes distrofijas.

25. PielietoSana saskana ar 24. pretenziju, raksturiga ar to, ka
antiviela ir:

(a) antiviela saskana ar jebkuru no 4. I1dz 10., 20. vai 21. pre-
tenziju, vai

(b) antiviela, kas ietver vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, vai abus — vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, un smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8; vai

(c) antiviela, kas ietver vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, vai abas — vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, un smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, raksturigu ar to, ka aminoskabe SEQ ID NO: 8
52. pozicija ir cisteins; vai

(d) antiviela, kuru producé hibridomu $dnu linija EJ1A9, kas
deponéta 2007. gada 25. maija, un kura ieguvusi depozita numuru
DSM ACC2844.

26. Farmaceitiska kompozicija pielietoSanai arstéSanai saskana
ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai, vai antiviela vai tas funkcio-
nala dala pielietoSanai arstéSanai saskana ar jebkuru no 4. Iidz
10. pretenzijai, raksturiga ar to, ka antiviela ir:

(a) antiviela, kas ietver vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, vai abus — vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, un smagas
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kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8; vai

(b) antiviela, kas ietver vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, vai abus — vieglas kédes variablo doménu, kas
ietver aminoskabju sekvenci, atklatu SEQ ID NO: 7, un smagas
kédes variablo doménu, kas ietver aminoskabju sekvenci, atklatu
SEQ ID NO: 8, raksturigu ar to, ka aminoskabe SEQ ID NO: 8
52. pozicija ir cisteins; vai

(c) antiviela, kuru producé hibridomu $dnu linija EJ1A9, kas
deponéta 2007. gada 25. maija, un kura ieguvusi depozita numuru
DSM ACCC2844.

(51) C23C 16/505(200607
C23C 16/45820050)
GO1N 15/0820050)
A61B 5/150200600

(21) 10162757.8 (22) 12.05.2010

(43) 17.11.2010

(45) 11.12.2013

(1) 2251453

(31) 177984 P (32) 13.05.2009 (33) US
213904 P 24.07.2009 us
234505 P 17.08.2009 us
261321 P 14.11.2009 us
263289 P 20.11.2009 us
285813 P 11.12.2009 us
298159 P 25.01.2010 us
299888 P 29.01.2010 us
318197 P 26.03.2010 us
222727 P 02.07.2009 us
333625 P 11.05.2010 us

(73) SiO2 Medical Products, Inc., 2250 Riley Street, Auburn,
AL 36832, US

(72) FELTS, JohnT., US
FERGUSON, John, US
FREEDMAN, Jonathan R., US

(74) Maiwald, Walter, Maiwald Patentanwalts GmbH, Elisenhof,
Elisenstrasse 3, 80335 Miinchen, DE
Aleksandrs SMIRNOVS, patentu agentira A.SMIRNOV &
Co., a’k 1440, Riga, LV-1050, LV

(54) TRAUKA TURETAJS
VESSEL HOLDER

(57) 1. Parnésajams trauka turétajs trauku apstrades iekar-
tai, kas piemérots trauka noturé$anai, uzklajot trauka iekSpusei
parklajumu un veicot parbaudi defektu noteik$anai, ka art trauka
parvieto$anas laika no vienas trauku apstrades iekartas apstrades
vietas uz otro apstrades vietu, turklat trauka turétajs satur:

trauka pieejas dobumu, kura konfiguracija nodrosina trauka cau-
ruma uzsédinasanu un uzsédinata trauka iek$€jas virsmas apstradi
caur trauka pieejas dobumu, kad trauks atrodas apstrades pirmaja
vietd un apstrades otraja viet3;

vakuumvadu un aréjo vakuumkanalu gazes izvadiSanai caur
trauka pieejas dobumu no uzsédinata trauka iekstelpas;

pie kam trauka turétajs ir piemérots vakuuma uzturé$anai uzsé-
dinata trauka iekstelpa ta, ka trauka apstradei nav nepiecieSama
papildu vakuumkamera.

2. Parnésajams trauka turétajs saskana ar 1. pretenziju, kas
papildus satur:

otru pieeju no arpuses padodamas gazes uzpildiSanai vai védi-
nasanai;

kanalu gazes caurplidei starp uz trauka pieejas dobuma uzsé-
dinata trauka caurumu un otru pieeju.

3. Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, pie kam parnésajama trauka turétaja svars ir
vismaz 2,25 kg.

4. Parnésdjams trauka turétajs saskana ar jebkuru no ie-
priek$€jam pretenzijam, pie kam aréjais vakuumkanals (96) ietver
ari gazes ielaiSanas caurumu (108), kas atrodas vakuumkanala,
gazes padevei uzsédinata trauka iekstelpa.

5. Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no ie-
priek$€jam pretenzijam, pie kam trauka apstrade ietver uzsédinata
trauka iek$éjas virsmas parklasanu.
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6.  Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, pie kam trauku turétdjs ir veidots parsvara no
termoplastiska materiala.

7. Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, kas papildus satur:

cilindrisku iek$éjo virsmu trauka cilindriskas sieninas izvietoSanai;

pirmo gredzenveida rievu, kas sniedzas gar iek$&ju cilindrisko
virsmu tai koaksiali;

pirmo O-veida gredzenu, kas izvietots pirmaja gredzenveida rieva,
nodro$inot blivéjumu starp uzsédinato trauku un trauka turétaju.

8.  Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, kas papildus satur radiali izvirzitu ierobezotaju,
kas atrodas blakus apalajai cilindriskajai iekS&jai virsmai, pret kuru
var atbalstities uzsédinata trauka val&jais gals.

9.  Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, kas papildus satur:

otru gredzenveida rievu, kas sniedzas gar iek$éju cilindrisko
virsmu tai koaksiali un aksiali ir distancéta no pirmas gredzenveida
rievas;

otru O-veida gredzenu, kas izvietots otraja gredzenveida rieva,
nodro$inot blivéjumu starp uzsédinato trauku un trauka turétaju.

10. Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, kas papildus satur pirmo detektoru (5702, 5703)
trauka iekSéjas telpas apsekoSanai caur trauka pieejas dobumu,
veicot uzsédinata trauka iek$ejas virsmas parbaudi defektu noteik-
$anai.

11. Parnésajams trauka turétajs saskana ar jebkuru no iepriek-
§€jam pretenzijam, kas papildus satur formu (208, 210) trauka
veidoSanai.

12. Trauku apstrades iekarta trauka parklasanai, kura satur
trauku turétaju saskana ar jebkuru no 1. Iidz 11. pretenzijai.

13. Trauku apstrades panémiens, panémiens ietver $adas
stadijas:

trauka cauruma uzsédinasanu uz trauka turétaja pieejas dobuma;

trauka iek$€jas virsmas parklasanu caur trauka pieejas dobumu;

uzklata parklajuma parbaudi defektu noteikSanai caur trauka
pieejas dobumu;

trauka parvietoSanu no pirmas apstrades vietas uz otro apstrades
vietu;

uzsédinata trauka noturéSanu ar trauka turétaju parklajuma
uzklasanas, trauka apseko$anas un parvietoSanas laika, pie kam:

trauka turétajs satur vakuumvadu un argjo vakuumkanalu gazes
izvadiSanai caur trauka pieejas dobumu no uzsédinata trauka
iekstelpas;

trauka turétajs ir piemérots vakuuma uzturéSanai uzsédinata
trauka iekstelpa ta, ka trauka apstradei nav nepiecieSama papildu
vakuumkamera.

14. Trauku turétaja saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. preten-
zijai izmantoSana caurulites izgatavosanai, kas paredzéta asins
glabasanai, $lirces biologiski aktlva savienojuma vai kompozicijas
uzglabasanai, vai traucina biologiski aktiva savienojuma vai kom-
pozicijas uzglabasanai, vai katetrus biologiski aktivu savienojumu
vai kompoziciju transportéSanai, vai kivetes biologiski aktiva sa-
vienojuma vai kompozicijas uznemsanai.
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(54) PRETAUDZEJU LIDZEKLA, KURS SATUR DEZOKSICI-
TIDINA ATVASINAJUMU, DOZESANAS REZIMI
DOSAGE REGIMENS OF AN ANTITUMOR AGENT COM-
PRISING DEOXYCYTIDINE DERIVATIVE

(57) 1. Pretaudzéju Iidzeklis, kas satur 4-amino-1-(2-cian-
2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali,
izmantoSanai véza arstéSana, kura minéto Iidzekli ievada ar ne-
partrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar 2,0 lidz
4,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m?
diena, 168 Iidz 336 stundas.

2. Pretaudzéju Iidzeklis, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-
dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, iz-
mantoSanai saskana ar 1. pretenziju, kur minéto Iidzekli ievada
ar nepartrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar
2,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas
m? diena, 336 stundas.

3. Pretaudzéju Iidzeklis, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dez-
oksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izman-
toSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat minéto Iidzekli ievada
ar nepartrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar
3,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m?
diena, 168 stundas.

4.  Pretaudzéju lidzeklis, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-
B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmantoSanai
saskana ar 1. pretenziju, turklat arstéSanas kursu atkarto vismaz
divas reizes un arstéSanas kurss ietver minéta lidzek|a ievadiSanu
ar nepartrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar
2,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m?
diena, 336 stundas, vienu reizi katras tris nedélas.

5. Pretaudzéju lidzeklis, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-
B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmantoSanai
saskana ar 1. pretenziju, kur arstéSanas kursu atkarto vismaz divas
reizes, turklat arstéSanas kurss ietver minéta lidzekla ievadiSanu
ar nepartrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar
3,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m?
diena, vienu reizi katras divas nedélas.

6. Kompozicija, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-f-D-
arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmanto$anai véza
arstéSana, kur minéto kompoziciju ievada ar nepartrauktu intrave-
nozu infdziju daudzuma, kas vienads ar 2,0 lidz 4,0 mg 4-amino-1-
(2-cian-2-dezoksi-fB-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinona uz katru
pacienta kermena virsmas kopé&jas platibas m? diena, 168 Iidz
336 stundas.

7. Kompozicija, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-p-
D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmantoSanai
saskana ar 6. pretenziju, turklat minéto kompoziciju ievada ar
nepartrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar
2,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m?
diena, 336 stundas.

8. Kompozicija, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-f-
D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmantoSanai
saskana ar 6. pretenziju, turklat minéto kompoziciju ievada ar
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nepartrauktu intravenozu infiziju daudzuma, kas vienads ar
3,0 mg 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-
pirimidinona uz katru pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m?
diena, 168 stundas.

9.  Kompozicija, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-f-D-
arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmanto$anai saska-
na ar 6. pretenziju, turklat minéto kompoziciju ievada ar nepartrauktu
intravenozu infliziju daudzuma, kas vienads ar 2,0 mg 4-amino-1-
(2-cian-2-dezoksi-fB-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinona uz katru
pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m? diena, 336 stundas,
turklat kompoziciju ievada pacientam vienu reizi katras tris nedélas
ka vienu arstéSanas kursu, un arstéSanas kursu veic vismaz divas
reizes.

10. Kompozicija, kas satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-f-D-
arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, izmanto$anai saska-
na ar 6. pretenziju, turklat minéto kompoziciju ievada ar nepartrauktu
intravenozu infiiziju daudzuma, kas vienads ar 3,0 mg 4-amino-1-
(2-cian-2-dezoksi-fB-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinona uz katru
pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m? diena, 168 stundas,
turklat kompoziciju ievada pacientam vienu reizi katras divas nedélas
ka vienu arstéSanas kursu, un arstéSanas kursu veic vismaz divas
reizes.

11.  Kompozicija saskana ar 6. pretenziju, turklat kompozicija
ir iepildita konteinera un satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-p-D-
arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, kas ir atSkaidits
fiziologiski pienemama $kidra vidé, izmanto$anai véza arstésana,
kura minéto kompoziciju ievada ar nepartrauktu intravenozu
infGziju daudzuma, kas vienads ar 2,0 Iidz 4,0 mg 4-amino-1-(2-
cian-2-dezoksi-B-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinona uz katru
pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m? diena,168 Iidz
336 stundas.

12. Kompozicija saskana ar 7. pretenziju, turklat kompozicija
ir iepildita konteinera un satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-f-D-
arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, kas ir atSkaidits
fiziologiski pienemaméa $kidra vidé, izmantoSanai saskana ar
11. pretenziju, turklat minéto kompoziciju ievada ar nepartrauktu
intravenozu infliziju daudzuma, kas vienads ar 2,0 mg 4-amino-1-
(2-cian-2-dezoksi-f-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinona uz katru
pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m? diena, 336 stundas.

13. Kompozicija saskana ar 8. pretenziju, turklat kompozicija
ir iepildita konteinera un satur 4-amino-1-(2-cian-2-dezoksi-f-D-
arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinonu vai ta sali, kas ir atSkaidits
fiziologiski pienemaméa $kidra vidé, izmantoSanai saskana ar
11. pretenziju, turklat minéto kompoziciju ievada ar nepartrauktu
intravenozu infliziju daudzuma, kas vienads ar 3,0 mg 4-amino-1-
(2-cian-2-dezoksi-f-D-arabinofuranozil)-2(1H)-pirimidinona uz katru
pacienta kermena virsmas kopéjas platibas m? diena, 168 stundas.
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(57) 1. Savienojums ar visparigo formulu (1)
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R4 Rs

A Y, Y, Y,

kura

Y, YL, Y, Y, Y, Y, un Y, Katré gadijuma neatkarigi cits no
cita ir izvéléti no $adas virknes: H, F, CI, Br, |, -CN, -NOZ, -CHO,
-R,, -C(=0)R;, -C(=0)-OH, -C(=0)OR, -C(=O)NH,, -C(=O)NHR,,
-C(=0O)N(R)),, -OH, -OR, -OC(=0O)H, -OC(=O)R,, -OC(=0)OR,,
-OC(=0)NHR, -OC(=O)N(R),, -SH, -SR, -S(=0), ,R, -S(=0),,0H,
-8(=0), ,0R,, -S(=0), ,NH,, -8(=0), ,NHR vai -S(=0), ,N(R,),, -NH,,
-NHR,, -N(R)),, -N*(R;),, -N*(R;),0", -NHC(=0)R, -NHC(=O)OR,,
-NHC(=O)NH,, -NHC(= O)NHRO, un -NHC(=O)N(R,),; vai Y, un Y ’,
vai Y, un Y, vai Y, un Y/, vai Y, un Y, kopa ir =O;

R, katra gadljuma neatkarlgl ir C, jalifatiska grupa, C

tiska grupa, arilgrupa, heteroarilgrupa, C, alifatiska-C, ,,cikloalifa-
tiska grupa, C, alifatiska arilgrupa, C, alifatiska heteroarilgrupa,
C, (cikloalifatiska-C, califatiska grupa, C, ,cikloalifatiska-arilgrupa vai
C, (cikloalifatiska-heteroarilgrupa;

R, un R, neatkarigi viens no otra ir H vai C, .alifatiska grupa; vai
R, un R, kopa veido gredzenu un ir -(CH,)
R, ir -R;;

R, ir H, F, Cl, Br, |, arilgrupa, heteroarilgrupa, -C(=O)H, -C(=O)R,

5.1oCiKloalifa-

2-47

-C(=0)OR,, -CN, -C(=0)NH,, -C(=0)NHR,, -C(=O)N(R),, -OH, -OR,
-OC(=O)H, -OC(=O)R,, -OC(=0)OR,, -OC(=0)NHR,, -OC(=0)-
N(R,), -NH,, -NHR,, -N(R,), -N‘(R), -N‘(R),0", -NHC(=O)R,,

NHC(= O)ORO, -NHC(=0)NHR,, -NHC(=0)-N(R,),, -NO,, -SH, SR,
-8(=0), R, -S(=0), ,OH, -S(=0), ,0R,, -S(=0), ,;NH,, -S(=0), ,NHR,,

1-2° "0’
-8(=0),,N(R,),, -0S(=0), ,R,, -0S(=0), ,0H, -0S(=0), ,0R,,
-08(=0), ,NH,, -08(=0), NHR, vai -0S(=0), N(R,),;
R, ir H, -R,, -C(=O)H, -C(=O)R,, -C(=0)OR,, -CN, -C(=O)NH,,

-C(=O)NHR, vai -C(=O)N(R),;

turklat

L,alifatiska” katra gadijuma ir ar sazarotu vai taisnu kédi, piesati-
nata vai mono- vai polinepiesatinata, neaizvietota vai mono- vai
poliaizvietota, alifatiska oglidenraza grupa;

,Cikloalifatiska” katra gadijuma ir piesatinata vai mono- vai poli-
nepiesatinata, neaizvietota vai mono- vai poliaizvietota, alicikliska
grupa, mono- vai multicikliska oglddenraza grupa, kuras gredzena
oglekla atomu skaits ir vélams noraditaja diapazona;

turklat ,alifatiska” un ,cikloalifatiska”, ,mono- vai poliaizvietota”
nozimé, ka viens vai vairaki Gdenraza atomi ir aizvietoti vienu vai
vairakas reizes, pieméram, aizvietoti vienu, divas vai tris reizes
vai pilnigi ar aizvietotajiem, kas neatkarigi cits no cita izvéléti no
8adas virknes: F, Cl, Br, I, -CN, -NO,, -CHO, =0, -R, -C(=O)R,
-C(=0)OH, -C(=0)OR;, -C(=O)NH,, -C(=O)NHR,, -C(=O)N(R,),,
-OH, -OR,, -OC(=0)H, -OC(=0O)R,, -OC(=0)OR,, -OC(=O)NHR,,
-OC(=0)-N(R)),, -SH, -SR, -SO,H, -S(=0), ,-R, -S(=0), ,NH,, -NH,,

-NHR,, -N(R,),, -N*(R,),, -N*(R),0", -NHC(=O)R,, -NHC(=O)OR,,
-NHC(=O)NH,, -NHC(=0)-NHR,, -NH-C(=O)N(R,),, -Si(R;), un
-PO(OR,),;

Jarilgrupa” katra gadijuma neatkarigi ir karbocikliska gredzenu
sisttma ar vismaz vienu aromatisku gredzenu un nesatur hete-
roatomus Saja gredzena, turklat minétas arilgrupas neobligati var
bat kondensétas ar papildu piesatinatu, (dal&ji) nepiesatinatu vai
aromatisku gredzenu sistému, kurai savukart var badt viens vai
vairaki heterogredzena atomi, kas katra gadijuma neatkarigi cits no
cita ir izvéléti no N, O un S, un katra arilgrupa var bt neaizvietota
vai mono-, vai poliaizvietota, turklat aizvietotdji arilgrupa var bat
vienadi vai atSkirigi un var bat jebkura vélamaja un iesp&jamaja
arilgrupas pozicija;

Jheteroarilgrupa” ir 5, 6 vai 7 loceklu cikliska aromatiska grupa,
kura satur 1, 2, 3, 4 vai 5 heteroatomus, turklat minétie heteroatomi
ir vienadi vai atSkirigi un ir slapekla atoms, skabekla atoms vai
séra atoms un heterociklilgrupa var bt neaizvietota vai mono-, vai
poliaizvietota; aizvietoSanas gadijuma heterociklilgrupa aizvietotaji
var bat vienadi vai atSkirigi, un tie var bat jebkura vélamaja un
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iespéjamaja heteroarilgrupas pozicija; un turklat minéta hetero-
ciklilgrupa var art bat bicikliskas vai policikliskas sistémas dala;

turklat ,aril” un ,heteroaril”, ,mono- vai poliaizvietota” nozimé, ka
vienas vai vairaku gredzenu sistému Gdenraza atomi ir aizvietoti
vienu vai vairakas reizes ar aizvietotdjiem, kas izvéléti no $a-

das virknes: F, Cl, Br, I, -CN, -NO,, -CHO, =0, -R;, -C(=O)R,
-C(=0)0OH, -C(=0)OR;, -C(=O)NH,, -C(=O)NHR, -C(=O)N(R,),,
-OH, -O(CH,), ,0-, -OR,, -OC(=0O)H, -OC(=O)R;, -OC(=0)OR,,

-OC(=0)NHR, -OC(=0)N(R;),, -SH, -SR;, -SO,H, -S(=0),,-R,,
-8(=0),,NH,, -NH,, -NHR, -N(R),, -N*(R,),, -N*(R,),0, -NHC(=O)R,
-NHC(=O)OR, -NHC(=O)NH,, -NHC(=O)NHR, -NH-C(=0)N(R,),,
-Si(R,), un -PO(OR),; turklat N gredzena atomi, kas aizvietotaja
ir neobligati, katra gadijuma var bt oksidéti;

atseviSka stereoizomeéra vai to maisijuma, brivo savienojumu un/vai
to fiziologiski pienemamu salu forma.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura Y., Y, Y,, Y,
Y, Y)Y, un Y, katra gadijuma ir H.

3. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, kura R, ir izvéléts no Sadas virknes: fenilgrupa, benzilgrupa
vai fenetilgrupa, kas gredzena katra gadijuma ir neaizvietota vai
mono-, vai poliaizvietota; C, alifatiska grupa, C, .cikloalifatiska
grupa, piridilgrupa, tienilgrupa, tiazolilgrupa, imidazolilgrupa,
1,2,4-triazolilgrupa un benzimidazolilgrupa, kas katra gadijuma ir
neaizvietota vai mono-, vai poliaizvietota.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek8&jam preten-
zijam, kura R5 ir H.

5. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar visparigo formu-
lu (4), (5), (6), (7). (8) vai (9):

Ry

\

Ry OH N—TR, HQ

(Hetero-)aril (Hetero-)aril

Rs OH N—R, HQ

o]

(Hetero-)aril (Hetero-)aril

kura

R, ir H, F, Cl, -CN, -NO, vai -OCH,; un

(hetero-)arilgrupa ir heteroarilgrupa vai arilgrupa katra gadijuma ir

neaizvietota vai mono-, vai poliaizvietota.

6.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no

as virknes:

4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-feniletanols;
4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-fenoksietanols;
4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-(1H-indol-1-il)etanols;
4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-(izoindolin-2-il)etanols;

Sad
o 1<
1+(
1+(
1+(
1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-(4-fluorfenil)etanols;
1+(
1+(
1+(
1+(
1-c
0

.

.

.

.

.

4-(dimetilamino)-4-(3-fluorfenil)cikloheksil)-2-feniletanols;
4-(dimetilamino)-4-(3-metoksifenil)cikloheksil)-2-feniletanols;
4-(dimetilamino)-4-(tiofen-2-il)cikloheksil)-2-feniletanols;
4-butil-4-(dimetilamino)cikloheksil)-2-feniletanols;
ciklopentil-2-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-3-fenilpropan-

.

.

2-ols;
¢ 1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-1-fenil-2-(piridin-4-il)etanols;
-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-(feniltio)etanols;
-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-(fenilsulfonil)etanols;

~(

~(

~(

.

.

cikloheksiloksi)-1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)etanols;
benziloksi)-1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)etanols;
4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-fenetoksietanols;

.

.

1-
1-
1-
. 2-
2-
1-
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¢ 2-((1H-indol-3-il)metoksi)-1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheks-
iletanols;

¢ 2-(2-(1H-indol-3-il)etoksi)-1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheks-
il)etanols;

* 1-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-2-((2-(trietilsilil)-1H-indol-3-
il)-metoksi)etanols;

* 2-(4,4a-dihidro-1H-pirido[3,4-b]indol-2(3H,9H,9aH)-il)-1-(4-(dimetil-
amino)-4-(3-fluorfenil)cikloheksil)etanols;

* 2-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-1-fenilpropan-2-ols;

* 2-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-1,3-difenilpropan-2-ols;

¢ 2-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-1-fenil-3-(piridin-2-il)propan-
2-ols;

¢ 2-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-1-fenil-3-(piridin-3-il)propan-
2-ols; un

¢ 2-(4-(dimetilamino)-4-fenilcikloheksil)-1-fenil-3-(piridin-4-il)propan-
2-ols; un to fiziologiski pienemami sali.

7. Medikamenti, kas satur vismaz vienu savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. lldz 6. pretenzijai atseviSka stereoizoméra vai to
maisTjuma, brivu savienojumu un/vai to fiziologiski pienemamu salu
forma, un neobligati piemérotas piedevas un/vai paligvielas, un/vai
neobligati papildu aktivus savienojumus.

8.  Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [ldz 6. pretenzijai
atseviSka stereoizomeéra vai to maisijuma, brivu savienojumu un/vai
to fiziologiski pienemamu salu forma izmanto$ana medikamenta,
kas paredzéts sapju arstéSanai, iegisanai.

9.  Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [ldz 6. pretenzijai
atseviSka stereoizomeéra vai to maisijuma, brivu savienojumu un/vai
to fiziologiski pienemamu salu un/vai solvatu forma medikamenta,
kas paredzéts trauksmes stavoklu, stresa un ar stresu saistitu
sindromu, depresijas, epilepsijas, Alcheimera slimibas, vecuma
planpratibas, visparigas izzinas disfunkcijas, maciSanas un atminas
traucéjumu (ka nootrops lidzeklis), abstinences simptomu, alkohola
un/vai narkotiku, un/vai medikamentu parmérigas lietoSanas un/vai
atkaribas, seksualas disfunkcijas, sirds un asinsvadu slimibu, hi-
potensijas, hipertensijas, trokSna ausis, niezes, migrénas, dzirdes
trauc&jumu, zarnu trakta motorikas traucéjumu, partikas uznem-
Sanas traucéjumu, anoreksijas, aptaukosSanas, kustibu aparata
traucéjumu, caurejas, kaheksijas, urina nesaturéSanas arstéSanai
vai ka muskulu relaksantu, pretkrampju vai anestézijas Iidzekli, vai
vienlaicigai ievadiSanai terapija ar opiotdu analgétikiem vai anesté-
tikiem, diurézei vai natrija salu parmérigas izvadiSanas novérsanai,
pret patologiskam bailém, kustibu aparata darbibas modulésanai,
neiromediatoru sekrécijas moduléSanai un ar to saistitu neirode-
generativo slimibu arstéSanai, autisma simptomu arstésanai un/vai
potencialas atkaribas no opioidiem mazinasanai, iegtisanai.
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(54) mTOR INHIBITORI ENDOKRINU AUDZEJU ARSTESANAI
mTOR INHIBITORS IN THE TREATMENT OF ENDOCRINE
TUMORS

(57) 1. 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankrea-
tiska neiroendokrina audzéja arstésana.

2. 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSanad saskana ar 1. pretenziju, kur
audzégji ir salinu Sunu audzéji, APUDomas, insulinomas, glikago-
nomas, nefunkcionéjosi pankreatiski NET, pankreatiski NET, saistiti
ar hiperkalcémiju, gastrinomas, VIPomas, somatostatinomas vai
GRFomas.

3. 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSana saskana ar 1. pretenziju, turklat
audzéji ir péc neveiksmigas citotoksiskas kimijterapijas k& mono-
terapijas progreséjosi audzéji un ievadama 40-O-(2-hidroksietil)-
rapamicina deva ir 10 mg/diena.

4. 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSana saskana ar 3. pretenziju, turklat
audzéjs ir salinu Stnu audzgjs.

5.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSana saskana ar 1. pretenziju, turklat
audzéja augSana ir inhibéta.

6.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSana saskana ar 1. pretenziju, turklat
audzéjs ir inhibéts vai kontroléts.

7. 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSana saskana ar 1. pretenziju, turklat
ir izraisita audzéja regresé$ana.

8.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja agresivitates arstéSana.

9.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmantoSanai pankreatiska
neiroendokrina audzéja invazivitates arstéSana saskana ar 8. pre-
tenziju, turklat metastatiska izplatiSanas ir novérsta vai mikrometa-
stdzu augSana ir inhibéta.

10. 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmanto$anai pankreatiska
neiroendokrina audzéja saskana ar jebkuru no 1., 2. vai 4. Iidz
7. pretenzijai vai endokrind audzé&ja agresivitates saskana ar
8. pretenziju arstéSana, turklat 40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins iz-
mantoSanai pankreatiska neiroendokrina audzéja vai neiroendokrina
audzéja agresivitates arstéSanai ir kombinacija ar vismaz vienu citu
zalu vielu.

11.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmanto$anai pankreatiska
neiroendokrina audzéja vai pankreatiska neiroendokrina audzéja
agresivitates arstéSana saskana ar 10. pretenziju, kurd vismaz
viena cita zalu viela ir somatostatins vai somatostatina analogs.

12.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmanto$anai pankreatiska
neiroendokrina audzéja vai pankreatiska neiroendokrina audzéja
agresivitates arstéSana saskana ar 11. pretenziju, kura vismaz
viena cita zalu viela ir oktreotids.

13.  40-O-(2-hidroksietil)-rapamicins izmanto$anai pankreatiska
neiroendokrina audzéja arstéSana saskana ar 3. pretenziju, turklat
40-0O-(2-hidroksietil)-rapamicins tiek ievadits kombinacija ar oktreo-
tidu un audzgjs ir sekrécijas pankreatisks audzéjs.

14. Farmaceitiska kompozicija, kas satur 40-O-(2-hidroksietil)-
rapamicinu kopa ar vismaz vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu
izmantoSanai pankreatisku neiroendokrinu audzéju arstésana.

15. Farmaceitiska kompozicija, kas satur 40-O-(2-hidroksietil)-
rapamicinu kombinacija ar vismaz vienu citu zalu vielu un vienu
vai vairakam farmaceitiski pienemamam paligvielam, izmantoSanai
pankreatiska neiroendokrina audzéja saskana ar jebkuru no 1.,
2. vai 4. 'dz 7. pretenzijai vai pankreatiska neiroendokrina audzéja
agresivitates arstésana.
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(54) SAVIENOSANAS ADAPTERIS
CONNECTION ADAPTER

(57) 1. Parejas adapteris starp stingu transkutanu implantu,
kur$ ir intrakorporali fikséjams femoralaja stumbent, un ekstra-
korporalas ortopédiskas cela locitavas dalu, kas satur pirmo
savienotajdalu (1) savienoSanai ar transkutano implantu un otro
savienotajdalu (2) savienoSanai ar cela locttavu, turklat otra savie-
notajdala (2) ir savienojama ar pirmo savienotajdalu (1) ar iespgju
savienotajdalu (2) nonemt; un aktivizéjamu droSibas savienojumu
otraja savienotajdala (2), kur$ parnes griezes momentu starp pirmo
savienotajdalu (1) un otro savienotajdalu (2) un noslid gadijuma,
ja iestatama maksimala griezes momenta vértiba ir parsniegta,
raksturigs ar to, ka droSibas savienojums (3) izveidots no griezes
diska (4), kas ir fikséts otraja savienotajdala (2), vismaz vienas bides
tapas (5) uz griezes diska, kura saslédz atbilstoSas uztverSanas
vietas (6) uzmavas (7) priek$&ja gald, turklat uzmava no savas
puses ir savienojama ar pirmo savienotajdalu (1).

2. Parejas adapteris saskana ar 1. pretenziju, turklat maksi-
mala griezes momenta vértiba ir noreguléjama diapazona no 5 lidz
35 Nm.

3. Parejas adapteris saskana ar 1. vai 2. pretenziju, turklat
griezes moments var tikt parnests Iidz maksimalajai vértibai briv-
kustiba.

4.  Parejas adapteris saskana ar 1. pretenziju, turklat parnesa-
ma maksimala griezes momenta vértiba ir noreguléjama ar vairaku
bides tapu (5) materiala, formas vai izvietojuma izvéli.

5. Parejas adapteris saskana ar 1. pretenziju, turklat bides
tapas (5) ir veidotas no viegli deform&jama materiala.

6.  Parejas adapteris saskana ar 5. pretenziju, turklat materials
ir vars.

7.  Parejas adapteris saskana ar 1. pretenziju, turklat materials
ir misins.

8.  Parejas adapteris saskana ar jebkuru no 4. Iidz 7. preten-
zijai, turklat vairakas bides tapas (5) ir izveidotas dazada dziluma
gropes.

9. Parejas adapteris saskana ar jebkuru no 4. Iidz 8. pre-
tenzijai, turklat vairakas bides tapas (5) ir izvietotas uz griezes
diska (4) rinkveida segmentiem.

10. Parejas adapteris saskana ar jebkuru no 1. lidz 9. preten-
zijai, turklat vismaz viena bides tapa (5) ir apmainama pret citu.

11. Parejas adapteris saskana ar jebkuru no 1. [tdz 10. preten-
zijai, turklat nospriegojo$a spriegotajatspere (8) ir savienota ar otru
savienotajdalu (2) un nospriegota stavoklT nodroSina komponentu
sasaisti, un kalpo, lai nodro$inatu griezes momenta brivkustibas
parnesi, spiezot uzmavu (7) uz griezes diska (4), iesaistot vismaz
vienu bides tapu (5).

12. Parejas adapteris saskana ar 11. pretenziju, turklat sprie-
gotajatspere (8) ir izveidota kronsteina veida.

13. Parejas adapteris saskana ar jebkuru no 1. lidz 12. pre-
tenzijai, turklat pirma savienotdjdala (1) ir dubultots konuss un
uzmava (7) ir konusveida uzmava.

Fig. 1
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(54) AEROSOLA IERICE
AEROSOLIZATION DEVICE

(57) 1. lerice (10) aerosola izsmidzinasanai, kas satur:

noteiktas formas kameru (12) aerosola uzkrasanai, kurai ir
vertikala centrala ass (A-A), virs€jais gals (12A) un apak$gjais
gals (12C), pie kam: kamerai (12) ir ievérojams gabaritizmérs;
virséja gala (12A) atrodas smidzinaSanas sprausla (24) un pacienta
interfeisa pieslégvieta (26); apak$éja gala (12C) atrodas gaisa
ieplides atvere (20); gaisa ieplides atvere (20) ir orientéta tada
veida, ka ta nav vérsta pret vertikdlo centralo asi (A-A); minéta
gaisa ieplides atvere (20) satur ventili (32),

aréjo apvalku (50), kas aptver galvenokart vismaz aerosola
uzkraSanas kameras (12) minéto apakséjo galu (12C), pie kam:
aréjais apvalks (50) sava kontdra satur vienu vai vairakus gaisa
ielaiSanas kanalus (56); minétais viens vai vairaki gaisa ielaiSanas
kanali (56) ir izvietoti virs minétas gaisa iepludes atveres (20);
minéta pacienta interfeisa pieslégvieta (26) striklas plismas no-
drosinasanai ir savienota ar pacienta interfeisa ierici (16) un ar
aerosola izlaides atveri (104), kas atrodas starp minéto interfeisa
ierici (16) un minéto pacienta interfeisa pieslégvietu (26),

pie kam ierice ir paredzéta medikamentam, kas tiek iesmidzinats
minétaja smidzinaSanas sprausla (24), veidojot aerosola striklu,
un aerosola uzkraSanas kameras (12) konfiguracija un izméri ir
tadi, ka, pacientam ieelpojot, apkartéjs gaiss iesicas iericé (10)
caur gaisa ielaiSanas kanalu (56) un no ta aerosola uzkrasanas
kamera (12), kur tas pretplisma nok|ust minétaja aerosola strikla,
ka rezultata tiek nodrosinata aerosola efektiva piegade pacientam.

2. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam: aerosola uzkrasa-
nas kamerai (12) ir apala Skérsgriezuma koniski saSaurinata forma;
aerosola uzkrasanas kamerai (12) galvenokart ir koniska forma;
aerosola uzkraSanas kamerai (12) galvenokart ir noSkelta konusa
forma; aerosola uzkraSanas kamerai (12) galvenokart ir dubultas
noskeltas piramidas forma.

3. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam gaisa ieplides
atvere (20) ir orientéta ta, ka ta atrodas apméram 90 gradu lenkt
pret minéto centralo vertikalo asi (A-A).

4.  lerice saskana ar 1. pretenziju, kas papildus satur aerosola
generatoru (14).

5.  lerice saskana ar 4. pretenziju, pie kam aerosola genera-
tors (14) satur vibréjosu sietu.

6. lerice saskana ar 4. pretenziju, pie kam aerosola generators
satur pjezoelektriski iedarbinamu vibréjoSu sietu (70).

7. lerice saskana ar 6. pretenziju, pie kam medikaments satur
antibiotiku, vislabak amikacinu.

8.  lerice saskana ar 6. pretenziju, pie kam medikaments satur
vakcinu.

9. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam aerosola genera-
tors (14) satur ultraskanas smidzinataju.

10. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam aréam apval-
kam (50) galvenokart ir cilindriska forma.

11. lerice saskana ar 10. pretenziju, pie kam ierices aréjais
apvalks (50) papildus satur gazes rezervuaru (59), kas izvietots
apméram ta apaksgala.

12. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam ierice papildus
satur pacienta interfeisa ierici (16).

13. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam aerosola izlaides
atvere (104) ir aprikota ar varstu.

14. lerice saskana ar 1. pretenziju, pie kam aerosola izlaides
atverei (104) ir vismaz viena sprauga.

15. lerice saskana ar 14. pretenziju, pie kam minéta sprauga
papildus satur filtréjoSu vidi, kura nosedz So spraugu.
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(54) PUTU POLIESTERI UN TO RAZOSANAS METODES
FOAMED POLYESTERS AND METHODS FOR THEIR
PRODUCTION

(57) 1. Putuplasta materials, kas izgatavots no termoplastis-
kiem poliesteriem ar augstu homogenitati, zemiem atvérto poru
koeficientiem un lielu pagarindjumu bides sabrukSanas gadijuma
un kas satur tetrakarbonskabju dianhidridus k& modificéjoSos
agentus, raksturigs ar to, ka poliestera putas satur vismaz vienu
termoplastisku elastoméru no $adam apaksSgrupam: termoplastiski
stirola elastoméri, termoplastisks vulkanizéts kaucuks, termoplas-
tiski uretana elastoméri, termoplastiski poliamida elastoméri, ter-
moplastiski kopoliestera elastoméri un neklasificéti termoplastiskie
elastomeéri.

2. Putuplasta materials, kas izgatavots no poliesteriem saskana
ar 1. pretenziju un raksturigs ar to, ka termoplastisko elastoméru
saturs ir 0,5 I1dz 15 svara % no putuplasta materiala svara.

3.  Putuplasta materials, kas izgatavots no poliesteriem saska-
na ar 1. vai 2. pretenziju un raksturigs ar to, ka termoplastiskie
kopoliesteru elastoméri ietverti poliestera putas ka termoplastiski
elastomeéri.

4.  Putuplasta materials, kas izgatavots no poliesteriem saskana
ar 3. pretenziju un raksturigs ar to, ka termoplastisko kopoliestera
elastoméru saturs ir 0,5 l1dz 15 svara % no putuplasta materiala
svara.

5. Putuplasta materials, kas izgatavots no poliesteriem saskana
ar 3. vai 4. pretenziju un raksturigs ar to, ka termoplastiskie ko-
poliestera elastoméri satur poliestera blokus, kuri sastav no diola,
ieteicams no 1,4-butandiola vai 1,2-etandiola, un dikarbonskabes,
ieteicams tereftalskabes, kas ir esterificéta kondensacijas reakcija
ar poliéteriem, kuri satur gala hidroksilgrupas.

6.  Putuplasta materials, kas izgatavots no poliesteriem saskana
ar vismaz vienu no 1. Iidz 5. pretenzijai, kur$ raksturigs ar to, ka

poliestera putu atvérto poru koeficients saskana ar Airex metodi
AM-19, kas pamatojas uz ASTM D1056-07, ir mazaks par 8 %,
jo Tpasi, mazaks par 4 %.

7. Putuplasta materials, kas izgatavots no poliesteriem sa-
skana ar vismaz vienu no 1. lidz 6. pretenzijai un raksturigs ar
to, ka saskana ar ISO 1922 poliestera putu pagarindjums bides
sabrukSanas gadijuma ir lielaks par 12 %, vélams lielaks par 16 %,
ieteicams, lielaks par 50 %.

8. Metode putuplasta materiala izgatavo$anai no termoplas-
tiskiem poliesteriem ar augstu homogenitati, zemu atvérto poru
koeficientu un lielu pagarindjumu bides sabruk$anas gadijuma, kuri
satur tetrakarbonskabes dianhidridus ka modificjoSos agentus, kas
raksturiga ar to, ka poliesteris tiek sajaukts ar maisijumu, kur$ satur
vismaz vienu termoplastisku elastoméru no termoplastisku stirola
elastoméru, termoplastiska vulkanizétd kaucuka, termoplastisku
uretdna elastoméru, termoplastisku poliamida elastoméru, ter-
moplastisku kopoliestera elastoméru un neklasificétu termoplastisko
elastoméru apaksgrupam, un ar tetrakarbonskabju dianhidridiem,
ka arT tiek sajaukts un uzputots, lai izveidotu putuplasta materialu,
kas satur termoplastiskus elastomérus vai termoplastiskus kopolies-
tera elastomérus, kuru saturs ir 0,5 Iidz 15 svara % no putuplasta
materiala svara.

9. Metode putuplasta materiala razoSanai, kas iegits no po-
liesteriem saskana ar 8. pretenziju, raksturiga ar to, ka poliesteris
tiek padots kopa ar termoplastiska kopoliestera elastoméra un
tetrakarbonskabes dianhidridu maisijumu uz reaktoru vai maisitaju,
pieméram, vienskrives vai dubultskriives ekstrideru vai vairak-
varpstu ekstrideru, vai tandéma sistému, kura sastav no diviem
savienotiem vienskraves ekstrideriem vai no viena dubultskraves
un viena vienskrives ekstradera, kura sastavdalas tiek samaisitas.

10. Agents putuplasta materiala izgatavo$anai no poliesteriem ar
augstu homogenitati, zemu atvérto poru koeficientu un lielu pagari-
najumu bides sabrukSanas gadijuma, kuri satur tetrakarbonskabes
dianhidridus k& modificéjoSos agentus, un raksturigs ar to, ka agents
ir maisijums, kas satur vismaz vienu termoplastisku elastoméru
no termoplastisku stirola elastoméru, termoplastiska vulkanizéta
kaucuka, termoplastisku uretana elastoméru, termoplastisku poli-
amida elastoméru, termoplastisku kopoliestera elastoméru un ne-
klasificétu termoplastisko elastoméru apaksgrupam, un, ieteicams,
no termoplastisku kopoliestera elastoméru apaks$grupam, turklat
maisTjums satur 25 Iidz 95 svara % no agenta svara un satur
tetrakarbonskabes dianhidridus, kuru saturs ir 5 [idz 30 svara %
no agenta svara.

11.  Agents putuplasta materidla izgatavoSanai no polieste-
riem saskana ar 10. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka agents ir
maisijums, kur$ satur termoplastiskus kopoliestera elastomérus,
kuru saturs ir 50 [idz 90 svara %, vélams 80 Iidz 90 svara %, no
agenta svara, un satur tetrakarbonskabes dianhidridus, kuru saturs
ir 10 Iidz 25 svara %, vélams 10 lidz 15 svara %, no agenta svara.

12.  Agents putuplasta materidla izgatavo$anai no poliesteriem
saskana ar 10. vai 11. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka agents ir
maistjums, kur$ satur stabilizatorus, nukleacijas agentus, ugunsaiz-
sardzibas kimiskos Iidzek|us un/vai poliesteri, vélams tadas pasas
kvalitates poliesteri kd sakotné&jais poliesteris, kas tiks modificéts,
turklat to saturs ir 0 lidz 70 svara %, vélams 1 lidz 50 svara %,
no agenta svara.
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(54) MUTE DISPERGEJAMS DESMOPRESINS NIKTURIJAS
NETRAUCETAS MIEGA SAKOTNEJAS FAZES PAGARI-
NASANAI
ORODISPERSIBLE DESMOPRESSIN FOR INCREAS-
ING INITIAL PERIOD OF SLEEP UNDISTURBED BY
NOCTURIA

(57) 1. Dermopresinu saturoSs sastavs, kuru paredzéts lietot
nakts urina daudzuma samazinasanai sievieSu dzimuma pacientém,
kuram tas ir nepieciesams, turklat sastavs satur muté dispergéjamu
desmopresina 10 ug vai 25 ug devu ievadiSanai pirms gulétieSanas,
un deva tiek aprékinata ka desmopresina briva baze.

2. Sastavs lietoSanai saskana ar 1. pretenziju nakts urina
daudzuma samazinasanai sievieSu dzimuma pacientém, kuras ir
vecakas par 50 gadiem.

3. Sastavs lietoSanai saskana ar 1. pretenziju nakts urina
daudzuma samazinasanai sievieSu dzimuma pacientém, kuras ir
vecakas par 65 gadiem, turklat sastavs satur muté dispergéjamu
desmopresina 25 ug devu, un deva ir aprékinata ka desmopresina
briva baze.

4.  Sastavs lietoSanai saskana ar 1., 2. vai 3. pretenziju, tur-
klat desmopresina brivas bazes deva tiek ievadita desmopresina
acetata sals veida.

5.  Sastavs lietoSanai saskana ar 1., 2. vai 3. pretenziju, turklat
muté dispergéjama desmopresina deva ir zalu forma, kas satur
desmopresina acetatu, Zelatinu, mannitu un citronskabi.

6.  Sastavs lietoSanai saskana ar 1., 2. vai 3. pretenziju, turklat
pacientam, kuram sastavs nepiecieSams, ir niktdrija vai nakts polidrija.

7.  Sastavs lietoSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat arste-
§anas ilgums ir 28 dienas.

8.  Sastavs lietoSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat sama-
zindjums ir robezas no 143 lidz 358 ml.

9. Sastavs lietoSanai saskana ar 8. pretenziju, turklat sa-
mazinajums ir robezas no 143 lidz 215 ml, pieméram, no 10 ug
desmopresina devas samazinajums ir 179 ml.

10. Sastavs lietoSanai saskana ar 8. pretenziju, turklat samazi-
najums ir no 238 Iidz 358 ml, pieméram, no 25 ug desmopresina
devas samazinajums ir 298 ml.

11. Sastavs lietoSanai saskana ar 2. pretenziju, turklat sama-
zinajums ir robezas no 120 lidz 460 ml.

12. Sastavs lietoSanai saskana ar 11. pretenziju, turklat sa-
mazinajums ir robezas no 120 lidz 180 ml, pieméram, no 10 ug
desmopresina devas samazinajums ir 150 ml.

13. Sastavs lietoSanai saskana ar 11. pretenziju, turklat sa-
mazinajums ir robezas no 306 Ilidz 460 ml, pieméram, no 25 ug
desmopresina devas samazinajums ir 383 ml.

14. Sastavs lietoSanai saskana ar 3. pretenziju, turklat samazi-
najums ir robezas no 306 Ilidz 460 ml, piemé&ram, samazinajums ir
robezas no 345 lidz 421 ml, pieméram, samazinadjums ir 383 ml.

15. Sastavs lietoSanai saskana ar 3. pretenziju, turklat pacientam
urina izstradasanas intensitate miega laika ir lielaka neka pacienta
visparéja vidéja urina izstradasanas intensitate dienas laika.

16. Desmopresinu satuross sastavs nakts urina daudzuma sa-
mazinasanai virieSu dzimuma pacientiem, kuriem tas nepiecieSams,
turklat sastavs satur muté dispergéjamu 100 pug desmopresina devu
(pieméram, desmopresina acetatu), kas aprékinata ka desmopresina
briva baze, ievadiSanai pirms gulétieSanas.

17. Sastavs lietoSanai saskana ar 16. pretenziju, izmantojot
metodi, kura ietver:

- pacienta seruma natrija limena mériSanu;

- sastava ievadiSanu pacientam ar natrija limeni seruma vismaz
135 mmol/l;

- pacienta seruma natrija ITmena mériSanu noteiktos laika
intervalos péc ievadi$anas;

- desmopresina devas ievadiSanas turpindSanu pacientam ar
natrija lTmeni seruma vismaz 130 mmol/l.

18. Sastavs lietoSanai saskana ar 17. pretenziju, turklat laika
intervals ir robezas no 4 lidz 28 dienam, pieméram, laika intervals
ir 4 vai 28 dienas.

19. Sastavs lietoSanai saskana ar 16. pretenziju, turklat deva
tiek uznemta no 0,8 Iidz 3 stundam pirms pacienta gulétieSanas
laika un/vai deva tiek uznemta vienreiz diena.

20. Sastavs lietoSanai saskana ar 16. pretenziju, turklat muté
dispergéjama desmopresina deva ir zalu forma, kas satur des-
mopresina acetatu, Zelatinu, mannitu un citronskabi.
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21. Sastavs lietoSanai saskana ar 16. pretenziju, turklat pacien-
tam, kuram sastavs ir nepiecieSams, ir niktrija vai nakts polidrija,
vai arstéSanas ilgums ir 28 dienas.

22. Sastavs lietoSanai saskana ar 16. pretenziju, turklat urina
daudzuma samazinajums ir robezas no 211 Iidz 317 ml, pieméram,
samazinajums ir robezas no 238 lidz 290 ml, pieméram, samazi-
najums ir 264 ml.

23. Sastavs lietoSanai saskana ar 16. pretenziju, turklat pa-
cientam urina izstradasanas intensitate miega laika ir lielaka neka
pacienta visparéja vidéja urina izstradasanas intensitate dienas laika
un/vai pacients ir vecaks par 65 gadiem ar natrija limeni seruma
vismaz 135 mmol/l péc ievadisanas.
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(54) JAUNI FENILIMIDAZOLA ATVASINAJUMI KA PDE10A
ENZIMA INHIBITORI
NOVEL PHENYLIMIDAZOLE DERIVATIVES AS PDE10A
ENZYME INHIBITORS

(57) 1. Savienojums, kura struktdra ir (I)
R3
R2 pZ l R4
N N
R5
HET—L—</ I R6
NT H
R1 1

kur HET ir grupa no heteroaromiem ar formulu (Il), kas satur 2 lidz
4 slapekla atomus:

/Y“- ~Y

Y z

OO

Y\Y/Z'w-_N

It

kur Y var bat N vai C, un kur HET var bit neobligati aizvietota
ar Iidz pat trim aizvietotajiem R, - R;, kas individuali izvéléti no
Udenraza atoma, (C,-C,)alkilgrupas, halogéna atoma, ciangrupas,
halogén(C,-C,)alkilgrupas, arilgrupas, alkoksigrupas un (C,-C)hidr-
oksialkilgrupas, un kur * nozimé pievienoSanas punktu,
-L- ir kédes loceklis, kas izvéléts no -CH,-CH,-, -S-CH,-, -CH,-S-
vai -CH=CH-,
R, ir izvéléts no H, (C,-C/)alkilgrupas, (C,-C)alkil(C,-C;)cikloalkil-
grupas, (C,-C,)hidroksialkilgrupas, CH,CN grupas, CH,C(O)NH,
grupas, (C,-C)arilalkilgrupas un (C,-C,)alkil-heterocikloalkilgrupas,
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R, - R, ir izvéléti individuali no H, (C,-C;)alkoksigrupas un halo-
géna atoma,

un to tautomériem, un farmaceitiski pienemamiem to aditivas skabes
saliem, un to polimorfam formam, ar nosacijumu, ka savienojums
nav 2-(5-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-1H-benzimidazols vai
2-(5-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanil-metil)-1H-benzimidazols.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura HET ir izvéléta
no grupas, kas sastav no [1,2,4]triazolo[1,5-a]pirazina, imidazo[1,2-
a]pirimidina, imidazo[4,5-b]pirimidina, [1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina,
[1,2,4]triazolo[1,5-c]pirimidina, 5,7-dimetil[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimi-
dina un 5,7-dimetil-imidazo[1,2-a]pirimidina.

3. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura HET ir izvéléta
no grupas, kas sastav no [1,2,4]triazolo[1,5-a]piridina, imidazo[1,2-
a]piridina, pirazolo[1,5-a]piridina,5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridina,5,7-dimetil-imidazo[1,2-a]piridina, 5-hlor-imidazo[1,2-a]-
piridina, 5-metil-imidazo[1,2-a]piridina, 5-trifluormetil-imidazo[1,2-
a]piridina, 6-brom-5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridina, 6-brom-
7-metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIna, 6-hlor-8-metil-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridina, 6-hlor-imidazo[1,2-a]piridina, 7-metil-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridina un 8-metil-imidazo[1,2-a]piridina.

4.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura HET ir izvéléta
no grupas, kas sastav no 1-metil-1H-benzimidazola un 1-fenil-1H-
benzimidazola.

5. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura HET ir
[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-6-karbonitrilgrupa vai imidazo[1,2-a]piri-
din-7-karbonitrilgrupa.

6.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura HET ir 2-(6-hlor-
benzimidazol-1-il)-etanols.

7. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [idz 6. pretenzijai,
kur -L- ir -CH,-CH,-.

8.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 6. pretenzijai,
kur -L- ir -CH,-S-.

9.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 6. pretenzijai,
kur -L- ir -S-CH_-.

10. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 6. pretenzijai,
kur -L- ir -CH=CH-.

11.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai,
kur R, ir 0denraza atoms.

12. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai,
kur R, nav Gdenraza atoms.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 12. pretenzijai,
kur R, R,, R,, R, un R; visi ir Gdenraza atomi.

14. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 12. pretenzijai,
kur vismaz viena no R,, R;, R,, R, un R; ir (C,-C)alkoksigrupa,
pieméram, metoksigrupa.

15. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 12. pretenzi-
jai, kur vismaz viens no R,, R;, R,, R, un R ir halogéna atoms,
pieméram, hlora vai fluora atoms.

16. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 15. pretenzijai,
kur R,, R, un R ir Gdenraza atomi.

17. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 15. pretenzijai,
kur vismaz viena no R,, R, un Ry ir (C,-Cyalkilgrupa, pieméram,
metilgrupa.

18. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 15. pretenzijai,
kur vismaz viena no R,, R, un Ry ir (C,-Cy)alkoksigrupa.

19. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 15. pretenzijai,
kur vismaz viens no R,, R; un R, ir halogéna atoms, pieméram,
hlora vai broma atoms.

20. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur savienojums ir
izvéléts no grupas, kura ietilpst:
5,7-dimetil-2-[1-(3-metil-butil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil]-
imidazo[1,2-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-(4-fenil-1-propil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imid-
azo[1,2-a]pirimidins;
2-(1-ciklopropilmetil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-5,7-dimetil-
imidazo[1,2-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-((1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-tio)metil)imidazo[ 1,2-
alpirimidins;
5,7-dimetil-2-[1-(2-morfolin-4-il-etil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanil-
metillimidazo[1,2-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
2-(1-ciklopropilmetil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-5,7-dimet-
il-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIns;

2-(1-benzil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-5,7-dimetil-[ 1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
[2-(5,7-dimetil-imidazo[1,2-a]pirimidin-2-il-metilsulfanil)-4-fenil-imid-
azol-1-il]-acetonitrils;
5,7-dimetil-2-[4-fenil-1-(tetrahidro-piran-4-il-metil)- 1H-imidazol-2-il-
sulfanilmetil]-imidazo[1,2-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]piridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-5-trifluormetil-imid-
azo[1,2-a]piridins;
2-(1-etil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-5,7-dimetil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-imidazo[1,2-
alpirimidins;
[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il-sulfanilmetil)-4-fenil-
imidazol-1-ilJacetonitrils;
2-(1-izopropil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-5,7-dimetil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]piridins;
2-(1-benzil-4fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-5,7-dimetil-imid-
azo[1,2-a]pirimidins;
2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piri-
dins;
6-hlor-8metil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
trans-5,7-dimetil-2-[(E)-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-vinil]-
imidazo[1,2-a]pirimidins;
2-(1-izopropil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-5,7-dimetil -
imidazo[1,2-a]pirimidins;
2-[4-(3-fluor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
2-(1-etil-4-fenil-1H-imidazol-1-il-sulfanilmetil)-5,7-dimetil-imid-
azo[1,2-a]pirimidins;
2-(5,7-dimetil-imidazo[1,2-a]pirimidin-2-il-metilsulfanil)-4-fenil-imid-
azol-1-il-amins;
5,7-dimetil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imid-
azo[1,2-a]piridins;
2-[4-(3-metoksifenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
7-metil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
2-[4-(3-hlor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
2-[4-(4-fluor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il-sulfanilmetil )-4-fen-
il-imidazol-1-ilJlacetamids;
2-[4-(3-metoksifenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil]-5,7-di-
metil-imidazo[1,2-a]pirimidins;
5-hlor-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imid-
azo[1,2-a]piridins;
8-metil-2(1-metil-4fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imid-
azo[1,2-a]piridins;
2-[4-(2-fluor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
2-[4-(2-hlor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
2-[2-(5,7-dimetil-imidazo[1,2-a]pirimidin-2-il-metilsulfanil)-4-fenil-
imidazol-1-illacetamids;
2-(1-etil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-1-fenil-1H-benzo-
imidazols;
2-[4-(2-metoksifenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imidazo[1,2-a]piridin-
7-karbonitrils;
2-(1-izopropil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]piridins;
2-[1-(4-hlor-benzil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-di-
metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
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6-brom-5,7-dimetil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-
[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridins;
2-[4-(3-fluor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-[1,2,4]-tri-
azolo[1,5-a]piridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil}-pirazolo[1,5-a]piridins;
5-metil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil )-imid-
azo[1,2-a]piridins;
2-[4-(4-fluor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)- 1-fenil-1H-benzo-
imidazols;
2-[4-(3-hlor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
2-(6-hlor-imidazo[1,2-a]piridin-2-il-metilsulfanil)-4-fenil-imidazol-1-il-
amins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-1H-imidazo[4,5-
b]piridins;
6-hlor-8-metil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil )-imid-
azo[1,2-a]piridins;
2-[4-(4-hlor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-dimet-
il-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIns;
6-brom-7-metil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil )-
[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpirimidins;
2-[2-(1-amino-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-6-hlor-benzo-
imidazol-1-illetanols;
2-(imidazo[1,2-a]piridin-2-il-metilsulfanil)-4-fenil-imidazol-1-il-amins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imidazo[ 1,2-a]piridins;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]piridin-6-karbonitrils;
2-[4-(4-metoksi-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-
dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridns;
1-metil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-1H-benzo-
imidazols;
2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imidazo[1,2-a]piri-
midins;

8-metil-2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-imidazo[ 1,2-a]piridins;
2-[1-(4-hlor-benzil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil]-5,7-dimetil-
imidazo[1,2-a]pirimidins;
4-(2-(2-((8-hlor-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il)metiltio)-4-fenil-1H-
imidazol-1-il)etil)morfolins;
8-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridins;
8-metil-2-{2-[1-(2-morfolin-4-il-etil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il]-
etil}-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIns;
5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridins;
5-metil-2-{2-[1-(2-morfolin-4-il-etil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il]-
etil}-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIns;
4-(2-(2-((5-hlor-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il)metiltio)-4-fenil-1H-
imidazol-1-il)etil)morfolins;
5,7-dimetil-2-(2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)etil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
4-(2-(2-(2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il)etil)-4-fenil-1H-
imidazol-1-il)etil)morfolins;
6,8-dimetil-2-(2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)etil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-(2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il)etil)-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pi-
ridins;
5,7-dimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
2-(2-(1-etil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-)-etil)-5,7-dimetil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-(2-(4-fenil-1-propil-1H-imidazol-2-il)etil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-[2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il)etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pi-
rimidins;
5,7-dimetil-2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)}-[1,2,4]triazolo[ 1,5-
alpirimidins;
5,8-dimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
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5-metil-2-[2-(4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piri-
dins;
2-(1-izobutil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-5,7-dimet-
il-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-[1-(2-morfolin-4-il-etil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanil-
metil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-7-morfolin-
4-il-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
2-[2-(1-izobutil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-5-metil-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]piridins;
2-[2-(1-izopropil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-5-metil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
1-metil-3-(2-{2-[2-(5-metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il)-etil]-4-fenil-
imidazol-1-il}-etil)-imidazolidin-2-ons;
5-metil-2-{2-[4-fenil-1-(3-piperidin-1-(3-piperidin-1-il)-propil }-1H-imid-
azol-2-il]-etil}-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIns;
diizopropil-(2-{2-[2-(5-metil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridin-2-il)-etil]-4-fen-
il-imidazol-1-il}-etil)-amins;
8-metoksi-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
1-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il-metilsulfanil)-
4-fenil-imidazol-1-il]-etil}-3-metil-imidazolidin-2-ons;
5,6,7-trimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-7-fenil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
5-metil-2-{-[4-fenil-1-(2-piperidin-1-il-etil)-1H-imidazol-2-il]-
etil}-1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIns;
2-[4-(3-metoksi-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil]-5,7-
dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
5-etil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-sulfanilmetil )-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
5,7-dimetil-2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il-metilsulfanil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-{2-[4-fenil-1-(2-piperidin-1-il-etil)-1H-imidazol-2-il]-
etil}-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
2-[2-(1-izobutil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-5,7-dimetil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
2-[2-(1-izopropil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-5,7-dimetil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
1-(2-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il)-etil]-4-fenil-
imidazol-1-il}-etil)-3-metil-imidazolidin-2-ons;
(2-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il)-etil]-4-fenil-
imidazol-1-il}-etil)-diizopropilamins;
5,7-dimetil-2-{2-[1-(2-morfolin-4-il-etil)-4-fenil-1H-imidazol-2-il]-
etil}-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
5,7-dimetil-2-[2-(4-fenil-1-propil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
1-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il)-etil]-4-fenil-
imidazol-1-il}-propan-2-ols;
(S)-1-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il)-etil]-4-fenil-
imidazol-1-il}-propan-2-ols;
8-metoksi-5-metil-2-(2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins;
(R)-1-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il)-etil]-4-fenil-
imidazol-1-il}-propan-2-ols;
8-fluor-2-(2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il))etil-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridins;
1-{2-[2-(5,7-dimetil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-2-il}-etil]-4-fenil-imid-
azol-1-il}-2-metil-propan-2-ols;
8-etil-5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-c]pirimidins;
5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-7-propil-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
5,8-dimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirazins;
7-metoksi-5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-c]pirimidins;
7-izopropil-5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidins;
2-{2-[4-(2,4-difluor-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il]-etil}-5,7-dimet-
il-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
7-metoksi-5,8-dimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-
etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-c]pirimidins;
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5,8-dimetil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-c]pirimidins;
2-{2-[4-(2-metoksi-fenil)-1-metil-1H-imidazol-2-il]-etil}-5,7-dimet-
il-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidins;
{5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pirimidin-7-il}-metanols;
8-etil-5-metil-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins un
5,8-dimetoksi-2-[2-(1-metil-4-fenil-1H-imidazol-2-il)-etil]-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]piridins

un farmaceitiski pienemami to aditivas skabes sali.

21. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 20. pretenzijai
lietoSanai par medikamentu.

22. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. Iidz 20. pretenzijai,
bet bez jebkada nosacijuma, viena pasa vai kombinéta ar vienu vai
vairakiem neiroleptiskiem Iidzekliem, pieméram, sertindolu, olanza-
pinu, risperidonu, kvetiapinu, aripiprazolu, haloperidolu, klozapinu,
ziprasidonu un osanetantu, lietoSanai neirodegenerativu vai psihisku
traucéjumu, kur neirodegenerativie traucéjumi ir izvéléti no grupas,
kas ietver Alcheimera slimibu, multi-infarktu demenci, alkoholisma
demenci vai citu ar narkotikam saistitu demenci, demenci, kas
saistita ar intrakranialu audzéju vai smadzenu traumu, demenci,
kas saistita ar Hantingtona vai Parkinsona slimibu, vai ar AIDS
saistitu demenci; delirija; amnézijas veida traucéjumu; péctrauma-
tiska stresa traucéjumu; garigas atpalicibas; macisanas traucéjumu,
pieméram, lasiSanas traucéjumu, matematisku traucéjumu vai raks-
tiskas izteik§anas traucéjumu, uzmanibas deficita/hiperaktivitates
trauc&jumu un ar vecumu saistito kognitivo spéju pazeminasanas,
un psihiskie traucéjumi ir izvéléti no grupas, kas ietver Sizofréniju,
pieméram, paranoidala, dezorganizéta, katatoniska, nediferencéta
un atlikuma tipa Sizofréniju; Sizofréniskus traucéjumus; Sizoaktivus
traucéjumus, pieméram, murgu vai depresiva tipa trauc&jumus;
murgus; bipolarus traucéjumus, pieméram, | tipa bipolarus un
Il tipa bipolarus traucéjumus un ciklotimiskus traucé&jumus; vielu
izsauktus psihiskus traucéjumus, pieméram, alkohola, amfetamina,
kanabisa (kanepju), kokaina, halucinogénu, inhal&jamu vielu, opiotdu
vai fenciklidina izsauktas psihozes; paranojas tipa vai Sizoida tipa
personibas traucéjumus, arstésanai.

23. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 20. pretenzijai,
bet bez jebkada nosacijuma, lietoSanai narkotiku atkaribas, piemé-
ram, alkohola atkaribas, amfetamina, kokaina vai opiatu atkaribas
arstéSanai ziditajiem, ari cilvékiem.

24 . Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 20. pretenzijai,
bet bez jebkada nosacijuma, medikamenta pagatavosanai lietoSanai
narkotiku atkaribas, pieméram, alkohola atkaribas, amfetamina,
kokalna vai opiatu atkaribas arstésanai ziditajiem, art cilvékiem.

25. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 20. pretenzijai,
bet bez jebkada nosacijuma, medikamenta pagatavosanai lietoSanai
neirodegenerativu vai psihisku traucéjumu, kur neirodegenerativie
traucéjumi ir izvéléti no grupas, kas ietver Alcheimera slimibu,
multi-infarktu demenci, alkoholisma demenci vai citu ar narkotikam
saistitu demenci, demenci, kas saistita ar intrakranialu audzéju
vai smadzenu traumu, demenci, kas saistita ar Hantingtona
vai Parkinsona slimibu, vai ar AIDS saistitu demenci; delirija;
amnézijas veida trauc&jumu; péctraumatiska stresa trauc&jumu;
garigas atpalicibas; maciSanas traucéjumu, pieméram, lasiSanas
traucéjumu, matematisku traucéjumu vai rakstiskas izteikSanas
traucéjumu, uzmanibas deficita/hiperaktivitates traucéjumu un
ar vecumu saistito kognitivo spéju pazeminasanas; un psihiskie
trauc&jumi ir izvéléti no grupas, kas ietver Sizofréniju, pieméram,
paranoidala, dezorganizéta, katatoniska, nediferencéta un atlikuma
tipa Sizofréniju; Sizofréniskus traucéjumus; Sizoaktivus traucéjumus,
pieméram, murgu vai depresiva tipa traucéjumus; murgus; bipo-
larus trauc€jumus, pieméram, | tipa bipolarus un Il tipa bipolarus
traucéjumus un ciklotimiskus traucéjumus; vielu izsauktus psihiskus
traucéjumus, pieméram, alkohola, amfetamina, kanabisa (kanepju),
kokaina, halucinogénu, inhaléjamu vielu, opioidu vai fenciklidina
izsauktas psihozes; paranojas tipa vai Sizoida tipa personibas
traucéjumus, arstésanai.

26. Savienojums medikamenta pagatavo$anai lietoSanai arsté-
8ana saskana ar 25. pretenziju, kur psihisku trauc&jumu arstéSana
ietver vienlaicigu neiroleptiska lidzekla, pieméram, sertindola,
olanzapina, risperidona, kvetiapina, aripiprazola, haloperidola,
klozapina, ziprazidona un osanetanta, lietoSanu.

27. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver terapeitiski iedarbigu
daudzumu savienojuma saskana ar 1. lidz 20. pretenziju, bet bez
jebkada nosacijuma, un vienu vai vairakus farmaceitiski pienemamus
neséjus, atSkaiditajus un pildvielas.
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POLIMERAZES (PARP) INHIBITORI
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POLY(ADP-RIBOSE)POLYMERASE (PARP)

(57) 1. Savienojums ar formulu (I):

0
O, N.
A
R, Y
B
Ry l
Ry R
Formula (I) ,

kura:
Y un Z katrs neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no:

a)  arilgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R;;

b)  heteroarilgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R; un

c) aizvietotaja, neatkarigi izvéléta no grupas, kas sastav no
Gdenraza atoma, C,, alkenilgrupas, C, , alkoksigrupas, C, , alkoksi-
C, ,alkilgrupas, C, , alkoksikarbonil-C, , alkilgrupas, C, , alkilgrupas,
C,,alkinilgrupas, aril-C_ , alkilgrupas, C, , cikloalkilgrupas, C, , ciklo-
alkil-C,_, alkilgrupas, C, , halogénalkilgrupas, C, , hidroksialkilengru-
pas, oksogrupas, heterocikloalkilgrupas, heterocikloalkil-C, , alkil-
grupas, C, , alkilkarbonilgrupas, arilkarbonilgrupas, heteroarilkarbon-
il-C, ,,alkilsulfonilgrupas, arilsulfonilgrupas, heteroarilsulfonilgrupas,
(NR,R;)-C, ,,alkilengrupas, (NR,R;)karbonil-C, , alkilengrupas,
(NR,Ry)sulfonilgrupas un (NR,R;)sulfonil-C, , alkilengrupas;
R,, R, un R, katrs neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no
Gdenraza atoma, halogéna atoma, C, , alkenilgrupas, C, , alkoksi-
grupas, C,,alkoksikarbonilgrupas, C,,.alkilgrupas, C,, cikloalkil-
grupas, C, alkinilgrupas, ciangrupas, C, halogénalkoksigrupas,
C, ,,halogénalkilgrupas, hidroksilgrupas, C, , hidroksialkilengrupas,
nitrogrupas, NR,R;, NR,R;-C, , alkilengrupas un (NR,R;)karbonil-
grupas;
A un B katrs neatkarigi ir izvéléti no Gdenraza atoma, Br, Cl, F,
J, OH, C_alkilgrupas, C,cikloalkilgrupas, C,,alkoksigrupas un
C,palkoksi-C, , alkilgrupas, kura C, alkilgrupa, C, .cikloalkilgrupa,

1-10

1-10

1-10
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C,palkoksigrupa un C,, alkoksi-C, , alkilgrupa neobligati ir aizvie-
totas ar vismaz vienu aizvietotaju, izvélétu no OH, NO,, CN, Br,
Cl, F, 1, C, alkilgrupas un C, cikloalkilgrupas, kura B nav OH;
katrs R6 ir izvelets no OH, NO,, CN, Br, CI, F, |, Cﬂ_ealkilgrupas,
C, (cikloalkilgrupas, C,heterocikloalkilgrupas, C, alkenilgrupas,
C, ,alkoksigrupas, C, , alkoksi-C, , alkilgrupas, C, , alkoksikarbonil-
grupas, C, ,qalkoksikarbonil-C, , alkilgrupas, C, calkinilgrupas, arilgru-
pas, aril-C, , alkilgrupas, C, cikloalkil-C, , alkilgrupas, C, ,;halogén-
alkoksigrupas, C,  halogénalkilgrupas, C, hidroksialkiléngrupas,
oksogrupas, heteroarilgrupas, heteroaril-C, , alkoksigrupas, hetero-
ariloksigrupas, heteroariltiogrupas, heteroaril-C, , alkiltiogrupas,
heterocikloalkoksigrupas, C, ;heterociklo-C, | alkiltiogrupas, hetero-
ciklooksigrupas, heterociklotiogrupas, NR,R;, (NR,R;)C, alkilen-
grupas, (NR,R)karbonilgrupas, (NR,R;)karbonil-C, , alkilengrupas,
(NR,Ry)sulfonilgrupas un (NR,R;)sulfonil-C, , alkilengrupas;
R, un R, neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no Gdenraza
atoma, C,_ alkilgrupas, C,,cikloalkilgrupas un C, , alkilkarbonilgru-
pas; vai R, un R, kopa nemti ar atomu, pie kura tie ir pievienoti,
veido 3-10 locekl|u heterocikla gredzenu, kuram neobligati ir viens
[1dz tris heteroatomi vai heterofunkcionalas grupas, izvélétas no gru-
pas, kas sastav no -O-, -NH, -N(C, alkil)-, NCO(C, calkil)-, -N(aril)-,
-N(aril-C, ;alkil-)-, -N(aizvietota-aril-C, .alkil-)-, -N(heteroaril)-,
-N(heteroaril-C, alkil-)-, -N(aizvietota-heteroaril-C, .alkil-)- un -S- vai
S(O)q grupam, kura q ir 1 vai 2 un 3-10 loceklu heterocikla gredzens
neobligati ir aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem; un
R, un R, katrs neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no
ddenraza atoma, C, , alkilgrupas, C,cikloalkilgrupas, C, , alkoksi-
C,palkilgrupas, C,, halogénalkilgrupas, C, , hidroksialkiléngrupas
un (NR,R,)-C, ,alkiléengrupas;
kura termini ,alkilgrupa” un ,alkenilgrupa” nozimé taisnas virknes,
sazarotas virknes vai cikliskus oglidenraZus; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, ar formulu (ll):

o N

1-10

N
Ay
B
N z
R2 H
Formula (1I);

kura:

Y ir arilgrupa vai heteroarilgrupa, neobligati aizvietota ar 1, 2 vai 3 R ;
Z ir arilgrupa, neobligati aizvietota ar 1, 2 vai 3 R;;

A un B katrs neatkarigi ir izvéléti no Gdenraza atoma, Br, Cl, F,
I, OH, C, alkilgrupas, C,cikloalkilgrupas, C,, alkoksigrupas un
C, ,alkoksi-C, , alkilgrupas, kura C, .alkilgrupa, C, .cikloalkilgrupa,

1-10 1-10
C, ,alkoksigrupa un C, , alkoksi-C, , alkilgrupa neobligati ir aizvie-

to1tz1aos ar vismaz vienu aizvietotaju, izvélétu no OH, NO,, CN, Br,
Cl, F, 1, C, alkilgrupas un C, cikloalkilgrupas, kura B nav OH;
R, ir izvéléts no OH, NO,, CN, Br, CI, F, I, C, .alkilgrupas, C, ,ciklo-
alkilgrupas, C, heterocikloalkilgrupas, C, .alkenilgrupas, C, ,alk-
oksigrupas, C, , alkoksi-C, , alkilgrupas, C, , alkoksikarbonilgrupas,
C, ,,alkoksikarbonil-C, , alkilgrupas, C, .alkinilgrupas, arilgrupas,
aril-C, , alkilgrupas, C, .cikloalkil-C, , alkilgrupas, C, halogénalk-
oksigrupas, C, halogénalkilgrupas, C, hidroksialkiléngrupas,
oksogrupas, heteroarilgrupas, heteroaril-C, , alkoksigrupas, hetero-
ariloksigrupas, heteroariltiogrupas, heteroaril-C, , alkiltiogrupas,
heterocikloalkoksigrupas, C, ;heterociklo-C, , alkiltiogrupas, hetero-
ciklooksigrupas, heterociklotiogrupas, NR,R;, (NR,R;)C, .alkilen-
grupas, (NR,R_)karbonilgrupas, (NR,R;)karbonil-C, , alkilengrupas,
(NR,Ry)sulfonilgrupas un (NR,R;)sulfonil-C, , alkilengrupas;

R, ir izvéléts no Gdenraza atoma, Br, Cl, | un F;

R, un R; neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no Gdenraza
atoma, C, alkilgrupas, C, .cikloalkilgrupas un C,  alkilkarbonil-
grupas; vai R, un R, kopa nemti ar atomu, pie kura tie ir
pievienoti, veido 3- Iidz 10-loceklu heterocikla gredzenu, kuram
neobligati ir viens [idz tris heteroatomi vai hetero funkcionalas
grupas, izvélétas no grupas, kas sastav no -O-, -NH, -N(C, ,alkil)-,
NCO(C, ;alkil)-, -N(aril)-, -N(aril-C, ,alkil-)-, -N(aizvietota-aril-C,  alk-
il-)-, -N(heteroaril)-, -N(heteroaril-C, alkil-)-, -N(aizvietota-heteroaril-
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C,qalkil-)- un -S- vai S(O)q-grupém, kurd q ir 1 vai 2 un 3- lIdz
10-locek|u heterocikla gredzens neobligati ir aizvietots ar vienu vai
vairakiem aizvietotajiem; un

kura termini ,alkilgrupa” un ,alkenilgrupa” nozimé taisnas virknes,
sazarotas virknes vai cikliskus oglidenraZus; vai

izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

3. Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kura Y ir
arilgrupa, kura ir neobligati aizvietota ar 1, 2 vai 3 Re; vai
kura Y ir fenilgrupa; vai
kura Y ir fenilgrupa, aizvietota ar 1, 2 vai 3 R, izvélétiem no Br,
Cl, F un |, vai aizvietota ar 1, 2 vai 3 R, kur$ ir F; vai
kura Y ir fenilgrupa, aizvietota ar 1, 2 vai 3 R;, izvéletiem no
(NR,R,)C, calkilengrupas, (NR,R;)karbonilgrupas, (NR,R)karbonil-
C, ,alkilengrupas, (NR,R;)sulfonilgrupas un (NR,R;)sulfonil-C, , alk-
ilengrupas, vai aizvietota ar 1, 2 vai 3 R;, kurs ir (NR,R,)C, .alk-
ilengrupa; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

4.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, kura C, alkiléngrupa
ir izvéleta no metilengrupas, etilengrupas, n-propiléngrupas, izo-
propiléngrupas, n-butiléngrupas, izobutiléngrupas un terc-butilén-
grupas; vai kura C, alkiléngrupa ir metiléngrupa; un/vai
kura R, un R; katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, C, alkilgrupa
vai C, cikloalkilgrupa, neobligati kura C, cikloalkilgrupa ir ciklo-
propilgrupa; vai kurd R, un R, katrs neatkarigi ir izvéléti no metil-
grupas, etilgrupas, n-propilgrupas, izopropilgrupas, n-butilgrupas,
izobutilgrupas un terc-butilgrupas, neobligati kura C, alkilgrupa ir
metilgrupa, vai neobligati kura C, alkilgrupa ir etilgrupa; vai kura
(NR,R;) ir azetidingrupa, pirolidingrupa, piperidingrupa vai morfo-
lingrupa; vai kurd R, un R;, kopa nemti ar slapekla atomu, pie
kura tie ir pievienoti, veido 6 loceklu heterocikla gredzenu, kuram ir
viens heteroatoms vai heterofunkcionala grupa, izvéléta no grupas,
kas sastav no -O-, -NH un -N(C, alkil), vai kura heterofunkcionala
grupa ir -N(C_alkil), kura C, alkilgrupa ir neobligati izvéléta no
metilgrupas, etilgrupas, n-propilgrupas, izopropilgrupas, n-butil-
grupas, izobutilgrupas un ferc-butilgrupas, vai kura C, alkilgrupa
ir neobligati metilgrupa; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

5. Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kura R; ir
C, hidroksialkilengrupa, kura neobligati ir izvéleta no CH,OH,
CH,CH,OH, CH,CH,CH,OH, CH(OH)CH,, CH(OH)CH,CH,,
CH,CH(OH)CH, un CH,CH,CH,CH,OH; vai izomérs, sterecizomers,
enantiomérs vai enantioméru vai diastereoméru maisijums, neob-
ligati ka ta sals vai solvats.

6.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura Y ir heteroaril-
grupa, neobligati aizvietota ar 1, 2 vai 3 R;; vai
kurd Y ir heteroarilgrupa, izvéléta no furangrupas, piridingrupas,
pirimidingrupas, pirazingrupas, imidazolgrupas, tiazolgrupas, izo-
tiazolgrupas, pirazolgrupas, triazolgrupas, pirolgrupas, tioféngrupas,
oksazolgrupas, izoksazolgrupas, 1,2,4-oksadiazolgrupas, 1,3,4-oksa-
diazolgrupas, 1,2,4-triazingrupas, indolgrupas, benztioféngrupas,
benzimidazolgrupas, benzfurangrupas, piridazingrupas, 1,3,5-triazin-
grupas, tiéntioféngrupas, hinoksalingrupas, hinolingrupas un izo-
hinolingrupas, katras neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R;; vai
kura Y ir heteroarilgrupa, kura ir imidazolgrupa, neobligati aizvietota
ar 1, 2 vai 3 R;; vai
kura Y ir imidazolgrupa, aizvietota ar C, alkilgrupu, izvélétu no metil-
grupas, etilgrupas, n-propilgrupas, izopropilgrupas, n-butilgrupas,
izobutilgrupas un terc-butilgrupas, vai aizvietota ar C, calkilgrupu,
kura ir metilgrupa; vai
kura Y ir heteroarilgrupa, kura ir furangrupa; vai
kura Y ir heteroarilgrupa, kura ir tiazolgrupa; vai
kura Y ir heteroarilgrupa, kura ir 1,3,4-oksadiazolgrupa; vai
kura Y ir furangrupa, tiazolgrupa vai 1,3,4-oksadiazolgrupa,
aizvietota ar C, alkilgrupu, izvélétu no metilgrupas, etilgrupas, n-
propilgrupas, izopropilgrupas, n-butilgrupas, izobutilgrupas un terc-
butilgrupas, vai aizvietota ar C, alkilgrupu, kura ir metilgrupa; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

7. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. Iidz 6.,
kura Z ir arilgrupa, kura ir neobligati aizvietota ar 1, 2 vai 3 R;;
vai



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

kura Z ir fenilgrupa; vai

kura Z ir fenilgrupa, aizvietota ar 1, 2 vai 3 R, izvélétu no Br, Cl,
F un |, vai aizvietota ar 1, 2 vai 3 RG, kurs ir F, vai aizvietota ar
1, 2 vai 3 R, kur$ ir CI; vai

kura Z ir fenilgrupa, aizvietota ar 1, 2 vai 3 R, izvélétu no
(NR,R,)C, calkilengrupas, (NR,R;)karbonilgrupas, (NR,R )karbon-
iI-C, j,alkilengrupas, (NR,R;)sulfonilgrupas un (NR,R;)sulfonil-
C, alkilengrupas, vai aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R, kur$ ir
(NR,R;)C, alkilengrupa; vai

izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

8.  Savienojums saskana ar 7. pretenziju, kura C, alkiléngrupa
no (NR,R;)C, .alkiléngrupas vai -C, , alkiléngrupa no (NR,R;)karbon-
il-C, ,,alkilengrupas vai (NR,R;)sulfonil-C, , alkilengrupas ir izveleta
no metiléngrupas, etiléngrupas, n-propiléngrupas, izopropiléngrupas,
n-butiléngrupas, izobutiléngrupas un terc-butiléngrupas; vai kura
C, alkilengrupa no (NR,R;)C, .alkiléngrupas, vai -C, , alkilengrupa
no (NR,R;)karbonil-C, , alkiléngrupas vai (NR,R;)sulfonil-C, , alkilen-
grupas ir metiléengrupa; un/vai
kura R, un R; katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, C, calkilgrupa vai
C, ,cikloalkilgrupa; vai kura R, un R; katrs neatkarigi ir izvéléti no
metilgrupas, etilgrupas, n-propilgrupas, izopropilgrupas, n-butilgru-
pas, izobutilgrupas un terc-butilgrupas, neobligati kura C, salkilgrupa
ir metilgrupa; vai kurad R, un R, kopa nemti ar slapekla atomu, pie
kura tie ir pievienoti, veido 6 loceklu heterocikla gredzenu, kuram
ir 1 heteroatoms vai heterofunkcionala grupa, izvéléta no grupas,
kas sastav no -O-, -NH vai -N(C, alkil), vai kura heterofunkcionala
grupa ir -N(C_alkil), kura C, alkilgrupa ir neobligati izvéléta no
metilgrupas, etilgrupas, n-propilgrupas, izopropilgrupas, n-butil-
grupas, izobutilgrupas un ferc-butilgrupas, vai kura C, alkilgrupa
ir neobligati metilgrupa; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

9.  Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. [idz 8.,
kura R, ir Gdenraza atoms; vai kura R, ir izvéléts no F, Cl, Br un
I; vai
kura R, ir F; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

10. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura Y un Z katrs
neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no

a) fenilgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R; un

b) imidazolgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R;; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

11.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura Y un Z katrs
neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no

a) fenilgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R; un

b)  triazolgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R;; vai
izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai diastereo-
méru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

12. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz 11,
izvéléts no:
8,9-difenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8,9-bis(4-(metilamino)metil)fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
8,9-di(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8,9-di(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8,9-di(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-izopropil-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((metilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((metilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((metilamino)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8,9-bis(3-((metilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(4-(hidroksimetil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(3-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;

8,9-bis(3-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(piperidin-3-il)-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-
3(7H)-ona;
9-(piperidin-4-il)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-
3(7H)-ona;
8,9-bis(4-((dimetilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-8-(4-((metil-
amino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-8-(4-((di-
metilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
8-(4-(hidroksimetil)fenil)-9-(4-(4-izobutirilpiperazin-1-karbon-
il)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(4-(4-izobutirilpiperazin-1-karbon-
il)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-8-fenil-8,9-
dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-8-fenil-8,9-
dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(3-((metilamino)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-(morfolinmetil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
8-(4-(hidroksimetil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(3-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-8-(4-((di-
metilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
9-(3-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-8-(4-(hidroksi-
metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-8-(4-((metilamino)met-
il)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-
2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-(hidroksimetil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido(4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido(4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-(hidroksimetil)fenil)-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-(hidroksimetil)fenil)-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-fenil-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
9-fenil-8-(piridin-3-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
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9-fenil-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
5-fluor-9-fenil-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-
3(7H)-ona;
9-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
5-fluor-9-(3-((metilamino)metil)fenil)-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
5-fluor-8,9-difenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
5-fluor-9-(4-((metilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
9-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
5-fluor-9-(3-((metilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
5-fluor-8-(4-((metilamino)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
7-metil-8,9-difenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
7-etil-8,9-difenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
5-fluor-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
5-fluor-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-di-
hidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(1-izopropil-1H-imidazol-5-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-metil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
8-fenil-9-(tiazol-5-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(furan-3-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((4-etilpiperazin-1-il)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-fenil-8-(4-(piperazin-1-ilmetil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
8,9-bis(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-
3(7H)-ona;
9-(1-etil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
8-fenil-9-(1-propil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(1-metil-1H-imidazol-5-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(3-((dietilamino)metil)fenil)-8-(4-((dietilamino)metil)fenil)-8,9-di-
hidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((4-metilpiperazin-1-il)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-9-fenil-8,9-
dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-fenil-8-(piridin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
9-fenil-8-(piperidin-4-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-
ona;
9-fenil-8-(piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((4-metilpiperazin-1-il)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8,9-bis(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pi-
rido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8,9-bis(3-((dimetilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-

1378

delftalazin-3(7H)-ona;
9-(3-((ciklopropilamino)metil)fenil)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(3-((dimetilamino)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(3-(morfolinmetil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
8-(4-(azetidin-1-ilmetil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
5-fluor-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-
dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-
il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-metil-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(1,4,5-trimetil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,3-triazol-4-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4,5-dimetil-4H-1,2,4-triazol-3-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4,5-dimetil-4H-1,2,4-triazol-3-il)-8-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-hlorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-(4-(trifluormetil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(tiazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-
3(7H)-ona;
9-(1-etil-1H-imidazol-2-il)-8-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((4-etil-3-metilpiperazin-1-il)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((4-etilpiperazin-1-il)metil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(4-((4-metilpiperazin-1-il)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(4-(piperazin-1-ilmetil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(4-((3-metilpiperazin-1-il)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(4-(pirolidin-1-ilmetil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(4-metil-4H-1,2,4-triazol-3-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazo[4,5-c]piridin-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
5-hlor-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8,9-bis(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((3,4-dimetilpiperazin-1-il)metil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-
2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((3,5-dimetilpiperazin-1-il)metil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-
2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-fenil-8-(4-(pirolidin-1-ilmetil)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-(4-(pirolidin-1-ilmetil)fenil)-8,9-dihidro-
2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pi-
rido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(hinolin-6-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-
3(7H)-ona;
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8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-p-tolil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-hlorfenil)-8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(4-metoksifenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dietilamino)metil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dietilamino)metil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-hlorfenil)-8-(4-((dietilamino)metil)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
5-fluor-9-(4-fluorfenil)-8-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(4-etilfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(4-izopropilfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-9-(4-(trifluormetil )fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-((dietilamino)metil)fenil)-9-p-tolil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(4-(1-metilpirolidin-2-il)fenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(4-(pirolidin-2-il)fenil)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-
delftalazin-3(7H)-ona;
8-(4-fluorfenil)-9-metil-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-8-(1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;
5-fluor-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
9-(4-fluorfenil)-9-hidroksi-8-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-ona;
8-(4-(azetidin-1-ilmetil)fenil)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftal-
azin-3(7H)-ona;

un 5-fluor-8-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-9-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;

vai izomérs, stereoizomérs, enantiomérs vai enantioméru vai dia-
stereoméru maisijums, neobligati ka ta sals vai solvats.

13. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz 11,
izvéléts no:
(8S,9R)-5-fluor-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-5-fluor-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-5-fluor-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-di-
hidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-5-fluor-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-di-
hidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-5-fluor-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-5-fluor-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-fenil-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-5-fluor-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-
dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-5-fluor-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-
dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-dihidro-
2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-8-(4-fluorfenil)-9-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8,9-dihidro-
2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-9-(1-metil-1H-1,2,4-
triazol-5-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8R,9S)-8-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-5-fluor-9-(1-metil-1H-1,2,4-
triazol-5-il)-8,9-dihidro-2H-pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;
(8S,9R)-8-(4-(azetidin-1-iimetil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona; un
(8R,9S)-8-(4-(azetidin-1-ilmetil)fenil)-9-(4-fluorfenil)-8,9-dihidro-2H-
pirido[4,3,2-de]ftalazin-3(7H)-ona;

vai farmaceitiski pienemama ta sala vai solvata.

14. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu saskana
ar jebkuru pretenziju no 1. l1dz 13. vai farmaceitiski pienemamu sali,
vai farmaceitiski pienemamu ta solvatu un farmaceitiski pienemamu

15. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. [idz
13. vai kompozicija saskana ar 14. pretenziju izmanto$anai slimibas
arstéSana, uzlabojot ar PARP inhibéSanu.

16. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz
13. vai kompozicija saskana ar 14. pretenziju izmanto$anai slimibas
arstéSanas panémiena, saskana ar 15. pretenziju, kura slimiba ir
izvéléta no grupas, kas sastav no: asinsvadu slimibas; septiska
Soka; iSémiska bojajuma; reperfizijas bojajuma; neirotoksicitates;
hemoragiska Soka; iekaisuma slimibam; izkliedétas sklerozes; dia-
béta sekundariem efektiem; un akutas citotoksicitates arstéSanas,
kas seko sirds-asinsvadu kirurgijai.

17. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz
13. vai kompozicija saskana ar 14. pretenziju izmantoSanai véza
arstéSanas panémiena, kurad neobligati savienojums ir jaievada
vienlaikus vai secigi ar joniz&joSo radiaciju, vienu vai vairakiem
Kimijterapeitiskiem [idzekliem vai to kombinaciju; un
kur neobligati vézis ir izvéléts no kriSu dziedzera véza, olnicas
véza, endometrija audzéjiem, kakla karcinomas, plausu véza,
prostatas véza, aizkunga dziedzera véza, hematologiskiem véziem,
leikémijas, resnas zarnas véza, zarnu audzéjiem, glioblastomam,
limfomam un melanomam; un
kur neobligati viens vai vairaki no kimijterapeitiskiem [idzekliem
neatkarigi ir izvéléti no alemtuzumaba, arséna trioksida, pegilétas
asparaginazes, ne-pegilétas asparaginazes, bevacizumaba, cetuk-
simaba, cisplatina, kladribina, daunorubicina/doksorubicina/idaru-
bicina, irinotekana, fludarabina, 5-fluorouracila, gemtuzumaba,
metotreksata, Paklitaksela™, taksola, temozolomida, tioguanina,
antiestrogéna hormona analoga, antiandrogéna hormona analo-
ga, gonadotropina atbrivojosa hormona analoga, alfa interferona,
busulfana, melfalana, mehloretamina, tretinoina, irinotekana,
topotekana, gefinitiniba, imatiniba, allopurinola, filgrastima, grani-
setrona/ondansetrona/palonosetrona un dronabinola; vai
kur neobligati viens vai vairaki no kimijterapeitiskiem [idzekliem
neatkarigi ir alkiléjoSs Iidzeklis vai topoizomerazes-1 inhibitors,
kur neobligati alkiléjoSais vai topoizomerazes-1 inhibitors ir metil-
metansulfonats, temozolomids, dakarbazins (DTIC), topotekans,
irinotekans, rubitekans, eksatekans, lurtotekans, gimetekans,
diflomotekans (homokamfotecins), 7-aizvietoti ne-silatekani, 7-silil-
kamfotecini, BNP 1350 vai XR 11576/MLN 576; vai
kur neobligati viens vai vairaki no kimijterapeitiskiem [idzekliem
neatkarigi ir irinotekans, cisplatins vai temozolomids.

18. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. Iidz 13. vai
kompozicija saskana ar 14. pretenziju izmantoSanai véza arstéSanas
panémiena, kurd nepietieckoSa homologiska rekombinacija (HR),
atkariga no DNS dubultspirales parravuma (DCB) reparacijas cela.

19. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz
13. vai kompozicija saskana ar 14. pretenziju izmanto$anai slimibas
arstéSanas panémiena, saskana ar 18. pretenziju, kura vézis satur
vienu vai vairakas véza Slnas ar pamazinatu vai atceltu spéju
labot DNS DSB ar HR relativi Ildz normalam $tGnam, kura véza
Slnas neobligati ir ar BRCA1 vai BRCA2 nepietiekosu fenotipu,
kurd véza Sunas papildus neobligati trikst BRCA1 vai BRCAZ2;
vai
kura vézis satur vienu vai vairakas véza Sunas, kuras trikst
olbaltumvielu, kas iesaistitas DNS DSB reparacija ar HR, kura
véza Sunas neobligati trikst ATM, Rad51, Rad52, Rad54, Rad50,
MRE11, NBS1, XRCC2, XRCC3, cABL, RPA, CtIP un MBC; vai
kura cilvéks, kas tiek arstéts, ir heterozigotisks mutacijai géna, kas
kodé HR atkarigds DNS DSB reparacijas cela komponenti; vai
kura cilvéks, kas tiek arstéts, ir heterozigotisks mutacijai BRCA1
un/vai BRCA2; vai
kura vézis ir krdSu dziedzera, olnicas, aizkunga dziedzera vai
prostatas vézis; vai
kura savienojums ir jaievada kombinacija ar joniz€josas radiacijas
vai Kimijterapeitiska lidzekla doSanu.

20. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz
13. vai kompozicija saskana ar 14. pretenziju izmantoSanai véza
arstéSanas panémiena, kuram ir neatbilstiba DNS reparacijas celam,
kura neobligati véza Sunas trokst MutS, MutH un MutL; vai
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Vézis, kas uzskatami parada mikrosatelita nestabilitati, kas radusies
samazinata vai bojata DNS reparacijas celu rezultata; vai
vézis, kas uzskatami parada genoma nestabilitati, kas radusies
samazinata vai bojata DNS reparacijas celu rezultata.

21. Savienojuma saskana ar 1. pretenziju pagatavoSanas
panémiens, kas ietver

a) starpprodukta ar formulu 3

R
0.0
o]
Ry Y
R; N">z
R Rg
3 :
kur R ir C, alkilgrupa, kura termins ,alkilgrupa” nozimé taisnas

virknes, sazarotas virknes vai ciklisku ogladenradi un R,, R,, R,,
R, Y un Z ir, ka definéti 1. pretenzija,
reakciju ar hidrazinu; un

b)  neobligati individualu izoméru sadali$anu.

22. Savienojums ar formulu 3

R
0P o
Ry Y
R; N™ 2
R3 R5
3) :
kur R ir C,_, alkilgrupa;

Y un Z katrs neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no:

a)  arilgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R;;

b)  heteroarilgrupas, neobligati aizvietotas ar 1, 2 vai 3 R; un

c) aizvietotaja, neatkarigi izvéléta no grupas, kas sastav
no C, .alkoksikarbonilgrupas, C,, alkoksikarbonil-C,, alkilgrupas,
C, ,alkilgrupas, C, alkinilgrupas, aril-C, , alkilgrupas, C,,ciklo-
alkilgrupas, C, , cikloalkil-C, , alkilgrupas, oksogrupas, heterociklo-
alkilgrupas, heterocikloalkil-C, , alkilgrupas, C, , alkilkarbonilgrupas,
C,,alkilsulfonilgrupas, arilsulfonilgrupas, heteroarilsulfonilgrupas,
(NR,R,)-C, ,alkilengrupas, (NR,R;)karbonilgrupas, (NR,R;)karbon-
iI-C, j,alkilengrupas, (NR,R;)sulfonilgrupas un (NR,R;)sulfonil-
C, alkiléngrupas;
R,, R, un R, katrs neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no
Udenraza atoma, halogéna atoma, C, , alkenilgrupas, C, , alkoksigru-
pas, C, , alkoksikarbonilgrupas, C, , alkilgrupas, C, , cikloalkilgrupas,
C,,alkinilgrupas, ciangrupas, C, ,halogénalkoksigrupas, C, , halo-
génalkilgrupas, hidroksilgrupas, C, , hidroksialkiléngrupas, nitrogru-
pas, NR,R;, NR,R.-C,  alkilengrupas un (NR,R;)karbonilgrupas;
A un B katrs neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no tGden-
raza atoma, Br, Cl, F, J, OH, Cﬂ_GaIkiIgrupas, C3_Bcikloalkilgrupas,
C, ,,alkoksigrupas un C, , alkoksi-C, , alkilgrupas, kura C, alkilgrupa,
C, qcikloalkilgrupa, C, , alkoksigrupa un C,, alkoksi-C, , alkilgrupa
neobligati ir aizvietotas ar vismaz vienu aizvietotaju, izvélétu no
grupas, kas sastav no OH, NO,, CN, Br, Cl, F, J, C, .alkilgrupas
un C, ccikloalkilgrupas, kura B nav OH;
R, un R, neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no Gdenraza
atoma, C,_ alkilgrupas, C,,cikloalkilgrupas un C, , alkilkarbonilgru-
pas; vai R, un R, kopa nemti ar atomu, pie kura tie ir pievienoti,
veido 3-10 loceklu heterocikla gredzenu, kuram neobligati ir viens
[1dz tris heteroatomi vai heterofunkcionalas grupas, izvélétas no gru-
pas, kas sastav no -O-, -NH, -N(C, alkil)-, NCO(C, calkil)-, -N(aril)-,
-N(aril-C_ ;alkil-)-, -N(aizvietota-aril-C, .alkil-)-, -N(heteroaril)-,
-N(heteroaril-C, alkil-)-, -N(aizvietota-heteroaril-C, .alkil-)- un -S- vai
S(O)q grupam, kurd q ir 1 vai 2 un 3- lidz 10-locek|u heterocikla
gredzens neobligati ir aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem;
R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no Gdenraza atoma, C, , alkil-
grupas, C,,cikloalkilgrupas, C, , alkoksi-C, , alkilgrupas, C, , halo-
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génalkilgrupas, C alkilen-
grupas; un
katrs R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no OH, NO,, CN, Br, Cl,
F, J, C, salkilgrupas, C, ,cikloalkilgrupas, C, jheterocikloalkilgrupas,
C,alkenilgrupas, C, ,alkoksigrupas, C,, alkoksi-C, , alkilgrupas,
C,_,,alkoksikarbonilgrupas, C,  alkoksi-karbonil-C, , alkilgrupas,
C,alkinilgrupas, arilgrupas, aril-C, , alkilgrupas, C, cikloalkil-
C,,alkilgrupas, C, , halogénalkoksigrupas, C, , halogénalkilgrupas,
C, hidroksialkilengrupas, oksogrupas, heteroarilgrupas, hetero-
aril-C, , alkoksigrupas, heteroariloksigrupas, heteroariltiogrupas,
heteroaril-C, , alkiltiogrupas, heterocikloalkoksigrupas, C, hetero-
ciklo-C,  alkiltiogrupas, heterociklooksigrupas, heterociklotiogru-
pas, NR,R;, (NR,R;)C, .alkilengrupas, (NR,R;)karbonilgrupas,
(NR,Ry)karbonil-C,  alkilengrupas, (NR,R;)sulfonilgrupas un
(NR,Ry)sulfonil-C, , alkilengrupas;
kura termini ,alkilgrupa” un ,alkenilgrupa” nozimé taisnas virknes,
sazarotas virknes vai cikliskus oglidenrazus; vai ta sals.

23. Savienojums saskana ar 22. pretenziju, kas izvéléts no
grupas, kas sastav no:
metil 4-okso-2,3-difenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
etil 4-okso-2,3-difenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 2,3-bis(4-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
etil 2,3-bis(4-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
metil 4-okso-2,3-di(piridin-4-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karbok-
silata;
etil 4-okso-2,3-di(piridin-4-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 4-okso-2,3-di(piridin-3-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karbok-
silata;
etil 4-okso-2,3-di(piridin-3-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 4-okso-2,3-di(piridin-2-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karbok-
silata;
etil 4-okso-2,3-di(piridin-2-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 3-izopropil-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karbok-
silata;
metil 3-(4-(((benziloksikarbonil)(metil)amino)metil)fenil)-4-okso-2-fen-
il-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 3-(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
metil 2-(4-(dimetoksimetil)fenil)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;
metil 2,3-bis(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
etil 2,3-bis(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
metil 3-(4-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
etil 3-(4-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
metil 3-(3-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-4-okso-2-fenil-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 2,3-bis(3-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 2,3-bis(4-((dimetilamino)metil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;
etil 2,3-bis(4-((dimetilamino)metil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;
metil 3-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-2-(4-
(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 2-(4-(dietoksimetil)fenil)-3-(4-(4-izobutirilpiperazin-1-karbon-
il)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 3-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-4-okso-
2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 3-(3-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-4-okso-
2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;
metil 2-(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
etil 2-(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;
metil 2-(4-(dimetoksimetil)fenil)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;
metil 3-(3-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-2-(4-
(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

1ohidroksialkilengrupas un (NR,R.)-C,

1-10



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

metil 3-(3-(4-izobutirilpiperazin-1-karbonil)fenil)-4-okso-2-(piridin-4-il)-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 7-fluor-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

metil 7-fluor-2-(4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-(dietoksimetil)fenil)-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(1-izopropil-1H-imidazol-5-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

metil 3-(1-benzil-4-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

metil 4-okso-2-fenil-3-(tiazol-5-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karb-
oksilata;

etil 3-(furan-3-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karb-
oksilata;

metil 2-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 2-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 2,3-bis(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;

metil 3-(1-benzil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

metil 3-(1-etil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 4-okso-2-fenil-3-(1-propil-1H-imidazol-2-il)-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(1-metil-1H-imidazol-5-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

metil 2-(4-(4-(ciklopropankarbonil)piperazin-1-karbonil)fenil)-4-okso-
3-fenil-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 4-okso-3-fenil-2-(piridin-4-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karb-
oksilata;

metil 4-okso-3-fenil-2-(piridin-2-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karb-
oksilata;

metil 2-(4-(dimetoksimetil)fenil)-3-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-(dimetoksimetil)fenil)-3-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

metil 2,3-bis-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karb-
oksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

metil 2,3-bis(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;

etil 2,3-bis(3-(dietoksimetil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-
5-karboksilata;

etil 2-(4-(dietoksimetil)fenil)-3-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 7-fluor-2-(4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-7-fluor-3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-
5-il)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-4-okso-3-(1,4,5-trimetil-1H-imidazol-2-il)-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-1,2,3-triazol-4-il)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-(dimetilkarbamoil)fenil)-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4,5-dimetil-4H-1,2,4-triazol-3-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4,5-dimetil-4H-1,2,4-triazol-3-il)-2-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(3-(dimetilkarbamoil)-4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-imidazol-
2-il)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-hlorfenil)-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-(4-(trifluormetil)fenil)-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-4-okso-3-(tiazol-2-il)-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-
karboksilata;

etil 3-(1-etil-1H-imidazol-2-il)-2-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-(dimetilkarbamoil)fenil)-3-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-(dietoksimetil)fenil)-3-(4-(dimetilkarbamoil)fenil)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4-(dimetilkarbamoil)fenil)-2-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 4-hidroksi-2-okso-3-fenil-1,2-dihidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-3-(4-metil-4H-1,2,4-triazol-3-il)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-fluorfenil)-3-(1-metil-1H-imidazo[4,5-c]piridin-2-il)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 7-hlor-3-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-7-fluor-3-(4-fluorfenil)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2,3-bis(4-((dimetilamino)metil)fenil)-7-fluor-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-7-fluor-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4-fluorfenil)-2-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-4-okso-3-p-tolil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4-hlorfenil)-2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-3-(4-metoksifenil)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4-hlorfenil)-2-(4-((dietilamino)metil)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 7-fluor-2-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-3-fenil-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 7-fluor-3-(4-fluorfenil)-2-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-3-(4-etilfenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-3-(4-izopropilfenil)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)4-okso-3-(4-(trifluormetil)fenil)-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-((dietilamino)metil)fenil)-4-okso-3-p-tolil-1,2,3,4-tetrahidro-
hinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4-fluorfenil)-2-(4-(1-metilpirolidin-2-il)fenil)-4-okso-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(4-(1-(benziloksikarbonil)pirolidin-2-il)fenil)-3-(4-fluorfenil)-4-
okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 2-(1-benzil-1H-imidazol-2-il)-3-(4-fluorfenil)-4-okso-1,2,3,4-
tetrahidrohinolin-5-karboksilata;

etil 7-fluor-3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4-okso-2-fenil-1,2,3,4-tetra-
hidrohinolin-5-karboksilata;

etil 3-(4-fluorfenil)-3-hidroksi-2-(1-metil-1H-imidazol-2-il)-4-okso-
1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata; un

etil 2-(4-((dimetilamino)metil)fenil)-7-fluor-3-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-
5-il)-4-okso-1,2,3,4-tetrahidrohinolin-5-karboksilata.
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(54) BUPRENORFINA ANALOGI
BUPRENORPHINE ANALOGS

(57) 1. Savienojums ar formulu (lIl):
R‘
N/
RBa
R‘.lh
O T
z Y\
. o OCH3
(1
kura

R" ir izveléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil-, ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cyalkil-, -(5- Iidz 12-locek|u)arilgrupas, ((5- lTdz 12-loceklu)aril)-
(C,-Cyalkil-, -(5- Iidz 12-loceklu)heteroarilgrupas un -(3- lldz 12-lo-
ceklu)heterocikla, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1,
2 vai 3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav
no -(C,-C,)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkil-
grupas, CN, SH, -(5- lildz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- lidz
12-loceklu)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas;

R? un R® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, -(C,-C, )alkilgrupa,
-(C,-C,,)alkenilgrupa, -(C,-C,,)alkinilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkilgrupa,
-((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C)alkilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupa,
-(C.-C, )bicikloalkilgrupa, -(C,-C, )tricikloalkilgrupa, -(C,-C,,)bi-
cikloalkenilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupa, -(5- Iidz 12-locek-
lu)arilgrupa, ((5- Iidz 12-loceklu)aril)-(C,-C )alkil-, -(7- lidz 12-lo-
ceklu)bicikliska gredzenu sistéma, -(7- I1dz 12-loceklu)bicikliska
arilgrupa, -(5- ldz 12-loceklu)heteroarilgrupa, -(3- I1dz 12-locek-
lu)heterocikls vai -(7- I1dz 12-locek|u)bicikloheterocikls, kuras(-i)
katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar vienu vai diviem aizvietota-
jiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0),
halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), -(C,-C/)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-,
fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH,
OR?*, CONR®R® un COORY;

R3% un R® katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma,
-(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenilgrupas, -(C,-C;)alkinilgrupas, OH,
hidroksi(C,-C;)alkil-, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),
un -CH,(halogéna atoms) vai tie kopa veido (=O);

R*ir izveléts no -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenilgrupas, -(C,-Cy)alk-
inilgrupas, -C(halogéna atoms),, hidroksi(C,-C,)alkil-, -(C,-C,,)ciklo-
alkilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C, )bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tri-
cikloalkenilgrupas, -(5- I1dz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- Ilidz 12-lo-
ceklu)heteroarilgrupas, -(3- I1dz 12-loceklu)heterocikla un -(7- lidz
12-loceklu)bicikloheterocikla;

R® un R® katrs neatkarigi ir -(C,-Cy)alkilgrupa, -(C,-C;)cikloalkilgrupa,
((C,-Cy)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil- vai kopa ar slapekla atomu, pie kura
tie ir saistiti, veido 4- lidz 8-locek|u heterociklu;

R ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenil-
grupas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil- un ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cyalkil-;

X ir izvéléts no (C,-C;)alkoksigrupas un OH;

Zir -CH,~;

Y ir (CH,) -CH vai tieSa saite, ar nosacijumu, ka tad, kad Y ir
tiesa saite, R® nav;

n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
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vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats;

un kura

vismaz viens no R? un R®ir -(C,-C, )alkilgrupa, -(C,-C,,)alkenilgrupa,
-(C,-C,,)alkinilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkilgrupa, fenil-(C,-C;)alkilgrupa,
-(C,-C,,)cikloalkenilgrupa, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupa, -(C,-C,)tricik-
loalkilgrupa, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupa, -(C,-C, )tricikloalkenilgrupa,
-(5- lidz 12-locek|u)arilgrupa, ((5- Iidz 12-loceklu)aril)-(C,-C,)alkil-,
-(5- lidz 12-loceklu)heteroarilgrupa, -(3- lidz 12-loceklu)heterocikls
vai -(7- I1dz 12-loceklu) bicikloheterocikls, kuras(-i) katra(-s) ir even-
tuali aizvietota(-s) ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatka-
rigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu (IlIA):

R}

~

O
-
W
0\

(IIA) ,

kura

R' ir izvéléts no -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil-, ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cy)alkil-, -(5- lidz 12-locek|u)arilgrupas, ((5- Iidz 12-locek-
lu)aril)-(C,-C,)alkil-, -(5- lidz 12-locek|u)heteroarilgrupas un -(3- lidz
12-locek|u)heterocikla, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s)
ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas
sastav no -(C,-C)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna
atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,,
-NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, -(5- Iidz 12-locek|u)karbocikliska
gredzena, -(5- lidz 12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un benzil-
grupas;

R? un R® katrs neatkarigi ir GdenraZza atoms, -(C,-C, )alkilgrupa,
-(C,-C,,)alkenilgrupa, -(C,-C,,)alkinilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkilgrupa,
-((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupa,
-(C4-C,,)bicikloalkilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkilgrupa, -(C,-C,,)biciklo-
alkenilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupa, -(5- lidz 12-locek|u)arilgru-
pa, ((5- lidz 12-locek|u)aril)-(C,-Cy)alkil-, -(7- l1dz 12-loceklu)bicikliska
gredzenu sistéma, -(7- lidz 12-loceklu)bicikliska arilgrupa, -(5- lidz
12-locek|u)heteroarilgrupa, -(3- [1dz 12-loceklu)heterocikls vai
-(7- I1dz 12-loceklu)bicikloheterocikls, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali
aizvietota(-s) ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi
izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C,)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C,)alkenilgrupas,
-(C,-C,)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’;
R3%* un R katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma,
-(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C,)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, OH,
hidroksi(C,-C,)alkil-, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),
un -CH,(halogéna atoms) vai kopéa veido (=O);

R* ir izvéléts no -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C,)alkenilgrupas,
-(C,-C,)alkinilgrupas, -C(halogéna atoms),, hidroksi(C,-C)alkil-,
-(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C, )bicikloalkilgrupas, -(C,-C, )triciklo-
alkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas,
-(C4-C,tricikloalkenilgrupas, -(5- [1dz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- lidz
12-loceklu)heteroarilgrupas, -(3- [dz 12-loceklu)heterocikla un
-(7- I'dz 12-locek|u)bicikloheterocikla;

R® un R® katrs neatkarigi ir -(C,-C,)alkilgrupa, -(C,-C,)cikloalkilgrupa,
((C,-C,)cikloalkil)-(C,-C)alkil- vai kopa ar slapekla atomu, pie kura
tie ir saistiti, veido 4- l1dz 8-locek|u heterociklu;

R ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenil-
grupas, -(C,-C,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil- un ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Calkil-;
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X ir izvéléts no (C,-Cy)alkoksigrupas un OH;

Zir -CH

Y ir (CH,) -CH vai tiea saite, ar nosacijumu, ka tad, kad Y ir

tiesa saite, R® nav;

n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;

vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats;

un kura

vismaz viens no R? un R®ir -(C,-C, )alkilgrupa, -(C,-C,,)alkenilgrupa,

-(C,-C,,)alkinilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkilgrupa, fenil-(C,-C;)alkilgrupa,

-(C,-C,,)cikloalkenilgrupa, -(C.-C, )bicikloalkilgrupa, -(C,-C,)triciklo-

alkilgrupa, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupa,

-(5- lidz 12-locek|u)arilgrupa, ((5- Iidz 12-loceklu)aril)-(C,-C,)alkil-,

-(5- lidz 12-loceklu)heteroarilgrupa, -(3- lidz 12-loceklu)heterocikls

vai -(7- lidz 12-loceklu)bicikloheterocikls, kuras(-i) katra(-s) ir even-

tuali aizvietota(-s) ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatka-

rigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=O), halogéna atoma,

-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),

-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,

-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,

NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’.
3.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu (IlIB):

R‘

o
o
o

(HIB) ,

kura

R' ir izvéléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil-, ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-C,)alkil-, -(5- ltdz 12-loceklu)arilgrupas, ((5- Iidz 12-loceklu)aril)-
(C,-C,)alkil-, -(5- ltdz 12-loceklu)heteroarilgrupas un -(3- lidz 12-lo-
ceklu)heterocikla, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1,
2 vai 3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav
no -(C,-C,)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkil-
grupas, CN, SH, -(5- lildz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- lidz
12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas;

R? un R?® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, -(C,-C, )alkilgrupa,
-(C,-C,,)alkenilgrupa, -(C,-C,,)alkinilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkilgrupa,
-((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupa,
-(C4-C,,)bicikloalkilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkilgrupa, -(C,-C,,)biciklo-
alkenilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupa, -(5- l1dz 12-locek|u)arilgru-
pa, ((5- lidz 12-loceklu)aril)-(C,-Cy)alkil-, -(7- lldz 12-loceklu)bicikliska
gredzenu sistéma, -(7- ldz 12-loceklu)bicikliska arilgrupa, -(5- lidz
12-locek|u)heteroarilgrupa, -(3- [1dz 12-loceklu)heterocikls vai
-(7- I"dz 12-loceklu)bicikloheterocikls, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali
aizvietota(-s) ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi
izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C,)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C,)alkenilgrupas,
-(C,-C,)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C -C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’;
R3%* un R® katrs neatkarigi ir izvéléts no Gdenraza atoma,
-(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C,)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, OH,
hidroksi(C,-C,)alkil-, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),
un -CH,(halogéna atoms) vai kopa veido (=O);

R* ir izvéléts no -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C,)alkenilgrupas, -(C,-C,)alk-
inilgrupas, -C(halogéna atoms),, hidroksi(C,-C,)alkil-, -(C.-C,,)ciklo-
alkilgrupas, -(C-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tri-
cikloalkenilgrupas, -(5- I1dz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- Ilidz 12-lo-
ceklu)heteroarilgrupas, -(3- I1dz 12-locek|u)heterocikla un -(7- lidz
12-loceklu)bicikloheterocikla;

R® un RS katrs neatkarigi ir -(C,-C,)alkilgrupa, -(C,-C,)cikloalkilgrupa,
((C,-C,)cikloalkil)-(C,-C)alkil- vai kopa ar slapekla atomu, pie kura
tie ir saistiti, veido 4- l1dz 8-locek|u heterociklu;

R’ ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-Cy)alkenil-
grupas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil- un ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cyalkil-;
X ir izvéléts no (C,-C;)alkoksigrupas un OH;
Zir -CH;
Y ir (CH,) -CH vai tieSa saite, ar nosacijumu, ka tad, kad Y ir
tiesa saite, R® nav;
n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats;
un kura
vismaz viens no R? un R®ir -(C,-C, )alkilgrupa, -(C,-C,)alkenilgrupa,
-(C,-C,,)alkinilgrupa, -(C,-C,,)cikloalkilgrupa, fenil-(C,-C;)alkilgrupa,
-(C,-C,,)cikloalkenilgrupa, -(C.-C, )bicikloalkilgrupa, -(C,-C,)triciklo-
alkilgrupa, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupa, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupa,
-(5- lidz 12-locek|u)arilgrupa, ((5- Iidz 12-loceklu)aril)-(C,-C,)alkil-,
-(5- lidz 12-loceklu)heteroarilgrupa, -(3- lidz 12-loceklu)heterocikls
vai -(7- lidz 12-loceklu)bicikloheterocikls, kuras(-i) katra(-s) ir even-
tuali aizvietota(-s) ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatka-
rigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [ldz 3. pretenzijai,
kura R ir

(i) -(C,-C,)alkilgrupa, eventuali aizvietota ar 1, 2 vai 3 aiz-
vietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no
-(C,-C,)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkil-
grupas, CN, SH, -(5- lildz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- lidz
12-loceklu)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas, un labak —
R ir izvéléts no rindas, kas sastav no metilgrupas, etilgrupas vai
izopropilgrupas, un labak — ir metilgrupa, kuras katra ir eventuali
aizvietota ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no
rindas, kas sastav no -(C,-C;)alkilgrupas, OH, halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, -(5- lidz 12-loceklu)karbo-
cikliska gredzena, -(5- ldz 12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un
benzilgrupas; vai

(i)  -(C,-C,,)alkenilgrupa, eventuali aizvietota ar 1, 2 vai
3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sa-
stav no -(C,-C;)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna
atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,,
-NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, -(5- lidz 12-locek|u)karbocikliska
gredzena, -(5- Iidz 12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un benzil-
grupas, un labak — R ir izvéléts no rindas, kas sastav no etenil-
grupas un propenilgrupas, kuras katra ir eventuali aizvietota ar
1, 2 vai 3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas
sastav no -(C,-C;)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna
atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,,
-NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, -(5- Iidz 12-locek|u)karbocikliska
gredzena, -(5- Iidz 12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un benzil-
grupas; vai

(i) -(C,-C,,)cikloalkilgrupa, eventuali aizvietota ar 1, 2 vai
3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav
no -(C,-C;)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkil-
grupas, CN, SH, -(5- lildz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- lidz
12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas; vai

(iv) -(C,-C,,)cikloalkenilgrupa, eventuali aizvietota ar 1, 2 vai
3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav
no -(C,-C,)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkil-
grupas, CN, SH, -(5- lildz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- lidz
12-locek|u)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas; vai

(v)  ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil-, kuras katra ir eventuali
aizvietota, un labak — R' ir izvéléts no rindas, kas sastav no ciklo-
propilmetilgrupas, ciklobutilmetilgrupas, ciklopentilmetilgrupas un
cikloheksilmetilgrupas, un labak — ir ciklopropilmetilgrupa, kuras
katra ir eventuali aizvietota; vai

(vi) -(5- hdz 12-loceklu)arilgrupa, -(5- I1dz 12-loceklu)hetero-
arilgrupa vai -(3- lldz 12-loceklu)heterocikls, kuras(-i) katra(-s) ir
eventuali aizvietota(-s) ar vienu Iidz trim aizvietotajiem, kas ir
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neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C)alkilgrupas,
OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, SH, -(5- lidz
12-locek|u)karbocikliska gredzena, -(5- Iidz 12-loceklu)heterocikla,
fenilgrupas un benzilgrupas.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai,
kura

(i) vismaz viens no R? un R® ir izvéléts no rindas, kas sastav
no metilgrupas, etilgrupas, propilgrupas, izopropilgrupas, butilgrupas,
izobutilgrupas, terc-butilgrupas, pentilgrupas un heksilgrupas, kuras
katra ir eventuali aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna
atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna
atoms), -(C,-C;)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgru-
pas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-Cy)alkil-, fenilgrupas, benzil-
grupas, NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR‘, CONR®R® un
COOR?; vai

(i) R?un R?® abi ir -(C,-C,)alkilgrupa, eventuali aizvietota ar
vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’, un labak — R? un R® abi
ir izvéléti no rindas, kas sastav no metilgrupas, etilgrupas, propil-
grupas, izopropilgrupas, butilgrupas, izobutilgrupas, terc-butilgrupas,
pentilgrupas un heksilgrupas, kuras katra ir eventuali aizvietota ar
vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR7; vai

(iii) vismaz viens no R? un R® ir izvéléts no rindas, kas sastav
no 2-metilbut-2-enilgrupas un propenilgrupas, kuras katra ir even-
tuali aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotdjiem, kas ir neatkarigi
izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’;
vai

(iv) vismaz viens no R? un Re ir propinilgrupa, eventuali aizvietota
ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR7; vai

(v) vismaz viens no R% un R® ir ciklobutilgrupa vai cikloheksil-
grupa, eventuali aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna
atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna
atoms), -(C,-C;)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgru-
pas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-Cy)alkil-, fenilgrupas, benzil-
grupas, NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR‘, CONR®R® un
COOR?; vai

(vi) R?un R®abiir-(C,-C,,)cikloalkilgrupa, eventuali aizvietota ar
vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR7; vai

(vii) vismaz viens no R? un R® ir fenilgrupa, benzilgrupa vai
naftalenilgrupa, eventuali aizvietota ar vienu vai diviem aizvietota-
jiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O),
halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), -(C,-C;)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-,
fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH,
OR?*, CONR®R® un COORY, un labak — kur

(a) vismaz viens no R? un R® ir fenilgrupa, eventuali aizvietota
ar vienu vai diviem aizvietotdjiem, kas ir neatkarigi izvéléti no
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-(C,-C,)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, NH,, -NH(C,-C)alkilgru-
pas, CN, (=0), SH, fenilgrupas, -C(halogéna atoms),, -OC(halogéna
atoms), un -O(C,-C)alkilgrupas; vai

(b) vismaz viens no R? un R® ir benzilgrupa, eventuali aizvie-
tota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no
-(C,-C,)alkilgrupas, OH, halogéna atoma, NH,, -NH(C,-C)alkilgru-
pas, CN, (=0O), SH, fenilgrupas, -C(halogéna atoms),, -OC(halogéna
atoms), un -O(C,-C)alkilgrupas; vai

(viii) R? un R® abi ir -(5- I1dz 12-locek|u)arilgrupa, eventuali
aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi
izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’,
un labak —

(a) RZun R® abi ir fenilgrupa, eventuali aizvietota ar vienu vai
diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no -(C,-C,)alkilgrupas,
OH, halogéna atoma, fenilgrupas, NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN,
(=O) un SH, vai

(b) RZun R?® abi ir benzilgrupa, eventuali aizvietota ar vienu
vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no -(C,-C)alkil-
grupas, OH, halogéna atoma, NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, (=0)
un SH; vai

(ix) vismaz viens no R? un R® ir eventuali aizvietota grupa
((5- I'dz 12- loceklu)aril)-(C,-C;)alkil-, un labak —

(@) vismaz viens no R? un R?® ir fenil-(C,-C,)alkilgrupa, even-
tuali aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotdjiem, kas ir neatkarigi
izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’,
vai

(b) vismaz viens no R? un R® ir benzilgrupa, eventuali aizvietota
ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR7; vai

(x) R?un R® abi ir grupa ((5- lidz 12-loceklu)aril)-(C,-C;)alkil-,
eventuali aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neat-
karigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’,
un labak — kur

(@ Y, R? un R® nemti kopa, ir difenilpropilgrupa, eventuali
aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi
izvéléti no rindas, kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms),
-(C,-C)alkilgrupas, halogén(C,-C/)alkil-, -(C,-C;)alkenilgrupas,
-(C,-Cy)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas,
NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’;
vai

(b) RZ un R?® abi ir benzilgrupa, eventuali aizvietota ar vienu
vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR7; vai

(xi) vismaz viens no R? un Reir piridinilgrupa, eventuali aizvietota
ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0O), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*, CONR®R® un COOR’.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai,
kura

(a) vismaz viens no R®* un R*® ir Gdenraza atoms vai
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(b) R un R® abi ir ddenraza atoms; vai

(c) vismaz viens no R un R® ir OH; vai

(d) vismaz viens no R* un R* ir -(C,-Cy)alkilgrupa, un labak —
vismaz viens no R un R*® ir izvéléts no rindas, kas sastav no
metilgrupas, etilgrupas un izopropilgrupas; vai

(e) R%*un R*® abi ir -(C,-C,)alkilgrupa; vai

(f)  vismaz viens no R% un R* ir -CH,(halogéna atoms), un
vismaz viens no R un R*® ir izvéléts no rindas, kas sastav no
CH,F un CH,CI.

7.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [idz 6. pretenzijai,
kura

(b) Y ir -CH vai

(c) Y ir tiea saite; vai

(h) Y ir -CH,-CH; vai

() Y ir -CH,-CH,-CH.

8.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 7. pretenzijai,
kura Y ir -CH, -CH,-CH vai -CH,-CH,-CH.

9.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai,
izvélém (i) lidz (iv), kura

(a) Y ir-CH un vismaz viens no R? un R® ir fenilgrupa vai

(b) Y ir tiesa saite un R? ir benzilgrupa; vai

(c) Yir-CH un R? un R® abi ir fenilgrupa.

10. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai,
kura X ir

(@) (C,-C,)alkoksigrupa un labak — ir metoksigrupa vai

(b) -OH.

11.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu (ll):

R1

~

N

Rl
R3b

- \Y/
X 0 OCH3

(W] J
kura
R ir izvéléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil-, ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cyalkil-, -(5- lldz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- Iidz 12-loceklu)he-
teroarilgrupas, -(3- Iidz 12-loceklu)heterocikla un benzilgrupas,
kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1, 2 vai 3 aizvietota-
jiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C)alkil-
grupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna
atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN,
SH, -(5- lidz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- I1dz 12-locek-
lu)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas;
R? ir izveléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupas, -(5- Iidz
12-locek|u)arilgrupas, -(5- Iidz 12-loceklu)heteroarilgrupas, -(3- l1dz
12-loceklu)heterocikla, -(7- lidz 12-loceklu)bicikloheterocikla vai
benzilgrupas, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar vie-
nu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*#, CONR®R® un COORY;
R®* un R® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, -(C,-C)alkilgrupa,
-(C,-C,)alkenilgrupa, -(C,-C)alkinilgrupa, OH, hidroksi(C,-C,)alkil-,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms), un -CH,(halogéna
atoms) vai kopa veido (=O);
R* ir izveléts no rindas, kas sastav no -(C,-C,)alkilgrupas,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-,
-(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C, ,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)triciklo-
alkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C, ,)bicikloalkenilgrupas,
-(C4-C,ptricikloalkenilgrupas, -(5- Iidz 12-locek|u)arilgrupas, -(5- lidz
12-loceklu)heteroarilgrupas, -(3- [1dz 12-loceklu)heterocikla un
-(7- 'dz 12-locek|u)bicikloheterocikla;

R® un R® katrs neatkarigi ir -(C,-C)alkilgrupa, -(C,-C;)cikloalkilgrupa,
((C,-Cy)cikloalkil)~(C,-Cy)alkil- vai kopa ar slapekla atomu, pie kura
tie ir saistiti, veido 4- l1dz 8-locek|u heterociklu;
R’ ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-Cy)alkenil-
grupas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil- un ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cyalkil-;
X ir izvéléts no (C,-C;)alkoksigrupas un OH;
Zir -CH;
Y ir (CH,),;
n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats.

12. Savienojums saskana ar 11. pretenziju ar formulu (IIA):

(11A) )

kura
R" ir izveléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalk-
enilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil-, ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cpalkil-, -(5- Iidz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- Ildz 12-locek-
lu)heteroarilgrupas, -(3- I1dz 12-loceklu)heterocikla un benzilgrupas,
kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1, 2 vai 3 aizvietota-
jiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C)alkil-
grupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna
atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN,
SH, -(5- lidz 12-loceklu)karbocikliska gredzena, -(5- I1dz 12-locek-
lu)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas;
R? ir izveléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalk-
enilgrupas, -(C.-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupas, -(5- Iidz
12-locek|u)arilgrupas, -(5- Iidz 12-loceklu)heteroarilgrupas, -(3- lidz
12-loceklu)heterocikla, -(7- lidz 12-loceklu)bicikloheterocikla vai
benzilgrupas, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar vie-
nu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas,
kas sastav no OH, (=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C,)alkil-, fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-Cy)alkil-
grupas, CN, SH, OR*#, CONR®R® un COORY;
R%* un R® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, -(C,-C)alkilgrupa,
-(C,-C;)alkenilgrupa, -(C,-C,)alkinilgrupa, OH, hidroksi(C,-C,)alkil-,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms), un -CH,(halogéna
atoms) vai kopa veido (=0);
R* ir izvéléts no -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C)alkenilgrupas,
-(C,-C;)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkenil-
grupas, -(5- Iidz 12-locek|u)arilgrupas, -(5- I1dz 12-loceklu)hetero-
arilgrupas, -(3- ldz 12-loceklu)heterocikla un -(7- ldz 12-locek-
lu)bicikloheterocikla;
R® un R® katrs neatkarigi ir -(C,-C,)alkilgrupa, -(C,-C,)cikloalkilgrupa,
((C,-Cy)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil- vai kopa ar slapekla atomu, pie kura
tie ir saistiti, veido 4- I1dz 8-loceklu heterociklu;
R ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenil-
grupas, -(C,-C,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C;)alkil- un ((C,-C,,)cikloalk-
enil)-(C,-C,)alkil-;
X ir izvéléts no (C,-C;)alkoksigrupas un OH;
Zir -CH,;
Y ir (CH,);
n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats.

13. Savienojums saskana ar 11. pretenziju ar formulu (IIB):
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(1IB) )
kura
R' ir izvéléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil-, ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-Cyalkil-, -(5- lldz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- Iidz 12-loceklu)he-
teroarilgrupas, -(3- Iidz 12-loceklu)heterocikla un benzilgrupas,
kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1, 2 vai 3 aizvietota-
jiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C)alkil-
grupas, OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna
atoms),, -CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN,
SH, -(5- lidz 12-locek|u)karbocikliska gredzena, -(5- lldz 12-locek-
lu)heterocikla, fenilgrupas un benzilgrupas;
R? ir izveléts no -(C,-C, )alkilgrupas, -(C,-C,,)alkenilgrupas,
-(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkenilgrupas, -(5- Iidz
12-locek|u)arilgrupas, -(5- I1dz 12-locek|u)heteroarilgrupas, -(3- lidz
12-loceklu)heterocikla, -(7- lidz 12-loceklu)bicikloheterocikla vai
benzilgrupas, kuras(-i) katra(-s) ir aizvietota(-s) ar vienu vai diviem
aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no OH,
(=0), halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), -(C,-C/)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-,
fenilgrupas, benzilgrupas, NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH,
OR?, CONR®R® un COORY;
R%* un R® katrs neatkarigi ir GdenraZza atoms, -(C,-C)alkilgrupa,
-(C,-C,)alkenilgrupa, -(C,-C,)alkinilgrupa, OH, hidroksi(C,-C,)alkil-,
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms), un -CH,(halogéna
atoms) vai kopa veido (=O);
R* ir izvéléts no -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C,)alkenilgrupas,
-(C,-C,)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas,
-(C,-C,,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C, )tricikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tricikloalkenil-
grupas, -(5- lldz 12-loceklu)arilgrupas, -(5- lldz 12-locek|u)hetero-
arilgrupas, -(3- ldz 12-loceklu)heterocikla un -(7- ldz 12-locek-
lu)bicikloheterocikla;
R® un R® katrs neatkarigi ir -(C,-C,)alkilgrupa, -(C,-C,)cikloalkilgrupa,
((C,-Cy)cikloalkil)-(C,-Cy)alkil- vai kopa ar slapekla atomu, pie kura
tie ir saistiti, veido 4- I1dz 8-loceklu heterociklu;
R ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenil-
grupas, -(C,-C,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C,,)ciklo-
alkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil- un ((C,-C,,)cikloalkenil)-
(C,-C)alkil-;
X ir izvéléts no (C,-C,)alkoksigrupas un OH;
Zir -CH,;
Y ir (CH,);
n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats.

14. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu (l):

7\ .

R2
~ \Y/

ocH
HaCO o 3

(¢ )
kura
R' ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C, )alkilgrupas,
-(C,-C,,)alkenilgrupas, -(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C.-C,,)cikloalkil-
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grupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil-,
((C,-C,,)cikloalkenil)-(C,-C,)alkil-, 5- lidz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz
12-locek|u heteroarilgrupas un 3- l1dz 12-loceklu heterocikla, kuras(-i)
katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C;)alkilgrupas,
OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN un SH;
R? ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C, )alkilgrupas,
-(C,-C,,)alkenilgrupas, -(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkil-
grupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupas,
-(C4-C,p)tricikloalkilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tri-
cikloalkenilgrupas, 5- l1dz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz 12-loceklu
heteroarilgrupas, 3- I1dz 12-loceklu heterocikla un 7- [ldz 12-loceklu
bicikloheterocikla, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1 vai
2 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no
OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), -(C,-C;)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C,)alkil-,
C(=0), NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, SH un OR*,
R® ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-C,)alkilgrupas, -(C,-C)alkenil-
grupas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, OH, hidroksi(C,-C/)alkil-, C(=0),
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms), un -CH,(halogéna
atoms);
R* ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C/)alkilgrupas,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, OH, hidroksi(C,-Cy)alkil-,
-(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C.-C, ,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)triciklo-
alkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas,
-(C4-C,p)tricikloalkenilgrupas, 5- lidz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz
12-locek|u heteroarilgrupas, 3- I1dz 12-loceklu heterocikla un 7- lidz
12-locek|u bicikloheterocikla;
Zir -CH,;
Y ir (CH,),;
n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats.

15. Savienojums saskana ar 14. pretenziju ar formulu (IA):

kura

R' ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C, )alkilgrupas,
-(C,-C,,)alkenilgrupas, -(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkil-
grupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C)alkil-,
((C,-C,,)cikloalkenil)-(C,-Cy)alkil-, 5- Iidz 12-locek|u arilgrupas, 5- lidz
12-locek|u heteroarilgrupas un 3- lldz 12-loceklu heterocikla, kuras(-i)
katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C,)alkilgrupas,
OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN un SH;
R? ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C, )alkilgrupas,
-(C,-C,,)alkenilgrupas, -(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkil-
grupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupas,
-(C4-Ctricikloalkilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tri-
cikloalkenilgrupas, 5- lidz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz 12-loceklu
heteroarilgrupas, 3- lldz 12-locek|u heterocikla un 7- lidz 12-loceklu
bicikloheterocikla, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar vienu
vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav
no OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas, halogén(C,-C,)alkil-,
-(C,-C,alkenilgrupas, -(C,-C)alkinilgrupas, hidroksi(C,-C)alkil-,
C(=0), NH,, -NH(C,-C,)alkilgrupas, CN, SH un OR*,

R? ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C,)alkenil-
grupas, -(C,-C,)alkinilgrupas, OH, hidroksi(C,-C)alkil-, C(=0),
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms), un -CH,(halogéna
atoms);

R* ir izvéléts no rindas, kas sastadv no -(C,-C,)alkilgrupas,
-(C,-C,)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas, OH, hidroksi(C,-C)alkil-,
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-(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C.-C, ,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)triciklo-
alkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas,
-(C4-C,p)tricikloalkenilgrupas, 5- lidz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz
12-locek|u heteroarilgrupas, 3- I1dz 12-loceklu heterocikla un 7- lidz
12-locek|u bicikloheterocikla;
Zir -CH,;
Y ir (CH,);
n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats.

16. Savienojums saskana ar 14. pretenziju ar formulu (IB):

> K 0N Y/R2

'
o
o™ OCH3

ml\n\l

kura

R' ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C, )alkilgrupas,
-(C,-C,,)alkenilgrupas, -(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C.,-C,,)cikloalkil-
grupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, ((C,-C,,)cikloalkil)-(C,-C,)alkil-,
((C,-C,,)cikloalkenil)-(C,-C,)alkil-, 5- l"dz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz
12-loceklu heteroarilgrupas un 3- lidz 12-locek|u heterocikla, kuras(-i)
katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar 1, 2 vai 3 aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no rindas, kas sastav no -(C,-C,)alkilgrupas,
OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms),,
-CH,(halogéna atoms), NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN un SH;
R? ir izvéléts no rindas, kas sastav no -(C,-C, )alkilgrupas,
-(C,-C,,)alkenilgrupas, -(C,-C,,)alkinilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkil-
grupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkilgrupas,
-(C,C,)tricikloalkilgrupas, -(C,-C,,)bicikloalkenilgrupas, -(C,-C,)tri-
cikloalkenilgrupas, 5- l1dz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz 12-locek|u
heteroarilgrupas, 3- I1dz 12-loceklu heterocikla un 7- [idz 12-loceklu
bicikloheterocikla, kuras(-i) katra(-s) ir eventuali aizvietota(-s) ar
vienu vai diviem aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no rin-
das, kas sastav no OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogén(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-C;)alkil-, C(=0), NH,, -NH(C,-C)alkilgrupas, CN, SH
un OR%

R? ir izvéléts no Gdenraza atoma, -(C,-Cy)alkilgrupas, -(C,-C;)alkenil-
grupas, -(C,-C/)alkinilgrupas, OH, hidroksi(C,-C)alkil-, C(=0),
-C(halogéna atoms),, -CH(halogéna atoms), un -CH,(halogéna
atoms);

R* ir izveléts no rindas, kas sastdv no -(C,-C,)alkilgrupas,
-(C,-Cy)alkenilgrupas, -(C,-Cy)alkinilgrupas, OH, hidroksi(C,-Cy)alkil-,
-(C,-C,,)cikloalkilgrupas, -(C,-C, ,)bicikloalkilgrupas, -(C,-C,)triciklo-
alkilgrupas, -(C,-C,,)cikloalkenilgrupas, -(C,-C, ,)bicikloalkenilgrupas,
-(C4-C,p)tricikloalkenilgrupas, 5- ldz 12-loceklu arilgrupas, 5- lidz
12-locek|u heteroarilgrupas, 3- I1dz 12-locek|u heterocikla un 7- Iidz
12-locek|u bicikloheterocikla;

Zir -CH,;

Y ir (CH,);

n ir vesels skaitlis 0, 1, 2, 3, 4, 5 vai 6;

vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats.

17. Savienojums saskana ar jebkuru no 11. Iidz 16. pretenzi-
jai, kura R" ir eventuali aizvietota -(C,-C, )alkilgrupa un labak — ir
izvéleta no rindas, kas sastav no metilgrupas, etilgrupas, propilgru-
pas, izopropilgrupas, butilgrupas un terc-butilgrupas, un labak — ir
metilgrupa, kuras katra eventuali ir aizvietota.

18. Savienojums saskana ar jebkuru no 11. [idz 16. pretenzijai,
kura R" ir eventuali aizvietota -(C,-C,,)alkenil un labak — ir izvéléta
no rindas, kas sastav no etenilgrupas un propenilgrupas, kuras
katra eventuali ir aizvietota.

19. Savienojums saskana ar jebkuru no 11. [idz 16. pretenzijai,
kurd R' ir eventuali aizvietota grupa ((C,-C,,)cikloalkil)-(C -C)alkil- un
labak — ir izvéléta no rindas, kas sastav no ciklopropilmetilgrupas,
ciklobutilmetilgrupas, ciklopentilmetilgrupas un cikloheksilmetilgru-
pas, un labak — ir ciklopropilmetilgrupa, kuras katra eventuali ir
aizvietota.

20. Savienojums saskana ar jebkuru no 11. Iidz 16. pretenzijai,
kura

(i) Y ir CH, vai

(iii) Y nav; vai

(v) R?ir eventudli aizvietota -(C,-C, )alkilgrupa un labak — ir
izvéléta no rindas, kas sastav no metilgrupas, etilgrupas, propilgru-
pas, izopropilgrupas, butilgrupas, izobutilgrupas, terc-butilgrupas,
pentilgrupas un heksilgrupas, kuras katra eventuali ir aizvietota;
vai

(vi) R?ir eventuali aizvietota -(C,-C,,)alkenilgrupa un labak — ir
izvéléta no rindas, kas sastav no 2-metilbut-2-enilgrupas un prop-
enilgrupas, kuras katra eventuali ir aizvietota; vai

(vii) R?ir eventuali aizvietota -(C,-C,,)alkinilgrupa un labak — ir
eventuali aizvietota propinilgrupa; vai

(viii) R? ir eventuali aizvietota -(5- Iidz 12-loceklu)arilgrupa, un
labak — ir eventuali aizvietota fenilgrupa, un vél labak — R? ir fenil-
grupa, kas aizvietota ar vienu vai diviem aizvietotajiem, kas izvéléti
no rindas, kas sastav no OH, halogéna atoma, -C(halogéna atoms),,
-CH(halogéna atoms),, -CH,(halogéna atoms), -(C,-C,)alkilgrupas,
halogen(C,-C,)alkil-, -(C,-C)alkenilgrupas, -(C,-C,)alkinilgrupas,
hidroksi(C,-Cy)alkil-, (=0) un OR*.

21. Savienojums saskana ar jebkuru no 14. [idz 16. pretenzijai,
kurad R? ir eventudli aizvietota (C,-C,,)cikloalkilgrupa.

22. Savienojums saskana ar jebkuru no 11. Iidz 20. pretenzijai,
turklat

(a) savienojumiem saskana ar formulam (ll), (lIA) vai (lIB)
vismaz viens no R* un R*® ir Gdenraza atoms vai

(b) savienojumiem saskana ar formulam (ll), (lIA) vai (lIB)
R%* un R*® abi ir Gdenraza atoms; vai

(c) savienojumiem saskana ar formulam (ll), (lIA) vai (lIB)
vismaz viens no R% un R*® ir OH; vai

(d) savienojumiem saskana ar formulam (ll), (lIA) vai (lIB)
vismaz viens no R% un R* ir -(C,-Cy)alkilgrupa, un labak — vismaz
viens no R®* un R* ir izvéléts no rindas, kas sastav no metilgrupas,
etilgrupas un izopropilgrupas; vai

(e) savienojumiem saskana ar formulam (ll), (lIA) vai (lIB)
vismaz viens no R% un R*® ir -CH,(halogéna atoms), un labak —
vismaz viens no R un R*® ir izvéléts no rindas, kas sastav no
CH,F un CH,CI; vai

(f)  turklat savienojumiem saskana ar formulam (), (IlIA) vai
(IB) R® ir Gdenraza atoms; vai

(g) turklat savienojumiem saskana ar formulam (), (IlIA) vai
(IB) R® ir OH; vai

(h) turklat savienojumiem saskana ar formulam (), (IlIA) vai
(B) R?* ir -(C,-C)alkilgrupa, un labak — R® ir izvéléts no rindas,
kas sastav no metilgrupas, etilgrupas un izopropilgrupas; vai

(i) R®ir-CH,(halogéna atoms) un labak — ir izvéléts no rindas,
kas sastav no CH,F un CH,CI.

23. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 22. pretenzijai,
kas ir izvéléts no grupas, kas sastav no:
7a-(aliloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-(benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-(propargiloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-(benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-(aliloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-(propargiloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina
un to farmaceitiski pienemama sals, estera vai solvata, vai
22-ciklopropil-7a-(cikloheksilmetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina;
22-ciklopropil-7a-(4-hlorbenziloksimetil-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina;
22-ciklopropil-7a-((3,4-dihlor)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetra-
hidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-((4-trifluormetil)benziloksimetil)-6,14-endoetano-
tetrahidrotebaina;
7a-(cikloheksilmetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-((4-trifluormetil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-((2-naftil)metoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
70-((3,4-dihlor)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-((3-metil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
70-((4-terc-butil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-((trans-3-fenilprop-2-enil)oksimetil)-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina
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un to farmaceitiski pienemama sals, estera vai solvata, vai
22-ciklopropil-7a-((3-metil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetra-
hidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-(2-naftiimetoksimetil)-6,14-3-endoetanotetrahidro-
tebaina;
22-ciklopropil-7a-((4-terc-butil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetra-
hidrotebaina;

22-ciklopropil-7a-((3-fenilprop-2-enil)oksimetil)-6, 14-endoetanotetra-
hidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-((2-metil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetra-
hidrotebaina;
22-ciklopropil-7a-(1-naftiimetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina;
22-ciklopropil-7a-(ciklobutiimetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina;
7a-((2-metil)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
70-((4-piridilmetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-((4-trifluormetoksi)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidro-
tebaina;
7a-(1-naftiimetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-(ciklobutilmetoksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-((3-metoksi)benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrotebaina;
7a-(benziloksimetil)-6,14-endoetanotetrahidrooripavina;
7a-(difenilmetiloksimetil)-3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-17-metil-6a, 14a-
etanomorfinana;
17-ciklopropilmetil-7a-(3-trifluormetoksi)benziloksimetil-3,6-di-
metoksi-4,5a-epoksi-6a,14a-etanomorfinana;
3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-17-metil-7a-(4-fenil)benziloksimetil-
6a,14a-etanomorfinana;
17-ciklopropilmetil-7a-(3-piridil)oksimetil-3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-
6a,14a-etanomorfinana;
7a-(4-brom)benziloksimetil-3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-17-metil-
6a,14a-etanomorfinana;
7a-(1-naftiimetiloksimetil)-17-ciklopropilmetil-6-metoksi-4,5a-epoksi-
6a,14a-etanomorfinana;
7a-(4-metilbenziloksimetil)-3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-17-metil-
6a,14a-etanomorfinana;
7a-benziloksimetil-3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-83-metil-17-n-metil-
6a,14a-etanomorfinana;
7-(ciklooktilmetil)-3,6-dimetoksi-4,5a-epoksi-17-metil-6a, 14a-etano-
morfinana

un to farmaceitiski pienemama sals, estera vai solvata.

24. Farmaceitiska kompozicija, kas satur efektivu daudzumu
savienojuma saskana ar jebkuru no 1. Iidz 23. pretenzijai un far-
maceitiski pienemamu neséju vai paligvielu.

25. In vitro metode opioidu receptoru funkcijas moduléSanai
§Una, kas ietver opioldu receptoru ekspresét spéjigas Sunas pa-
klauSanu kontaktam ar efektivu daudzumu savienojuma saskana
ar jebkuru no 1. lidz 23. pretenzijai, turklat savienojums galveno-
kart (a) modulé p-opioidu receptoru funkciju vai (b) darbojas ka
p-opioidu receptoru agonists.

26. In vitro metode saskana ar 25. pretenziju, turklat savieno-
jums modulé ORL-1 receptora funkciju un savienojums galvenokart
darbojas kd ORL-1 receptora antagonists; un vél labak — savieno-
jumam ir dubulta aktivitate ka p-opioidu receptoru agonistam un
ka ORL-1 receptora antagonistam.

27. Panémiens kompozicijas gatavoSanai, kas ietver soli, kura
savienojums vai savienojuma farmaceitiski pienemams atvasindjums
saskana ar jebkuru no 1. lidz 23. pretenzijai vai ta farmaceitiski
pienemams sals, esteris vai solvats tiek samaisits ar farmaceitiski
pienemamu neséju vai paligvielu.

28. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 23. pretenzijai
izmantosanai par medikamentu.

29. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 23. pretenzijai
izmantoSanai sapju arstéSana vai profilaksé.

30. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. I1dz 23. pretenzi-
jai izmantoSana medikamenta razoSana, kas ietver savienojuma
saskana ar jebkuru no 1. lidz 23. pretenzijai efektiva daudzuma
ievadisanu, turklat savienojuma efektivais daudzums neizraisa
ievérojamu elposanas nomakumu, un medikaments ir derigs gal-
venokart sapju arstésana.

31. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 23. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals, esteris vai solvats izmantoSanai
sapju arstésana.
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32. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. Iidz 23. pretenzijai
izmantoSana medikamenta razosana sapju arstéSanai vai profilaksei.

(51) A61K 31/1371200600
A61K 45/061200607
AG61P 25/04(20007)

(21) 09778335.1

(43) 15.06.2011

(45) 09.07.2014

(31) 08015625

(1) 2331210

(22) 04.09.2009

(32) 05.09.2008
(86) PCT/EP2009/006424 04.09.2009
(87) W02010/025931 11.03.2010
(73) Grinenthal GmbH, Zieglerstrasse 6, 52078 Aachen, DE
(72) BLOMS-FUNKE, Petra, DE
SCHIENE, Klaus, DE
CHRISTOPH, Thomas, DE

(74) Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) 3-(3-DIMETILAMINO-1-ETIL-2-METILPROPIL)FENOLA UN
PRETEPILEPSIJAS FARMACEITISKA KOMPOZICIJA
PHARMACEUTICAL COMBINATION OF 3-(3-DIMETHYL-
AMINO-1-ETHYL-2-METHYL-PROPYL)-PHENOL AND AN
ANTIEPILEPTIC

(57) 1. Kompozicija, kas satur $adu sastavdalu(-as):

(a) vismaz vienu 3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenolu ar

formulu (1)

(33) EP

OH

0

neobligati viena ta stereoizomeéra, it Tpasi enantioméra vai diaste-
reomeéra, racemata forma vai ta stereoizoméru, it ipasi enantioméru
un/vai diastereoméru maisijuma forma jebkura maisijuma attieciba
vai jebkuru ta atbilstoSu pievienotas skabes sali un

(b) vismaz vienu pretepilepsijas lidzekli, kas izvéléts no Sadas
virknes: topiramats, lamotrigins, karbamazepins, lakozamids, leve-
tiracetams un retigabins.

2. Kompozicija saskana ar 1. pretenziju, kas raksturiga ar to,
ka savienojums ar formulu () ir izvéléts no
(1R,2R)-3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenola,
(1S,2S)-3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenola,
(1R,2S)-3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenola,
(1S,2R)-3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenola un jebkura to
maisijuma.

3.  Kompozicija saskana ar 2. pretenziju, kas raksturiga ar to,
ka savienojums ar formulu () ir izvéléts no
(1R,2R)-3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenola,
(1S,2S)-3-(3-dimetilamino-1-etil-2-metilpropil)fenola un jebkura to
maisijuma.

4.  Kompozicija saskana ar 2. vai 3. pretenziju, kas raksturiga
ar to, ka savienojums ar formulu (I) ir (1R,2R)-3-(3-dimetilamino-
1-etil-2-metilpropil)fenols ar formulu (I')

OH

i

)
vai ta pievienotas skabes sals, kur vélams, ja pievienotas skabes
sals ir hidrohlorids.
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5. Kompozicija saskana ar jebkuru no 1. [idz 4. pretenzijai,
kas raksturiga ar to, ka sastavdalas (a) un (b) ir So abu sastavdalu
sali.

6. Kompozicija saskana ar jebkuru no 1. [idz 5. pretenzijai,
kas raksturiga ar to, ka sastavdalas (a) un (b) ir tada masas at-
tieciba, ka kompozicijai péc ievadiSanas pacientam bis sinergiska
iedarbiba.

7. Farmaceitiska kompozicija, kas satur kombinaciju saskana
ar jebkuru no 1. Iidz 6. pretenzijai un neobligati vienu vai vairakas
paligvielas.

8.  Zalu devas forma, kas satur kombinaciju saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 6. pretenzijai un neobligati vienu vai vairakas paligvielas.

9.  Zalu devas forma saskana ar 8. pretenziju, kas raksturiga
ar to, ka ta ir piemérota peroralai, intravenozai, intraarterialai, intra-
peritonealai, intradermalai, transdermalai, intratekalai, intramuskula-
rai, intranazalai, transmukozalai, zemadas vai rektalai ievadisanai.

10. Zalu devas forma saskana ar 8. vai 9. pretenziju, kas
raksturiga ar to, ka viena vai abas sastavdalas (a) un (b) ir kon-
troléjamas atbrivo$anas forma.

11.  Zalu devas forma saskana ar jebkuru no 8. Iidz 10. pre-
tenzijai, kas raksturiga ar to, ka ta papildus satur kofeinu.

12. Kompozicija saskana ar jebkuru no 1. lidz 6. pretenzijai
izmantoSanai medikamenta iegli$ana sapju arstésanai.

13. IzmantoSana saskana ar 12. pretenziju, kas raksturiga
ar to, ka sapes ir izvélétas no iekaisuma sapém, neiropatiskam
sapéem, akdtam sapém, hroniskam sapém, iekS§éjo organu sapém,
migrénas sapém un véza izraisitam sapéem.

14. IzmantoSana saskana ar 12. vai 13. pretenziju, kas rak-
sturiga ar to, ka medikaments ir piemérots vienlaicigai vai secigai
(a) un (b) sastavdalas ievadiSanai, turklat savienojums (a) var tikt
ievadits pirms vai péc savienojuma (b) un kur savienojumi (a) vai
(b) ziditajam tiek ievaditi vai nu viena, vai dazados ievadiSanas
veidos.

15. Kompozicijas saskana ar jebkuru no 1. lidz 6. pretenzijai
izmantoSana sapju arstésana.

(51) CO7K 16/22(00500
AG61K 39/395(200607
CO7K 19/001200%0")
CO7K 16/4612000")
CO7K 14/001200%0")

(21) 09736830.2 (22) 07.10.2009

(43) 20.07.2011

(45) 29.01.2014

(11) 2344537

(31) 08017607 (32) 08.10.2008 (33) EP
08021834 16.12.2008 EP

(86) PCT/EP2009/007182 07.10.2009

(87) WO02010/040508 15.04.2010

(73) F. Hoffmann-La Roche AG, Grenzacherstrasse 124, 4070
Basel, CH
(72) BAEHNER, Monika, DE
BRINKMANN, Ulrich, DE
GEORGES, Guy, DE
GRIEP, Remko Albert, NO
IMHOF-JUNG, Sabine, DE
KAVLIE, Anita, NO
KETTENBERGER, Hubert, DE
KLEIN, Christian, CH
REGULA, Joerg, Thomas, DE
SCHAEFER, Wolfgang, DE
SCHANZER, Juergen Michael, DE
SCHEUER, Werner, DE
SEEBER, Stefan, DE
THOMAS, Markus, DE
(74) Burger, Alexander, et al, Roche Diagnostics GmbH, Patent
Department (TR-E), Postfach 11 52, 82372 Penzberg, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) BISPECIFISKAS ANTI-VEGF/ANTI-ANG-2 ANTIVIELAS
BISPECIFIC ANTI-VEGF/ANTI-ANG-2 ANTIBODIES
(57) 1. Bispecifiska antiviela, kas specifiski saistas ar cilvéka
asinsvadu endotélija augSanas faktoru (VEGF) un cilvéka angio-
poetinu-2 (ANG-2), un ietver pirmo antigénsaistoSo apgabalu, kas

specifiski saistas ar cilvéka VEGF, un otro antigénsaistoSo apgabalu,
kas specifiski saistas ar cilvéka ANG-2, raksturiga ar to, ka

i) minétie antigénsaistosie apgabali katrs ir paris no antivielas
smagas kédes variabla doména un anitivielas vieglas kédes variabla
doména,

ii)  minétais pirmais antigénsaistosais apgabals, kas specifiski
saistas ar VEGF, ietver smagas kédes variabla doména CDR3
regionu SEQ ID NO: 1, CDR2 regionu SEQ ID NO: 2, un CDR1
regionu SEQ ID NO: 3, un vieglas kédes variabla doména CDR3
regionu SEQ ID NO: 4, CDR2 regionu SEQ ID NO: 5, un CDR1
regionu SEQ ID NO: 6,

iii) minétais otrais antigénsaistoSais apgabals, kas specifiski
saistas ar ANG-2, ietver smagas kédes variabla doména CDR3
regionu SEQ ID NO: 46, CDR2 regionu SEQ ID NO: 47, un CDR1
regionu SEQ ID NO: 48, un vieglas kédes variabla doména CDR3
regionu SEQ ID NO: 49, CDR2 regionu SEQ ID NO: 50, un CDR1
regionu SEQ ID NO: 51, un

iv) minéta antiviela ir bivalenta.

2. Bispecifiska antiviela saskana ar 1. pretenziju, atSkiriga
ar to, ka saistibas afinitaSu attieciba KD VEGF-specifiskajam
antigénsaisto$ajam apgabalam / KD ANG-2 specifiskajam anitgén-
saistoSajam apgabalam ir 1,0 lidz 10,0.

3. Bispecifiska antiviela saskana ar 1. vai 2. pretenziju, at-
Skiriga ar to, ka otrais antigénsaistoSais apgabals, kas specifiski
saistas ar cilveka ANG-2, nesaistas specifiski ar cilvéka angio-
poetinu-1 (ANG-1).

4. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver antivielu saskana ar
jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai.

5.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 4. pretenziju pielie-
toSanai véza arstéSanai.

6.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 4. pretenziju pielie-
to$anai asinsvadu slimibu arstéSanai.

7.  Bispecifiska antiviela saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pre-
tenzijai pielietoSanai véza arstésanai.

8.  Bispecifiska antiviela saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pre-
tenzijai pielieto$anai asinsvadu slimibu arstésanai.

9.  Nukleinskabe, kura kodéta bispecifiska antiviela saskana
ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai.

10. Ekspresijas vektors, kas satur nukleinskabi saskana ar
10. pretenziju, kura spé&j ekspresét minéto nukleinskabi prokariotiska
vai eikariotiska saimnieksina.

11.  Prokariotiska vai eikariotiska saimniekSina, kas ietver
vektoru saskana ar 10. pretenziju.

12. Metode bispecifiskas antivielas saskana ar jebkuru no 1. lidz
3. pretenzijai iegiSanai, atskiriga ar to, ka ekspresé nukleinskabi
saskana ar 9. pretenziju prokariotiska vai eikariotiska saimniekStna
un iegtst minéto bispecifisko antivielu no minétajam $inam vai
Sunu kultlras supernatanta.
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GO1N 33/60120050"

(21) 09760593.5

(43) 03.08.2011

(45) 25.12.2013

(31) 08291013

(11) 2349352

(22) 27.10.2009

(32) 28.10.2008
(86) PCT/IB2009/007562 27.10.2009
(87) W02010/049819 06.05.2010
(73) SANOFI, 54 rue La Boétie, 75008 Paris, FR

Commissariat a I'Energie Atomique, et aux Energies

Alternatives, Batiment “Le Ponant D”, 25, rue Leblanc, 75015

Paris, FR
(72) BENAVIDES, Jesus, FR

BOUTIN, Hervé, GB

CASTEL, Marie-Noélle, FR

DAMONT, Annelaure, FR

DOLLE, Frédéric, FR

HANTRAYE, Philippe, FR

MARGUET, Frank, FR

ROONEY, Thomas, FR

RIVRON, Luc, FR

TAVITIAN, Bertrand, FR

THOMINIAUX, Cyrille, FR

(33) EP

1389



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

(74) Rauline, Mathilde, Sanofi, Département Brevets, 54, rue La
Boétie, 75008 Paris, FR
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv

(54) 7-HLOR-N,N,5-TRIMETIL-4-OKSO-3-FENIL-3,5-DIHIDRO-
4H-PIRIDAZINO[4,5-B]INDOL-1-ACETAMIDA IZMANTO-
SANA PAR PERIFERA BENZODIAZEPINA RECEPTORA
LIMENU BIOMARKIERI
USE OF 7-CHLORO-N,N,5-TRIMETHYL-4-OXO-3-PHEN-
YL-3,5-DIHYDRO-4H-PYRIDAZINO[4,5-B]INDOLE-1-
ACETAMIDE AS A BIOMARKER OF PERIPHERAL
BENZODIAZEPINE RECEPTOR LEVELS

(57) 1. Radioaktivi ieziméta 7-hlor-N,N,5-trimetil-4-okso-3-fenil-
3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-b]indol-1-acetamida izmantosana par
biomarkieri periféra benzodiazepina receptora (PBR) limenu, kas
ir saistiti ar normaliem vai patologiskiem stavokliem, noteikSanai
individa, kur radioaktiva iezime ir izvéléta no oglekla-11, radio-
aktiviem halogéna atomiem un radioaktiviem metaliem.

2. IzmantoSana saskana ar 1. pretenziju, kur 7-hlor-N,N,5-tri-
metil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-blindol-1-acetamids
ir radioaktivi ieziméts ar oglekli-11.

3. IzmantoSana saskana ar 1. un 2. pretenziju, kur 7-hlor-
N,N,5-trimetil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-b]indol-
1-acetamids ir radioaktivi ieziméts ar oglekli-11 uz metilgrupas
oglekla atoma, kas atrodas indola kodola 5. pozicija.

4. IzmantoSana saskana ar 1. pretenziju, kur 7-hlor-N,N,5-tri-
metil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-blindol-1-acetamids
ir radioaktivi ieziméts ar radioaktiviem halogéna atomiem.

5. IzmantoSana saskana ar 1. vai 4. pretenziju, kur 7-hlor-
N,N,5-trimetil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-b]indol-
1-acetamids ir radioaktivi ieziméts ar radioaktivo fluoru-18.

6. IzmantoSana saskana ar 1. vai 5. pretenziju, kur 7-hlor-
N,N,5-trimetil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-b]indol-
1-acetamids ir radioaktivi ieziméts ar fluoru-18 3-fenilgredzena
para pozicija.

7. lzmantoSana saskana ar 1. lidz 6. pretenziju, kur PBR Ii-
menu noteikSana tiek veikta ar PET (pozitronu emisijas tomografa)
attélveidoSanu vai SPECT (vienvirziena fotonu emisijas kompjdtera
tomografijas) attélveidoSanu.

8. IzmantoSana saskana ar 1. [idz 7. pretenziju, kur PBR Ii-
menu uztverSana tiek veikta ar PET (pozitronu emisijas tomografa)
attélveidosanu.

9. IzmantoSana saskana ar 1. lidz 8. pretenziju, kur patolo-
giskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR [imenos, ir izvéléti
no smadzenu bojajumiem, smadzenu infekcijam un neirologiskam
slimibam.

10. IzmantoSana saskana ar 1. lidz 8. pretenziju, kur patolo-
giskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR limenos, ir izvéléti no
psihiatriskam slimibam.

11. IzmantoSana saskana ar 1. lidz 8. pretenziju, kur patolo-
giskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR limenos, ir izvéléti no
proliferativam slimibam.

12. IzmantoSana saskana ar 1. lidz 8. pretenziju, kur patolo-
giskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR limenos, ir izvéléti no
perifériem iekaisuma procesiem.

13. IzmantoSana saskana ar 1. lidz 8. pretenziju, kur PBR Ii-
menu noteikSana tiek veikta noslogojuma pétijumiem.

14. IzmantoSana saskana ar 1. lidz 8. pretenziju, kur PBR Ii-
menu noteikSana tiek veikta terapeitiskas arstéSanas efektivitates
vértésanai.

15.  Panémiens PBR Iimenu, kas ir saistiti ar normaliem stavok-
liem, un izmainam PBR Iimenos, kas ir saistitas ar patologiskiem
stavokliem, noteikSanai, kur noteikS8ana tiek veikta, izmantojot
7-hlor-N,N,5-trimetil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-
blindol-1-acetamida radioaktivi iezimétu formu, kur radioaktiva
iezime ir izvéléta no oglekla-11, radioaktiviem halogéna atomiem
un radioaktiviem metaliem.

16. Panémiens saskana ar 15. pretenziju, kur 7-hlor-N,N,5-tri-
metil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-b]indol-1-acetamida
radioaktivi ieziméta forma satur oglekli-11.

17. Panémiens saskana ar 15. [ldz 16. pretenziju, kur 7-hlor-
N,N,5-trimetil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-b]indol-
1-acetamids ir radioaktivi ieziméts ar oglekli-11 uz metilgrupas
oglekla atoma, kas atrodas indola kodola 5. pozicija.
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18. Panémiens saskana ar 15. pretenziju, kur 7-hlor-N,N,5-tri-
metil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-blindol-1-acetamids
ir radioaktivi ieziméts ar fluoru-18.

19. Panémiens saskana ar 15. pretenziju, kur 7-hlor-N,N,5-tri-
metil-4-okso-3-fenil-3,5-dihidro-4H-piridazino[4,5-blindol-1-acetamids
ir radioaktivi ieziméts ar fluoru-18 3-fenilgredzena para pozicija.

20. Panémiens saskana ar 15. Iidz 19. pretenziju, kur pato-
logiskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR [imenos, ir izvéléti
no smadzenu bojajumiem, smadzenu infekcijam un neirologiskam
slimibam.

21. Panémiens saskana ar 15. Iidz 19. pretenziju, kur pato-
logiskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR [imenos, ir izvéléti
no psihiatriskam slimibam.

22. Panémiens saskana ar 15. Iidz 19. pretenziju, kur pato-
logiskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR [imenos, ir izvéléti
no proliferativam slimibam.

23. Panémiens saskana ar 15. Iidz 19. pretenziju, kur pato-
logiskie stavokli, kas saistiti ar izmainam PBR [imenos, ir izvéléti
no perifériem iekaisuma procesiem.

24. Panémiens saskana ar 15. [1dz 19. pretenziju, kur PBR I1-
menu noteikSana tiek veikta noslogojuma pétijumiem.

25. Panémiens saskana ar 15. I1dz 19. pretenziju, kur PBR Ii-
menu noteik8ana tiek veikta terapeitiskas arstéSanas efektivitates
vértésanai.
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(54) AIZVIETOTI PIRAZOLO[1,5-a]PIRIMIDINA SAVIENOJUMI
KA TRK KINAZES INHIBITORI
SUBSTITUTED PYRAZOLO[1,5-a]PYRIMIDINE COM-
POUNDS AS TRK KINASE INHIBITORS

(57) 1. Savienojums ar visparigo formulu (1)

(1) 2350071

(22) 21.10.2009

vai ta farmaceitiski pienemams sals, kur:

R" ir H vai (1-6C)alkilgrupa;

R?ir NR°Rc, (1-4C)alkilgrupa, (1-4C)fluoralkilgrupa, CF,, (1-4C)hidr-
oksialkilgrupa, -((1-4C)alkil)hetAr", -((1-4C)alkil)NH,, -((1-4C)alk-
iINH((1-4C)alkil), -((1-4C)alkil)N((1-4C)alkil),, hetAr?, hetCyc',
hetCyc?, fenilgrupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar NHSO,((1-4C)alk-
il)grupu vai (3-6C)cikloalkilgrupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar
(1-4C)alkilgrupu, CN, OH, OMe, NH,, NHMe, N(CH,),, F, CF,,
CO,((1-4C)alkil), CO,H, C(=O)NR°R' vai C(=O)OR¢;

R® ir H vai (1-6C)alkilgrupa;

Re ir H, (1-4C)alkilgrupa, (1-4C)hidroksialkilgrupa, hetAr® vai fenil-
grupa, kur minéta fenilgrupa péc izvéles ir aizvietota ar vienu vai
vairakiem aizvietotajiem, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no
halogéna atoma, CN, CF, un -O((1-4C)alkil)grupas,

vai NRPRe veido 4 loceklu heterociklisku gredzenu ar slapekla ato-
mu gredzena, kur minétais heterocikliskais gredzens péc izvéles ir
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aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, kas neatkarigi viens
no otra atlasiti no halogéna atoma, OH, (1-4C)alkilgrupas, (1-4C)alk-
oksigrupas, -OC(=0)((1-4C)alkil)grupas, NH,, -NHC(=0)O((1-4C)alk-
il)grupas un (1-4C)hidroksialkilgrupas,

vai NRRe veido 5- IT1dz 6-loceklu heterociklisku gredzenu ar gredze-
na heteroatomu, kas ir slapeklis, un péc izvéles ar otru gredzena
heteroatomu vai grupu, kas atlasita no N, O un SO,, kur hetero-
cikliskais gredzens péc izvéles ir aizvietots ar vienu vai vairakiem
aizvietotajiem, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no OH, halogéna
atoma, CF,, (1-4C)alkilgrupas, CO,((1-4C)alkil)grupas, CO,H, NH,,
NHC(=0)O((1-4C)alkil)grupas un oksogrupas,

vai NR°Re veido 7- I1dz 8-loceklu heterociklisku gredzenu ar tiltinu,
ar gredzena heteroatomu, kas ir slapeklis, un péc izvéles ar otru
gredzena heteroatomu, kas atlasits no N un O, kur minétais gre-
dzens péc izvéles ir aizvietots ar CO,((1-4C)alkil)grupu;

hetAr" ir 5 loceklu heteroarilgredzens ar 1-3 slapekla atomiem
gredzena;

hetAr? ir 5- lidz 6-loceklu heteroarilgredzens ar vismaz vienu sla-
pekla atomu un péc izvéles ar otru gredzena heteroatomu, kas
neatkarigi atlasits no N un S, kur minétais heteroarilgredzens
péc izvéles ir aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, kas
neatkarigi viens no otra atlasiti no (1-4C)alkilgrupas, halogéna
atoma, (1-4C)alkoksigrupas un NH((1-4C)alkil)grupas;

hetCyc' ir ar oglekla atomu savienots 4- I1dz 6-loceklu azaciklisks
gredzens, kas péc izvéles aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvie-
totajiem, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no (1-4C)alkilgrupas
un CO,((1-4C)alkil)grupas;

hetCyc? ir piridinona vai piridazinona gredzens, kas péc izvéles ir
aizvietots ar aizvietotaju, kas atlasits no (1-4C)alkilgrupam;
hetAr® ir 5- ITdz 6-loceklu heteroarilgredzens ar 1-2 heteroatomiem
gredzena, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no N un O, péc iz-
VEles aizvietots ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, kas neatkarigi
viens no otra atlasiti no (1-4C)alkilgrupam;

Re ir H vai (1-4C)alkilgrupa;

R"ir H, (1-4C)alkilgrupa vai (3-6C)cikloalkilgrupa;

vai NR°R veido 4- [1dz 6-loceklu azaciklisku gredzenu, kam péc
izvéles ir papildu heteroatoms gredzena, kas atlasits no N un O,
kur azacikliskais gredzens péc izvéles ir aizvietots ar OH;

Re ir H vai (1-6C)alkilgrupa;

Y ir (i) fenilgrupa, kas péc izvéles aizvietota ar vienu vai vairakiem
aizvietotajiem, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no halogéna
atoma, (1-4C)alkoksigrupas, CF, un CHF,, vai (ii) 5- [1dz 6-locek|u
heteroarilgredzens ar gredzena heteroatomu, kas atlasits no N un
S, kur minétais heteroarilgredzens péc izvéles ir aizvietots ar vienu
vai vairakiem halogénu atomiem;

KS ir nulle, -CH,-, -CH,CH,-, -CH,O- vai -CH,NR%;

R ir H vai (1-4C)alkilgrupa;

R® ir H vai (1-4C)alkilgrupa;

katrs R* tiek neatkarigi viens no otra atlasits no halogéna atoma,
(1-4C)alkilgrupas, OH, (1-4C)alkoksigrupas, NH,, NH((1-4C)alk-
ilgrupas un CH,OH; un

nir0, 1,2, 3,4, 5vai6.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur R? ir NR°Re,
(1-4C)alkilgrupa, (1-4C)fluoralkilgrupa, CF,, (1-4C)hidroksialkilgrupa,
-((1-4C)alkil)hetAr", -((1-4C)alkil)NH,, -((1-4C)alkil)NH((1-4C)alk-
igrupa, -((1-4C)alkil)N((1-4C)alkil),, hetAr?, hetCyc', hetCyc?, fenil-
grupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar NHSO,((1-4C)alkil)grupu, vai
(3-6C)cikloalkilgrupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar (1-4C)alkilgrupu,
CN, OH, OMe, NH,, NHMe, N(CH,),, F, CF,, CO,((1-4C)alkil)grupu
vai CO,H.

3.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R? ir
NR°Re.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [ldz 3. pretenzijai,
kur:

NRPRe veido 4-loceklu heterociklisku gredzenu ar slapekla atomu
gredzena, kur minétais gredzens péc izvéles ir aizvietots ar vienu
vai vairakiem aizvietotajiem, kas neatkarigi viens no ofra atlasiti
no halogéna atoma, OH, (1-4C)alkilgrupas, (1-4C)alkoksigrupas,
-OC(=0)((1-4C)alkil)grupas, NH,, -NHC(=0)O((1-4C)alkil)grupas
un (1-4C)hidroksialkilgrupas,

vai NR°Re veido 5- IT1dz 6-loceklu heterociklisku gredzenu ar gredze-
na heteroatomu, kas ir slapeklis, un péc izvéles ar otru gredzena
heteroatomu vai grupu, kas atlasita no N, O un SO,, kur hetero-
cikliskais gredzens péc izvéles ir aizvietots ar vienu vai vairakiem

aizvietotajiem, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no OH, halogéna
atoma, CF,, (1-4C)alkilgrupas, CO,((1-4C)alkil)grupas, CO,H, NH,,
NHC(=0)O((1-4C)alkil)grupas un oksogrupas,

vai NR°Re veido 7- I1dz 8-loceklu heterociklisku gredzenu ar tiltinu,
ar gredzena heteroatomu, kas ir slapeklis, un péc izvéles ar otru
gredzena heteroatomu, kas atlasits no N un O, kur minétais gre-
dzens péc izvéles ir aizvietots ar CO,((1-4C)alkil)grupu.

5.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R? ir
(1-4C)alkilgrupa, (1-4C)fluoralkilgrupa, CF,, -((1-4C)alkil)hetAr' vai
-((1-4C)alkil)NH((1-4C)alkil)grupa.

6. Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R? ir
hetAr?, hetCyc' vai hetCyc?.

7.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R? ir
fenilgrupa, kas péc izvéles aizvietota ar NHSO,((1-4C)alkil)grupu.

8.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R? ir
(3-6C)cikloalkilgrupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar (1-4C)alkil-
grupu, CN, OH, CF,, CO,((1-4C)alkil)grupu vai CO,H.

9.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur R? ir C(=O)NR°R’
vai C(=O)ORoe.

10. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai,
kur KS ir nulle, -CH,- vai -CH,CH,-.

11.  Savienojums saskana ar 10. pretenziju, kur X ir -CH,-.

12. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai,
kur X ir CH,O-.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 9. prentenzijai,
kur X ir -CH,NR®-.

14. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 13. pretenzijai,
kur Y ir fenilgrupa, kas péc izvéles aizvietota ar vienu vai vairakiem
aizvietotajiem, kas neatkarigi viens no otra atlasiti no halogéna
atoma, (1-4C)alkoksigrupas, CF, un CHF,.

15. Savienojums saskana ar 14. pretenziju, kur Y ir fenilgru-
pa, 3-fluorfenilgrupa, 2,5-difluorfenilgrupa, 2-hlor-5-fluorfenilgrupa,
2-metoksifenilgrupa, 2-metoksi-5-fluorfenilgrupa, 2-trifluormetil-
5-fluorfenilgrupa, 2-difluormetil-5-fluorfenilgrupa vai 3-hlor-5-fluor-
fenilgrupa.

16. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 13. pretenzijai,
kur Y ir 5- lidz 6-loceklu heteroarilgredzens ar gredzena hetero-
atomu, kas atlasits no N un S, kur minétais gredzens péc izvéles
ir aizvietots ar vienu vai vairakiem halogénu atomiem.

17. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 16. pretenzijai,
kur Y ir absolita konfiguracija ar struktdru (la):

Z >N
R3 N \

Y/,,”'/LN \N == o
R4 R
AN 4

X R! RZ.
Ia

18. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 17. pretenzijai,
kur R® ir H.

19. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir trifluoracetats,
sulfats vai hidrohlorids.

20. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, atlasits no:
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-hidroksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-3-(S-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-1,1-dimetilurinvielas;

(R)-1-terc-buitil 3-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pi-
rimidin-3-il)urinvielas;
(R)-1-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-a]pirimidin-3-il -
3-fenilurinvielas;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)izobutiramida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
1-metil-6-okso-1,6-dihidropiridazin-3-karboksamida;
(R)-N-(5-(4,4-difluor-2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-hidroksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksiazetidin-1-karboksamiday;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)mor-
folin-4-karboksamida;
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N-(5-(2-(3-fluorfenil)-2-metilpirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-hidroksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(3-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2-(difluormetil)-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pi-
rimidin-3-il)-3-hidroksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)morfolin-4-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(3R,4R)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]piri-
midin-3-il)-3,4-dihidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-metoksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-hidroksi-3-metilazetidin-1-karboksamida;
(R)-1-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-a]pirimidin-3-il -
3-(4-fluorfenil)urinvielas;
(R)-1-(4-hlorfenil)-3-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)urinvielas;
(R)-1-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-a]pirimidin-3-il -
3-(4-metoksifenil)urinvielas;
(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-metoksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksi-3-metilazetidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)morfolin-4-karboksamida;

(S)-terc-butil 4-(5-((R)-2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il-karbamoil)-2-metilpiperazin-1-karboksilata;
(S)-N-(5-((R)-2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-metilpiperazin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
4-izopropilpiperazin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
4-etilpiperazin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
4-metilpiperazin-1-karboksamida;
N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3,5-dimetilpiperazin-1-karboksamida;

(S)-terc-butil 4-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il-karbamoil)-2-metilpiperazin-1-karboksilata;
(S)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-metilpiperazin-1-karboksamida hidrohlorida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-hidroksiazetidin-1-karboksamida;
(R)-metil-1-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il-karbamoil)ciklopropankarboksilata;
(R)-1-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il-
karbamoil)ciklopropankarbonskabes;
(S)-N-(5-((R)-2-(3-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(2-(difluormetil)-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(2-(difluormetil)-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2-(difluormetil)-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pi-
rimidin-3-il)-4-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(2-(difluormetil)-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(2-(difluormetil)-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-4-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)pivalamida;

(R)-terc-butil 3-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il-karbamoil)azetidin-1-karboksilata;
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(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)azetidin-3-karboksamida;

(R)-terc-butil 4-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il-karbamoil)-4-metilpiperidin-1-karboksilata;
(R)-N-(5-(2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-4-metilpiperidin-4-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-hidroksi-2-metilpropanamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
1-(trifluormetil)ciklopropankarboksamida;
(R)-1-cian-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)ciklopropankarboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-2-metilpirolidin-2-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-fluor-2-metilpropanamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-(izopropilamino)tiazol-4-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-metil-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)propanamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)pirazin-2-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
5-metilpirazin-2-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)pikolinamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
6-metilpikolinamida;
(R)-5-hlor-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)pikolinamida;
(R)-4-hlor-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)pikolinamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-metilpikolinamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-hidroksi-2,2-dimetilpropanamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
1-hidroksiciklopropankarboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-metil-2-(metilamino)propanamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)pirimidin-2-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)pi-
kolinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-metilpikolinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
1-metil-2-okso-1,2-dihidropiridin-4-karboksamida;
(R)-6-hlor-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)pikolinamida;
(R)-4-(etilsulfonamido)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)benzamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
1-metil-1H-pirazol-3-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-1H-
pirazol-3-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
6-metoksipikolinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)ni-
kotinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)izo-
nikotinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
6-metilnikotinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-metoksinikotinamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-metilizonikotinamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(2-hlor-5-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimi-
din-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
5-metilpirazin-2-karboksamida;
(R)-N-(5-(2-(3-fluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
1-metil-1H-imidazol-2-karboksamida;
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(S)-N-(5-((R)-2-(5-fluor-2-(trifluormetil fenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(5-fluor-2-(trifluormetil )fenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(5-fluor-2-(trifluormetil )fenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(5-fluor-2-(trifluormetil yfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-
a]pirimidin-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(5-fluorpiridin-3-il)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(5-fluorpiridin-3-il)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(5-fluor-2-metoksifenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pi-
rimidin-3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(S)-N-(5-((R)-2-(5-fluor-2-metoksifenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pi-
rimidin-3-il)-3-hidroksipiperidin-1-karboksamida;
(1S,4S)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-a]pirimi-
din-3-il)-2-oksa-5-azabiciklo[2.2.1]heptan-5-karboksamida;
(R)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-3-hidroksipirolidin-1-karboksamida;
(1S,3R)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-a]piri-
midin-3-il)-3-hidroksiciklopentankarboksamida;
(1S,3S)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-a]piri-
midin-3-il)-3-hidroksiciklopentankarboksamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
3-hidroksiciklobutankarboksamida;
(R)-N'-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
N2,N?-dimetiloksalamida;
(R)-N'-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)-N2-metiloksalamida;
(R)-N'-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il)oksalamida;
(R)-N'-ciklopropil-N2-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[ 1,5-
a]pirimidin-3-il)oksalamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-(3-hidroksiazetidin-1-il)-2-oksoacetamida;
N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-((S)-3-hidroksipirolidin-1-il)-2-oksoacetamida;
(R)-N-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)-
2-morfolin-2-oksoacetamida;
(R)-metil-2-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-
3-il-amino)-2-oksoacetata;
(R)-2-(5-(2-(2,5-difluorfenil)pirolidin-1-il)pirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il-
amino)-2-oksaletikskabes;

un to farmaceitiski pienemamiem saliem.

21. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu ar
formulu (l), k& definéts jebkura no 1. lidz 20. pretenzijai, vai ta
farmaceitiski pienemamu sali un farmaceitiski pienemamu atSkai-
ditaju vai neséju.

22. Savienojums ar formulu (l), kd definéts jebkura no 1. lidz
20. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemams sals, izmantoSanai
sapju, véza, iekaisuma, neirodegenerativas slimibas vai Typano-
soma cruzi infekcijas arstésanai ziditajiem.

23. Savienojums ar formulu (l), kd definéts jebkura no 1. lidz
20. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemams sals, izmantoSanai
osteolitiskas slimibas arstéSanai ziditajiem.

24. Process savienojuma saskana ar 1. pretenziju pagatavo-
Sanai, kas ieklauj:

(a) savienojumam ar formulu (), kur R? ir NR°R¢, attieciga
savienojuma ar formulu (I)

3&_

(R4)n_< NH,

n

reakciju ar savienojumu ar formulu HNR°Re® saisto$a reagenta
klatbatné; vai

(b) savienojumam ar formulu (I), kur R? ir NRPR°® un R® ir H,
attieciga savienojuma ar formulu (l) reakciju ar savienojumu, kam
ir formula O=C=N-R¢; vai

(c) savienojumam ar formulu (I), kur R? ir hetAr? vai fenila
gredzens, kas péc izvéles ir aizvietots ar NHSO,((1-4C)alkil)grupu,
attieciga savienojuma ar formulu () reakciju ar savienojumu, kam
ir formula HOC(=0)R?, saisto$a reagenta un bazes klatbatne; vai

(d) savienojumam ar formulu (), kur R? ir (1-4C)alkilgrupa,
(1-4C)fluoralkilgrupa, CF,, (1-4C)hidroksialkilgrupa vai (3-6C)cik-
loalkilgrupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar (1-4C)alkilgrupu, CN,
OH, CF,, CO,((1-4C)alkil)grupu vai CO,H, attieciga savienojuma
ar formulu (I) reakciju ar savienojumu, kam ir formula (R?CO),0,
bazes klatbdtné; vai

(e) savienojumam ar formulu (), kur R? ir (1-4C)alkilgrupa,
(1-4C)fluoralkilgrupa, CF,, (1-4C)hidroksialkilgrupa vai (3-6C)cik-
loalkilgrupa, kas péc izvéles ir aizvietota ar (1-4C)alkilgrupu, CN,
OH, CF,, CO,((1-4C)alkil)grupu vai CO,H, attieciga savienojuma
ar formulu () reakciju ar attiecigu savienojumu, kam ir formula
HOC(=0)R?, saistosa reagenta un bazes klatbatng;

(f)  savienojumam ar formulu (l), kur R? ir C(=O)NR°R', savie-

nojuma ar formulu (VII)

0

(R4%
OMe

VII

reakcija ar savienojumu, kam ir formula HNR®R', bazes klatbttné; vai
(g) savienojumam ar formulu (), kur R? ir C(=O)ORSY, savie-
nojuma ar formulu (l) reakciju ar metil-2-hlor-2-oksoacetatu un
apstradi ar sarmu metala hidroksidu, lai pagatavotu savienojumu
ar formulu (1), kur R9 ir H; un jebkadu aizsarggrupu atSkelSanu vai
pievienoSanu péc véléSanas, un sals veidosanu péc vélésanas.
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(54) RNS MODIFICESANA, KURAS REZULTATS IR UZLA-
BOTA TRANSKRIPTA STABILITATE UN TRANSLACIJAS
EFEKTIVITATE
MODIFICATION OF RNA RESULTING IN IMPROVED
TRANSCRIPT STABILITY AND TRANSLATION EFFI-
CIENCY
(57) 1. Nukleinskabes molekula, kas 5 — 3’ translacijas virziena
satur:
(a) promoteru;
(b) transkribéjamu nukleinskabes sekvenci vai nukleinskabes
sekvenci transkrib&jamas nukleinskabes sekvences ievadisanai;
(c) nukleinskabes sekvenci, kura, transkribéjot (a) promotera
kontrolé, kodé nukleotida sekvenci ar vismaz 20 secigiem A nuk-
leotidiem transkripta, un
(d) atpaziSanas sekvenci IIS tipa restrikcijas endonukleazei,
kur atstarpi starp (c) nukleinskabes sekvenci un (d) atpaziSanas
sekvenci izvélas ta, lai atpaziSanas sekvences — sasaistos$as IIS tipa
restrikcijas nukleazes SkelSanas vieta atrastos (c) nukleinskabes
sekvencé.
2. Nukleinskabes molekula saskana ar 1. pretenziju, turklat
(b) un (c) nukleinskabes sekvences (a) promotera kontrolé ir
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transkrib&jamas kopéja transkripta un kopgja transkripta nukleinska-
bes sekvence, kas ir transkribéta no (c) nukleinskabes sekvences,
ir tik aktiva, ka spgj palielinat no transkrib&jamas (b) nukleinskabes
sekvences transkribétas nukleinskabes translacijas efektivitati un/vai
stabilitati.

3. Nukleinskabes molekula saskana ar 1. vai 2. pretenziju,
turklat (c) nukleinskabes sekvence, transkrib&jot (a) promotera
kontrolé, kodé nukleotida sekvenci ar vismaz 40, vismaz 80, vis-
maz 100, labak ap 120 secigajiem A nukleotidiem transkripta.

4. Nukleinskabes molekula saskana ar jebkuru no 1. lidz
3. pretenzijai, turklat péc SkelSanas nukleinskabes molekulai ir
T nukleotids kédes gala, kur$ veido matricu nukleotida sekvencei
ar vismaz 20 secigiem A nukleotidiem, kas ir nukleotida sekvences
dala, kura veido matricu nukleotida sekvencei transkripta ar vismaz
20 secigajiem A nukleotidiem.

5. Nukleinskabes molekula saskana ar jebkuru no 1. Iidz
4. pretenzijai, kas raksturiga ar to, ka ta ir slégta apala molekula
pirms 8kelSanas un linedra molekula péc SkelSanas.

6.  Nukleinskabes molekula saskana ar jebkuru no 1. Iidz
5. pretenzijai, kura atpaziSanas sekvence IS tipa restrikcijas
nukledzei atrodas 5-26, labak 24-26 bazes paru attaluma aiz
(c) nukleinskabes 3’ gala.

7.  Nukleinskabes molekula, kuru var iegit ar nukleinskabes
saskana ar jebkuru no 1. Iidz 6. pretenzijai linearizaciju.

8.  Metode izvélétas RNS transkribéSanai in vitro, lai palielinatu
tas stabilitati un/vai translacijas efektivitati, kura:

(i)  (b) nukleinskabes sekvence, kas transkribéjot kodé nukleoti-
da sekvenci ar vismaz 20 secigajiem A nukleotidiem, tiek pievienota
pie minétaja RNS molekula transkribéjamas (a) nukleinskabes
sekvences 3’ gala, un

(ii) iegdta nukleinskabe tiek transkribéta in vitro,
un kas ir raksturiga ar to, ka pirms iegttas nukleinskabes transkrip-
cijas Saja metodé norisinas SkelSana (b) nukleinskabes sekvence,
tada veida, ka tadejadi iegatas nukleinskabes transkripcija producé
transkriptu, kuram ir nukleinskabes sekvences, kas ir transkribétas
no (a) nukleinskabes sekvences, un 3’ gala nukleotida sekvenci
ar vismaz 20 secigajiem A nukleotidiem, kura minéta transkripta
3’ gala nukleotids ir A nukleotids no nukleotidu sekvences ar vis-
maz 20 secigajiem A nukleotidiem, un SkelSana tiek veikta, izman-
tojot restrikcijas SkelSanas zonu IIS tipa restrikcijas endonukleazei.

9.  Metode izvélétas mMRNS molekulas translacijai, lai palielinatu
tas ekspresiju, kura:

(i)  (b) nukleinskabes sekvence, kas transkrib&jot kodé nukleoti-
da sekvenci ar vismaz 20 secigajiem A nukleotidiem, tiek pievienota
pie minétaja mMRNS molekula transkribéjamas (a) nukleinskabes
sekvences 3’ gala,

(ii) tiek transleta mRNS, kas ir ieglstama ar transkripciju, labak
ar iegdtas nukleinskabes transkripciju in vitro,
un kas ir raksturiga ar to, ka $aja metodé pirms iegltas nukleinska-
bes transkripcijas norisinas SkelSana (b) nukleinskabes sekvencé
tada veida, ka tadéejadi iegutas nukleinskabes transkripcija producé
transkriptu, kuram ir nukleinskabes sekvences, kas ir transkribétas
no (a) nukleinskabes sekvences, un 3’ gala nukleotidu sekvence
ar vismaz 20 secigajiem A nukleotidiem, kurd minéta transkripta
3’ gala nukleotids ir A nukleotids no nukleotida sekvences ar vis-
maz 20 secigajiem A nukleotidiem, un SkelSana tiek veikta, izman-
tojot restrikcijas SkelSanas zonu IIS tipa restrikcijas endonukleazei.

10. Metode saskana ar 8. vai 9. pretenziju, kura atpaziSanas
sekvence |IS tipa restrikcijas endonukleazei atrodas 5-26 bazes
paru, labak 24-26 bazes paru attaluma aiz nukleinskabes sekvences
3’ gala, kur minéta nukleinskabes sekvence, to transkribéjot, kodé
nukleotida sekvenci ar vismaz 20 secigajiem A nukleotidiem.

(51) A61K 39/3952%060)  (11) 2361638
CO7K 16/1820050")
GO1TN 33/5771200609
AG61P 25/28(200507)
(21) 10196705.7 (22) 08.12.2006
(43) 31.08.2011
(45) 15.01.2014

(31) 05027092 (32) 12.12.2005 (33) EP
06014729 14.07.2006 EP
06020766 02.10.2006 EP

1394

(62) EP06829456.0 / EP1959996
(73) AC Immune S.A., EPFL Innovation Park, Building B, 1015
Lausanne, CH
(72) GREFERATH, Ruth, DE
HICKMAN, David, CH
MUHS, Andreas, CH
PFEIFER, Andrea, CH
NICOLAU, Claude, US
(74) Vossius & Partner, Siebertstrasse 4, 81675 Miinchen, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) BETA 1-42 SPECIFISKAS ANTIVIELAS AR TERAPEITIS-
KAM TPASIBAM
A BETA 1-42 SPECIFIC MONOCLONAL ANTIBODIES
WITH THERAPEUTIC PROPERTIES

(57) 1. Antiviela vai tas funkcionala dala, spéjiga pazit un
saistit amiloida beta specifisku epitopu, raksturiga ar to, ka minéta
antiviela vai tas funkcionala dala ietver epitopu saistoSo fragmentu
no monoklonalas antivielas, kas iegistama no hibridomas $inu
Iinijas FP 12H3-C2, kas deponéta 2005. gada 1. decembri ka
DSM ACC2750.

2. Monoklonala antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar
1. pretenziju, ko producé hibridomas Sinu linija FP 12H3-C2, kas
deponéta 2005. gada 1. decembri k& DSM ACC2750.

3. Antiviela saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzijam,
vai tas funkcionala dala, kura ir monoklonala antiviela vai himéra
antiviela.

4.  Humanizéta antiviela, vai tas funkcionala dala, kur anti-
viela vai tas funkcionala dala ietver monoklonéalas antivielas, kura
iegistama no hibridomas $nu linijas FP 12H3-C2, kas deponéta
2005. gada 1. decembri k& DSM ACC2750, komplimentaritati
noteicoSos rajonus (CDR).

5.  Polinukleotids, kas ietver nukleotidu sekvenci, kura kodé
antivielu vai tas funkcionalo dalu saskana ar jebkuru no 1. lidz
4. pretenzijai.

6.  Sanu Iinija, kas producé antivielu vai tas funkcionalu dalu
saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai.

7. Sonu Iinija saskana ar 6. pretenziju, kura ir hibridomas
Sunu linija FP 12H3-C2, deponéta 2005. gada 1. decembri ka
DSM ACC2750.

8. Metode, lai producétu antivielu vai tas funkcionalu dalu
saskana ar jebkuru no 1. [1dz 4. pretenzijai, kura ietver Sanu Inijas
saskana ar 6. vai 7. pretenziju kultivéSanu.

9.  Antiviela vai tas funkcionala dala saskana ar jebkuru no
1. I'dz 4. pretenzijai, producéta ar metodi saskana ar 8. pretenziju.

10. Kompozicija, kas ietver antivielu vai tas funkcionalu dalu
saskana ar jebkuru no 1. [ldz 4. pretenzijai un vél opcionali ietver
farmaceitiski pienemamu neséju.

11.  Kompozicija saskana ar 10. pretenziju pielietoSanai tadu
slimibu un traucéjumu arstésanai, kuru célonis ir vai kuri ir saistiti ar
amiloidu vai amiloidam Iidzigiem proteiniem, taja skaita amiloidozi.

12. Maisijuma, kas ietver antivielu vai tas funkcionalu dalu
saskana ar jebkuru no 1. [ldz 4. pretenzijai un vél opcionali ietver
biologiski aktivu vielu, pielietojams tadu slimibu un stavoklu arsté-
Sanai, kuru célonis ir vai kuri ir saistiti ar amilotdu vai amilotdam
[Tdzigiem proteiniem, un/vai ietver farmaceitiski pienemamu neséju
un/vai pildvielu.

13. Antivielas un/vai tas funkcionalas dalas saskana ar jeb-
kuru no 1. lidz 4. pretenzijai vai kompozicijas saskana ar 10. vai
11. pretenziju, vai maisijuma saskana ar 12. pretenziju pielietoSa-
na medikamenta iegisanai, lai arstétu vai atvieglotu amiloidozes
iedarbibu sekojosos gadijumos, bet neaprobezojoties tikai ar tiem:

(a) neirologiski traucgjumi, tadi ka Alcheimera slimiba (AD);

(b) slimibas vai stavokli, atSkirigi ar to, ka notiek izzinas
atminas ietilpibas zudums, pieméram, neliels izzinas procesa va-
jums (MCI), Levi kermeniSu demence, Dauna sindroms, iedzimta
cerebrala asinoSana ar amiloidozi (Holandes variants), un Guamas
Parkinsona-demences komplekss, un

(c) progreséjosa supranukleara paralize, izkaisita skleroze,
Kreicfelda-Jakoba slimiba, Parkinsona slimiba, ar HIV-saistita
demence, ALS (amiotropiska laterala skleroze), miozits ar ieslé-
guma kermeniSiem (IBM), otra tipa cukura diabéts, vecuma sirds
amiloidoze, endokrinie audzéji, tiklenes degeneracija.

14. Metode antivielas vai tas funkcionalas dalas iegusanai sa-
skana ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzijai vai kompozicija saskana
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ar 10. vai 11. pretenziju, vai maisijums saskana ar 12. pretenziju
pielietoSanai amiloidozes iedarbibas arstéSanai vai atviegloSanai
sekojosos gadijumos, bet neaprobezojoties tikai ar tiem:

(a) neirologiski traucéjumi, tadi ka Alcheimera slimiba (AD);

(b) slimibas vai stavokli, atSkirigi ar to, ka notiek izzinas
atminas kapacitates zudums, pieméram, neliels izzinas procesa
vajums (MCI), Levi kermeniSu demence, Dauna sindroms, iedzimta
cerebrala asinoSana ar amiloidozi (Holandes variants), un Guamas
Parkinsona-demences komplekss un

(c) progresgjosa supranukleara paralize, izkaisita skleroze,
Kreicfelda-Jakoba slimiba, Parkinsona slimiba, ar HIV-saistita
demence, ALS (amiotropiska laterala skleroze), miozits ar ieslée-
guma kermeniSiem (IBM), otra tipa cukura diabéts, vecuma sirds
amiloidoze, endokrinie audzéji, tiklenes degeneracija.

15.  Kompozicija saskana ar 10. vai 11. pretenziju pielietoSanai:

(a) lai samazinatu platniSu slodzi vai samazinatu platnisu dau-
dzumu dzivnieka smadzenés, seviski, ja tas ir ziditajs, bet Tpasi,
ja tas ir cilvéks, kas cie$ no ar amiloidiem saistitas slimibas vai
stavokla, vai

(b) lai samazinatu platniSu daudzumu dzivnieka smadzenés,
seviski, ja tas ir ziditajs, bet Tpasi, ja tas ir cilvéks, kas cie$ no ar
amilotdiem saistitas slimibas vai stavokla, vai

(c) lai samazinatu Skistosa AR daudzumu dzivnieka smadzenés,
seviski, ja tas ir ziditajs, bet Tpasi, ja tas ir cilvéks, kas cie$ no ar
amilotdiem saistitas slimibas vai stavokla, vai

(d) lai noverstu, arstétu vai atvieglotu amiloidozes iedarbibu
sekojosos gadijumos, bet neaprobezojoties tikai ar tiem:

(i)  neirologiski traucgjumi, tadi ka Alcheimera slimiba (AD);

i) slimibas vai stavokli, atSkirigi ar to, ka notiek izzinas
atminas ietilpibas zudums, pieméram, neliels izzinas procesa va-
jums (MCI), Levi kermeniSu demence, Dauna sindroms, iedzimta
cerebrala asinoSana ar amiloidozi (Holandes variants) un Guamas
Parkinsona-demences komplekss, un

(i) progreséjosa supranukleara paralize, izkaisita skleroze,
Kreicfelda-Jakoba slimiba, Parkinsona slimiba, ar HIV-saistita
demence, ALS (amiotropiska laterala skleroze), miozits ar ieslé-
guma kermeniSiem (IBM), otra tipa cukura diabéts, vecuma sirds
amiloidoze, endokrinie audzéji, tiklenes degeneracija vai

(e) lai saglabatu vai palielinatu izzinas atminas kapacitati zi-
ditdjam, kam izpauzas ar amiloidiem saistita slimiba vai stavoklis.

16.  Sanu Itnija saskana ar 6. pretenziju, kura ir hibridomas
Sanu Imija.

17. Metode ar amiloidiem saistitas slimibas vai stavokla diag-
nostikai pacientam, kura ietver imanspecifiskas antivielas vai tas
aktiva fragmenta saistibas ar amiloida proteina epitopu noteik§anu
parauga un ietver sekojo$as stadijas:

a) parauga, kur§ varétu saturét amiloida antigénu, noved
kontakta ar antivielu vai tas funkcionalu dalu saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 4. pretenzijai, kura antiviela vai tas funkcionala dala
saistas ar amiloida proteina epitopu,

b)  lauj antivielai vai tas funkcionalai dalai saistities ar amiloido
antigénu un izveidot imunologisku kompleksu,

c) nosaka imunologiskd kompleksa veido$anos un

d) korelé imunologiska kompleksa klatbatni vai neesamibu ar
amiloida antigéna klatbatni vai neesamibu parauga.

18. Metode pacienta predispozicijas uz ar amiloidu saistitu
slimibu vai stavokli diagnostikai, kas satur antivielas vai tas aktiva
fragmenta iminspecifiskas saistibas ar parauga amiloida proteina
epitopu noteikSanu un ietver sekojosas stadijas:

a) noved paraugu, kur$ varétu saturét amiloida antigénu,
kontakta ar antivielu vai tas funkcionalu dalu saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 4. pretenzijai, kura antiviela vai tas funkcionala dala
saistds ar amiloida proteina epitopu,

b)  dod iespé&ju antivielai vai tas funkcionalai dalai saistities ar
amiloido antigénu un izveidot imunologisku kompleksu,

c) nosaka imunologiska kompleksa veido$anos un

d) korelé imunologiska kompleksa klatbatni vai neesamibu ar
amiloida antigéna klatbdtni vai neesamibu parauga,

e) salidzina minéta imunologiskd kompleksa daudzumu ar
normalu kontrolvértibu,

raksturiga ar to, ka minéta agregata daudzuma pieaugums sa-
[ldzinajuma ar normalo kontrolvértibu norada, ka minétais pacients
ir ar risku ar amilotdu saistitas slimibas vai stavokla attistibai.

19. Metode minimala slimibas atlikuma monitoringam pacientam

péc arstéSanas ar antivielu, tas funkcionalo dalu vai kompoziciju
saskana ar jebkuru no iepriekS8éjam pretenzijam, kas raksturiga ar
to, ka minéta metode satur sekojoSas stadijas:

a) noved paraugu, kur§ varétu saturét amiloida antigénu,
kontakta ar antivielu vai tas funkcionalu dalu saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 4. pretenzijai, kura antiviela vai tas funkcionala dala
saistas ar amiloida proteina epitopu,

b)  dod iespé&ju antivielai vai tas funkcionalai dalai saistities ar
amiloido antigénu un izveidot imunologisku kompleksu,

c) nosaka kompleksa veidoSanos un

d) korelé imunologiska kompleksa klatbatni vai neesamibu ar
amiloida antigéna klatbdtni vai neesamibu parauga un

e) salidzina minéta imunologiskd kompleksa daudzumu ar
normalu kontrolvértibu,

raksturiga ar to, ka minéta agregata daudzuma pieaugums sa-
[ldzinajuma ar normalo kontrolvértibu norada, ka minétais pacients
vél cieS no minimala slimibas atlikuma.

20. Metode reagétspéjas prognozei pacientam, kurs tiek arstéts
ar antivielu, tas funkcionalu dalu vai kompoziciju saskana ar jebkuru
no iepriek$éjam pretenzijam, kura satur sekojosas stadijas:

a) noved paraugu, kur$ varétu saturét amiloida antigénu,
kontakta ar antivielu vai tas funkcionalu dalu saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 4. pretenzijai, kura antiviela vai tas funkcionala dala
saistas ar amiloida proteina epitopu,

b)  dod iespé&ju antivielai vai tas funkcionalai dalai saistities ar
amiloido antigénu un izveidot imunologisku kompleksu,

c) nosaka imunologiskd kompleksa veidosanos un

d) korelé imunologiska kompleksa klatbatni vai neesamibu ar
amiloida antigéna klatbatni vai neesamibu parauga,

e) salidzina minéta imunologiska kompleksa daudzumu pirms
arstéSanas uzsakSanas un péc tas,

kas raksturiga ar to, ka minéta agregata daudzuma samazina-
jums norada, ka minétajam pacientam piemit augsts reagétspéjas
potencials uz $o arstésSanu.

21. Testa komplekts ar amiloidiem saistitu slimibu un stavoklu
noteik§anai un diagnostikai, kas satur antivielu vai tas funkcionalu
dalu saskana ar jebkuru no 1. [idz 4. pretenzijai.
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(73) Teva Pharmaceutical Industries Ltd., 5 Basel Street,
P.O. Box 3190, 49131 Petah Tigva, IL

(72) DOLITZKY, Ben-Zion, IL

(74) Nachshen, Neil Jacob, D Young & Co LLP, 120 Holborn,
London EC1N 2DY, GB
Inara SMIDEBERGA, Agentira INTELS, a/k 30, Riga,
LV-1083 LV

(54) PANEMIENS TRIFLUORACETIL-GLATIRAMERA ACE-
TATA MAISIJUMA IEGUSANAI, IZMANTOJOT ATTIRITU
BROMUDENRAZSKABI
PROCESS FOR THE PREPARATION OF MIXTURES OF
TRIFLUOROACETYL GLATIRAMER ACETATE USING
PURIFIED HYDROBROMIC ACID

(57) 1. Panémiens trifluoracetil-glatiramera acetata maisijuma
iegUSanai, kur maisijumam ir vélama vidéja molekulmasa un, kur
procesa laika polipeptidu maisijuma dalai, no kuram katra sastav
no alanina, gamma-benzilglutamata, tirozina un trifluoracetillizi-
na, tiek nonemta aizsardziba ar bromidenrazskabes Skidumu
etikskabé, kur panémiena uzlabojums ietver bromidenrazskabes
Skiduma etikskabé izmanto$anu, kur$ satur mazak neka 0,1 %
briva broma.

2. Process saskana ar 1. pretenziju, kur uzlabojums arT ietver
bromidenrazskabes Skiduma etikskabé izmantoSanu, kur§ satur
mazak neka 500 ppm metala jonu piemaisijumu.

3. Panémiens trifluoracetil-glatiramera acetata maisijuma
iegusanai, kur maisijumam ir vélama vidéja molekulmasa un, kur
procesa laika polipeptidu maisijuma dalai, no kuram katra sastav
no alanina, gamma-benzilglutamata, tirozina un trifluoracetillizina,
tiek nonemta aizsardziba ar bromidenrazskabes skidumu etikskabég,
kur panémiena uzlabojums ietver bromidenrazskabes Skiduma
etikskabé izmantoSanu, kur§ satur mazak neka 500 ppm metala
jonu piemaisijumu.

4. Panémiens trifluoracetil-glatiramera acetata maisijuma
iegusanai, kur maisijumam ir vélama vidéja molekulmasa un, kur
procesa laika polipeptidu maisijuma dalai, no kuram katra sastav
no alanina, gamma-benzilglutamata, tirozina un trifluoracetillizina,
tiek nonemta aizsardziba ar bromidenrazskabes Skidumu etikskabég,
kur$ satur mazak neka 0,5 % briva broma un mazak neka 500 ppm
metala jonu piemaisijumu.

5. Panémiens farmaceitiskas kompozicijas iegisanai, kas
satur glatiramera acetata maisijumu un, kur maisijumam ir vélama
vidéja molekulmasa, kas ietver $adus solus:

a) N-karboksianhidridu tirozina, alanina, gamma-benzilgluta-
mata un N-trifluoracetillizina polimerizacija, lai veidotos aizsargatu
polipeptidu maisijums;

b)  aizsardzibas nonems$ana aizsargatajiem polipeptidiem, iz-
mantojot bromldenrazskabes Skidumu etikskabé, kur$ satur mazak
neka 0,5% briva broma un mazak nekad 1000 ppm metala jonu
piemaisijumu, lai veidotos trifluoracetilgrupas polipeptidu maisijums;

c) trifluoracetilgrupas polipeptidu maisijuma reakcija ar idens
piperidinu, lai veidotos Gdens un polipeptidu maisijuma Skidums,
kur katrs sastav no alanina, glutaminskabes, tirozina un lizina; un

d) maisijuma attiriSana no polipeptidiem.

6.  Panémiens glatiramera acetata iegtSanai, kas ietver $adus
solus:

a) N-karboksianhidridu tirozina, alanina, gamma-benzilgluta-
mata un N-trifluoracetillizina polimerizacija, lai veidotos aizsargats
glatiramera acetats;

b)  aizsardzibas nonem$ana aizsargatajam glatiramera aceta-
tam, izmantojot bromidenrazskabes skidumu etikskabé, kurs satur
mazak neka 0,5 % briva broma un mazak neka 1000 ppm metala
jonu piemaisijumu, lai veidotos trifluoracetilgrupas glatiramera
acetats;

c) trifluoracetilgrupas glatiramera acetata reakcija ar ddens
piperidinu, lai veidotos glatiramera acetata Skidums; un

d) glatiramera acetata attiriSana.

7. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. Iidz 6. pretenzijai, kur
bromidenrazskabes Skidums etikskabé satur mazak neka 0,05 %
briva broma, vélams mazak neka 0,01 % briva broma, vél labak
mazak neka 0,001 % briva broma, bet vél labak, ja bromldenraz-
skabes Skidums etikskabé vispar nesatur brivo bromu.

8.  Panémiens saskana ar 7. pretenziju, kur bromadenraZzska-
bes Skidums etikskabé satur mazak neka 100 ppm metala jonu
piemaisijumu.
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9. Panémiens saskana ar 8. pretenziju, kur bromudenraz-
skabes Skidums etikskabé satur mazak neka 30 ppm metala jonu
piemaisijumu.

10. Panémiens saskana ar 9. pretenziju, kur bromudenraz-
skabes Skidums etikskabé satur mazak neka 20 ppm metala jonu
piemaisijumu.

11.  Panémiens saskana ar 10. pretenziju, kur bromidenraz-
skabes Skidums etikskabé satur mazak neka 10 ppm metala jonu
piemaisijumu.

12. Panémiens saskana ar 11. pretenziju, kur bromtdenrazska-
bes Skidums etikskabé vispar nesatur metala jonu piemaisijumu.

13. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. lldz 12. pretenzijai,
kur krasa bromidenrazskabes Skiduma etikskabé ir mazak neka
2000 APHA.

14. Panémiens saskana ar 13. pretenziju, kur krasa bromaden-
razskabes Skiduma etikskabé ir mazak neka 1000 APHA.

15. Panémiens saskana ar 14. pretenziju, kur krasa bromaden-
razskabes Skiduma etikskabé ir mazak neka 700 APHA.

16. Panémiens saskana ar 15. pretenziju, kur krasa bromaden-
razskabes Skiduma etikskabé ir mazak neka 500 APHA.

17. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. Iidz 18. pretenzijai, kur
bromuadenrazskabes Skidumu etikskabé iegiist nemetaliska reaktora.

18. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. lldz 18. pretenzijai,
kur bromadenrazskabes Skidumu etikskabé sagatavo reaktora ar
stikla parklajumu vai reaktora ar teflona parklajumu.

19. Trifluoracetilgrupas glatiramera acetata maisijums, kur mai-
sijumam ir vélama vidéja molekulmasa, brométs tirozins nav vairak
par 0,1 % un metala jonu piemaisijums nav lielaks par 1000 ppm.

20. Glatiramera acetata maisijums, kur maisijumam ir vélama
vidéja molekulmasa un metala jonu piemaisijums nav lielaks par
1000 ppm.

21. Maisijums saskana ar jebkuru no 19. [idz 20. pretenzijai,
kur metala jonu piemaisijums maisijuma nav lielaks par 500 ppm.

22. Maisijums saskana ar 21. pretenziju, kur metala jonu
piemaisijums maisijuma nav lielaks par 100 ppm.

23. Maisijums saskana ar 22. pretenziju, kur metala jonu
piemaisijums maisijuma nav lielaks par 30 ppm.

24. Maisijums saskana ar 23. pretenziju, kur metala jonu
piemaisijums maisijuma nav lielaks par 20 ppm.

25. Maisijums saskana ar 24. pretenziju, kur metala jonu
piemaisijums maisijuma nav lielaks par 10 ppm.

26. Maisijums saskana ar 25. pretenziju, kur metala jonu
piemaisijuma maisijuma vispar nav.

27. Maisijums saskana ar jebkuru no 19. [ldz 26. pretenzijai,
kur krasa maisijuma ir mazak par 1000 APHA, vélams mazak par
700 APHA.

28. Maisijums saskana ar 28. pretenziju, kur krasa maisijuma
ir mazak par 500 APHA.

29. Panémiens farmaceitiskas kompozicijas iegisanai, kas
satur glatiramera acetata maisijumu, kur brométa tirozina procents
maistjuma ir iepriek$ noteikts, pienemams ieklauSanai farmaceitiska
kompozicija, kas ietver $adus solus:
glatiramera acetata dalas iegt$ana;
brométa tirozina procentu noteikSana dala, izmantojot panémienu,
kas ietver $adus solus:

a) dalas hidrolizéSana, lai iegltu hidrolizatu;

b)  hidrolizata skalo$ana caur hromatografijas kolonnu;

c) bromtirozina fmena mériSana hidrolizata;

d) aminoskabes dalas komponentu un bromtirozina Skidumu
paraugu sagatavo$ana;

e)  Skidumu paraugu skaloSana caur kolonnu atbilstosi b) solim;
un

f)  brométa tirozina procentuala sastava noteikS8ana dala; un
dalas ieklauSana farmaceitiskd kompozicija tikai tad, ja tas apreki-
natais brométa tirozina procents ir mazaks par 0,3 %.

30. Trifluoracetilgrupas glatiramera acetata iegiSanas process,
saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. vai no 7. lidz 18. pretenzijai.

31. Glatiramera acetata iegliSanas process, saskana ar jebkuru
no 5. [idz 18. pretenzijai.

32. Trifluoracetilgrupas glatiramera acetata maisijuma izmanto-
Sana glatiramera acetata iegiSanai saskana ar 19. pretenziju un
jebkuru no 21. lidz 28. pretenzijai, vai trifluoracetilgrupas glatiramera
acetata izmantoSana saskana ar 30. pretenziju.
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(54) HMG-CoA REDUKTAZES INHIBITORA ATORVASTATI-
NA VAI SIMVASTATINA KOMBINACIJA AR FOSFODI-
ESTERAZES 4 INHIBITORU, PIEMERAM, ROFLUMILAS-
TU IEKAISIGU PULMONALU SLIMIBU ARSTESANAI
COMBINATION OF HMG-CoA REDUCTASE INHIBITORS
ATORVASTATIN OR SIMVASTATIN WITH A PHOSPHODI-
ESTERASE 4 INHIBITOR, SUCH AS ROFLUMILAST FOR
THE TREATMENT OF INFLAMMATORY PULMONARY
DISEASES

(57) 1. Farmaceitiska kompozicija, kas satur farmaceitisku
sastavu, kur$ satur zinamu daudzumu PDE4 inhibitora, zinamu
daudzumu HMG-CoA reduktazes inhibitora un vismaz vienu far-
maceitiski pienemamu paligvielu, turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts
no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski
pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta N-oksida
farmaceitiski pienemama sals, HMG-CoA reduktazes inhibitors ir
simvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals, un turklat pir-
mais zinamais daudzums un otrais zinamais daudzums kopa satur
efektivu daudzumu iekaisigas pulmonalas slimibas profilaksei vai
arstésanai.

2. Kombinéts produkts, kas satur sastavdalas: (A) zinamu
daudzumu PDE4 inhibitora, (B) zinamu daudzumu HMG-CoA re-
duktazes inhibitora, turklat pirmais zinamais daudzums un otrais
zindmais daudzums kopa satur efektivu daudzumu iekaisigas
pulmonalas slimibas profilaksei vai arstéSanai, turklat katra no
sastavdalam (A) un (B) ir iestradata sastava maisijuma ar vismaz
vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu, un turklat PDE4 inhibi-
tors ir izvéléts no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta
farmaceitiski pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta
N-oksTda farmaceitiski pienemama sals, un HMG-CoA reduktazes
inhibitors ir simvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals.

3.  Komplekts, kas satur sastavdalas: (A) farmaceitisku sastavu,
kas satur zinamu daudzumu PDE4 inhibitora maisijuma ar vismaz
vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu, (B) farmaceitisku sasta-
vu, kas satur zinamu daudzumu HMG-CoA reduktazes inhibitora
maisijuma ar vismaz vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu,
turklat pirmais zinamais daudzums un otrais zinamais daudzums
kopa satur efektivu daudzumu iekaisigas pulmonalas slimibas
profilaksei vai arstéSanai, un turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts
no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski
pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta N-oksida
farmaceitiski pienemama sals, un HMG-CoA reduktazes inhibitors
ir simvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals.

4. Farmaceitiskd kompozicija saskana ar 1. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasts.
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5.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 1. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasta N-oksids.

6.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar jebkuru no 1., 4. un
5. pretenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir simvastatins.

7. Kombinétais produkts saskana ar 2. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasts.

8. Kombinétais produkts saskana ar 2. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasta N-oksids.

9. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 2., 7. un
8. pretenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir simvastatins.

10. Komplekts saskana ar 3. pretenziju, turklat PDE4 inhibitors
ir roflumilasts.

11.  Komplekts saskana ar 3. pretenziju, turklat PDE4 inhibitors
ir roflumilasta N-oksids.

12. Komplekts saskana ar jebkuru no 3., 10. un 11. pretenzijas,
turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir simvastatins.

13. Farmaceitiska kompozicija saskana ar jebkuru no 1., 4.,
5. un 6. pretenzijas, turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir izvéléta
no grupas, kas sastav no astmas, HOPS, sklerozes, alveolita,
sarkodiozes, idiopatiskas pulmonalas fibrozes un pulmonalas
hipertensijas.

14. Farmaceitiska kompozicija saskana ar jebkuru no 1., 4.,
5. un 6. pretenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir HOPS.

15. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 2., 7., 8. un
9. pretenzijas, turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir izvéléta no gru-
pas, kas sastav no astmas, HOPS, sklerozes, alveolita, sarkodiozes,
idiopatiskas pulmonalas fibrozes un pulmonalas hipertensijas.

16. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 2., 7., 8. un
9. pretenzijas, turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir HOPS.

17. Komplekts saskana ar jebkuru no 3., 10., 11. un 12. pre-
tenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir izvéléta no grupas,
kas sastav no astmas, HOPS, sklerozes, alveolita, sarkodiozes,
idiopatiskas pulmonalas fibrozes un pulmonalas hipertensijas.

18. Komplekts saskana ar jebkuru no 3., 10., 11. un 12. pre-
tenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir HOPS.

19. PDE4 inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama sals un
HMG-CoA reduktazes inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana medikamenta, 1pasi farmaceitiskas kompozicijas
saskana ar izgudrojumu, razoSanai iekaisigas pulmonalas slimi-
bas profilaksei vai arstésanai, turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts
no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski
pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta N-oksida
farmaceitiski pienemama sals, un HMG-CoA reduktazes inhibitors
ir simvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals.

20. PDE4 inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama sals un
HMG-CoA reduktazes inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana secigi vai atseviski lldzievadama medikamenta,
Tpasi kombinéta produkta vai komplekta saskana ar izgudrojumu,
razoSanai iekaisigas pulmonalas slimibas profilaksei vai arstésa-
nai, turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts no grupas, kas sastav no
roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski pienemama sals, roflumilasta
N-oksida un roflumilasta N-oksida farmaceitiski pienemama sals, un
HMG-CoA reduktazes inhibitors ir simvastatins vai ta farmaceitiski
pienemams sals.

21. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 19. un 20. pretenzijas,
turklat PDE4 inhibitors ir roflumilasts.

22. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 19. un 20. pretenzijas,
turklat PDE4 inhibitors ir roflumilasta N-oksids.

23. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 19., 20., 21. un 22. pre-
tenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir simvastatins.

24. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 19. [idz 23. pretenzijai,
turklat iekaisigad pulmonala slimiba ir izvéléta no grupas, kas sastav
no astmas, HOPS, sklerozes, alveolita, sarkodiozes, idiopatiskas
pulmonalas fibrozes un pulmonalas hipertensijas.

25. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 19. [idz 23. pretenzijai,
turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir HOPS.

26. Panémiens jebkura pretenzija no 1., 4., 5., 6., 13. un
14. definétas farmaceitiskas kompozicijas gatavosanai, kas ietver
PDE4 inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama sals samaisiSanu
ar HMG-CoA reduktazes inhibitoru vai ta farmaceitiski pienemamu
sali.

27. Farmaceitiska kompozicija, kas satur farmaceitisku sastavu,
kur$ satur zinamu daudzumu PDE4 inhibitora, zinamu daudzumu
HMG-CoA reduktazes inhibitora un vismaz vienu farmaceitiski
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pienemamu paligvielu, turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts no grupas,
kas sastav no roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski pienemama
sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta N-oksida farmaceitiski
pienemama sals, HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvastatins
vai ta farmaceitiski pienemams sals, un turklat pirmais zinamais
daudzums un otrais zinamais daudzums kopa satur efektivu dau-
dzumu iekaisigas pulmonalas slimibas profilaksei vai arstésanai.

28. Kombinéts produkts, kas satur sastavdalas: (A) zinamu
daudzumu PDE4 inhibitora, (B) zinamu daudzumu HMG-CoA re-
duktazes inhibitora, turklat pirmais zinamais daudzums un otrais
zindmais daudzums kopa satur efektivu daudzumu iekaisigas
pulmonalas slimibas profilaksei vai arstéSanai, turklat katra no
sastavdalam (A) un (B) ir iestradata sastava maisijuma ar vismaz
vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu, un turklat PDE4 inhibi-
tors ir izvéléts no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta
farmaceitiski pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta
N-oksida farmaceitiski pienemama sals, un HMG-CoA reduktazes
inhibitors ir atorvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals.

29. Komplekts, kas satur sastavdalas: (A) farmaceitisku sastavu,
kas satur zinamu daudzumu PDE4 inhibitora maisijuma ar vismaz
vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu, (B) farmaceitisku sasta-
vu, kas satur zinamu daudzumu HMG-CoA reduktazes inhibitora
maisijuma ar vismaz vienu farmaceitiski pienemamu paligvielu,
turklat pirmais zinamais daudzums un otrais zinamais daudzums
kopa satur efektivu daudzumu iekaisigas pulmonalas slimibas
profilaksei vai arstéSanai, un turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts
no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski
pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta N-oksida
farmaceitiski pienemama sals, un HMG-CoA reduktazes inhibitors
ir atorvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals.

30. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 27. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasts.

31. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 27. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasta N-oksids.

32. Farmaceitiska kompozicija saskana ar jebkuru no 27.,
30. un 31. pretenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir
atorvastatins.

33. Farmaceitiska kompozicija saskana ar jebkuru no 27.,
30. un 31. pretenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir
atorvastatina kalcija hemisals pusotrhidrats.

34. Kombinétais produkts saskana ar 28. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasts.

35. Kombinétais produkts saskana ar 28. pretenziju, turklat
PDE4 inhibitors ir roflumilasta N-oksids.

36. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 28., 34. un
35. pretenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvas-
tatins.

37. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 28., 34. un
35. pretenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvas-
tatina kalcija hemisals pusotrhidrats.

38. Komplekts saskana ar 29. pretenziju, turklat PDE4 inhibitors
ir roflumilasts.

39. Komplekts saskana ar 29. pretenziju, turklat PDE4 inhibitors
ir roflumilasta N-oksids.

40. Komplekts saskana ar jebkuru no 29., 38. un 39. pretenzijas,
turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvastatins.

41. Komplekts saskana ar jebkuru no 29., 38. un 39. pretenzi-
jas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvastatina kalcija
hemisals pusotrhidrats.

42. Farmaceitiskd kompozicija saskana ar jebkuru no 27., 30.,
31., 32. un 33. pretenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir
izvéléta no grupas, kas sastav no astmas, HOPS, sklerozes, alveo-
[ita, sarkodiozes, idiopatiskas pulmonalas fibrozes un pulmonalas
hipertensijas.

43. Farmaceitiskd kompozicija saskana ar jebkuru no 27., 30.,
31., 32. un 33. pretenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir
HOPS.

44. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 28., 34.,
35., 36. un 37. pretenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir
izvéléta no grupas, kas sastav no astmas, HOPS, sklerozes, alveo-
[ita, sarkodiozes, idiopatiskas pulmonalas fibrozes un pulmonalas
hipertensijas.

45. Kombinétais produkts saskana ar jebkuru no 28., 34., 35,
36. un 37. pretenzijas, turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir HOPS.
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46. Komplekts saskana ar jebkuru no 29., 38., 39., 40. un
41. pretenzijas, turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir izvéléta no
grupas, kas sastav no astmas, HOPS, sklerozes, alveolita, sarkodio-
zes, idiopatiskas pulmonalas fibrozes un pulmonalas hipertensijas.

47. Komplekts saskana ar jebkuru no 29., 38., 39., 40. un
41. pretenzijas, turklat iekaisigd pulmonala slimiba ir HOPS.

48. PDE4 inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama sals un
HMG-CoA reduktazes inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana medikamenta, 1pasi farmaceitiskas kompozicijas
saskana ar izgudrojumu, razoSanai iekaisigas pulmonalas slimi-
bas profilaksei vai arstésanai, turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts
no grupas, kas sastav no roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski
pienemama sals, roflumilasta N-oksida un roflumilasta N-oksida
farmaceitiski pienemama sals, un HMG-CoA reduktazes inhibitors
ir atorvastatins vai ta farmaceitiski pienemams sals.

49. PDE4 inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama sals un
HMG-CoA reduktazes inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama
sals izmantoSana secigi vai atseviski lldzievadama medikamenta,
Tpasi kombinéta produkta vai komplekta saskana ar izgudrojumu,
razoSanai iekaisigas pulmonalas slimibas profilaksei vai arstésa-
nai, turklat PDE4 inhibitors ir izvéléts no grupas, kas sastav no
roflumilasta, roflumilasta farmaceitiski pienemama sals, roflumilasta
N-oksida un roflumilasta N-oksida farmaceitiski pienemama sals, un
HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvastatins vai ta farmaceitiski
pienemams sals.

50. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 48. un 49. pretenzijas,
turklat PDE4 inhibitors ir roflumilasts.

51. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 48. un 49. pretenzijas,
turklat PDE4 inhibitors ir roflumilasta N-oksids.

52. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 48., 49., 50. un 51. pre-
tenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvastatins.

53. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 48., 49., 50. un 51. pre-
tenzijas, turklat HMG-CoA reduktazes inhibitors ir atorvastatina
kalcija hemisals pusotrhidrats.

54. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 48. [1dz 53. pretenzijai,
turklat iekaisigad pulmonala slimiba ir izvéléta no grupas, kas sastav
no astmas, HOPS, sklerozes, alveolita, sarkodiozes, idiopatiskas
pulmonalas fibrozes un pulmonalas hipertensijas.

55. IzmantoSana saskana ar jebkuru no 48. [1dz 53. pretenzijai,
turklat iekaisiga pulmonala slimiba ir HOPS.

56. Panémiens jebkura pretenzija no 27., 30., 31., 32., 33,
42. un 43. definétas farmaceitiskds kompozicijas gatavosanai,
kas ietver PDE4 inhibitora vai ta farmaceitiski pienemama sals
samaisisanu ar HMG-CoA reduktazes inhibitoru vai ta farmaceitiski
pienemamu sali.
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(54) SAPONINA ADJUVANTU SATUROSA IMUNOGENA
KOMPOZICIJA
VACCINE COMPOSITIONS COMPRISING A SAPONIN
ADJUVANT
(57) 1. Imunogénas kompozicijas, kas satur M. tuberculosis
antigénu kombinacija ar adjuvantu, kur$ satur imunologiski aktivu
saponina frakciju, kas iegita no Quillaja Saponaria Molina mizas
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un ir liposomu un lipopolisaharida forma, kura gan minéta sa-
ponina frakcija, gan minétais lipopolisaharids kompozicijas deva
ir daudzuma no 1 Iidz 30 pg, izmanto$ana cilvékam paredzéta
medikamenta.

2. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar 1. pre-
tenziju, kurd minéta adjuvanta kompozicija papildus satur sterinu,
kura saponina un sterina masas attieciba ir no 1:1 [idz 1:100.

3. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar 2. pre-
tenziju, kura minétais sterins ir holesterins.
4. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar jebkuru

no 1. Iidz 3. pretenzijai, kurd minéta imunologiski aktiva saponina
frakcija ir QS21.

5. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar jebkuru
no 1. lidz 4. pretenzijai, kura minétais lipopolisaharids ir A lipida
atvasinajums.

6. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar 5. pre-
tenziju, kura minéta A lipida atvasinajums ir 3D-MPL.

7. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar 6. pre-
tenziju, kura attieciba QS21:3D-MPL ir 1:1.

8. Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar 1. pre-
tenziju, kura satur M. tuberculosis antigénu kombinacija ar adjuvantu,
kas satur QS21, kur$ ir liposomu un 3D-MPL forma, turklat abu
minéto QS21 un 3D-MPL daudzums kompozicijas deva ir 25 ug.

9.  Imunogénas kompozicijas izmantoSana saskana ar jebkuru
no 1. Iidz 8. pretenzijai, kura M. tuberculosis antigéns ir M72.
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(54) KARTRIDZS, ZALU DOZATORS CIETA MEDIKAMENTA
DEVAM UN KARTRIDZA UN ZALU DOZATORA IZMAN-
TOSANA
CARTRIDGE, PHARMACEUTICAL DISPENSER FOR
SOLID PHARMACEUTICAL PORTIONS AND APPLICA-
TIONS OF SAID CARTRIDGE AND SAID PHARMACEUTI-
CAL DISPENSER

(57) 1. Kartridzs (900), kurs ir ievietojams cieta medikamenta
devam (T) paredzétajda medikamenta dozatora (1) un kuram ir
tvertne medikamenta devu (T) uznems$anai, kas raksturigs ar to,
ka kartridzs (900) satur atdali$anas ierici (910), kas paredzéta
noteiktu medikamenta devu (T) izsniegSanai un kas satur kustigu
mehanismu (940) medikamenta noteiktas devas (T) izdaliSanai no
tvertnes un tas izsniegSanai no medikamenta dozatora (1), turklat
atdaliSanas ierice (910) ir projektéta ta, lai veidotu darbojoSos
savienojumu ar iedarbinasanas ierici (14, 220, 224, 226; 15, 210;
230), kas izvietota atdaliSanas ierices (910) medikamenta doza-
tora (1), turklat medikamenta deva (T) nenonak saskarsmé ar
medikamenta dozatoru (1) bridi, kad ta tiek atdalita un izsniegta

no medikamenta dozatora (1).

2. Kartridzs (900) saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka kartridzam (900) un tvertnei ir cilindriska forma un ka tie
izvietoti ta, lai uznemtu medikamenta devas (T) kolonnas veida
izkartojuma, turklat kartridza (900) konstrukcija veidota ta, lai iz-
sniegtu medikamenta devas (T) cilindriska kartridza (900) garenass
virziena.

3. Kartridzs (900) saskana ar 2. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka mehanisms (940) medikamenta devu (T) atdaliSanai un
izsniegSanai satur aizbidni (940), kas ir kustigs perpendikulari
cilindriska kartridza (900) garenvirziena asij.

4. Kartridzs (900) saskana ar 3. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka atdaliSanas ierice (910) ir izvietota cilindriska kartridza (900)
viena gala.

5. Kartridzs (900) saskana ar 3. vai 4. pretenziju, kas rakstu-
rigs ar to, ka aizbidnis (940) ir kustigs attieciba pret tvertni kartri-
dza (900) iekSpusé starp divam aizbidna pozicijam perpendikulari
cilindriska kartridza (900) garenvirziena asij.

6.  Kartridzs (900) saskana ar jebkuru no 3. I1dz 5. pretenzijai,
kas raksturigs ar to, ka aizbidnim (940) ir uznemsanas nodali-
jums (942), kur$ abos galos ir atvérts cilindriska kartridza garenass
virziena un kur$ uznem noteiktu medikamenta devu (T).

7. Kartridzs (900) saskana ar 6. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka atdali$anas ierice (910) papildus satur apak$éjo karka-
su (920), un ar to, ka apak$éjam karkasam (920) ir atvere (922)
devas izsniegSanai, kas ir nobidita attieciba pret cilindriska kar-
tridza garenvirziena asi un atrodas viena limeni ar uznemsanas
nodalijumu (942) viena no divam aizbidna (940) pozicijam.

8.  Kartridza (900) saskana ar jebkuru no 1. [idz 7. pretenzijai
izmantoSsana medikamenta devu (T) glabasanai.

9. IzmantoSana saskana ar 8. pretenziju, kas raksturiga ar
to, ka medikamenta devas (T) ir hormonalie preparati.

10. Medikamentu dozators (1) cieta medikamenta devam (T),
kas projektéts, lai uznemtu nomainamu kartridzu (900), kur$ satur
tvertni medikamenta devam (T) un atdaliSanas ierici noteiktu medi-
kamenta devu (T) izsnieg$anai, turklat medikamenta dozators (1)
satur vismaz vienu iedarbinasanas ierici (14, 220, 224, 226; 15,
210; 230) priek$ atdaliSanas ierices (910) un arT lidzeklus opera-
tivas saites izveidoSanai starp vismaz vienu iedarbinaSanas ierici
un kustigu mehanismu (940) uz atdaliSanas ierices (910) noteiktas
medikamenta devas (T) atdaliSanai no tvertnes un izsniegSanai no
medikamenta dozatora (1), turklat medikamenta deva (T) neno-
nak saskarsmé ar medikamenta dozatoru (1) tas atdaliSanas un
izsniegSanas bridi no medikamenta dozatora (1).

11.  Medikamenta dozators (1) saskana ar 10. pretenziju cieta
medikamenta devam, kur$ satur nomainamu kartridzu (900) saskana
ar jebkuru no 1. lidz 7. pretenzijai.

12. Medikamenta dozatora (1) saskana ar 10. vai 11. pretenziju
izmantosana medikamenta devu (T) uzglabasanai un izsniegSanai.

13. IzmantoSana saskana ar 12. pretenziju, kas raksturiga ar
to, ka medikamenta devas ir hormonalie preparati.
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(54) DITIIN-TETRAKARBOKSIMIDU IZMANTOSANA FITO-
PATOGENU SENISU APKAROSANAI
USE OF DITHIIN TETRACARBOXIMIDES FOR COMBAT-
ING PHYTOPATHOGENIC FUNGI
(57) 1. Ditiin-tetrakarboksimidu ar visparéjo formulu (1):

Q (ﬁ)n (o}
S
RN | | N-R® O
S
o) O
kura

R" un R?ir vienadi vai dazadi un apzimé ddenraza atomu; C, ;alk-
ilgrupu, kas neobligati ir mono- vai poliaizvietota ar halogéna
atomu, -OR?, -COR?; C, cikloalkilgrupu, kas neobligati ir mono- vai
poliaizvietota ar halogéna atomu, C, ,alkilgrupu vai C, halogén-
alkilgrupu; arilgrupu vai aril-(C, ,alkil)grupu, no kuram katra ir ne-
obligati mono- vai poliaizvietota ar halogéna atomu, C, ,alkilgrupu,
C, ,halogénalkilgrupu, -COR* vai sulfonilaminogrupu;

R® apzimé Gdenraza atomu, C, ,alkilgrupu, C, alkilkarbonilgrupu
vai arilgrupu, kas neobligati ir mono- vai poliaizvietota ar halogéna
atomu, C, ,alkilgrupu vai C, ,halogénalkilgrupu;

R* apzimé hidroksilgrupu, C, ,alkilgrupu vai C, ,alkoksigrupu;

n apzimé 0 vai 1,

izmantoSana novaktu auglu vai darzenu aizsardzibai pret fitopa-
togénam sénitem.

2. IzmantoSana saskana ar 1. pretenziju, kas raksturiga ar
to, ka slimiba tiek izraisita ar vienu no Sadiem ierosinatajiem:
Colletotrichum gints, pieméram, Colletotrichum gloeosporioides;
Fusarium gints, pieméram, Fusarium semitectum, Fusarium solani,
Fusarium oxysporum; Verticillium gints; Botrytis gints, pieméram,
Botrytis cinerea; Phomopsis gints; Alternaria §ints; Phytophthora
gints, pieméram, Phytophthora cactorum; Septoria gints; Monilinia
gints, pieméram, Monilinia laxa; Venturia gints, pieméram, Ventu-
ria inaequalis; Glomerella gints, pieméram, Glomerella cingulata,
Sclerotinia gints; Penicillium gints, pieméram, Penicillium expansum;
Gloeosporium gints; Stemphyllium gints; Thielaviopsis gints; Asper-
gillus gints, pieméram, Aspergillus niger, Nectria gints, pieméram,
Nectria galligena.

3. lzmantoSana saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas rakstu-
riga ar to, ka augli un darzeni ir izvéléti no graudiem, pieméram,
kvieSiem, mieziem, rudziem, tritikales, risiem, prosas un auzam;
bietéem, pieméram, cukurbietém un lopbaribas bietém; séklenaug-
liem, kaulenaugliem un auglu un ogu kultdram, pieméram, aboliem,
bumbieriem, aprikozém, kirSiem, mandelém un persikiem, ka art
zemeném; pupam, ziriem, sojas; ellas augiem, pieméram, rapsa,
sinepém, magoném, olivam, saulespukém, kokosriekstiem, kakao,
zemesriekstiem; kirbjaugiem, pieméram, gurkiem; kokvilnas, citro-
niem, apelsiniem un greipfratiem; kapostaugiem, pieméram, baltiem
kapostiem, sarkaniem kapostiem, brokoliem, ziedkapostiem, briseles
kapostiem, Pak Coi, kolrabjiem, redisiem; darzeniem, pieméram,
puraviem, tomatiem, sipoliem, kartupeliem; vai kukuruzas, tabakas,
kafijas, cukurniedrém, vinogam.

(11) 2386203

1400

4. IzmantoSana saskana ar 1., 2. vai 3. pretenziju, kas rak-
sturiga ar to, ka ditiin-tetrakarboksimidi ar visparéjo formulu (l) ir
izvéléti no rindas:

(1) 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(2) 2,6-dietil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(3) 2,6-dipropil-1H,5H-[1,4]dititno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(4) 2,6-di(propan-2-il)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(5) 2,6-diciklopropil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(6) 2,6-bis(2,2,2-trifluoretil)-1H,5H-[1,4]ditino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(7) 2,6-bis[1-(trifluormetil)ciklopropil]-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-
c:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(8) 1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’ldipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(9) 2,6-bis(3,5-dihlorfenil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’[dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(10) 2,6-difenil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(11) 2,6-dibenzil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(12) 2,6-bis(2-metoksietil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(13) 2,6-bis(2-hidroksibutil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(14) 2,6-bis(2-hidroksipropil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(15) 2,6-bis(2-fenoksietil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(16) 2,6-bis(2-etoksietil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[13-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(17) 2,6-bis(2-fenilpropan-2-il)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]di-
pirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(18) 2,6-bis(1-feniletil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(19) 2,6-bis(2-metoksi-2-metilpropil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-
c¢:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(20) 2,6-di-terc-butil-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(21) (1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]ditiino[2,3-
c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dietan-2,1-diildiacetats;

(22) 4,4’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibenzolsulfonamids;

(23) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-¢:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dietikskabe;

(24) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dipropanskabe;

(25) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibutanskabe;

(26) 2,2°(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)diheksanskabe;

(27) 2,2°(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)bis(3,3-dimetilbutanskabe);

(28) 3,3'-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibutanskabe;

(29) 5,5-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dipentanskabe;

(30) 2,6-bis[3-(trifluormetil)cikloheksil]-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-
c:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(31) 2,6-bis[3-(trifluormetil)fenil]-1H,5H-[1,4]ditino[2,3-c:5,6-c']di-
pirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(32) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)bis(3-fenilpropanskabe);

(33) 2,6-bis(2-hidroksietil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(34) 2,6-bis(2-hidroksi-2-metilpropil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-
¢’ldipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(35) (1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]ditiino[2,3-
c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibutan-1,2-diildiacetats;

(36) (1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]ditiino[2,3-
c¢:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dipropan-1,2-diildiacetats;
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(37) 2,6-bis(hidroksimetil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c']dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(38) 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons-4-oksids;

(39) 2-etil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-
tetrons;

(40) dietil-2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)diheksanoats;

(41) 2-[2-(1-etoksi-1-oksobutan-2-il)-1,3,5,7-tetraokso-2,3,5,7-
tetrahidro-1H,6H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-6-il]butanskabe.

5. IzmantoSana saskana ar 1., 2., 3. vai 4. pretenziju, kas
raksturiga ar to, ka augli un darzeni ir izvéléti no seklenaugliem,
kaulenaugliem un auglu un ogu kultdram, tadiem, ka aboli, bum-
bieri, aprikozes, kirsi, mandeles un persiki, ka arT zemenes; citroni,
apelsini un greipfrati; vinogas.

6.  Panémiens slimibu, kas rodas péc raZzas novak$anas un/vai
glabasanas laika, apkaro$anai, apstradajot auglus un darzenus ar
vismaz vienu ditiin-tetrakarboksimidu ar visparéjo formulu (1):

o (ﬁ)n o)
S

RN | |
s

0 o) ,

N—R? o

kura

R" un R?ir vienadi vai dazadi un apzimé ddenraza atomu; C, ;alk-
ilgrupu, kas neobligati ir mono- vai poliaizvietota ar halogéna
atomu, -OR?, -COR?; C, cikloalkilgrupu, kas neobligati ir mono- vai
poliaizvietota ar halogéna atomu, C, ,alkilgrupu vai C, halogén-
alkilgrupu; arilgrupu vai aril-(C, ,alkil)grupu, no kuram katra ir ne-
obligati mono- vai poliaizvietota ar halogéna atomu, C, ,alkilgrupu,
C, ,halogénalkilgrupu, -COR* vai sulfonilaminogrupu;

R® apzimé Gdenraza atomu, C, ,alkilgrupu, C, alkilkarbonilgrupu
vai arilgrupu, kas neobligati ir mono- vai poliaizvietota ar halogéna
atomu, C, ,alkilgrupu vai C, halogénalkilgrupu;

R* apzimé hidroksilgrupu, C, ,alkilgrupu vai C, ,alkoksigrupu;

n apzimé 0 vai 1,

novaktu auglu vai darzenu aizsardzibai pret fitopatogénam sénitém.

7. Panémiens saskana ar 6. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka slimiba tiek izraisita ar vienu no S$adiem ierosinatajiem:
Colletotrichum gints, pieméram, Colletotrichum gloeosporioides;
Fusarium §ints, pieméram, Fusarium semitectum, Fusarium solani,
Fusarium oxysporum; Verticillium gints; Botrytis gints, pieméram,
Botrytis cinerea; Phomopsis §ints; Alternaria gints; Phytophthora
gints, pieméram, Phytophthora cactorum; Septoria gints; Monilinia
gints, piemé&ram, Monilinia laxa; Venturia gints, pieméram, Ventu-
ria inaequalis; Glomerella gints, pieméram, Glomerella cingulata,
Sclerotinia gints; Penicillium gints, piemé&ram, Penicillium expansum;
Gloeosporium gints; Stemphyllium gints; Thielaviopsis gints; Asper-
gillus gints, piemé&ram, Aspergillus niger; Nectria gints, pieméram,
Nectria galligena.

8. Panémiens saskana ar 6. vai 7. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka augli un darzeni ir izvéléti no graudiem, pieméram,
kvieSiem, mieziem, rudziem, tritikales, risiem, prosas un auzam;
bietém, pieméram, cukurbietém un lopbaribas bietém; séklenaug-
liem, kaulenaugliem un auglu un ogu kultiram, pieméram, aboliem,
bumbieriem, aprikozém, kirSiem, mandelém un persikiem, ka art
zemeném; pupam, ziriem, sojas; ellas augiem, pieméram, rapsa,
sinepém, magoném, olivam, saulespukém, kokosriekstiem, kakao,
zemesriekstiem, kirbjaugiem, pieméram, gurkiem; kokvilnas, citro-
niem, apelsiniem un greipfratiem; kapostaugiem, pieméram, baltiem
kapostiem, sarkaniem kapostiem, brokoliem, ziedkapostiem, briseles
kapostiem, Pak Coi, kolrabjiem, redisiem; darzeniem, pieméram,
puraviem, tomatiem, sipoliem, kartupeliem; vai kukurdzas, tabakas,
kafijas, cukurniedrém, vinogam.

9.  Panémiens saskana ar 6., 7. vai 8. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka ditiin-tetrakarboksimidi ar visparéjo formulu (l) ir izvéeléti
no rindas:

(1) 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(2) 2,6-dietil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(3) 2,6-dipropil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(4) 2,6-di(propan-2-il)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(5) 2,6-diciklopropil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(6) 2,6-bis(2,2,2-trifluoretil)-1H,5H-[1,4]ditino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(7)  2,6-bis[1-(trifluormetil)ciklopropil]-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-
¢’ldipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(8) 1H,5H-[1,4]ditino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetr-
ons;

(9) 2,6-bis(3,5-dihlorfenil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’[dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(10) 2,6-difenil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(11) 2,6-dibenzil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(12) 2,6-bis(2-metoksietil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(13) 2,6-bis(2-hidroksibutil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’|dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(14) 2,6-bis(2-hidroksipropil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(15) 2,6-bis(2-fenoksietil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(16) 2,6-bis(2-etoksietil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[13-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(17) 2,6-bis(2-fenilpropan-2-il)-1H,5H-[1,4]ditino[2,3-c:5,6-c’]di-
pirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(18) 2,6-bis(1-feniletil)-1H,5H-[1,4]ditilno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(19) 2,6-bis(2-metoksi-2-metilpropil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-
¢’ldipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(20) 2,6-di-terc-butil-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(21) (1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]ditiino[2,3-
c¢:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dietan-2,1-diildiacetats;

(22) 4,4’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibenzolsulfonamids;

(23) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-¢:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dietikskabe;

(24) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dipropanskabe;

(25) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibutanskabe;

(26) 2,2°(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)diheksanskabe;

(27) 2,2°(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)bis(3,3-dimetilbutanskabe);

(28) 3,3'-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibutanskabe;

(29) 5,5-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dipentanskabe;

(30) 2,6-bis[3-(trifluormetil)cikloheksil]-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-
c¢:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(31) 2,6-bis[3-(trifluormetil)fenil]-1H,5H-[1,4]ditino[2,3-c:5,6-c']di-
pirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(32) 2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)bis(3-fenilpropanskabe);

(33) 2,6-bis(2-hidroksietil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(34) 2,6-bis(2-hidroksi-2-metilpropil)-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-
¢’ldipirol-1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(35) (1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]ditiino[2,3-
c¢:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dibutan-1,2-diildiacetats;

(36) (1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]ditiino[2,3-
c¢:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)dipropan-1,2-diildiacetats;

(37) 2,6-bis(hidroksimetil)-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons;

(38) 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetrons-4-oksids;

(39) 2-etil-1H,5H-[1,4]ditiTno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-1,3,5,7(2H,6H)-
tetrons;

(40) dietil-2,2’-(1,3,5,7-tetraokso-1,3,5,7-tetrahidro-2H,6H-[1,4]di-
titno[2,3-c:5,6-c’]dipirol-2,6-diil)diheksanoats;

1401



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

(41) 2-[2-(1-etoksi-1-oksobutan-2-il)-1,3,5,7-tetraokso-2,3,5,7-
tetrahidro-1H,6H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c’]dipirol-6-il]butanskabe.

10. Panémiens saskana ar 6., 7., 8. vai 9. pretenziju, kas
raksturigs ar to, ka augli un darzeni ir izvéléti no seklenaugliem,
kaulenaugliem un auglu un ogu kultdram, tadiem, ka aboli, bum-
bieri, aprikozes, kirsi, mandeles un persiki, ka arT zemenes; citroni,
apelsini un greipfrati; vinogas.

(51) €CO7D 453/02(20060")
AG61K 31/439(200601)
AG61P 3/001200607)
AG61P 25/02(200607)
AG61P 25/04200607)
AG61P 25/062006")
AG61P 25/28(200607)
AG61P 29/0020061)

(21) 10701307.0 (22) 25.01.2010

(43) 30.11.2011

(45) 25.06.2014

(31) 147260 P (32) 26.01.2009 (33) US

(86) PCT/US2010/021926 25.01.2010

(87) WO02010/085724 29.07.2010

(73) Targacept Inc., 100 North Main Street, Suite 1510, Winston-
Salem, NC 27101, US

(72) BENCHERIF, Merouane, US
FEDOROV, Nikolai, US
HAUSER, Terry, US
JORDAN, Kristen, US
LETCHWORTH, Sharon, Rae, US
MAZUROQV, Anatoly, US
MUNOZ, Julio, A., US
SPEAKE, Jason, US
YOHANNES, Daniel, US

(74) Potter Clarkson LLP, The Belgrave Centre, Talbot Street,
Nottingham NG1 5GG, GB
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) (2S,3R)-N-(2-((3-PIRIDINIL)METIL)-1-AZABICIK-
LO[2.2.2]OKT-3-IL)-3,5-DIFLUORBENZAMIDA IEGUSANA
UN TERAPEITISKA IZMANTOSANA
PREPARATION AND THERAPEUTIC APPLICATIONS
OF (2S,3R)-N-(2-((3-PYRIDINYL)METHYL)-1-AZABICYC-
LO[2.2.2]0CT-3-YL)-3,5-DIFLUOROBENZAMIDE

(57) 1. Savienojums (2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabicik-

lo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamids (formula I) vai ta farmaceitiski
pienemams sals

(1) 2389378

F .
H
|
N
F
fe)
N “
‘ AN
_~N

Formula |

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas batiba nesatur
vienu vai vairakus no $adas virknes: (2R,3S)-N-(2-((3-piridinil)metil)-
1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamids, (2R,3R)-N-(2-((3-
piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamids un
(2S,3S)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluor-
benzamids.

3.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju ka pievienotas
skabes sals, turklat skabe ir izvéléta no virknes: salsskabe, metan-
sulfoskabe, maleinskabe, fosforskabe, 1-hidroksi-2-naftionskabe,
malonskabe, L-vinskabe, fumarskabe, citronskabe, L-abolskabe,
R-mandelskabe, S-mandelskabe, dzintarskabe, 4-acetamidobenzo-
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skabe, adipinskabe, glutarskabe, di-p-toluoil-D-vinskabe, skabenska-
be, D-glikuronskabe, 4-hidroksibenzoskabe, 4-metoksibenzoskabe,
(1S)-(+)-10-kamparsulfonskabe, (1R,3S)-(+)-kamparskabe un
p-toluolsulfonskabe, vai ta hidrats vai solvats.

4.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, kura skabes molara
attieciba pret (2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-
3-il)-3,5-difluorbenzamidu ir 1:2 vai 1:1.

5.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas izvéléts no
virknes:
(2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluor-
benzamida monohidrohlorids vai ta hidrats vai solvats;
(2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluor-
benzamida monofosfats vai ta hidrats vai solvats;
(2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluor-
benzamida mono-4-hidroksibenzoats vai ta hidrats vai solvats; un
(2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluor-
benzamida hemi-4-hidroksibenzoats vai ta hidrats vai solvats.

6.  Savienojums (2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabicik-
lo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamids vai ta farmaceitiski pienemams
sals saskana ar 1. pretenziju, kas vai nu atseviski, vai kompozicija
satur (2R,3R)-, (2S,3S)- vai (2R,3S)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabi-
ciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamidu mazak neka 25 masas %.

7. Savienojums saskana ar 6. pretenziju, kas vai nu atseviski,
vai kompozicija satur (2R,3R)-, (2S,3S)- vai (2R,3S)-N-(2-((3-piridin-
il)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamidu mazak neka
15 masas %.

8.  Savienojums saskana ar 6. pretenziju, kas vai nu atseviski,
vai kompozicija satur (2R,3R)-, (2S,3S)- vai (2R,3S)-N-(2-((3-piridin-
il)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamidu mazak neka
5 masas %.

9.  Savienojums saskana ar 6. pretenziju, kas vai nu atseviski,
vai kompozicija satur (2R,3R)-, (2S,3S)- vai (2R,3S)-N-(2-((3-piridin-
il)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamidu mazak neka
2 masas %.

10. Savienojums saskana ar 6. pretenziju, kas vai nu atseviski,
vai kompozicija satur (2R,3R)-, (2S,3S)- vai (2R,3S)-N-(2-((3-piridin-
il)metil)-1-azabiciklo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamidu mazak neka
1 masas %.

11. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas batiba ir kris-
talisks.

12. Savienojuma (2S,3R)-N-(2-((3-piridinil)metil)-1-azabicik-
lo[2.2.2]okt-3-il)-3,5-difluorbenzamidhidrohlorida polimorfa forma
saskana ar 11. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka rentgendifrak-
togrammai, kas ietver vienu vai vairakus maksimumus, kuri izteikti
2-téta +0,5 gradu robezas, ir viens vai vairaki $adi maksimumi:

26,2 |.

13. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [idz 12. pretenzijai
izmantoSana medikamenta iegli$ana a7 izraisitu slimibu vai trau-
céjumu arstéSanai vai profilaksei.

14. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [idz 12. pretenzijai
izmantoSana a7 izraisttu slimibu vai traucéjumu arstéSana vai
profilaksé.

15. IzmantoSana saskana ar 13. pretenziju vai savienojums
izmantoSanai saskana ar 14. pretenziju, kura slimiba vai traucgjumi
ir izvéleti no Sadas virknes:

i) sapes, kas ir viena vai vairakas no $adam sapém: akatas,
neirologiskas, iekaisuma, neiropatiskas, hroniskas sapes, stipras
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hroniskas sapes, pécoperacijas sapes, sapes, kas saistitas ar
VEézi, stenokardijas sapes, nieru vai zults koliku izraisitas sapes,
menstruaciju sapes, migrénas sapes, podagras, artrita, reimatoido
slimibu, tenosinovita, vaskulita, triszaru vai herpétiskas neiralgijas,
diabéta neiropatijas sapes, kauzalgijas, muguras lejasdalas sapes,
deaferentacijas sindromu un pleca pinumu avulsijas sapes;

ii)  metabolais sindroms, pienem8anas svara, 1. tipa cukura
diabéts, 2. tipa cukura diabéts vai diabétiska neiropatija;

iii) iekaisums, tai skaita viens vai vairaki no $adiem: ar psoriazi,
astmu, aterosklerozi, idiopatisko plausu fibrozi saistits iekaisums,
hroniski un akdti iekaisumi, psoriaze, endotoksémija, podagra, akita
pseidopodagra, akits podagras artrits, artrits, reimatoidais artrits,
osteoartrits, allotransplantata atgrG$ana, hroniska transplantata
atgri$ana, astma, ateroskleroze, monomolekulars fagocitu atkarigs
plausu ievainojums, atopiskais dermatits, hroniska obstruktiva plau-
Su slimiba, pieauguso respiratora distresa sindroms, ar sirpjveida
Sunu slimibu saistits akdts kraskurvja sindroms, zarnu iekaisuma
slimibas, Krona slimiba, Calainais kolits, akdts holangits, aftozais
stomatits, paucits, glomerulonefrits, lupus nefrits, tromboze un
transplantata reakcija pret saimnieku; un

iv)  kognitivie traucéjumi, tai skaita viens vai vairaki no $a-
diem: ar vecumu saistita atminas pasliktinasanas, viegli kognitivi
traucéjumi, pirmsvecuma demence, agrina Alcheimera slimiba,
vecuma demence, Alcheimera tipa demence, viegla vai vidé&ji sma-
ga Alcheimera tipa demence, Levi kermeniSu demence, vaskulara
demence, Alcheimera slimiba, triekas, AIDS demences komplekss,
ar uzmanibas deficitu saistiti trauc&jumi, ar uzmanibas deficitu un
hiperaktivitati saistiti traucéjumi, disleksija, Sizofrénija, Sizofrénijas
tipa traucéjumi, Sizoafektivi traucéjumi, ar Sizofréniju saistita kogni-
tiva nepietiekamiba un ar Sizofréniju saistita kognitiva disfunkcija.

16. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. Iidz 12. pretenzijai un vienu vai vairakus farma-
ceitiski pienemamus neséjus.

17. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [idz 13. pretenzijai
izmantoSana acetilholina aktivitates pastiprinasanai.

(51) CO7H 19/24:200601)
AG61K 31/7064200601)
AG61P 31/14200607)

(21) 10704068.5 (22) 09.02.2010

(43) 21.12.2011

(45) 18.12.2013

(31) 151248 P (32) 10.02.2009 (33) US

(86) PCT/US2010/023586 09.02.2010

(87) W0O2010/093608 19.08.2010

(73) Gilead Sciences, Inc., 333 Lakeside Drive, Foster City,
CA 94404, US

(72) BUTLER, Thomas, US
CHO, Aesop, US
KIM, Choung, U., US
XU, Jie, US

(74) Reitstotter - Kinzebach, Patentanwalte, Sternwartstrasse 4,
81679 Miinchen, DE
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv

(54) I§ARBANUKLEOZTDA ANALOGI PRETVIRUSU ARSTE-
SANAI
CARBA-NUCLEOSIDE ANALOGS FOR ANTIVIRAL
TREATMENT

(57) 1. Savienojums ar formulu (lIl):

(1) 2396340

Formula III

vai ta farmaceitiski pienemams sals vai esteris;
kur:

R? ir OH;

R* ir OH;

R® ir 0denraza atoms;

R® ir 0denraza atoms vai CN;

R” ir Gdenraza atoms vai ir izvéléts no

- u/o
25 L T

C(R);

0
[ R >—C(R); [ | >—cm),
un
o o
| /n\)\o - R
/ \
AN
| »
(R

>

katrs R neatkarigi ir Gdenraza atoms, C, .alkilgrupa, aizvietota
C, ;alkilgrupa, C, ;alkenilgrupa, aizvietota C, ;alkenilgrupa, C, salkinil-
grupa, aizvietota C, ;alkinilgrupa, C,,.arilgrupa, aizvietota C_, aril-
grupa, C,, heterociklilgrupa vai aizvietota C, , heterociklilgrupa;
X2 ir séra atoms;
R® ir OH vai NH,;
R? ir NH, vai, ja R® ir NH,, R? var bat arT GdenraZa atoms; un
R ir Gdenraza atoms.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur R® ir Gdenraza
atoms.

3.  Savienojums, kas ir ar formulu:

NH, o NH,
S A s 9 gy N
HO = _} O-R=0— o =\ =
o = Q 6 N
_72‘8/\/
HO OH , HO OH
[o] NH,
S N [o] [o] s
Ho~ o 3= _[|  HO-P-0-P-0-P-0— o H={ _J'
NH, OH OH OH N
HO OH , HO OH ,
° \rO 0
H ST o
o
- h,,_‘;,?_ S N‘,Plio oA~ W
° ) A NZ ° N
? Q HO ©OH NH,
HO OH o
NH;
H . s Yy
2 N/ A O‘F‘ o o =L _J
(\ 9 s ™ = ¢ N
N _P- 10 ==
N o 0. F—
— o h
o\lro
HG OH o
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OH OH OH N" NH,

vai

vai ta farmaceitiski pienemams sals vai esteris.

4.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur terapeitiski efektivu
savienojuma saskana ar jebkuru no 1. I1dz 3. pretenzijai daudzumu
un farmaceitiski pienemamu neséju.

1404

5. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 4. pretenziju, kas
papildus satur vismaz vienu papildu terapeitisku l1dzekli.

6.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 5. pretenziju, kas
papildus satur vismaz vienu papildu terapeitisku l1dzekli, kas izvéléts
no grupas, kas sastav no interferoniem, ribavirina vai ta analogiem,
HCV NS3 proteazes inhibitoriem, alfa-glikozidazes 1 inhibitoriem,
hepatoprotektantiem, HCV NS5B polimerazes nukleozida vai
nukleotida inhibitoriem, HCV NS5B polimerazes ne-nukleozida
inhibitoriem, HCV NS5A inhibitoriem, TLR-7 agonistiem, ciklofilina
inhibitoriem, HCV IRES inhibitoriem, farmakokinétiskiem pastipri-
natajiem vai citam zalem HCV arstéSanai, vai to maisijumiem.

7. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai
izmantoSanai Flaviviridae virusa izraisitas virusu infekcijas arsté-
Sanas panémiena.

8.  Savienojums izmantoSanai saskana ar 7. pretenziju, kur
viruss ir izvéléts no grupas, kas sastav no tropu drudza virusa,
dzeltenas kaites virusa, Rietumnilas virusa, Japanas encefalita viru-
sa, érCu encefalita virusa, Kunjina virusa, Mureja ielejas encefalita
virusa, Sv. Luisa encefalita virusa, Omskas hemoragiska drudza
virusa, liellopu viralas caurejas virusa, Zika virusa un C hepatita
virusa.

9.  Savienojums izmantoSanai saskana ar 8. pretenziju, kur
virusa infekciju izraisa C hepatita viruss.

10. Savienojums izmantoSanai saskana ar 8. vai 9. pretenziju,
kas papildus ietver vismaz vienu papildu terapeitisku lidzekli, kas
izvéléts no grupas, kas sastav no interferoniem, ribavirina vai ta
analogiem, HCV NS3 proteazes inhibitoriem, alfa-glikozidazes 1 in-
hibitoriem, hepatoprotektantiem, HCV NS5B polimerazes nukleozida
vai nukleotida inhibitoriem, HCV NS5B polimerazes ne-nukleozida
inhibitoriem, HCV NS5A inhibitoriem, TLR-7 agonistiem, ciklofilina
inhibitoriem, HCV IRES inhibitoriem, farmakokinétiskiem pastipri-
natajiem vai citam zalem HCV arstéSanai, vai to maisijumiem.

(51) CO7D 401/141200690
CO7D 403/1220050)
CO7D 405/14(20050)
A61K 31/517(20050)
A61P 35/00200607

(21) 10706113.7 (22) 26.02.2010

(43) 04.01.2012

(45) 15.01.2014

(1) 2401267

(31) 294083 P (32) 11.01.2010 (33) US
294490 P 13.01.2010 us
156447 P 27.02.2009 us

(86) PCT/US2010/025500 26.02.2010

(87) WO02010/099379 02.09.2010

(73) Ambit Biosciences Corporation, 11080 Roselle Street, San
Diego, CA 92121, US

(72) ABRAHAM, Sunny, US
CHAQ, Qi, US
HADD, Michael, J., US
HOLLADAY, Mark, W., US
LIU, Gang, US
SETTI, Eduardo, US

(74) Weber, Martin, Jones Day, Prinzregentenstrafie 11, 80538
Minchen, DE
Jevgenija GAINUTDINOVA, Juridiska firma METIDA,
Tomsona iela 24-15, Riga, LV-1013, LV

(54) JAK KINAZI MODULEJOSA HINAZOLINA ATVASINAJUMI
UN TO IZMANTOSANA METODES
JAK KINASE MODULATING QUINAZOLINE DERIVATIVES
AND THEIR USE IN METHODS

(57) 1. Savienojums ar formulu (l):
Rd
/
N-—N
RS\N/U\/)\Ra
Ry F
6y N1 |
RO, v « TR
R' R? (1)
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vai ta farmaceitiski pienemami sali, solvati vai hidrati, kur
R" un R? izvélas no (i), (ii), (iii), (iv) un (v) $adi:

(i) R'un R? kopa veido =0, =S, =NR°® vai =CR'"R'";

(i) R"un R? abi ir -OR®, vai R' un R? kopa ar oglekla atomu,
ar kuru tie ir saistiti, veido dioksacikloalkilgrupu;

(i) R"ir Gdenraza atoms vai halogéna atoms; un R? ir halogéna
atoms;

(iv) R'iralkilgrupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai
arilgrupa, kur alkilgrupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu vai
arilgrupu neobligati aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem,
izvéloties no halogéna atomiem, ciangrupas, alkilgrupas, -R*OR",
-RXS(O)QRV, -R*"NRYR? un -C(O)ORY; un R? ir halogéna atoms vai
-OR?®; un

(v) R'ir halogéna atoms, -OR'™, -NR™R™ vai -S(O),R"; un
R? ir Gdenraza atoms, deitérija atoms, alkilgrupa, alkenilgrupa,
alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai arilgrupa, kur alkilgrupu, alkenilgru-
pu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu vai arilgrupu neobligati aizvieto ar
vienu vai vairakiem aizvietotajiem, izvéloties no halogéna atomiem,
ciangrupas, alkilgrupas, -R*ORY, -RXS(O)qRv un -R'NR'R?

R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, alkilgrupa, ciangrupa,
halogénalkilgrupa, cikloalkilgrupa, cikloalkilalkilgrupa, hidroksilgrupa
vai alkoksigrupa;

R* un R® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms vai alkilgrupa;

katru R® neatkarigi izvélas no halogéna atomiem, alkilgrupas,
alkenilgrupas, alkinilgrupas, halogénalkilgrupas, cikloalkilgrupas,
-R*OR™, -R"NR"R?* un -R*S(O) R";

katrs R” neatkarigi ir halogéna atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa
vai -R*ORY,

R® ir alkilgrupa, alkenilgrupa vai alkinilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa, hidroksilgrupa,
alkoksigrupa vai aminogrupa;

R' ir ddenraza atoms vai alkilgrupa;

R" ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa vai -C(O)ORS;
R izvélas no tdenraza atoma, alkilgrupas, alkenilgrupas, alkinil-
grupas, cikloalkilgrupas, cikloalkilalkilgrupas, heterociklilgrupas,
heterociklilalkilgrupas, arilgrupas, aralkilgrupas, heteroarilgrupas,
heteroaralkilgrupas, -C(O)RY, -C(O)OR" un -C(O)NRYR?, kur alkil-
grupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu, cikloalkilalkilgrupu,
heterociklilgrupu, heterociklilalkilgrupu, arilgrupu, aralkilgrupu,
heteroarilgrupu vai heteroaralkilgrupu katru neobligati aizvieto ar
vienu vai vairakiem aizvietotajiem, neatkarigi izvéloties no halogéna
atomiem, oksogrupas, alkilgrupas, hidroksilgrupas, alkoksigrupas,
aminogrupas un alkiltiogrupas;

R™ un R™ izvélas $adi:

(i) R™ ir ddenraza atoms vai alkilgrupa; un R™ izvélas no
Gdenraza atoma, alkilgrupas, alkenilgrupas, alkinilgrupas, ciklo-
alkilgrupas, cikloalkilalkilgrupas, heterociklilgrupas, heterociklil-
alkilgrupas, arilgrupas, aralkilgrupas, heteroarilgrupas, hetero-
aralkilgrupas, alkoksigrupas, -C(O)RY, -C(O)ORY, -C(O)NRYR? un
-S(O)qRV, kur alkilgrupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu,
cikloalkilalkilgrupu, heterociklilgrupu, heterociklilalkilgrupu, arilgrupu,
aralkilgrupu, heteroarilgrupu vai heteroaralkilgrupu katru neobligati
aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, neatkarigi izvéloties
no halogéna atomiem, oksogrupas, alkilgrupas, hidroksilgrupas,
alkoksigrupas, aminogrupas un alkiltiogrupas; vai

(i) R™ un R™ kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saistiti,
veido heterociklilgrupu vai heteroarilgrupu, kur heterociklilgrupu vai
heteroarilgrupu neobligati aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvie-
totajiem, neatkarigi izvéloties no halogéna atomiem, alkilgrupas,
hidroksilgrupas, alkoksigrupas, aminogrupas un alkiltiogrupas, un
kur heterociklilgrupu arT neobligati aizvieto ar oksogrupu;

R'™ ir alkilgrupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa, ciklo-
alkilalkilgrupa, heterociklilgrupa, heterociklilalkilgrupa, arilgrupa,
aralkilgrupa, heteroarilgrupa, heteroaralkilgrupa, -C(O)NRYR? vai
-NRYR?, kur alkilgrupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu,
cikloalkilalkilgrupu, heterociklilgrupu, heterociklilalkilgrupu, arilgrupu,
aralkilgrupu, heteroarilgrupu vai heteroaralkilgrupu katru neobligati
aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, neatkarigi izvéloties
no halogéna atomiem, oksogrupas, alkilgrupas, hidroksilgrupas,
alkoksigrupas, aminogrupas un alkiltiogrupas;

R ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa, hidroksiC, calkil-
grupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa, cikloalkilalkilgrupa,
heterociklilgrupa, heterociklilalkilgrupa, arilgrupa, aralkilgrupa,
heteroarilgrupa vai heteroarilalkilgrupa; kur R'® neobligati aizvieto ar

l[dz 3 Q' grupam, katru Q' neatkarigi izvéloties no alkilgrupas, hidr-
oksilgrupas, halogéna atomiem, halogénalkilgrupas, alkoksigrupas,
ariloksigrupas, alkoksialkilgrupas, alkoksikarbonilgrupas, alkoksi-
sulfonilgrupas, karboksilgrupas, cikloalkilgrupas, heterociklilgrupas,
arilgrupas, heteroarilgrupas, halogénarilgrupas un aminogrupas;
R un R% izvélas $adi:

(i) R un R® katrs neatkarigi ir 0denraza atoms vai alkilgrupa;
vai

(i) R' un R kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saistiti,
veido heterociklilgrupu vai heteroarilgrupu, ko neobligati aizvieto ar
vienu lidz 2 grupam, katru neatkarigi izvéloties no halogéna atomiem,
alkilgrupas, halogénalkilgrupas, hidroksilgrupas un alkoksigrupas;
katrs R* neatkarigi ir alkiléngrupa vai tieSa saite;
RY ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, alkenilgrupa vai alkinilgrupa;
R" neatkarigi ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa
vai halogénalkilgrupa;
RY un R? izvélas sadi:

(i) RY un R* katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, alkilgrupa,
alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai halogénalkilgrupa;

(i) RY un R? kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saisttti,
veido heterociklilgrupu vai heteroarilgrupu, ko neobligati aizvieto ar
1 Idz 2 grupam, katru neatkarigi izvéloties no halogéna atomiem,
alkilgrupas, halogénalkilgrupas, hidroksilgrupas un alkoksigrupas;
n ir 0-4;
p ir 0-5; un
katrs q neatkarigi ir 0, 1 vai 2.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, ar formulu (Il)

R4
/
RS I\II/N
Rea \N/K/)\RS
60
R N ,
(R
Ree N

R69 R R? (11

vai ta farmaceitiski pienemams sals, solvats vai hidrats, kur
R" un R? izvélas no (i), (ii), (iii), (iv) un (v) $adi:

(i) R"un R? kopa veido =0, =S, =NR® vai =CR'"R";

(i) R"un R? abi ir -OR®, vai R' un R? kopa ar oglekla atomu,
ar kuru tie ir saistiti, veido dioksacikloalkilgrupu;

(i) R'ir Gdenraza atoms vai halogéna atoms, un R? ir halogéna
atoms;

(i)  R"ir alkilgrupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai
arilgrupa, kur alkilgrupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu vai
arilgrupu neobligati aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem,
izveloties no halogéna atomiem, alkilgrupas, -R*ORY, -RXS(O)qRV
un -R'NRYR?, un R? ir halogéna atoms vai -OR®; un

(i) R ir halogéna atoms, -OR™, -NR™R™, -S§(O)R™ vai
-R'7C(O)OR™, un R? ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, alkenilgrupa,
alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai arilgrupa, kur alkilgrupu, alkenilgru-
pu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu vai arilgrupu neobligati aizvieto ar
vienu vai vairakiem aizvietotajiem, izvéloties no halogéna atomiem,
alkilgrupas, -R*ORY, -RXS(O)CIRv un -R"NR'R?;

R® ir ddenraza atoms, alkilgrupa vai cikloalkilgrupa;

R* un R® katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms vai alkilgrupa;

R, R®, Rf un R® katru neatkarigi izvélas no halogéna atomiem,
alkilgrupas, halogénalkilgrupas un -R*OR’;

katru R’ neatkarigi izvélas no halogéna atomiem, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas vai -R*ORY;

R® ir alkilgrupa, alkenilgrupa vai alkinilgrupa;

R? ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa, hidroksilgrupa,
alkoksigrupa vai aminogrupa;

R ir ddenraza atoms vai alkilgrupa;

R" ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa vai -C(O)OR;
katrs R'? neatkarigi ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa,
hidroksialkilgrupa, alkoksialkilgrupa, aminoalkilgrupa, tioalkilgrupa,
heterociklilalkilgrupa vai -C(O)NR'R?;

R™ un R™ izvélas $adi:

(i) R™ ir ddenraza atoms vai alkilgrupa, un R izvélas no
Gdenraza atoma, alkilgrupas, halogénalkilgrupas, hidroksialkilgrupas,
alkoksialkilgrupas, aminoalkilgrupas, tioalkilgrupas, heterociklil-
alkilgrupas, -C(O)ORY, -C(O)ORY, -C(O)NRYR? un -S(O)qRV; vai
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(i) R™ un R™ kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saistiti,
veido heterociklilgrupu, ko neobligati aizvieto ar vienu vai vairakiem
aizvietotajiem, izvéloties no halogéna atomiem, oksogrupas, alkilgru-
pas, hidroksilgrupas, alkoksigrupas, aminogrupas un alkiltiogrupas;
R izvélas no Gdenraza atoma, alkilgrupas, halogénalkilgrupas,
hidroksialkilgrupas, alkoksialkilgrupas, aminoalkilgrupas, tioalkilgru-
pas, heterociklilalkilgrupas, -C(O)NR'R? un -NRYR?;

R' ir ddenraza atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa, hidroksialkil-
grupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa, cikloalkilalkilgrupa,
heterociklilgrupa, heterociklilalkilgrupa, arilgrupa, aralkilgrupa,
heteroarilgrupa vai heteroarilalkilgrupa; kur R'® neobligati aizvieto ar
1 idz 3 Q' grupam, kur katru Q' neatkarigi izvélas no alkilgrupas,
hidroksilgrupas, halogéna atomiem, halogénalkilgrupas, alkoksi-
grupas, ariloksigrupas, alkoksialkilgrupas, alkoksikarbonilgrupas,
karboksilgrupas, cikloalkilgrupas, heterociklilgrupas, arilgrupas,
heteroarilgrupas, halogénarilgrupas un aminogrupas;

RY ir alkilgrupa, alkenilgrupa vai alkinilgrupa;

katrs R* neatkarigi ir alkiléngrupa vai tieSa saite;

R" neatkarigi ir Gdenraza atoms vai alkilgrupa;

RY un R? izvélas sadi:

(i) RY un R? katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, alkilgrupa,
alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai halogénalkilgrupa; vai

(i) RY un R? kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saisttti,
veido heterociklilgrupu vai heteroarilgrupu, ko neobligati aizvieto ar
1 Idz 2 grupam, katru neatkarigi izvéloties no halogéna atomiem,
alkilgrupas, halogénalkilgrupas, hidroksilgrupas un alkoksigrupas;
un
katrs q neatkarigi ir 0, 1 vai 2.

3.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R" un
R? kopa veido =O; vai kur R" ir Gdenraza atoms vai fluora atoms,
un R? ir fluora atoms; vai kur R' ir hidroksilgrupa, metoksigrupa,
aminogrupa vai metoksikarbonilaminogrupa, un R? ir Gdenraza
atoms, metilgrupa, fenilgrupa vai fluorfenilgrupa.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz 3.,
kur R® ir Gdenraza atoms, alkilgrupa vai alkoksigrupa.

5. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju 1., 3. vai 4., kur
katru R® neatkarigi izvélas no Gdenraza atoma, halogéna atoma,
alkilgrupas, hidroksilgrupas un alkoksigrupas.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz 5.,
kur R ir halogéna atoms.

7. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. vai 3. idz
5., kur nir 0 vai 1.

8.  Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz 7.,
kur p ir 1 vai 2.

9.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kuram ir formula (l1I)
vai (llla)

N-NH -NH
AR J

HN
XN Z

—f T SN
%@ @\/:,)Y@mp

R! R? (1) vai R' R? (i1la)

vai ta farmaceitiski pienemams sals, kur:
R" un R? izvélas no (i) un (ii) $adi:

(i) R'un R2 abi ir alkoksigrupa, vai R" un R? kopa veido =0O;
un

(i) R'"ir-OR™vai-NR™R", un R?ir Gdenraza atoms, alkilgrupa,
arilgrupa vai halogénarilgrupa;

R' izvélas no tdenraza atoma, alkilgrupas, alkenilgrupas, alkinil-
grupas, cikloalkilgrupas, cikloalkilalkilgrupas, heterociklilgrupas,
heterociklilalkilgrupas, arilgrupas, aralkilgrupas, heteroarilgrupas,
heteroaralkilgrupas, -C(O)RY, -C(O)OR" un -C(O)NRYR?, kur alkil-
grupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu, cikloalkilalkilgrupu,
heterociklilgrupu, heterociklilalkilgrupu, arilgrupu, aralkilgrupu,
heteroarilgrupu vai heteroaralkilgrupu katru neobligati aizvieto ar
vienu vai vairakiem aizvietotajiem, izvéloties no halogéna atomiem,
oksogrupas, alkilgrupas, hidroksilgrupas, alkoksigrupas, aminogru-
pas un alkiltiogrupas;

R™ un R™ izvélas $adi:

(i) R™ ir ddenraza atoms vai alkilgrupa, un R™ izvélas no
Gdenraza atoma, alkilgrupas, alkenilgrupas, alkinilgrupas, ciklo-
alkilgrupas, cikloalkilalkilgrupas, heterociklilgrupas, heterociklil-
alkilgrupas, arilgrupas, aralkilgrupas, heteroarilgrupas, hetero-
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aralkilgrupas, alkoksigrupas, -C(O)RY, -C(O)ORY, -C(O)NRYR? un
-S(O)qRV, kur alkilgrupu, alkenilgrupu, alkinilgrupu, cikloalkilgrupu,
cikloalkilalkilgrupu, heterociklilgrupu, heterociklilalkilgrupu, arilgrupu,
aralkilgrupu, heteroarilgrupu vai heteroaralkilgrupu katru neobligati
aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvietotajiem, izvéloties no halogéna
atomiem, oksogrupas, alkilgrupas, hidroksilgrupas, alkoksigrupas,
aminogrupas un alkiltiogrupas; vai

(i) R™ un R™ kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saistiti,
veido heterociklilgrupu vai heteroarilgrupu, kur heterociklilgrupu vai
heteroarilgrupu neobligati aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvietota-
jiem, izvéloties no halogéna atomiem, alkilgrupas, hidroksilgrupas,
alkoksigrupas, aminogrupas un alkiltiogrupas, un kur heterociklil-
grupu ari neobligati aizvieto ar oksogrupu;
R? ir Gdenraza atoms vai alkilgrupa;
katru R® neatkarigi izvélas no halogéna atomiem, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas un -R*OR"; kur R™ ir Gdenraza atoms, alkil-
grupa, halogénalkilgrupa, hidroksialkilgrupa vai heterociklilgrupa;
kur R neobligati aizvieto ar Q' grupu, kur Q' izvélas no hidr-
oksilgrupas, alkoksigrupas, alkoksikarbonilgrupas, karboksilgrupas,
heterociklilgrupas un aminogrupas;
katrs R” neatkarigi ir halogéna atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa,
hidroksilgrupa vai alkoksigrupa;
RY ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, alkenilgrupa vai alkinilgrupa;
R" neatkarigi ir Gdenraza atoms, alkilgrupa, alkenilgrupa, alkinilgrupa
vai halogénalkilgrupa;
RY un R? izvélas sadi:

(i) RY un R? katrs neatkarigi ir Gdenraza atoms, alkilgrupa,
alkenilgrupa, alkinilgrupa, cikloalkilgrupa vai halogénalkilgrupa; vai

(i) RY un R? kopa ar slapekla atomu, ar kuru tie ir saisttti,
veido heterociklilgrupu vai heteroarilgrupu, ko neobligati aizvieto ar
1 Idz 2 grupam, katru neatkarigi izvéloties no halogéna atomiem,
alkilgrupas, halogénalkilgrupas, hidroksilgrupas un alkoksigrupas;
un qir 0, 1 vai 2.

10. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu (IV) vai
(IVa)

R R
N-N i

-N
R A ~re RS\N)’K/_RS

R’ 7
= N/ N/

R' R? AV) vai R' R? (1Va)

vai ta farmaceitiski pienemams sals; vai, kuram ir formula (VI)

N-—NH

HN/U\ R®

ST VN
R

N
R' R? V1),
vai ta farmaceitiski pienemams sals; vai, kuram ir formula (VII)

N-NH
J’\/)\R3
HN
7 N =

Ry L S L TR’

N
0 Vi),
vai ta farmaceitiski pienemams sals; vai, kuram ir formula (VIII)
N—NH

HNMm

7 XN “
(R®),~— Ay ,)YO\.—(W)I:

F F (VI

vai ta farmaceitiski pienemams sals; vai, kuram ir formula (IX)



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

OH (X,
vai ta farmaceitiski pienemams sals; vai, kuram ir formula (X)

N~NH

U—R:«)

XN =
(ROn—j— T (R)p
s N/ S

HN

NH, (X),

vai ta farmaceitiski pienemams sals; vai, kuru izvélas no:
(4-hlorhinazolin-2-il)(3-fluorfenil)metanona;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(3-fluorfenil)metanona;
(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metanona;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanona;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(2-metoksifenil)metanona;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanola;
2-(fluor(4-fluorfenil)metil)-N-(1H-pirazol-3-il)hinazolin-4-amina;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-N-(1H-pirazol-3-il)hinazolin-4-amina;
N-(5-ciklopropil-1H-pirazol-3-il)-2-(difluor(4-fluorfenil)metil)hinazolin-
4-amina;
3-(2-(4-fluorbenzoil)hinazolin-4-ilamino)-1H-pirazol-5-karbonitrila;
(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metanola;
2-((4-fluorfenil)(metoksi)metil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;
2-(amino(4-fluorfenil)metil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;
3-(2-((4-fluorfenil)(hidroksi)metil)hinazolin-4-ilamino)-1H-pirazolil-
5-karbonitrila;
(5-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluor-
fenil)metanola;
(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)-7-(trifluormetil)hinazolin-
2-il)metanona;
(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)-7-(trifluormetil)hin-
azolin-2-ila);
(7-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfen-
il)metanona;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-fluor-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-fluor-N-(1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-7-jodhinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanona;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-7-jodhinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanola;
(4-fluorfenil)(7-metil-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanona;
(4-fluorfenil)(7-metil-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanola;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-metil-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-metil-N-(1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-7-metoksihinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metan-
ona;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-7-metoksihinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metan-
ola;
(4-fluorfenil)(7-metoksi-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanona;
(4-fluorfenil)(7-metoksi-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanola;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-metoksi-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-metoksi-N-(1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;

2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-8-fluor-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-8-metoksihinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metan-
ona;
2-((4-fluorfenil)(hidroksi)metil)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hin-
azolin-7-ola;
(4-fluorfenil)(7-hidroksi-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanona;
(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)-7-(2-morfolinetoksi)hin-
azolin-2-il)metanola;
2-(2-((4-fluorfenil)(hidroksi)metil)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hin-
azolin-7-iloksi)etanola;
3-(2-((4-fluorfenil)(hidroksi)metil)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hin-
azolin-7-iloksi)propan-1-ola;
(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)-7-(piperidin-4-iloksi)hin-
azolin-2-il)metanola;
(4-fluorfenil)(7-(2-metoksietoksi)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hin-
azolin-2-il)metanola;

terc-butil 2-(2-((4-fluorfenil)(hidroksi)metil)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-il-
amino)hinazolin-7-iloksi)acetata;
2-(2-((4-fluorfenil)(hidroksi)metil)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hin-
azolin-7-iloksi)etikskabes;
{(4-fluorfenil)-[4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)-hinazolin-2-il]-metil}-
karbamskabes metilestera;
bis-(4-fluorfenil)-[4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)-hinazolin-2-il]-
metanola;

metil (4-fluorfenil)(4-(5-metil-4H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metil-
karbamata;
(4-fluorfenil)(8-metil-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanola;
(7-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluor-
fenil)metanola;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)bis(4-fluorfenil)metanola;
(2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
7-il)metanola;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)-7-(metilsulfonil-
metil)hinazolin-4-amina;
2-(difluor(4-fluorfenil)metil)-7-(etoksimetil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-
il)hinazolin-4-amina;
(7-hlor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfen-
illmetanola;
(6-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfenil)met-
anon-(6-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluor-
fenil)metanola;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-6-fluorhinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanola;
(7-brom-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluor-
fenil)metanona;
(7-brom-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluor-
fenil)metanola;
(4-(1H-pirazol-3-ilamino)-7-bromhinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanola;
2-(2-(4-fluorfenil)-1,3-dioksolan-2-il)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
(8-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluor-
fenil)metanona;
(8-fluor-4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfen-
il)metanola;
(2-metoksifenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metan-
ona;
(2-metoksifenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metanola;
(3-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metanola;
N-((4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)met-
il)fformamida;
(3,4-difluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metan-
ola;
(3-hlor-4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanola;
3-(4-fluorfenil)-3-(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)propannitrila;
2-((ciklopropilamino)(4-fluorfenil)metil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
2-(1-(4-fluorfenil)-2-(metilsulfonil)etil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hin-
azolin-4-amina;
2-(3-amino-1-(4-fluorfenil)propil)-N-(5-metil-1H-pirazol-3-il)hinazolin-
4-amina;
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(4-fluorfenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metanola;
(4-fluorfenil)(4-(5-metoksi-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)metan-
ona;
(4-(5-etil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)(4-fluorfenil)metanola;
(4-fluorfenil)(4-(5-metoksi-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)meta-
nola;
(4-fluor-3-metoksifenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanona;
(4-fluor-3-hidroksifenil)(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-
2-il)metanona; un
(2-fluor-5-(hidroksi(4-(5-metil-1H-pirazol-3-ilamino)hinazolin-2-il)met-
ilffenolacetata.

11.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu saskana
ar jebkuru pretenziju no 1. Iidz 10. un farmaceitiski pienemamu
neséju, atSkaiditaju vai pildvielu.

12. Savienojums saskana ar jebkuru pretenziju no 1. lidz 10.,
kas izmantojams metodé JAK modulétas slimibas arstésanai.

13. Savienojums izmantoSanai saskana ar 12. pretenziju, kur
JAK moduléta slimiba ir JAK2 moduléta slimiba, neobligati kur
JAK2 ir dabiga vai mutanta tipa JAK2.

14. Savienojums izmantoSanai saskana ar 12. pretenziju, kur
slimiba ir vézis, mieloproliferativs traucéjums, iekaisums vai auto-
imdna slimiba.

15.  Savienojums izmantoSanai saskana ar 12. vai 13. pretenziju,
kur savienojums jaievada kombinacija ar otru farmaceitisku ltdzekli,
izvéloties no pretproliferacijas Iidzekla, pretiekaisuma Iidzek|a,
iminmoduléjo$a Iidzekla un imlnsupresiva I1dzekla.

(51) €CO7D 403/04200%0") (11) 2401269
CO7D 471/04(20060")
AG61K 31/40520060%)
A61K 31/4192(200607)
AG61K 31/435200601)
AG61P 11/062°060")
(21) 10705068.4 (22) 19.02.2010
(43) 04.01.2012
(45) 29.01.2014
(31) 154968 P (32) 24.02.2009 (33) US
(86) PCT/US2010/024713 19.02.2010
(87) W02010/099039 02.09.2010
(73) Merck Sharp & Dohme Corp., 126 East Lincoln Avenue,
Rahway, NJ 07065-0907, US
Merck Canada Inc., 16711 Trans-Canada Highway, Kirkland,
QC H94 3L1, CA
(72) BERTHELETTE, Carl, CA
BOYD, Michael, CA
COLUCCI, John, CA
VILLENEUVE, Karine, CA
METHOT, Joey, US
(74) Horgan, James Michael Frederic, Merck & Co., Inc., European
Patent Department, Merck Sharpe & Dohme Limited, Hertford
Road, Hoddesdon, Hertfordshire EN11 9BU, GB
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) INDOLA ATVASINAJUMI KA CRTH2 RECEPTORU AN-
TAGONISTI
INDOLE DERIVATIVES AS CRTH2 RECEPTOR AN-
TAGONISTS
(57) 1. Savienojums ar formulu I:

un ta farmaceitiski pienemami sali, raksturigs ar to, ka:
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val y

Y, ir izvéléts no neobligati aizvietotas arilgrupas un -C(R,)(R,)(R,);
Y, ir izvéléts no Gdenraza atoma un -C, .alkilgrupas;
Z ir izvélets no Gdenraza atoma un -C, alkilgrupas;
R,, un R, ir neatkarigi izvéléti no Gdenraza atoma, halogéna atoma,
-OC, ;alkilgrupas, -O-halogén-C, .alkilgrupas, -C, calkilgrupas, halo-
gén-C, alkilgrupas, neobligati aizvietotas arilgrupas un aizvietotas
arilgrupas, kas péc izvéles aizvietotas ar -C, ,alkilengrupu;
R, ir izvéléts no Gdenraza atoma, -C, calkilgrupas, neatkarigi aiz-
vietotas ar halogéna atomu, -OH vai -NHSO,CH, grupas, -OH,
-OC, ;alkilgrupas, -S(0), C, ;alkilgrupas, -CN, neobligati aizvietotas
arilgrupas, neobligati aizvietotas -O-arilgrupas un neobligati aizvie-
totas heteroarilgrupas, kur n ir 0, 1 vai 2;
R, ir izvéléts no denraZa atoma, -C, ;alkilgrupas, -C, jhalogénalkil-
grupas, neobligati aizvietotas arilgrupas un neobligati aizvietotas
heteroarilgrupas;
un
R, irizvéléts no denraZa atoma, -C, ;alkilgrupas, -C, jhalogénalkil-
grupas, neobligati aizvietotas arilgrupas un neobligati aizvietotas
heteroarilgrupas; vai
R, R, un oglekla atoms, pie kura tie ir piesaistiti, kopa veido
-C, ccikloalkilgrupu, fluorenilgrupu vai -C, heterociklilgrupu, kas
satur gredzena heteroatomu, izvélétu no -N(Ra)-, -O- un -S-; vai
R, R, kopa veido -C, .alkilidengrupu;
Re® ir Gdenraza atoms, -C, calkilgrupa vai -C(O)C, calkilgrupa; un
arilgrupas un heteroarilgrupas neobligatais aizvietotajs ir 1 Iidz
4 grupas, neatkarigi izvélétas no halogéna atoma, -C, ,alkoksigrupas,
-C, ;halogénalkoksigrupas, hidroksi-C, ,alkilgrupas, -S(O)n-C, ,alkil-
grupas, aminogrupas, un mono- un di-C, ,alkilaminogrupas.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R, Y, un Z katrs ir H.

3.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu la un ta
farmaceitiski pienemami sali:

Yl //H“"'-N
i
N

-

raksturigs ar to, ka Y, un R, ir saskana ar 1. pretenziju.
4.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu Ib un ta
farmaceitiski pienemami sali:
Vlm/H;N
\ g

N-N
/
- }
S
T{OH
o

)

raksturigs ar to, ka Y, un R, ir saskana ar 1. pretenziju.

5.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, raksturigs ar to, ka
Y, ir fenilgrupa, kas neobligati aizvietota ar -C(R,)(R,)- vai -CH,0O-;
un (i) viens no R, un R, ir H, bet otrs ir H, -C, ,alkilgrupa vai ne-
obligati aizvietota fenilgrupa; vai (ii) R,, R, un oglekla atoms, pie
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kura tie ir pievienoti, kopa veido -C, .cikloalkilgrupu; vai (iii) R, un
R, kopa veido -C, alkilidéngrupu.

6.  Savienojums saskana ar 5. pretenziju, raksturigs ar to, ka
Y, ir -C(R,)(R,)fenilgrupa, neobligati aizvietota ar 1 vai 2 halogéna
atomiem.

7.  Savienojums saskana ar 6. pretenziju, raksturigs ar to, ka
viens no R, un R, ir H un cits ir H, -C, ,alkilgrupa vai fenilgrupa,
neobligati aizvietota ar 1 vai 2 halogéna atomiem.

8.  Savienojums saskana ar 6. pretenziju, raksturigs ar to,
ka R,, R, un oglekla atoms, pie kura tie ir pievienoti, kopa veido
-C, (cikloalkilgrupu.

9.  Savienojums saskana ar 6. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R, un R, kopa veido -C__alkilidéngrupu.

10. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no
grupas, kas satur:
[7-(4-benzil[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-
10-illetikskabi;
{7-[4-(4-metoksifenil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
[7-(5-benzil[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-
10-illetikskabi;
(7-{5-[(2,6-dihlorfenoksi)metil]-1H-1,2,3-triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
(7-{5-[1-(4-fluorofenil)-1-hidroksietil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
{7-[5-(1-fenilciklopentil)[1,2,3]triazo1-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
[7-(5-benzil-[1,2,3]triazol-1-il)-4-fluor-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-illetikskabi;
{4-fluor-7-[5-(4-fluorbenzil)-1H-[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
{7R-4-fluor-7-[5-(4-fluorbenzil)-1H-[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
[3-(5-benzil[1,2,3]triazol-1-il)-1,2,3,4-tetrahidrokarbazol-9-illetikskabi;
{7-[4-(4-fluorfenil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]in-
dol-10-il}etikskabi;
{7-[4-(4-metansulfonilaminobutil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indo-10-il}etikskabi;
{7-[4-(1-hidroksi-2-metilpropil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
{7-[4-(1-hidroksi-1-feniletil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
[7-(4-fenoksimetil[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]in-
dol-10-illetikskabi;
{7-[4-(4-metansulfonilfenil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
(7-{4-[4-(1-hidroksi-1-metiletil)fenil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
{7-[4-(4-trifluormetil-fenil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
[7-(4-naftalen-1-il-[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]in-
dol-10-illetikskabi;
{7-[4-(4-dimetilaminofenil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
{7-[5-(4-fluorfenil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]in-
dol-10-il}etikskabi;
[7-(5-fenoksimetil[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]in-
dol-10-illetikskabi;
(7-{5-[(4-bromfenil)hidroksimetil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
4-[3-(10-karboksimetil-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-7-il)-
3H-[1,2,3]triazol-4-il]-piperidina-1-karbonskabes terc-butilesteri;
[7-(5-cikloheksil-[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[ 1,2-a]indol-
10-illetikskabi;
{7-[5-(9-hidroksi-9H-fluoren-9-il)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
(7-{5-[1-(4-fluorfenil)vinil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
(7-{R-5-[bis-(4-fluorfenil)hidroksimetil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-
tetrahidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
{R-7-[5-(4-fluorbenzil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
{R-7-[5-(1-feniletil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[ 1,2-a]in-
dol-10-il}etikskabi;

(R-7-{5-[bis-(4-fluorfenil)metil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
(R-7-{5-[1-(4-fluorfenil)-1-hidroksietil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
{4-fluor-7-[5-(1-feniletil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
{7-[5-(3,4-difluorbenzil)-1H-1,2,3-triazol-1-il]-4-fluor-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
{7-[5-(4-hlorbenzil)-1H-1,2,3-triazol-1-il]-4-fluor-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi; un
{7-[5-(2,2,2-trifluor-1-hidroksi-1-feniletil)-1H-1,2,3-triazol-1-il]-6,7,8,9-
tetrahidropirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;

un ta farmaceitiski pienemami sali.

11.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no
grupas, kas satur:
[7-(5-benzil[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-
10-illetikskabi;
(7-{5-[1-(4-fluorfenil)-1-hidroksietil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
{7-[5-(1-fenilciklopentil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
[7-(5-benzil[1,2,3]triazol-1-il)-4-fluor-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-alin-
dol-10-il]etikskabi;
{4-fluor-7-[5-(4-fluorbenzil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabi;
{7R-4-fluor-7-[5-(4-fluorbenzil)-1H-[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]-indol-10-il}etikskabi;
(7-{5-[1-(4-fluorfenil)vinil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
(7-{R-5-[bis-(4-fluorfenil)hidroksimetil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi;
{R-7-[5-(4-fluorbenzil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
{R-7-[5-(1-feniletil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]in-
dol-10-il}etikskabi;
(R-7-{5-[bis-(4-fluorfenil)metil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidro-
pirido[1,2-a]-indol-10-il)etikskabi;
(R-7-{5-[1-(4-fluorfenil)-1-hidroksietil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetra-
hidropirido[1,2-a]indol-10-il)etikskabi; un
{4-fluor-7-[5-(1-feniletil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabi;
un ta farmaceitiski pienemami sali.

12. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemamais sals, raksturigs ar to, ka savienojums ir [7-(5-benz-
il[1,2,3]triazol-1-il)-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-10-illetikskabe.

13. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemamais sals, raksturigs ar to, ka savienojums ir {4-fluor-7-[5-
(4-fluorobenzil)[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-
10-il}etikskabe.

14. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemamais sals, raksturigs ar to, ka savienojums ir {7 R-4-fluor-
7-[5-(4-fluorobenzil)-1H-[1,2,3]triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il}etikskabe.

15. Savienojums saskana ar 14. pretenziju, raksturigs ar to,
ka savienojums ir {7 R-4-fluor-7-[5-(4-fluorobenzil)-1H-[1,2,3]triazol-
1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-10-il}etikskabe.

16. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemamais sals, raksturigs ar to, ka savienojums ir {R-7-[5-(4-
fluorbenzil)[1,2,3]-triazol-1-il]-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-a]indol-
10-il}etikskabe.

17. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemamais sals, raksturigs ar to, ka savienojums ir (R-7-{5-[1-(4-
fluorfenil)-1-hidroksietil][1,2,3]triazol-1-il}-6,7,8,9-tetrahidropirido[1,2-
alindol-10-il)etikskabe.

18. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver savienojuma saskana
ar jebkuru no iepriekSminétajam pretenzijam vai ta farmaceitiski
pienemama sals terapeitiski efektivu daudzumu un farmaceitiski
pienemamu neséju.

19. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [idz 17. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemama sals pielietoSana aizlikta deguna,
plausu sastréguma vai astmas arstéSanai vai novérSanai paredzéta
medikamenta razo$anai.

20. PielietoSana saskana ar 19. pretenziju astmas arstéSanai
vai novérsanai.
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21. PielietoSana saskana ar 20. pretenziju alergiskas astmas
arstéSanai vai novérSanai.

22. PielietoSana saskana ar 19. pretenziju alergiska rinita
arstéSanai vai novérSanai.

23. PielietoSana saskana ar 19. pretenziju hroniskas obstruktivas
plausu slimibas arstéSanai vai novérsanai.

24. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 17. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals pielietoSanai arstéSanas pa-
némiena cilvéka kermena arstéSanai ar terapiju.

25. Savienojums pielietoSanai saskana ar 24. pretenziju, rak-
sturigs ar to, ka terapija ir aizlikta deguna, plausu sastréguma vai
astmas arstéSana vai novérSana.

26. Savienojums pielietoSanai saskana ar 25. pretenziju, rak-
sturigs ar to, ka terapija ir astmas arsté$ana vai novérsana.

27. Savienojums pielietoSanai saskana ar 26. pretenziju, rak-
sturigs ar to, ka astma ir alergiska astma.

28. Savienojums pielietoSanai saskana ar 25. pretenziju, rak-
sturigs ar to, ka terapija ir alergiska rinita arstéSana vai novérsana.

29. Savienojums pielietoSanai saskana ar 25. pretenziju, rak-
sturigs ar to, ka terapija ir hroniskas obstruktivas plausu slimibas
arstéSana vai novérSana.

(51) B25B 23/04(200601) (11) 2402118
(21) 111722443 (22) 30.06.2011
(43) 04.01.2012
(45) 04.12.2013
(31) 828018 (32) 30.06.2010 (33) US
(73) Simpson Strong-Tie Company, Inc., 5956 W. Las Positas
Blvd, Pleasanton, CA 94588, US

(72) PARK, Jeremy Scott, US

(74) Hicks, Paul Edward, Boult Wade Tennant, Verulam Gardens,
70 Gray’s Inn Road, London WC1X 8BT, GB
Artis KROMANIS, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV

(54) AUTOMATISKAS PADEVES SKRUVJGRIEZNA INSTRU-
MENTS
AUTOFEED SCREWDRIVING TOOL

(57) 1. Aparats skrivju joslas (14), kas satur uz joslas (13)
kopa savienotas vitnotas skraves (16), piedzinai ar elektropiedzinas
palidzibu, kas satur:

- korpusu (8);

- pagarinatu piedzinas varpstu (34), kas darbspégjigi ir savienota
ar elektropiedzinu (11) tas rotacijas nodrosinasanai un kas definé
garenasi (52);

- galvinu (35) piedzinas varpstas (24) priekSgala, kas paredzéta
sakerei ar skrives (16) galvu (17) un slidna korpusu (20), kas ir
savienots ar apvalku (18) piedzinas varpstas (34) parvietoSanas
nodrosSinasanai paraléli asij (52) starp izvirzito poziciju un atvirzito
poziciju;

- slidna korpusu (20), kam ir:

vadotnes kanals (82) minétas skrivju joslas (14) virzisanai caur
minéto slidna korpusu (20), kas galvenokart atrodas transversali
asij (52);

skrivju padeves izpildmehanisms (99), kas ir iemontéts starp
slidna korpusu (20) un apvalku (8), ka rezultata slidna korpusa (20)
relativais parvietojums pret apvalku (8) starp izvirzito un atvirzito
poziciju izvirza nakamo skridvi (16) caur vadotnes kanalu (82) un
sakotnéjo skrives poziciju, kas aksiali salagojas ar minéto piedzinas
varpstu (34), kura, izmantojot piedzinas varpstas (34) priekSgala
eso$o galvinu (35), iedzen katru skrivi (16) sagatavé, ka arT ir uz
priekSu virzita piespiedéjpéda (140), lai savienotos ar sagatavi,

turklat, slidna korpusam (20) attieciba pret apvalku (8) atrodoties
izvirzita pozicija, sakotnéja skriives pozicija esosa skrive (16)
stiepjas uz priekSu aiz piespiedéjpédas (140), skraves (14) virsot-
nei (15) saskaroties ar sagatavi,

kas raksturigs ar to, ka slidna korpusam papildus ir ligzda (127)
ar uz priekSu virzitu virsmu (93), lai salagotos ar uz aizmuguri
virzitu skrives (16) galvas (17) virsmu, kas ir aksiali salagota ar
minéto piedzinas varpstu (34) un bida skravi (16) uz priekSu, tur-
klat no izvirzitas pozicijas, kura sakotnéja skrives pozicija eso$a
skrive (16) ar skrives (16) virsotni (15) saskaras ar sagatavi,
apvalkam (8) parvietojoties uz priekSu virziena uz sagatavi, priek§a
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esos$a ligzdas (127) virsma sakeras ar uz aizmuguri virzito skrives
galvas (17) virsmu un iespiez skravi (16) starp ligzdu (127) un
sagatavi, izraisot apvalka (8) parvietoSanos attieciba pret slidna
korpusu (20) atvirzitas pozicijas virziena tada veida, ka galvina (35)
sakabinas ar skrives (16) galvu (17), tadéjadi, skravi iegriezot un
skravi (16) pietiekami ieskrivéjot sagatavé, piespiedéjpéda (140)
sakeras ar sagatavi, ka rezultata apvalka (8) turpmaka parvietosa-
nas uz priekSu virzienad uz sagatavi izraisa piespiedéjpédas (140)
saskari ar sagatavi un apvalka (8) talaku parvietoSanos attieciba pret
slidna korpusu (20) virziena uz atvirzito poziciju ta, ka galvina (35)
nepartraukta sakeré ar skrives (16) galvu (17) dzen skravi (16)
talak sagatave.

2. Aparats saskana ar 1. pretenziju, turklat slidna korpu-
sam (20) ir tam koaksiali caurejo$s urbums (33), kas paredzéts
piedzinas varpstai (34), turklat urbums (33) caur ligzdu (127) stiepjas
koaksiali.

3. Aparats saskana ar 2. pretenziju, turklat uz priekSu izvirzita
ligzdas (127) virsma ap urbumu satur gredzenveida virsmas (92)
dalu.

4. Aparats saskana ar jebkuru no 1. [ldz 3. pretenzijai, turklat
ligzda (127) ietver radiali virzitu apturplecu (91), lai savienotos ar
skrives (16) galvu (17), kuru virza skrivju padeves izpildmeha-
nisms (99), un apturétu skraves (16) virzibu, skrives galvai (17)
aksiali salagojoties ar minéto piedzinas varpstu (34).

5. Aparats saskana ar 3. pretenziju, turklat ligzda (127) ie-
tver radiali virzitu apturplecu (91), lai savienotos ar skrives (16)
galvu (17), kuru virza skrivju padeves izpildmehanisms (99), un
apturétu skrives (16) virzibu, skrives galvai (17) aksiali salagojoties
ar minéto piedzinas varpstu (34),

turklat apturplecs (99) satur uz prieksSu virzitu gredzenveida virs-
mu (92) par ligzdas dalu ligzdas sanos, kas pleSas gredzenveida
ap piedzinas varpstas (34) asi (52) ne vairak ka par 180 gradiem.

6.  Aparats saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai, tur-
klat slidna korpuss (20) ietver kata vadelementu (142, 144), kas
salagojas ar skrives (16) katu (40), kas izvirzits uz priekSu no
skrives (16) galvas (17) virziena uz virsotni (15), lai pozicionétu
katu (40) aksiala salagojuma ar minéto piedzinas varpstu (34).

7. Aparats saskana ar 6. pretenziju, turklat skrives (16)
kats (40) piespiedéjpédas (127) aizmuguré ir salagots ar kata
vadelementu (142, 144).

8. Aparats saskana ar 6. pretenziju, turklat kata vadele-
ments (142, 144) satur vairakus kata vadelementus (142, 144),
kas uzmontéti uz slidna korpusa (20) relativa parvietojuma nodro-
Sinasanai starp aizvértu poziciju un atvértu poziciju,

turklat slégta pozicija kata vadelementi (142, 144) ir pozicionéti
ta, lai starp tiem noturétu skriives (16) katu (40), pozicionéjot katu
aksiala salagojuma ar minéto piedzinas varpstu (34), un atvérta
pozicija kata vadelementi (124, 144) veido pieejas kanalu, caur
kuru skrivju padeves izpildmehanisms (99) virza katu (40), lai
starp kata vadelementiem (142, 144) pozicionétu katu (40) aksialam
salagojumam ar minéto piedzinas varpstu (34).

9.  Aparats saskana ar 8. pretenziju, turklat kata vadelements
satur kata vadelementu (142, 144) pari, kas Sarnirveidigi iemontéts
slidna korpusa (20), lai grieztos starp aizvértu poziciju un atvértu
poziciju, turklat atvérta pozicija kata vadelementi (142, 144) ir izvietoti
ar atstarpi viens no otra, kas starp tiem veido ari pieejas kanalu.

10. Aparats saskana ar 8. vai 9. pretenziju, turklat katrs kata
vadelements (142, 144), lai ienemtu aizvértu poziciju, tiek nosprie-
gots ar atsperi.

11.  Aparats saskana ar 8., 9. vai 10. pretenziju, turklat slidna
korpuss (20) nes distancera mehanismu (146), lai noturétu kata
vadelementus (142, 144) atvérta pozicija péc tam, kad skriive (16)
ir aizdzita aiz kata vadelementiem (142, 144), idz skrivju padeves
izpildmehanisms (99) ievirza sakumpozicija nakamo skrives lenté
esoSo skravi, kas ir blakus ieskrivétajai skrivei.

12. Aparats saskana ar 11. pretenziju, turklat distancera meha-
nisms (146) ietver distancera elementu (146), kas ir parvietojams
starp atblokétu stavokli un blokétu stavokli, turklat blokejosa sta-
voklT distancera mehanisma (146) kaja (172), kas uznemta starp
kata vadelementiem (142, 144), notur kata vadelementus atvérta
stavokll pret parvietojumu aizvérta stavoklr.

13.  Aparats saskana ar jebkuru no 8. I1dz 12. pretenzijai, turklat,
parvietojot apvalku (8) uz priek8u virziena uz sagatavi péc tam,
kad skrave ir pietiekami iedzita sagatavé, kata vadelementi (142,
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144) tiek parvietoti atvérta stavoklt, laujot skriivei (16) un piedzinas
varpstai (34) gar tiem iziet uz prieksu.

14. Aparats saskana ar jebkuru no 8. lidz 13. pretenzijai, tur-
klat kata vadelementi (142, 144) ir uz aizmuguri virzitas liklinijas
virsmas (149, 150, 157, 158), bez tam, parvietojot apvalku (8) uz
priekSu uz sagatavi péc tam, kad skrive (16) ir pietiekami iedzita
sagatave, tad, skrives aizmuguré eso$a skrives (16) palielinata
diametra dala (37, 142, 147) no kata (40) salagojas ar kata vad-
elementu (142, 144) Iiklinijas virsmam, lai kata vadelementus
pagrieztu atvérta stavoklr.

15. Aparats saskana ar 12. pretenziju, pie kam: (a) atverta
stavokll kata vadelementi (142, 144) viens no otra ir izvietoti ar
pietiekamu atstarpi, lai starp tiem varétu iziet uz distancera meha-
nisma (146) esosa kaja (172), parvietojoties no atblokéta stavokla
uz blokétu stavokli; (b) noslégta stavoklt kata vadelementi (142, 144)
bloké distancera mehanisma (146) kaju, lai ta starp tiem neizietu
cauri, distancera mehanismam (146) parvietojoties no atblokéta
stavokla un blokétu stavokli,

kata vadelementiem (142, 144) ir uz aizmuguri virzitas liklinijas
formas virsmas (149, 150, 157, 158), turklat:

parvietojot apvalku (8) uz priekSu virziena uz sagatavi péc
tam, kad skrive (16) ir pietiekami iedzita sagatavé, skrives (16)
palielinata diametra dala (37, 142, 147) no varpstas (40) skrives
aizmuguré salagojas ar kata vadelementu (142, 144) lklmnijas for-
mas virsmam, lai pagrieztu kata vadelementus atvérta stavokli, ka
rezultata distancera mehanisms (146) tiek parvietots no atblokéta
stavokla uz blokéto stavokli, lai parvietotu kaju (172) starp kata
vadelementiem (142, 144),

apvalkam (8) parvietojoties pietiekami talu virziena uz sagatavi ta,
ka skrive (16) iziet caur kata vadelementiem (142, 144), atsperes
vadelementi tiek noturéti atvérta stavoklt ar starp tiem ievietotu kaju,
kas pretdarbojas atsperes nospriegojuma realizétai aizvérSanai, un

apvalkam (8) parvietojoties pietiekami talu virziena uz sagatavi ta,
ka skrave (16) batiba pilniba tiek iedzita sagatavé, skrivju padeves
mehanisms (99) péc nakamas skriives (16) ievirziSanas starp kata
vadelementiem (142, 144) aksiala salagojuma ar asi (52) parvieto
distancera mehanismu (146) virziena uz atblokéto stavokli, tadéjadi
parvietojot kaju prom no kata vadelementiem (142, 144), laujot
kata vadelementiem (142, 144) atsperes nospriegojuma iedarbiba
parvietoties uz aizvértu stavokli ap nadkamas skrives (16) katu.
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Vadodara 391101, Gujarat, IN

(1) 2414459

(72) RANKA, Ajay, IN
MEHTA, Prakash, IN
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(54) ASFALTA UN MINERALMATERIALU SASTAVI, KAS
SATUR KATJONU SILICIJORGANISKU SAVIENOJUMU
ASPHALT-MINERAL COMPOSITIONS CONTAINING A
CATIONIC ORGANOSILICON COMPOUND

(57) 1. Asfalta sastavs, kas satur: (a) asfaltu un (b) vismaz
vienu katjonu silicijorganisku savienojumu no 0,001 Iidz 5 masas %
no asfalta masas.

2. Sastavs saskana ar 1. pretenziju, kur vismaz viens katjonu
silicijorganiskais savienojums ir izvéléts no virknes, kas sastav no:
Y,.Si(R" )R*N'R*R*R°X,

Y,.Si(R" )R?P*R°RR°X,

Y, Si(R' )R?ZX" un ta maisijumiem,

kur katra formula:

Y neatkarigi ir izvéléts no virknes, kas sastav no OR, O(CH,CH,0) H,
(CH,OCH,CH,0) un (CH,CH,OCH,CH,0);

a ir vértiba, kas izvéléta no 0, 1 vai 2;

n ir vértiba no 1 Ilidz 10;

R ir (C,-C,)alkilgrupa;

R" ir vai nu metilgrupa, vai etilgrupa;

R? ir (C,-C,)alkilengrupa;

R®, R* un R® katrs neatkarigi ir izvéléts no virknes, kas sastav no
(C,-C,,)alkilgrupas, kur vismaz vienai $adai grupai ir vairak neka
8 C-atomi, -CH,CH,, -CH,CH,OH, -CH,OH un -(CH,) NHC(O)R®,
kur y vértiba ir no 2 Iidz 10 un R® ir (C,-C,,)perfluoralkilgrupa;

X ir hlorids, bromids, fluorids, jodids, acetats vai tozilats; un

Z ir piridina gredzens ar formulu C,H,N*.

3.  Sastavs saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas satur vismaz
vienu katjonu silicijorganisku savienojumu no 0,01 Iidz 3 masas %
no asfalta masas.

4.  Asfalta sastavs uz Gdens bazes, kas satur asfalta sastava
emulsiju, ka noteikts 1. vai 2. pretenzija, kas dispergéts tdenr.

5. Asfalta un mineralmaterialu sastavs, kas satur:

(a) 100 masas dalas no kopéjas masas mineralmaterialu; un

(b) no 3 hdz 20 masas dalas asfalta sastava, ka noteikts
jebkura no 1. lidz 3. pretenzijai.

6. Sastavs saskana ar 5. pretenziju, kur katjonu silicijorga-
niskajam savienojumam ir formula:

Y,.Si(R")R®2N*R°R‘R°X,

kur
Y ir neatkarigi izvéléts no grupas, kas sastav no OR, O(CH,CH,0O) H,
(CH,0CH,CH,0) un (CH,CH,0CH,CH,0);
a ir vertiba, kas izvéléta no 0, 1 un 2;
n ir vértiba no 1 Iidz 10;
R ir (C,-C,)alkilgrupa;
R" ir vai nu metilgrupa, vai etilgrupa;
R? ir (C,-C,)alkilengrupa;
R3, R* un RS katrs neatkarigi ir izvéléts no virknes, kas sastav no
(C,-C,)alkilgrupas, kur vismaz vienai $adai grupai ir vairak neka
8 C-atomi, -CH,CH,, -CH,CH,OH, -CH,OH un -(CH,) NHC(O)R®,
kur y ir vértiba no 2 Iidz 10 un R® ir (C,-C,,)perfluoralkilgrupa un
X ir izvéléts no hlorida, bromida, fluorida, jodida, acetata vai tozilata.

7.  Sastavs saskana ar 5. pretenziju, kur vismaz viens katjonu
silicijorganiskais savienojums ir izvéléts no virknes, kas sastav no
3-(trimetoksisilil)propildimetiloktadecilamonija hlorida, 3-(trimetoksi-
silil)propilmetildidecilamonija hlorida, 3-(trimetoksisilil)propildimetil-
heksadecilamonija hlorida un 3-(dimetoksi(2-hidroksietoksi)sil-
il)propiloktadecildimetilamonija hlorida.

8.  Sastavs saskana ar 5. pretenziju, kur R? ir C,alkiléngrupa.

9.  Asfalta un mineralmaterialu sastavs uz ddens bazes, kas
satur asfalta un mineralmateridlu sastava emulsiju, ka noteikts
5. pretenzija, kas dispergéts ddent.

10. Asfalta segums, kas satur:

(a) asfalta sastavu, ka noteikts 1. vai 2. pretenzija, un

(b) mineralmaterialu pildvielu.

11. Asfalta segums saskana ar 10. pretenziju, kas papildus
satur ar Skiedram armétu matrici, izmantoSanai par asfalta seguma
sistému.
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(54) (2S)-(4E)-N-METIL-5-[3-(5-IZOPROPOKSIPIRIDIN)IL]-
4-PENTEN-2-AMINA P-HIDROKSIBENZOATA POLI-
MORFAS FORMAS CENTRALAS NERVU SISTEMAS
SLIMIBU ARSTESANAI
POLYMORPH FORMS OF (2S)-(4E)-N-METHYL-5-[3-(5-
ISOPROPOXYPYRIDIN)YL]-4-PENTEN-2-AMINE P-HYDR-
OXYBENZOATE FOR THE TREATMENT OF CENTRAL
NERVOUS SYSTEM DISORDERS

(57) 1.

a)

Polimorfu maisijums, kas satur:
(2S)-(4E)-N-metil-5-[3-(5-izopropoksipiridin)il]-4-pentén-

2-amina p-hidroksibenzoata kristalisku A formas polimorfu, kura
pulvera rentgendifraktogrammas raksturigie maksimumi, kas izteikti

2-téta grados, ir pie 7,6 un 15,2 un 19,7 gradiem un

b)

(2S)-(4E)-N-metil-5-[3-(5-izopropoksipiridin)il]-4-pentén-

2-amina p-hidroksibenzoata kristalisku B formas polimorfu, kura
pulvera rentgendifraktogrammas raksturigie maksimumi, kas izteikti
2-téta grados, ir pie 8,0, 9,6 un 16,1.

2. Maisijums saskana ar 1. pretenziju, kura A formas polimor-

(51) A671K 36/71200601) (11) 2416794
A61K 45/062°°50"
A61K 31/052°050"
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A61K 35/02(2°050"
AG61K 36/74200607)
AG61K 36/73(20050"
AG61P 31/12(200607)

(21) 09784375.9 (22) 10.04.2009

(43) 15.02.2012

(45) 25.12.2013

(86) PCT/FR2009/050678 10.04.2009

(87) WO02010/116048 14.10.2010

(73) EI Khatib, Nadia, Bonja & Khoukaz Buidling, Medawar
Street-Badaro, Beyrouth, LB
El Kettany, Sleimen, 31 rue Vigee Lebrun, 78430 Louve-
ciennes, LB

(72) EL KHATIB, Nadia., LB
EL KETTANY, Sleimen., LB

(74) Thinat, Michel, Cabinet Weinstein 56 A, rue du Faubourg
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(54) AUGU KOMPOZICIJA, LAI ARSTETU VAI NOVERSTU
AR ASINIM PARNESAJAMAS VIRUSU SLIMIBAS, KO
IEROSINA CILVEKA IMUNDEFICITA VIRUSS (HIV) VAI
HEPATITS C
PLANT COMPOSITION FOR THE TREATMENT OR
PREVENTION OF VIRAL BLOOD-BORNE DISEASES
CAUSED BY THE HUMAN IMMUNODEFICIENCY VIRUS
(HIV) OR HEPATITIS C

(57) 1. Augus saturoSa kompozicija, atSkiriga ar to, ka ta

ietver séra ziedus, vismaz vienu augu, kas satur tanina agentus
un katehinu, izvélétu no arstnieciska ancisa (Agrimonia eupatoria,
GAFT) un gambira (Uncaria gambir), un farmaceitiski pienemamu
neséju, ar asinim parnésajamu virusu slimibu, ko ierosina cilvéka
imandeficita viruss (HIV) vai hepatits C, arstéSanai vai novérsanai.

2. Kompozicija pielietoSanai saskana ar 1. pretenziju, atskiriga
ar to, ka ta ietver divus dazadus augus, kuri satur tanina agentus
un katehinu.

3. Kompozicija pielietoSanai saskana ar 2. pretenziju, at-
Skiriga ar to, ka divi dazadie augi, kuri satur tanina agentus un
katehinu, ir arstnieciskais ancitis (Agrimonia eupatoria, GAFT) un
gambirs (Uncaria gambir).

4.  Kompozicija pielietoSanai saskana ar jebkuru no iepriek-
8&jam pretenzijam, atSkiriga ar to, ka ta talak ietver Nigellu.

5.  Kompozicija pielietoSanai saskana ar 4. pretenziju, atskiriga
ar to, ka Nigella taja atrodas ellas forma.

6. Kompozicija pielietoSanai saskana ar jebkuru no iepriekse-
jam pretenzijam, atSkiriga ar to, ka ta talak ietver agentu smakas
novérsanai.

fa un B formas polimorfa attieciba ir no 5:95 Iidz 95:5.
3. Maisijums saskana ar 1. pretenziju, kur A polimorfa pulvera
rentgendifraktogramma ir tada, ka noradits 1. tabula:

Tabula 1. Izvélétie A formas polimorfa unikalie rentgenstaru pulvera

maksimumi

Korigéta 2-téta | Garums (A) Rel intensitate
6,4 13,9 VW
7,6 1,7 'S
8,2 10,7 w
10,2 8,6 VW
14,7 6,0 VW
15,2 5,8 s
16,4 54 VW
17,7 5,00 VW
18,1 4,89 VW
19,0 4,67 w
19,7 4,51 m
21,9 4,05 VW
22,2 4,01 VW
22,6 3,93 VW
22,8 3,89 VW
23,5 3,79 m
23,8 3,73 vw
24,2 3,68 VW
27,2 3,28 w
28,5 3,13 vw
30,6 2,92 m
34,9 2,57 VW
36,6 2,46 VW

7. Kompozicija pielietoSanai saskana ar 6. pretenziju, atSkiriga
ar to, ka agents smakas novér$anai ir mentols.

8.

Kompozicija pielietoSanai saskana ar jebkuru no iepriek-

4.  Maisijums saskana ar 1. pretenziju, kur B formas polimorfa
pulvera rentgendifraktogramma ir tada, ka noradits 2. tabula:

Tabula 2. I1zvélétie B formas polimorfa unikalie rentgenstaru pulvera

$&jam pretenzijam, atSkiriga ar to, ka ta ietver parklajuma agentu.

maksimumi

9.

Kompozicija pielietoSanai saskana ar 8. pretenziju, atSkiriga

ar to, ka parklajuma agents ir medus.
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Korigéta 2-téta Garums (A) Rel intensitate
7,7 11,4 S
8,0 11,0 Vs
9,6 9,2 m
10,5 8,4 VW
15,5 57 m
16,1 5,5 s
16,9 5,2 m
18,4 4,82 w
19,0 4,66 w
21,1 4,20 vw
21,9 4,05 vw
22,9 3,87 vw
23,5 3,79 VW
23,7 3,75 VW
27,0 3,30 VW

5. Maisijums saskana

izmantoSanai terapija.

ar jebkuru

no 1. lidz 4. pretenzijai
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6.  Maisijums saskana ar 5. pretenziju izmantoSanai centralas
nervu sistémas slimibu arstésanai.

7. Maisijums saskana ar 6. pretenziju, kur slimiba ir izvéleta
no virknes: ar vecumu saistiti atminas traucéjumi, viegli kognitivie
trauc&jumi, pirmsvecuma demence (agrind Alcheimera slimiba),
vecuma demence (Alcheimera tipa demence), Levi kermeniSu
demence, vaskulara demence, Alcheimera slimiba, trieka, AIDS
demences komplekss, uzmanibas deficita sindroms, uzmanibas
deficita un hiperaktivitates traucéjumi, disleksija, Sizofrénija, Sizo-
frénijas spektra traucéjumi un Sizoafektivie trauc&jumi.

8.  Maisijums saskana ar 6. pretenziju, kur slimiba ir izvéléta
no virknes: viegla vai vidéji smaga Alcheimera tipa demence,
uzmanibas deficita sindroms, viegli kognitivie trauc&jumi un ar
vecumu saistiti atminas traucéjumi.

9. Farmaceitiska kompozicija, kas satur A un B polimorfu
maisTjumu saskana ar jebkuru no 1. [1dz 4. pretenzijai un vienu vai
inertus neséjus.

10. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 9. pretenziju izman-
toSanai terapija.

11. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 9. pretenziju izman-
toSanai centralas nervu sistémas slimibu arstésSanai.

12. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 11. pretenziju, kur
slimiba ir izvéléta no virknes: ar vecumu saistiti atminas trauce-
jumi, viegli kognitivie traucé&jumi, pirmsvecuma demence (agrina
Alcheimera slimiba), vecuma demence (Alcheimera tipa demence),
Levi kermentSu demence, vaskulara demence, Alcheimera slimiba,
trieka, AIDS demences komplekss, uzmanibas deficita sindroms,
uzmanibas deficita un hiperaktivitates traucéjumi, disleksija, Sizo-
frénija, Sizofrénijas spektra traucéjumi un Sizoafektivie trauc&jumi.

13. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 11. pretenziju, kur
slimiba ir izvéléta no virknes: viegla vai vidéji smaga Alcheimera
tipa demence, uzmanibas deficita sindroms, viegli kognitivie trau-
céjumi un ar vecumu saistiti atminas traucéjumi.

14. Maisijuma saskana ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzijai
izmantoSana medikamenta razoSana centralas nervu sistémas
slimibu arstésanai.

15. IzmantoSana saskana ar 14. pretenziju, kur slimiba ir izvéléta
no virknes: ar vecumu saistiti atminas traucéjumi, viegli kognitivie
traucéjumi, pirmsvecuma demence (agrind Alcheimera slimiba),
vecuma demence (Alcheimera tipa demence), Levi kermeniSa
demence, vaskulara demence, Alcheimera slimiba, trieka, AIDS
demences komplekss, uzmanibas deficita sindroms, uzmanibas
deficita un hiperaktivitates traucéjumi, disleksija, Sizofrénija, Sizofré-
nijas spektra traucéjumi un Sizoafektivi trauc&jumi.
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(54) PANEMIENS SEVELAMERA PAGATAVOSANAI
PROCESS FOR THE PREPARATION OF SEVELAMER
(57) 1. Panémiens sevelamera pagatavoSanai, kas atSkiras ar
to, ka tas ietver sekojoSas stadijas:
(a) dalgja polialilamina Gdens Skiduma, kuram koncentracija
ir starp 10 un 14,5 % (masa/masa), parvérsanu par sali;

2430078

10.05.2010

12.05.2009 (33) IT

(b) epihlorhidrina pievieno$anu;

(c) reakcijas maisijuma uzturéSanu maisot;

(d) ta ieglta sevelamera izdaliSanu;
un ar1, kas atSkiras ar to, ka stadijas no (a) I"dz (c) tiek veiktas
bez jebkadiem organiskiem Skidinatajiem.

2. Panémiens, saskana ar 1. pretenziju, kas atskiras ar to, ka
polialilamins ir parvérsts par sali lidz izsaliSanas pakapei 25 lidz
40 %.

3. Panémiens, saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas atSkiras
ar to, ka ,allilamina dalas”/,epihlorohidrina dalas” molara attieciba
ir 8 dz 11/1.

4. Panémiens, saskana ar jebkuru no 1. [ldz 3. pretenzijai,
kas atSkiras ar to, ka stadija (c) maisijums tiek uzturéts, maisot
pie temperatiras 65 un 85 °C.

5. Panémiens, saskana ar jebkuru no iepriekSéjam preten-
zijam, kas atSkiras ar to, ka minéta polialilamina Gdens $kiduma
koncentracija ir starp 12,5 un 14,5 %.

6. Panémiens, saskana ar 5. pretenziju, kas atskiras ar to, ka
minéta polialilamina Gdens $kiduma koncentracija ir starp 13 un
14 %.

7. Panémiens, saskana ar jebkuru no iepriekS&jam pretenzijam,
kas atSkiras ar to, ka polialilamins ar salsskabi dalégji tiek parvérsts
par sali.

8. Panémiens, saskana ar jebkuru no iepriekS8éjam pretenzi-
jam, kas atSkiras ar to, ka ta iegutais sevelamers tiek parvérsts
sevelamera karbonata/bikarbonata.

9. Panémiens, saskana ar 8. pretenziju, kas atSkiras ar to,
ka ta iegutais sevelamers tiek parvérsts sevelamera karbonata/bi-
karbonata reakcija ar gazveida CO,.

10. Panémiens, saskana ar 9. pretenziju, kas atskiras ar to,
ka konversija sevelamera karbonata/bikarbonata ar gazveida CO,
tiek veikta cieta faze.
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(54) KUGIS UN PANEMIENS SELFA ZONAS STRUKTURU
TRANSPORTESANAI UN UZSTADISANAI
SHIP AND METHOD FOR TRANSPORTING AND SET-
TING UP OFFSHORE STRUCTURES

(57) 1. Kugis Selfa zonas struktlru transporté$anai un uzsta-
disanai, kam ir:

kuga korpuss (2) ar U-veida $kérsgriezumu, kam ir val&js pa-
kalgals (12) un sanu sienu (4.1, 4.2) parkares (9.1, 9.2), kuras
pakalgala stiepjas aiz kuga dibena (3) aizmuguréjas malas (8),

kuga korpusa (2) iebavétas pacelamu balstu sistémas (15.1, 15.2,
15.3, 15.4) ar pacelamiem balstiem (16.1, 16.2, 16.3, 16.4), kas
var tikt parvietoti vertikala virziena ar to apak$gjiem galiem (18)
pozicijas zem kuga dibena (2), un

celtnis (20), kas parvietojams pa sanu sienu (4.1, 4.2) aug$éjam
malam (19.1, 19.2).

2. Kugis atbilstosi 1. pretenzijai, turklat celtnis (20) satur celtna
tiltinu (22).

3.  Kugis atbilsto$i 2. pretenzijai, turklat celtnis ir portal-
celtnis (20), kurs celtna tiltinu (22) tur uz balstiem (21.1, 21.2), kas
var tikt parvietoti pa sanu sienu (4.1, 4.2) aug$éjam malam (19.1,
19.2).

4. Kugis atbilstosi jebkurai no 1. I1dz 3. pretenzijai, turklat sanu
sienas (4.1, 4.2) parkaru (9.1, 9.2) rajona apakSpusé ir izgrieztas

(11) 2436593

(22) 01.10.2010
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ta, ka parkaru apakséja mala brauciena laika ir ierikota virs kuga
korpusa (2) Gdenslinijas (11).

5.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. lldz 4. pretenzijai, kur$ ka
dalgji iegremdéjams ir aprikots ar kuga korpusa (2) iebavétam
balasta tvertném un ar sdkniem balasta tvertnu piepildiSanai ar
balasta Gdeni un/vai balasta Gdens izsiknésanai ara no balasta
tvertném.

6.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. lidz 5. pretenzijai, kur$ sa-
tur tris pacelamu balstu sistémas (15.1, 15.2, 15.3), turklat viena
pacelamo balstu sistéma (15.1) ir iebGvéta korpusa (2) uz vidéjas
ass (17) prieksa, divas papildu pacelamo balstu sistémas (15.2, 15.3)
ir ieblvétas kuga korpusa (2) aizmuguré abas sanu sienas (4.1,
4.2).

7. Kugis atbilsto$i jebkurai no 1. lidz 5. pretenzijai, kas satur
Cetras pacelamo balstu sistémas (15.1, 15.2, 15.3, 15.4), turklat
divas pacelamo balstu sistémas (15.1, 15.2) ir iebavétas kuga
korpusa (2) priek$a viena otrai pretl sanu sienas (4.1, 4.2) un divas
papildu pacelamo balstu sistémas (15.3, 15.4) ir iebavétas kuga
korpusa (2) aizmuguré viena otrai pretl sanu sienas (4.1, 4.2).

8.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. lidz 7. pretenzijai ar kuga
korpusa (2) prieksgala ierikotu klaja kabini (6).

9.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. lidz 8. pretenzijai ar kuga
dzenskrives piedzinu un priekSgala un pakalgala manevréSanas
lTdzekliem.

10. Kugis atbilstosi jebkurai no 1. IT1dz 9. pretenzijai ar dinamisku
pozicioné$anas sistému.

11.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. Itdz 10. pretenzijai, kas
satur ierices véja turbinu (23) pamatu (23.1) un/vai mastu (23.2)
nofikséSanai uz kuga korpusa (2) vertikala orientacija.

12.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. Ildz 11. pretenzijai, kas satur
ligzdas véja turbinu (23) pamatiem (23.1) un/vai mastiem (23.2),
un/vai piestiprinaSanas ierices piesaitéSanas sistémai.

13.  Kugis atbilstosi jebkurai no 1. Iidz 12. pretenzijai, kas aprikots
ar vairakiem kuga gareniskas ass virziena viens aiz otra ierikotiem
véja turbinu (23) pamatiem (23.1) vai mastiem (23.2), vai ar no-
mainamiem véja turbinu (23) mastiem (23.2) un pamatiem (23.1).

14. Kugis atbilstosi jebkurai no 1. Ildz 13. pretenzijai, kas
aprikots ar pakalgala vartiem valéja pakalgala (12) noslégSanai.

15. Panémiens Selfa zonas struktdru transportéSanai un uz-
stadi$anai, izmantojot jebkurai no 1. lidz 13. pretenzijai atbilstoSu
kugi, pie kam:

- kugr (1) tiek iekrautas Selfa zonas struktiras (23),

- piekrautais kugis (1) tiek aizvadits I1dz Selfa zonas struktd-
ru (23) uzstadisanas vietai,

- kugis (1) tiek nofikséts pie joras dibena uzstadisanas vieta,
izmantojot pacelamos balstus (16),

- Selfa zonas struktdras (23) ar celtna (20) palidzibu tiek no-
celtas uzstadiSanas vieta starp sanu sienu (4.1, 4.2) aizmuguréjam
parkarém (9.1, 9.2), un

- pacelamie balsti (16) tiek atbrivoti no jaras dibena (24).

16. Panémiens atbilstosi 15. pretenzijai, pie kam pirms piekrau-
Sanas kugis (1) tiek nofikséts pie ostas dibena (27) ar pacelamo
balstu (16) palidzibu un péc piekrauSanas pacelamie balsti (16)
no ostas dibena (27) tiek atbrivoti.

17. Panémiens atbilstoSi 15. vai 16. pretenzijai, pie kam ku-
gis (1), kad to nofiksé pie jdras dibena (24), tiek iegremdéts dzilak,
piepludinot balasta tvertnes.

18. Panémiens atbilstoSi 15. vai 16. pretenzijai, pie kam ku-
gis (1) ar pacelamo balstu (16) palidzibu vismaz dalgji tiek izcelts
ar kuga korpusu (2) ara no tdens.

19. Panémiens atbilstoSi jebkurai no 15. Ildz 18. pretenzijai,
pie kam Iidz pacelamo balstu (16) nofikséSanai juras dibena (24)
kugis (1) tiek pozicionéts Selfa zonas struktdru (23) uzstadi$anas
vieta ar dinamiskas pozicionésanas sistémas palidzibu.

20. Panémiens atbilstosi jebkurai no 15. I1dz 19. pretenzijai, pie
kam kugt (1) tiek iekrautas Selfa zonas struktlras (23), parvietojot
kugi (1) ar pakalgala sanu sienu (4.1, 4.2) parkarém (9.1, 9.2)
virs piestatnes (25) ta, ka parkares (9.1, 9.2) apnem Selfa zonas
struktlru (23) sagatavosanas vietu (26), un uz sagatavoSanas
vietas (26) novietotas Selfa zonas struktiras (23) tiek paceltas ar
celtna (20) palidzibu un novietotas uz kuga korpusa (2).

21. Panémiens atbilstoSi jebkurai no 15. I1dz 20. pretenzijai, pie
kam kugr (1) tiek iekrautas véja turbinas (23), un véja turbinas (23)
tiek uzstaditas uzstadiSanas vieta.
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22. Panémiens atbilstoSi jebkurai no 15. I1dz 21. pretenzijai,
pie kam kugdrt (1) tiek iekrauti v&ja turbinu (23) pamati (23.1) un/vai
masti (23.2) vertikala orientacija, un véja turbinu (23) pamati (23.1)
un/vai masti (23.2) tiek uzstaditi uzstadiSanas vieta.

23. Panémiens atbilstosi 22. pretenzijai, pie kam kugr (1) ga-
reniska virziena viens aiz otra tiek iekrauti vairaki véja turbinu (23)
pamati (23.1) vai vairaki vé&ja turbinu (23) masti (23.2), vai parmainus
tiek iekrauti véja turbinu (23) masti (23.2) un pamati (23.1), un
pamati (23.1) tiek uzstaditi uzstadisanas vieta vai véja turbinu (23)
masti (23.2) tiek uzlikti uz véja turbinu (23) pamatiem (23.1), vai
art parmainus tiek uzstaditi pamati (23.1) un uz tiem tiek uzlikti
masti (23.2).

24. Panémiens atbilstoSi jebkurai no 15. I1dz 23. pretenzijai,
pie kam brauciena laikd kuga (1) kravas telpa tiek noslégta ar
pakalgala vartiem.

"y
A W, 2

[

33" a5 Al

(51) €O7D 261/08200¢%"
CO7D 261/14200601)
AG61K 31/42(200607)
AG61P 35/0020067)

(21) 10784122.3 (22) 03.06.2010

(43) 11.04.2012

(45) 18.12.2013

(31) 183785P (32) 03.06.2009 (33) US

(86) PCT/US2010/037309 03.06.2010

(87) W0O2010/141761 09.12.2010

(73) Amira Pharmaceuticals, Inc., 9535 Waples Street, Suite 100,
San Diego, CA 92121, US

(72) HUTCHINSON, John Howard, US
SEIDERS, Thomas Jon, US
WANG, Bowei, US
ARRUDA, Jeannie M., US
ROPPE, Jeffrey Roger, US
PARR, Timothy, US

(74) Reitstotter - Kinzebach, Patentanwalte, Sternwartstrasse 4,
81679 Miinchen, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(54) LISOFOSFATIDSKABES RECEPTORU POLICIKLISKIE
ANTAGONISTI
POLYCYCLIC ANTAGONISTS OF LYSOPHOSPHATIDIC
ACID RECEPTORS

(57) 1. Savienojums ar formulu (I) vai ta farmaceitiski piene-
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R Formula (1),
raksturigs ar to, ka:
R" ir -CO,H grupa, -CO,R® grupa, -CN grupa, -C(=0)N(R®), grupa,
-C(=0)NHCH,CH_SO_H grupa, -C(=O0)NHSO,R™ grupa, tetrazolil
grupa, vai 5-okso-2,5-dihidro-[1,2,4]oksadiazol-3-il grupa,
RP ir Gdenraza atoms vai (C,-C,)alkilgrupa,
R® ir Gdenraza atoms, (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa vai
(C,-C)fluoralkilgrupa,
R* ir -NR7C(=0)OCH(R®)-CY,
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R” ir Gdenraza atoms vai (C,-C,)alkilgrupa,

R® ir Gdenraza atoms, (C,-C,)alkilgrupa vai (C,-C,)fluoralkilgrupa,
CY ir aizvietota vai neaizvietota (C,-C)cikloalkilgrupa, vai aizvie-
tota vai neaizvietota fenilgrupa, kur, ja CY ir aizvietota, tad CY ir
aizvietota ar 1 vai 2 R® grupam,

R® ir Gdenraza atoms, (C,-C)alkilgrupa, (C,-C,)fluoralkilgrupa,
(C,-Cy)cikloalkilgrupa, vai aizvietota vai neaizvietota fenilgrupa,
R™ ir adenraza atoms, (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C)fluoralkilgrupa,
(C,-Cy)cikloalkilgrupa, vai aizvietota vai neaizvietota fenilgrupa,
katra no AR, R® un RC ir neatkarigi izvéléta no F, ClI, Br, I, -CN,
-OH grupam, (C,-C,)alkilgrupam, (C,-C,)fluorgrupam, (C,-C,)fluor-
alkoksigrupam, (C,-C,)alkoksigrupam, un (C,-C,)heteroalkilgrupam,
m ir 0, 1 vai 2,

nir1, 2, 3vai4,

pir0, 1, vai 2.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
R" ir -CO,H grupa, -CO,RD grupa, -C(=O)HNSO,R™ grupa vai
tetrazolilgrupa,

R® ir Gdenraza atoms vai (C,-C,)alkilgrupa,

R” ir Gdenraza atoms,

R® ir Gdenraza atoms, -CH, grupa vai -CF, grupa,

R ir (C,-Cy)alkilgrupa vai aizvietota vai neaizvietota fenilgrupa,
katra R* ir neatkarigi izvéléta no F, Cl, Br, I, -OH, -CH3, -CFB,
-OCF,, un -OCH, grupam,

katra R® ir neatkarigi izvéléta no F, Cl, Br, I, -OH, -CH3, -CFB,
-OCF,, un -OCH, grupam,

katra R® ir neatkarigi izvéléta no F, CI, Br, |, -OH, -CH3, -CFB,
-OCF,, un -OCH, grupam,

m ir 0 vai 1,

nir1, 2vai 3,

p ir 0 vai 1.

3.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
R" ir -CO,H vai -CO,R® grupa, RP ir Gdenraza atoms, -CH, vai
-CH,CH, grupa,

R® ir H, -CH, grupa vai -CH,CH, grupa,

R* ir -NHC(=0O)OCH(R®)-CY grupa,

R® ir Gdenraza atoms vai -CH, grupa,

CY ir aizvietota vai neaizvietota fenilgrupa, kur, ja CY ir aizvietota
fenilgrupa, tad fenilgrupa ir aizvietota ar 1 vai 2 R® grupam.

4.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, raksturigs ar to, ka
savienojumam ar formulu (l) ir $ada struktdra:

. >
15O~
HyC COzH

R‘

5. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka:
R* ir

O H R*

Ao ey

H .
»
R® ir -CH, grupa,
CY ir aizvietota vai neaizvietota fenilgrupa, kur, ja CY ir aizvie-
tota fenilgrupa, tad fenilgrupa ir aizvietota ar 1 vai 2 R® grupam,
R® grupa ir F, Cl, -OH, -CH,, -CF,, vai -OCH, grupa,
nir 1.

6.  Savienojums saskana ar 5. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
CY ir fenilgrupa, 2-fluorfenilgrupa, 3-fluorfenilgrupa, 2-hlorfenilgrupa,
3-hlorfenilgrupa, 2-metilfenilgrupa, 3-metilfenilgrupa, 2-trifluormetil-
fenilgrupa vai 3-trifluormetilfenilgrupa.

7. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [idz 4. pretenzijai,
raksturigs ar to, ka savienojumam ar formulu () ir $ada struktdra:

0‘:\,NH

~°

cY

8.  Savienojums saskana ar 7. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
R" ir -COH grupa,

CY ir fenilgrupa, 2-fluorfenilgrupa, 3-fluorfenilgrupa, 2-hlorfenilgrupa,
3-hlorfenilgrupa, 2-metilfenilgrupa, 3-metilfenilgrupa, 2-trifluormetil-
fenilgrupa vai 3-trifluormetilfenilgrupa.

9.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, raksturigs ar to, ka:
R" ir -CO,H grupa, -CO,RP grupa, -C(=0)NHSO,R™ grupa, tetr-
azolilgrupa, vai 5-okso-2,5-dihidro-[1,2,4]oksadiazol-3-ilgrupa,

R® ir Gdenraza atoms vai (C,-C,)alkilgrupa,

R” ir ddenraza atoms,

R® ir Gdenraza atoms vai -CH, grupa,

R ir (C,-Cy)alkilgrupa vai aizvietota vai neaizvietota fenilgrupa,
CY ir ciklopropilgrupa, ciklobutilgrupa, ciklopentilgrupa, ciklopent-
1-enilgrupa, 2-hlorciklopent-1-enilgrupa, cikloheksilgrupa, cikloheks-
1-enilgrupa, 2-hlorcikloheks-1-enilgrupa, fenilgrupa, 2-fluorfenilgrupa,
2,3-difluorfenilgrupa, 2,4-difluorfenilgrupa, 2,5-difluorfenilgrupa,
2,6-difluorfenilgrupa, 2-hlorfenilgrupa, 2,6-dihlorfenilgrupa, 2-brom-
fenilgrupa, 3-bromfenilgrupa, 2,4-dihlorfenilgrupa, 2-hidroksifenilgru-
pa, 3-hidroksifenilgrupa, 4-hidroksifenilgrupa, 2-metoksifenilgrupa,
3-metoksifenilgrupa, 4-metoksifenilgrupa, 2-trifluormetilfenilgrupa,
3-trifluormetilfenilgrupa, 4-trifluormetilfenilgrupa, 2-fluor-4-metoksi-
fenilgrupa, 2-metilfenilgrupa, 3-metilfenilgrupa, 4-metilfenilgrupa,
2-cianofenilgrupa, 3-cianofenilgrupa, vai 4-cianofenilgrupa.

10. Savienojums saskana ar 9. pretenziju, raksturigs ar to,
ka:
katra R* ir neatkarigi izvéléta no F, Cl, -CH,, -OH, OCF, un -OCH,
grupam,
katra R® ir neatkarigi izvéléta no F, Cl, -CH,, -OH, OCF, un -OCH,
grupam,

m ir 0 vai 1,
nir1,
p ir 0 vai 1.

11.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no:
1-{4’[3-metil-4-((R)-1-fenil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-bifenil-
4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 1);
1-{4’-[4-(1-cikloheksil-etoksikarbonilamino)-3-metil-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 2);
1-{4’-[3-metil-4-((R)-1-o-tolil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-bi-
fenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 3);
1-[4’-(4-benziloksikarbonilamino-3-metil-izoksazol-5-il)-bifenil-4-il]-
ciklopropankarboksilskabe (savienojums 4);
(S)-1-{4’-[4-(1-ciklopropil-etoksikarbonilamino)-3-metil-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 5);
(R)-1-{4’-[4-(1-ciklopropil-etoksikarbonilamino)-3-metil-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 6);
1-[4’-(4-ciklopropilmetoksikarbonilamino-3-metil-izoksazol-5-il)-bi-
fenil-4-il]-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 7);
1-(4'-{4-[(R)-1-(2-hlor-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-5-
il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 8);
1-(4’-{3-metil-4-[(R)-1-(2-trifluormetil-fenil)-etoksikarbonilamino]-
izoksazol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savieno-
jums 9);
1-{4’-[3-metil-4-((R)-1-fenil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklobutankarboksilskabe (savienojums 10);
1-{4’-[3-metil-4-((R)-1-fenil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopentankarboksilskabe (savienojums 11);
1-(4’-{4-[1-(2-metoksi-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-
5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 12);
1-(4’-{3-metil-4-[1-(4-trifluormetil-fenil)-etoksikarbonilamino]-izoks-
azol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 13);
1-(4’-{3-metil-4-[1-(4-trifluormetil-fenil)-etoksikarbonilamino]-izoks-
azol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 14);
1-(4’-{4-[1-(3-ciano-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-5-il}-
bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 15);
1-{4’[3-metil-4-((R)-1-p-tolil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-bi-
fenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 16);
1-{4’-[3-metil-4-((R)-1-m-tolil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 17);
1-(4-{4-[(R)-1-(4-ciano-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-
5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 18);
1-(4’-(4-[(R)-1-(2-ciano-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-
5-il)-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 19);
1-{4’[4-((R)-1-ciklobutil-etoksikarbonilamino)-3-metil-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 20);
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1-(4’-{4-[1-(2-hlor-cikloheks-1-enil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-
izoksazol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savieno-
jums 21);
1-(4’-{3-metil-4-[(R)-1-(3-trifluormetil-fenil)-etoksikarbonilamino]-
izoksazol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savieno-
jums 22);
1-(4’-{4-[(R)-1-(3-metoksi-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoks-
azol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 23);
1-(4’-{4-[(R)-1-(4-metoksi-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoks-
azol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 24);
1-(4’-{4-[1-(3-brom-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-5-il}-
bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 25);
1-(4’-{4-[1-(3-hlor-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-5-il}-
bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 26);
1-{4’-[3-metil-4-((S)-1-fenil-1-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-
bifenil-4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 27);
1-(4’-{4-[1-(3-hidroksi-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoksazol-
5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 28);
1-{4’-[3-etil-4-((R)-1-fenil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-bifenil-
4-il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 29);
1-(4’-{3-etil-4-[(R)-1-(3-trifluormetil-fenil)-etoksikarbonilamino]-izoks-
azol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 30);
1-(3’-metoksi-4’-{3-metil-4-[(R)-1-(3-trifluormetil-fenil)-etoksikarbonil-
amino]-izoksazol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savie-
nojums 31);
1-(4’-{4-[(R)-1-(3,5-dibrom-fenil)-etoksikarbonilamino]-3-metil-izoks-
azol-5-il}-bifenil-4-il)-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 32);
1-{4’-[4-((R)-1-fenil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-bifenil-4-il}-
ciklopropankarboksilskabe (savienojums 33);
1-{4’-[3-metil-4-(1-fenil-etoksikarbonilamino)-izoksazol-5-il]-bifenil-4-
il}-ciklopropankarboksilskabe (savienojums 34);
{5-[4’-(1-metansulfonilaminokarbonil-ciklopropil)-bifenil-4-il]-3-metil-
izoksazol-4-il}-karbaminskabes (R)-1-fenil-etilesteris (savieno-
jums 35);
{5-[4’-(1-benzolsulfonilaminokarbonil-ciklopropil)-bifenil-4-il]-3-met-
il-izoksazol-4-il}-karbaminskabes (R)-1-fenil-etilesteris (savieno-
jums 36);
{5-[4’-(1-ciano-ciklopropil)-bifenil-4-il]-3-metil-izoksazol-4-il}-karb-
aminskabes (R)-1-fenil-etilesteris (savienojums 37);
(3-metil-5-{4’-[1-(5-0ks0-2,5-dihidro-[1,2,4]oksadiazol-3-il)-ciklo-
propil]-bifenil-4-il}-izoksazol-4-il)-karbaminskabes (R)-1-fenil-etiles-
teris (savienojums 38);
(3-metil-5-(4’-[1-(1H-tetrazol-5-il)-ciklopropil]-bifenil-4-il)-izoksazol-
4-il)-karbaminskabes (R)-1-fenil-etilesteris (savienojums 39);
{5-[4’-(1-metansulfonilaminokarbonil-ciklopropil)-bifenil-4-il]-3-metil-
izoksazol-4-il}-karbaminskabes (R)-1-(3-trifluormetil-fenil)-etilesteris
(savienojums 40);
{5-[4’-(1-metansulfonilaminokarbonil-ciklopropil)-3-metoksi-bifenil-
4-il]-3-metil-izoksazol-4-il}-karbaminskabes (R)-1-(3-trifluormetil-
fenil)-etilesteris (savienojums 41);

vai ta farmaceitiski pienemams sals.

12. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver savienojuma saskana
ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai terapeitiski efektivu daudzumu,
vai ta farmaceitiski pienemamu sali.

13. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai,
vai ta farmaceitiski pienemama sals pielietoSana veéZa arstéSanai
ziditajam.

14. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai,
vai ta farmaceitiski pienemama sals pielietoSana fibrozes arstéSanai
vai novér$anai ziditajam.

15. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai,
vai ta farmaceitiski pienemama sals pielietoSana plausu fibrozes,
astmas, hroniskas obstruktivas plausu slimibas (HOPS), nieru
fibrozes, akdta nieru bojajuma, hroniskas nieru slimibas, aknu
fibrozes, adas fibrozes, zarnu fibrozes, krats véza, aizkunga dzie-
dzera véza, olnicu véza, prostatas véza, glioblastomas, kaulu véza,
resnas zarnas véza, zarnu véza, galvas un kakla véza, melanomas,
multiplas mielomas, hroniskas limfoleikozes, véza sapju, audz€ja
metastazu, transplantacijas organa atgri$anas, sklerodermijas, acu
fibrozes, ar vecumu saistitds makulas degeneracijas (VMD), diabé-
tiskas retinopatijas, kolagéna asinsvadu slimibas, aterosklerozes,
Reino fenomena vai neiropatisko sapju arstéSanai vai novérSanai
ziditajam.
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(54) GRIDAS PANELIS UN GRIDAS SEGUMS, KAS SASTAV
NO DAUDZIEM TADIEM GRIDAS PANELIEM
FLOOR PANEL AND FLOOR COVERING CONSISTING
OF A PLURALITY OF SUCH FLOOR PANELS

(57) 1. Gndas panelis (19, 24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106,
114), kas satur:

- centrali novietotu serdeni (20, 38), kas ir izveidots ar aug$-
malu (38a) un apak$malu (38b),

- vismaz vienu pirmo elastigo savienotajdalu (22, 39, 51, 61)
un otro elastigo savienotajdalu (23, 40, 52, 62), kas attiecigi ir
savienotas ar serdena (20, 38) pretéjam Skautném,

e pie kam pirma savienotajdala (22, 39, 51, 61) satur vienu
vienigu augsup vérstu méliti (25, 41, 56, 73), vismaz vienu augSup
vérstu profilu (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120), kas ir distancéts
no augSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73) un vienigas augsSup
vérstas gropes (27, 43, 53, 61, 79), kas ir izveidota starp augSup
vérsto méliti (25, 41, 56, 73) un augSup vérsto profilu (26, 42, 67,
85, 93, 102, 112, 120), pie tam:

= vismaz dala no augSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73) malas,
kas vérsta pret augSup vérsto profilu (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112,
120), pleSas serdena (20, 38) augSmalas (38a) normales virziena,
turklat lenkis, ko no vienas puses ietver virziens, kura pleSas vismaz
augsSup verstas mélites (25, 41, 56, 73) ta& malas dala, kas vérsta
pret augSup vérsto profilu (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120), un
no otras puses ietver serdena (20, 38) augSmalas (38a) normale,
atrodas robezas no nulles Iidz 60 gradiem,

= vismaz dala no augSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73)
malas, kas vérsta pret augSup vérsto profilu (26, 42, 67, 85, 93,
102, 112, 120), veido augSupejoSu centréjoSo Skautni (41b) ar
mérki sakabinat pirmo savienotajdalu (22, 39, 51, 61) ar blakus
eso$a gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) otro
savienotajdalu (23, 40, 52, 62),

= vismaz dala no augSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73)
malas, kas ir vérsta pret augSup vérsto profilu (26, 42, 67, 85,
93, 102, 112, 120), ir orientéta batiba vertikali un ir aprikota ar uz
aru vérstu paresninajumu (31, 44, 53, 71, 89, 98), kurs$ ir savie-
nots batiba stingri ar augSup vérsto méliti (25, 41, 56, 73) un ir
pielagots kopdarbibai ar blakus eso$a gridas panela (24, 37, 41,
52, 70, 88, 97, 106, 114) otras savienotajdalas (23, 40, 52, 62)
slégelementu (32, 49, 56, 74, 92);

e pie kam otrad savienotajdala (23, 40, 52, 62) satur vienu
vienigu lejup vérstu méliti (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117),
vismaz vienu lejup vérstu profilu (29, 47, 57, 75), kas ir distancéts
no lejup vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117), un
vienu vienigu lejup vérstu gropi (30, 48), kas ir izveidota starp lejup
vérsto méliti (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117) un lejup vérsto
profilu (29, 47, 57, 75), pie tam:

= vismaz dala no lejup vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100,
109, 117) malas, kas vérsta pret lejup vérsto profilu (29, 47, 57,
75), pleSas serdena (20, 38) apakSmalas (38b) normales virzien3,
turklat lenkis, ko no vienas puses ietver virziens, kura pleSas vismaz
lejup vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117) ta malas
dala, kas veérsta pret lejup vérsto profilu (29, 47, 57, 75), un no
otras puses ietver serdena (20, 38) apakSmalas (38b) normale,
atrodas robezas no nulles Iidz 60 gradiem,

= vismaz dala no lejup vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91,
100, 109, 117) malas, kas vérsta pret lejup vérsto profilu (29, 47,
57, 75), veido lejup vérstu centréjoSo Skautni (46a, 46b, 46d, 64,
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82, 95) ar mérki sakabinat otro savienotajdalu (23, 40, 52, 62) ar
blakus eso$a gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
pirmo savienotajdalu (22, 39, 51, 61),

= lejup veérstais profils (29, 47, 57, 75) ir orientéts batiba
vertikali un ir aprikots ar padzilingjumu (32, 49, 56, 74, 92),
kur§ ir pielagots vismaz daléji uznemt blakus eso$a gridas
panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) augSup vérstas
mélites (25, 41, 56, 73) uz aru vérsto paplatinajumu (31, 44,
53, 71, 89, 98);

e pie kam augSup vérsta grope (27, 43, 53, 61, 79) ir pielagota
vismaz dal&ji uznemt blakus eso$a gridas panela (24, 37, 41,
52, 70, 88, 97, 106, 114) augSup vérsto méliti (25, 41, 56, 73),
turklat augSup verstas mélites (25, 41, 56, 73) augSmala (41d,
55) ir vérsta slipi lejup augSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73),
kas ir vérsta prom no augSup vérsta profila (26, 42, 67, 85, 93,
102, 112, 120), malas (41e) virziena; bez tam lejup vérstajai
gropei (30, 48) ir l1dziga slipi augSup vérsta orientacija ka lejup
vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117), kura ir vérsta
pret lejup vérsto profilu (29, 47, 57, 75) malas (46a) virziena,
orientacija.

2. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar 1. pretenziju, pie kam vismaz viena savienojosa
dala (22, 39, 51, 61, 5, 23, 40, 52, 62) satur parsedzes dalu (45,
50), kas ir savienota ar serdeni (20, 38), un gala dalu, kas ir
elastigi savienota ar parsedzes dalu (45, 50), pie tam gala dala
ir pielagota, lai elastigi parvietotos virziena, ko ierobezo lenkis,
labak batiba taisns lenkis, attieciba pret plakni, ko veido serde-
nis (20, 38).

3. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju, pie kam katra augSup
vérsta mélite (25, 41, 56, 73) un lejup vérstd mélite (28, 46, 59,
77, 91, 100, 109, 117) batiba ir stinga.

4.  Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju, pie kam katra augSup
vérsta mélite (25, 41, 56, 73) un lejup vérstd mélite (28, 46, 59,
77, 91, 100, 109, 117) batiba ir cieta.

5. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriekSéjo pretenziju, pie kam vismaz dala no augSup
vérsta profila (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120), kas pieklaujas
gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) augsdalai,
ir pielagota kontakta veidoSanai vismaz ar dalu no lejup vérstas
mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117), kura pieklaujas otra
gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) augSmalai
8o gridas panelu (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saparota
stavoklr.

6. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriek$gjo pretenziju, pie kam pirmais slégelements (31,
44, 53, 71) ir distancéts no augSup vérstas mélites (25, 41, 56,
73) augSmalas (41d).

7. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju, pie kam otrais slégelements (32,
49, 56, 74, 92) ir distancéts no lejup vérstds gropes (30, 48)
augSmalas (48a).

8. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriekSéjo pretenziju, pie kam lejup vérstas Skautnes
efektivais augstums ir lielaks par augSup vérstas mélites (25, 41,
56, 73) efektivo augstumu.

9. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriekS&jo pretenziju, pie kam savstarpgjais
lenkis, ko ietver vismaz augSup vérstas méelites (25, 41, 56, 73)
malas dala, kas vérsta pret augSup vérsto profilu (26, 42, 67, 85,
93, 102, 112, 120), un serdena (20, 38) augSmalas (38a) normale,
batiba ir vienads ar savstarpéjo lenki, ko ietver vismaz lejup vérstas
mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117) malas dala, kas vérsta
pret lejup vérsto profilu (29, 47, 57, 75), un serdena (2, 20, 38)
apakS$malas (38b) normale.

10. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju, pie kam lejup vérstas centréjosas
Skautnes slipums ir mazaks vismaz par augSup veérsta profila (26,
42, 67, 85, 93, 102, 112, 120) augSéjas dalas (42b) slipumu.

11. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) sa-
skana ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju, pie kam vismaz augSup
vérstas mélites (25, 41, 56, 73) augSmalas (41d) dala stiepjas
serdena (20, 38) augSmalas (38a) normales virziena.

12. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) sa-
skana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju, pie kam otras savienojosas
dalas (23, 40, 52, 62) centréjoSam Skautném (46a, 46b, 46d, 64,
82, 95) bltiba ir plakanaka orientacija neka pirmas savienojo$as
dalas (22, 39, 51, 62) augSup vérsta profila (26, 42, 67, 85, 93,
102, 112, 120) vismaz vienas dalas orientacijai.

13. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saska-
na ar jebkuru iepriekS8€jo pretenziju, pie kam pirmas savienojosas
dalas (22, 39, 51, 61), kas saistas ar serdeni (20, 38), augSup
veérsta profila (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120) viena dala veido
sprostvirsmu lejup vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109,
117), kas vérsta prom no lejup vérsta profila (29, 47, 57, 75),
vismaz vienai malas dalai.

14. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$gjo pretenziju, pie kam pirmas savie-
nojosas dalas, kas savienojas ar serdeni (20, 38), augSup vérsta
profila (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120) viena dala ir orientéta
batiba vertikali.

15. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju, pie kam lejup vérstas
mélites (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117), kas vérsta prom no
lejup vérsta profila (29, 47, 57, 75), vismaz viena malas dala ir
orientéta bitiba vertikali.

16  Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saska-
na ar jebkuru iepriekS8€jo pretenziju, pie kam pirmas savienojosas
dalas (4, 22, 39, 51, 61) augSup veérstajai gropei (27, 43, 53, 61,
79) ir tada forma, ka minéta augSup vérsta grope (27, 43, 53,
61, 79) ir pielagota, lai uznemtu saslédzosa veida blakus esosa
panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) otras savienojosas
dalas (23, 40, 52, 62) lejup vérstas mélites (28, 46, 59, 77, 91,
100, 109, 117) vismaz vienu dalu.

17. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriekS€jo pretenziju, pie kam augSup vérsta
grope (27, 43, 53, 61, 79) ir pielagota, lai uznemtu iespilgjosa
séza blakus esosa panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
lejup vérsto méliti (28, 46, 59, 77, 91, 100, 109, 117).

18. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriekS&jo pretenziju, pie kam lejup vérsta
grope (30, 48) ir pielagota, lai uznemtu iespiléjoSa séza blakus
eso$a panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) augSup vérsto
méltti (25, 41, 56, 73).

19. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$éjo pretenziju, pie kam augSup vérs-
tais profils (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120) un lejup vérstais
profils (29, 47, 57, 75) pleSas butiba paralélos virzienos.

20. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju, pie kam pirmais slégele-
ments (31, 44, 53, 71) satur uz aru vérstu paplatinajumu (31, 44,
53, 71), un otrais slégelements (32, 49, 56, 74, 92) satur vismaz
vienu padzilindjumu (32, 49, 56, 74, 92), pie tam uz aru vérstais
paplatindjums (31, 44, 53, 71, 89, 98) ir pielagots, lai to vismaz
dalgji uznemtu blakus novietotd gridas panela (24, 37, 41, 52,
70, 88, 97, 106, 114) padzilindjums (32, 49, 56, 74, 92) ar mérki
izveidot saslégtu panelu savienojumu.

21. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriek$gjo pretenziju, pie kam pirmais slégelements (31,
44, 53, 71) ir distancéts no augSup vérstas mélites (25, 41, 56,
73) augSmalas (41d).

22. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) sa-
skana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju, pie kam pirma savienojosa
dala (22, 39, 51, 61) satur vairakas augSup vérstas mélites (35), kas
ir distancétas viena no otras, pie tam augSup vérsta grope (27, 43,
53, 61, 79) ir pozicionéta starp divam blakus eso§am mélitém (35),
un otra savienojosa dala satur vairakas lejup vérstas gropes (36),
kas ir distancétas viena no otras ar mérki uznemt augSup vérstas
mélites (35).

23. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriekS€jo pretenziju, pie kam gridas panela (24, 37,
41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) daudzas malas satur pirmo savieno-
joSo dalu (22, 39, 51, 61), un gridas panela (24, 37, 41, 52, 70,
88, 97, 106, 114) daudzas malas satur otro savienojo$o dalu (23,
40, 52, 62), un katra pirma savienojosa dala (22, 39, 51, 61) gul
uz gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) pretéjas
malas.
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24. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) sa-
skana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju, pie kam pirma savienojosa
dala (22, 39, 51, 61) un otra savienojosa dala (23, 40, 52, 62)
veido serdena (20, 38) integralu dalu.

25. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) saskana
ar jebkuru iepriek$€jo pretenziju, pie kam lejup vérsta mélite (28,
46, 59, 77, 91, 100, 109, 117), kas ir vérsta prom no lejup vérsta
profila (29, 47, 57, 75), ir aprikota ar treSo slégelementu (62, 80,
89, 98, 108, 116), un augSup veérstais profils (26, 42, 67, 85, 93,
102, 112, 120) ir aprikots ar ceturto slégelementu (66, 84, 92,
101, 111, 119), turklat treSais slégelements (62, 80, 89, 98, 108,
116) ir pielagots mijiedarbibai ar cita gridas panela (24, 37, 41,
52, 70, 88, 97, 106, 114) ceturto slégelementu (66, 84, 92, 101,
111, 119).

26. Gridas panelis (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
saskana ar jebkuru iepriek$&jo pretenziju, pie kam pirmais slég-
elements (31, 44, 53, 71) ir pozicionéts zemaka Iiment neka
augsSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73) augSup vérsta centréjosa
Skautne (41b).

27. Gridas segums, kas sastdv no savstarpéji savienotiem
gridas paneliem (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114), kas definéti
jebkura no 1. [idz 26. pretenzijai.

28. Panémiens divu gridas panelu (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97,
106, 114), kas definéti jebkura no 1. lldz 26. pretenzijai, savieno-
$anai, kur§ satur sekojo$as operacijas:

A) pirma gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
otra savienoSanas dala (23, 40, 52, 62) tiek savienota ar otra gridas
panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) pirmo savienoSanas
dalu (22, 39, 51, 61);

B) pirma gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114)
otrajai savienoSanas dalai (23, 40, 52, 62) otra gridas panela (24,
37,41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) pirmas savienoSanas dalas (22, 39,
51, 61) virziena tiek pielikts spéks ta, lai pirma gridas panela (24,
37,41, 52,70, 88, 97, 106, 114) otras savienoSanas dalas (23, 40,
52, 62) galu pagrieztu augSup vérsta virziena un/vai otra gridas
panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) pirmas savienoSanas
dalas galu pagrieztu lejup vérsta virziena, un tadéjadi pirma gridas
panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) otras savienoSanas
dalas (23, 40, 52, 62) lejup vérsta mélite (28, 46, 59, 77, 91, 100,
109, 117) vismaz dalgji tiek izvietota otra gridas panela (24, 37,
41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) pirmas savienoSanas dalas (22, 39,
51, 61) batiba augSup vérstaja gropé (27, 43, 53, 61, 79);

C) speks, kas tika pielikts operacijas B) laika, tiek nonemts,
un tadéjadi vismaz viena deforméta savienojuma dala (23, 40, 52,
62, 4, 22, 39, 51, 61) atgriezas sakumstavokli, un pirma gridas
panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) otras savienoSanas
dalas (23, 40, 52, 62) lejup vérsta mélite (28, 46, 59, 77, 91, 100,
109, 117) tiek ieslégta otra gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88,
97, 106, 114) pirmas savienoSanas dalas (4, 22, 39, 51, 81) augSup
vérstaja gropé (27, 43, 53, 61, 79), pie tam otrais slégelements (32,
49, 56, 74, 92) butiba stingi tiek savienots ar lejup vérsto profi-
lu (29, 47, 57, 75) un mijiedarbojas ar pirmo slégelementu (31,
44, 53, 71), kas tiek pozicionéts augSup vérstas mélites (25, 41,
56, 73), kura vérsta prom no augSup vérsta profila (26, 42, 67,
85, 93, 102, 112, 120), mala un batiba stingi tiek savienots ar otra
gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) augSup vérsto
méltti (25, 41, 56, 73).

29. Panémiens saskana ar 28. pretenziju, pie kam operaci-
jas A) laika pirma gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106,
114) otra savienoSanas dala (23, 40, 52, 62) sakabinas gan ar
augSup vérstas mélites (25, 41, 56, 73), kas vérsta pret augsSup
vérsto profilu (26, 42, 67, 85, 93, 102, 112, 120), malu, gan ar
otra gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97, 106, 114) otras
savienoSanas dalas (23, 40, 52, 62) augSup vérstas mélites (25,
41, 56, 73), kas vérsta prom no augSup vérsta profila (26, 42, 67,
85, 93, 102, 112, 120), malu.

30. Panémiens saskana ar 28. vai 29. pretenziju, pie kam
operacijas A) laika pirma gridas panela (24, 37, 41, 52, 70, 88, 97,
106, 114) pirmas savienoSanas dalas (22, 39, 51, 62) centréjosa
Skautne (41b) ir distancéta no otra gridas panela (24, 37, 41, 52,
70, 88, 97, 106, 114) otras savienoSanas dalas.
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(51) GO1R 31/02(20060" (11) 2449388

GO1R 31/00200"

(21) 10723133.4 (22) 11.06.2010

(43) 09.05.2012

(45) 01.01.2014

(31) 102009031572 (32) 30.06.2009 (33) DE

(86) PCT/EP2010/058245 11.06.2010

(87) W02011/000683 06.01.2011

(73) Siemens Aktiengesellschaft, Wittelsbacherplatz 2, 80333
Miinchen, DE

(72) KREBS, Uwe, DE
MOSER, Jirgen, DE
(74) Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
(54) PANEMIENS KABELU SAVIENOJUMA PARBAUDEI
METHOD FOR TESTING A CABLE CONNECTION

(57) 1. Panémiens kabelu savienojuma (12) parbaudisanai,
kur$ stiepjas starp ostad stavoSa kuga (1) sadales tiklu (2), kas
ar kabelu savienojumu (12) ir savienojams ar savienoSanas slé-
dza (21) palidzibu, un krasta ierikotu elektroapgades piesléguma (3)
frekvences parveidotaju (6), kas tiek darbinats ka sprieguma avots
ar maksimalu stravas vértibu, kura spriegums (U), kas ir pielikts
pie kabelu savienojuma (12), kad savienoSanas slédzis (21) ir
partraukta stavoli, tiek ar frekvences parveidotdja (6) palidzibu
pakapeniski palielinats, kamér tiek sasniegta sprieguma sliekSna
vértiba, tobrid eksistéjosa stravas plisma tiek registréta, iegustot
strdvas mérijjumu vértibas un monitorgjot tas attieciba uz ieprieks
noteikta Tssléguma kritérija izpildisanu,

raksturigs ar to, ka Tssleguma stravas sliekSna veértiba tiek noteikta
iepriek$ ar frekvences parveidotaja (6) palidzibu, turklat 1ssléguma
kritérijs ir izpildits, kad izméritas stravas veértibas ir vienadas ar
Tssleguma stravas sliekSna vértibu.

2. Panémiens atbilstoSi 1. pretenzijai, kas raksturigs ar to, ka
Tssleguma stravas sliekSna vértiba ir zemaka neka elektroapgades
piesleguma (3) normalas darbibas apstaklos pllsto$as stravas
nominalas vertibas.

3. Panémiens atbilstoSi 1. vai 2. pretenzijai, kas raksturigs ar
to, ka sprieguma sliekSna vértiba ir zemaka neka elektroapgades
piesléguma (3) normalas darbibas apstaklos eso$as nominalas
sprieguma vértibas, palielinatas par 10 %.
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(51) BOTF 11/00/200697 (11) 2450099
BO1L 99/00070"
(21) 10014237.1 (22) 03.11.2010

(43) 09.05.2012
(45) 01.01.2014
(73) EPPENDORF AG, Barkhausenweg 1, 22339 Hamburg, DE
(72) SCHAFRINSKI, Arne, DE
JACOBS, Judith, DE
DURR, Florian, DE
STRANZINGER, Martin, DE

(74) Sasse, Stefan, White & Case LLP, Valentinskamp 70 /
EMPORIO, 20355 Hamburg, DE
Artis KROMANIS, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV

(54) MAISISANAS IERICE AR TURETAJIERICEI PAREDZETU
PAMATNI UN TAS LIETOSANAS PANEMIENS
MIXING DEVICE WITH STORAGE FOR A HOLDER DE-
VICE, AND METHOD FOR USING THE SAME

(57) 1. MaisiSanas ierice, kas aprikota ar:

- uznem$anas ierici (6) samaisita materidla uznemsanai,

- piedzinu (20, 22), ar kuras palidzibu uznemsSanas ierice (6)
var tikt paklauta maisiSanas kustibu (18) realizéSanai attieciba pret
Sasiju (4), turklat uznemsSanas ierice (6) parvietojas pa noslégtu
kontdru, periodiski atgriezoties noteikta pozicija noteikta telpiskaja
orientacija,

- Sarniru mezglu, kas maisiSanas kustibas laikd vada uznem-
$anas ierici (6),
turklat: Sarniru mezgls satur vismaz divus balstus (8, 10, 12, 14,
60, 62, 64); katram mezglam ir divi Sarnirveida balsti (16) tada
attaluma viens no otra, ka nesatur nevienu virzes kustibas brivibas
pakapi un satur vismaz divas rotacijas tipa brivibas pakapes; vismaz
viens Sarnirveida balsts (16) uz Sasijas (4) nes balstu (8, 10, 12,
14, 60, 62, 64), un otrs Sarnirveida balsts (16) uz balsta (8, 10,
12, 14, 60, 62, 64) nes uznemsSanas ierici (6),

raksturiga ar to, ka Sarniru mezglam ir vadierice (28, 30, 32),
kas maisiSanas kustibas (18) laikd vada uznemsSanas ierices (6)
rotaciju attieciba pret Sasiju (4).

2. lerice saskana ar 1. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka
vismaz viens Sarnirveida balsts (16) ir kardansarnirs vai lodSar-
nirs (16), vai ir savienojuma apgabals ar diviem noteikta attaluma
izvietotiem Sarniriem, katram no kuriem ir tikai viena rotacijas tipa
brivibas pakape.

3.  lerice saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka
vadiericei (28, 30, 32) ir vismaz viens stienis (28, 30), kas savieno
abus balstus (8, 12, 62) vienu ar otru, turklat: viens Sarnirveida
savienojums (32), kam nav virzes kustibas brivibas pakapes un ir
tikai viena rotacijas brivibas pakape, nes viena balsta (10, 14, 64)
stieni (28, 30); otrs Sarnirveida savienojums (32) nes otra balsta (8,
10, 12, 14, 62, 64) stieni (28, 30); abi Sarnirveida savienojumi (32)
ir rotéjami ap asim, kas ir paralélas viena otrai.

4. lerice saskana ar 3. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka
Sarnirveida savienojumu (32) asis sakas uz Sasijas (4) un uz uznem-
Sanas ierices (6) vida starp attiecigajiem divu balstu (8, 10, 12, 14,
62, 64) Sarnirveida balstiem (16), kas savienoti ar stieni (28, 30).

5. lerice saskana ar 4. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka
pie Sarnirveida savienojuma stienis (42) daks$veidigi sadalas, lai
aptvertu balstu (40), uz kura tas ir izveidots, vai balsts dakSveidigi
sadalas, lai aptvertu stieni.

6. lerice saskana ar jebkuru no 1. [ldz 5. pretenzijai, kas rak-
sturiga ar to, ka viena balsta (8, 10, 12, 14, 60, 62, 64) Sarnirveida
balsta (16) rotacijas punkti ir tada pasa attadluma viens no otra
ka otra balsta (8, 10, 12, 14, 60, 62, 64) Sarnirveida balsta (16)
rotacijas punkiti.

7. lerice saskana ar iepriek$€jo pretenziju, kas raksturiga ar to,
ka viena balsta (8, 10, 12, 14, 60, 62, 64) Sarnirveida balsta (16)
rotacijas punkti ir tada pasa attdluma viens no otra ka visu citu
balstu (8, 10, 12, 14, 60, 62, 64) Sarnirveida balsta (16) rotacijas
punkti.

8. lerice saskana ar jebkuru no 1. [idz 6. pretenzijai, kas
raksturiga ar to, ka uz Sasijas (4) eso$o divu balstu (8, 10, 12, 14,
60, 62, 64) Sarnirveida balstu (16) rotacijas punkti un/vai rotacijas
asis un uz uznemsanas ierices (6) esoSo to pasu balstu (8, 10,
12, 14, 60, 62, 64) Sarnirveida balstu (16) rotacijas punkti un/vai
rotacijas asis ir vienada attaluma vieni no otra.

9. lerice saskana ar iepriekS&jo pretenziju, kas raksturiga ar
to, ka uz Sasijas (4) eso$o visu balstu (8, 10, 12, 14, 60, 62, 64)
Sarnirveida balstu (16) rotacijas punkti un/vai rotacijas asis un uz
uznems$anas ierices (6) esoSo to pasu balstu (8, 10, 12, 14, 60,
62, 64) Sarnirveida balstu (16) rotacijas punkti un/vai rotacijas asis
ir vienada attaluma vieni no otra.

10. lerice saskana ar jebkuru no 1. lidz 6. pretenzijai, kas
raksturiga ar to, ka tikai balsti (8, 10, 12, 14, 60, 62, 64) un pie-
dzina (20, 22) vai tikai piedzina (20, 22) parnes smaguma spéku
uz Sasiju (4), kas iedarbojas uz uznemsanas ierici (6).

11.  lerice saskana ar jebkuru no 1. Iidz 8. pretenzijai, turklat
ierice (2) satur vadamu sildelementu, kas izvéléts no grupas,
kas satur Peltje elementus, pretestibas sildelementus un folijas
sildelementus.

12. Panémiens laboratorijas trauka satura maisi$anai, kura
laboratorijas trauks ar saturu tiek novietots uz ierices (2) saskana
ar jebkuru no 1. dz 11. pretenzijai un tad tiek iedarbinata maisi-
Sanas ierice (2).

13. Metode saskana ar 12. pretenziju, turklat laboratorijas
trauka satura temperatira tiek reguléta.

14. lerices saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai lietoSana
par brivi stavoSu maisiSanas ierici (2) vai par dalu no automatizétas
laboratorijas sistémas vai inkubatora.

(51) C12N 7/0220050) (11) 2454364
AG61K 39/13(200600
(21) 10729895.2 (22) 08.07.2010

(43) 23.05.2012
(45) 23.04.2014

(31) 09165620 (32) 16.07.2009 (33) EP
271038 P 16.07.2009 us

(86) PCT/EP2010/059796 08.07.2010

(87) W02011/006823 20.01.2011

(73) Crucell Holland B.V., Archimedesweg 4, 2333 CN Leiden, NL
(72) LEWIS, John, Alfred, US
(74) Aleksandrs SMIRNOVS, patentu agentira A.SMIRNOV &
Co., a’k 1440, Riga, LV-1050, LV

(54) POLIOVIRUSA AR AUGSTIEM TITRIEM PRODUCESANA
VAKCINAS IEGUSANAI
PRODUCTION OF POLIO VIRUS AT HIGH TITERS FOR
VACCINE PRODUCTION

(57) 1. Panémiens poliovirusa producésanai, kas ietver Sadas
stadijas:

a) bezseruma suspensijas kultiras pagatavo$ana no Sinam,
kas ir PER.C6 Slnas, kas deponétas ECACC ar numuru 96022940;

b) minéto Sinu inficéSana ar poliovirusu pie Sinu blivuma
starp 2x108 Snas/ml un 150x108 SGnas/ml; un

c) poliovirusa savakSana laika posma starp 12 un 48 stundam
péc infekcijas.

2. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kura minéta inficésana
un/vai virusa vairo$ana tiek veiktas pie temperatlras starp 34 un
36 °C.

3. Panémiens saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kura minéta inficéSana tiek veikta pie SGnu blivuma starp
5x108 Stnas/ml un 20x108 $anas/ml.

4.  Panémiens saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzi-
jam, kura minéta inficéSana tiek veikta pie Stnu blivuma aptuveni
10x10° Stnas/ml.

5.  Panémiens saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam,
kura minéta inficéSana tiek veikta pie infekcijas daudzveidibas (MOI)
starp 1 un 3, pieméram, aptuveni 2.

6.  Panémiens saskana ar jebkuru no iepriekS&jam pretenzijam,
kura minéta poliovirusa savak$ana tiek veikta laika posma starp
18 un 30 stundam péc infekcijas, pieméram, aptuveni 24 stundas
péc infekcijas.

7. Panémiens saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam,
kura minétais polioviruss ir 1. tipa polioviruss, 2. tipa polioviruss
vai 3. tipa polioviruss.

8. Panémiens saskana ar 7. pretenziju, kurd minétais polio-
viruss ir Mahoney celma 1. tipa polioviruss, MEF celma 2. tipa
polioviruss vai Saukett celma 3. tipa polioviruss.

9. Panémiens saskana ar 7. pretenziju, kura minétais polio-
viruss ir novajinats polioviruss, tads ka Sabin celms.
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10. Panémiens poliovakcinas iegiSanai, kas ietver panémienu
saskana ar jebkuru no iepriekS8éjam pretenzijam, papildus ietver
iegUta poliovirusa attiriSsanu, neobligati inaktivéSanu un formulésanu,
lai iegltu poliovakcinu.

(51) A23L 1/3012000) (11) 2459013
A61K 36/00200607
(21) 10736717.9 (22) 26.07.2010

(43) 06.06.2012

(45) 18.12.2013

(31) 0955301 (32) 29.07.2009 (33) FR

(86) PCT/EP2010/060778 26.07.2010

(87) WO02011/012568 03.02.2011

(73) Laboratoires France Bebe Nutrition, 7 avenue de Lattre de

Tassigny, 53000 Laval, FR
(72) TEK, Konthirith, FR
KERRAND, Solenn, FR
GIORDANO, Thierry, FR
(74) Maillet, Alain, Cabinet Le Guen Maillet, 5, place Newquay,
B.P. 70250, 35802 Dinard Cedex, FR
Valentina SERGEJEVA, a/k 16, Riga, LV-1083, LV
(54) BERNA ZIDISANAS PERIODAM PAREDZETA PARTIKAS
PRODUKTA SASTAVS
FOOD COMPOSITION FOR LACTATING WOMEN

(57) 1. Uztura maisijums, kas satur:

- olbaltumvielu frakciju,

- oglhidratu frakciju,

- lipidu frakciju, kura satur vismaz vienu omega-3 grupas
taukskabi,

- vismaz vienu mineralelementu,

- vismaz vienu vitaminu, taja skaita D vitaminu,

- augu ekstraktu kombinaciju, kura izvéléta no:

- miezu iesala (Hordeum vulgare), grieku trigonellas (Trigonella
foenum graecum) un anisa (Pimpinella anisum) ekstrakta vai

- miezu iesala (Hordeum vulgare) un grieku trigonellas (Trigo-
nella foenum graecum) ekstrakta, vai

- miezu iesala (Hordeum vulgare) un anisa (Pimpinella anisum)
ekstrakta, vai

- grieku trigonellas (Trigonella foenum graecum) un anisa
(Pimpinella anisum) ekstrakta.

2. Maisijums sakana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka
satur piena bazi, kura izvéléta no Skidra piena vai sausa piena
koncentrata.

3.  Maisijums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturigs ar
to, ka minéta omega-3 grupas taukskabe ir dokozanheksaénskabe
jeb DHA.

4. Maisijums saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai, kas
raksturigs ar to, ka no mineralvielam tas satur jodu, selénu un
magniju.

5. Maisijums saskana ar vienu no 1. [ldz 4. pretenzijai, kas
raksturigs ar to, ka satur art Skiedru avotu, vélams, kur$ izvéléts
no galaktofruktozes un/vai fruktooligosaharida.

6.  Maisijums saskana ar vienu no 1. [ldz 5. pretenzijai, kas
raksturigs ar to, ka tas ir Skidruma, pulvera, partikas produkta,
tabletes, granulas, Skiduma, kur$ ietverts ampula, vai jebkura cita
piemérota zalu forma.

7. Maisijums, ka noteikts jebkura no 1. lidz 6. pretenzijai, lai
to izmantotu k& medikamentu.

8.  Maisijuma saskana ar jebkuru no 1. [idz 6. pretenzijai deva,
kas raksturiga ar to, ka ta ir izveidota no:

- D vitamina: 0,1 Iidz 10 pg, konkréti 1 lidz 2 g,

- kalcija: 100 mg Iidz 1 g, konkréti 200 Ilidz 300 mg,

- seléna: 1 'dz 100 pg, konkréti 10 lidz 30 pg,

- joda: 10 Iidz 200 pg, konkréti 30 Iidz 60 ug,

- magnija: 10 ldz 400 mg, konkréti 110 Iidz 130 mg,

- fosfora: 100 lidz 1000 mg, konkréti 230 Iidz 250 mg,

- Skiedram: 0,1 lidz 30 mg,

- dokozanheksaénskabes: 10 Iildz 500 mg, konkréti 50 ldz
150 mg,

- garas kédes polinepiesatinatajam taukskabém: 0,01 [idz 2 g,

- augu ekstrakta diapazona 10 Iidz 6000 mg, kur$ izvéléts no
kombinacijas:
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- miezu iesala, grieku trigonellas un anisa ekstrakts, vai

- miezu iesala un grieku trigonellas ekstrakts, vai

- miezu iesala un anisa ekstrakts, vai

- grieku trigonellas un anisa ekstrakts.

9. Deva saskana ar 8. pretenziju, kas raksturiga ar to, ka ta
satur:

- 10 hdz 300 mg, konkrétak, 170 Iidz 210 mg, miezu iesala,

- 50 Iidz 2000 mg, konkrétak, 50 Itdz 150 mg, grieku trigonellas
un

- 100 Iidz 4000 mg, konkrétak, 100 lidz 200 mg anisa.

10. Maisijums, saskana ar jebkuru no 1. lldz 7. pretenzijai, ko
paredzéts izmantot, lai stimulétu un/vai iniciétu laktaciju un/vai lai
barosanas ar kriti laika stimulétu ziSanu, 1pasi cilvekam.

11. Deva saskana ar 8. vai 9. pretenziju, lai to izmantotu lak-
tacijas stimuléSanai un/vai iniciacijai, un/vai ziSanas stimuléSanai
barosanas ar krati laika, Tpasi cilvékiem.

(51) A61K 31/557(200601) (11) 2461812
A61K 31/5585200601)
AG61P 11/00°°60")
(21) 10739941.2 (22) 05.08.2010
(43) 13.06.2012
(45) 01.01.2014
(31) 09167491 (32) 07.08.2009 (33) EP
(86) PCT/EP2010/061428 05.08.2010
(87) WO02011/015630 10.02.2011
(73) SciPharm SaRL, 26-28, rue Edward Steichen, 2540
Luxembourg, LU

(72) FREISSMUTH, Michael, AT
KOENIG, Xaver, AT
GLOECKEL, Christina, AT

(74) Loidl, Manuela Bettina, et al, REDL Life Science, Patent
Attorneys, Donau-City-StralBe 1, 1220 Wien, AT
Inara SMIDEBERGA, Agentiira INTELS, a/k 30, Riga,
LV-1083, LV

(54) KOMPOZICIJA CISTISKAS FIBROZES ARSTESANAI
COMPOSITION FOR THE TREATMENT OF CYSTIC
FIBROSIS

(57) 1. Kompozicija, kas sastav no prostaciklina vai analoga,
vai atvasinajuma, vai farmaceitiski pienemama sals, izmantoSanai
cistiskas fibrozes novérSanai vai arstéSanai, turklat prostaciklina
analogs tiek izvéléts no treprostinila, iloprosta, cisaprosta vai
beraprosta grupas vai to atvasinajumiem, vai to farmaceitiski pie-
nemamiem saliem.

2. Kompozicija izmantoSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat
minétais atvasindjums ir izvéléts no treprostinila skabes grupas
atvasinajumiem, treprostinila priek§savienojumiem, treprostinila
ilgstosas darbibas formam, treprostinila ieelpojamajiem veidiem,
treprostinila oralajiem veidiem, treprostinila polimorfiem vai trepros-
tinila izomeriem.

3. Kompozicija izmantoSanai saskana ar 1. vai 2. pretenziju
intravenozai ievadisanai.

4.  Kompozicija izmantoSanai saskana ar 1. vai 2. pretenziju
inhalacijam.

5.  Kompozicija izmanto$anai saskana ar 1. vai 2. pretenziju,
turklat minéta kompozicija ir pieejama orala forma, kas izvéléta no
tableSu vai kapsulu grupas.

6. Kompozicija izmanto$anai saskana ar jebkuru no 1. lidz
2. pretenzijai, turklat treprostinila vai ta atvasindjuma efektivais
daudzums vai farmaceitiski pienemamais sals ir vismaz 1,0 ng uz
kermena masas kg minaté.

(51) CO7D 231/562%%0  (11) 2462119
CO7F 3/02(200607
(21) 10739344.9 (22) 28.07.2010
(43) 13.06.2012
(45) 11.06.2014
(31) 09425314 (32) 03.08.2009 (33) EP
(86) PCT/EP2010/060937 28.07.2010
(87) WO02011/015501 10.02.2011
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(73) Aziende Chimiche Riunite Angelini Francesco A.C.R.A.F.
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(54) 1-BENZIL-3-HIDROKSIMETIL-1H-INDAZOLA UN TA AT-
VASINAJUMU UN MAGNIJA STARPPRODUKTU IEGU-
SANAS PANEMIENS
PROCESS FOR THE PREPARATION OF 1-BENZYL-
3-HYDROXYMETHYL-1H-INDAZOLE AND ITS DERIVA-
TIVES AND REQUIRED MAGNESIUM INTERMEDIATES

(57) 1. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar $adu

formulu (Il)

iegusanai, kura
R, un R,, kas var bat vienadi vai atskirigi, ir Gdenraza atoms vai
alkilgrupa ar no 1 Iidz 6 oglekla atomiem,
R,, R, un R, kas var bat vienadi vai atskirigi, var bat Gdenraza
atoms, alkilgrupa ar no 1 idz 5 oglekla atomiem, alkoksigrupa ar
1 Idz 3 oglekla atomiem un halogéna atoms,
R, var but Gdenraza atoms, alkilgrupa ar no 1 lidz 5 oglekla
atomiem, alkoksigrupa ar no 1 [idz 3 oglekla atomiem, halogéna
atoms vai kopa ar R, un R, var veidot gredzenu ar 5 vai 6 oglekla
atomiem un
R, un R, kas var bat vienadi vai atskirigi, var bat Gdenraza atoms,
alkilgrupa ar no 1 Iidz 5 oglekla atomiem, vai viens no R, un
R, kopa ar R, var veidot gredzenu ar 5 vai 6 oglekla atomiem,
kura

a)  1-benzil-3-halogén-1H-indazols ar formulu (ll1):

RE
{m

kura X ir halogéna atoms, kas izvéléts no joda un broma, labak
joda, reagéjot ar magnija oksida halogenidu ar formulu RMgX’, kur
R ir alkilgrupa ar no 1 Iidz 6 oglekla atomiem un X' ir halogéna
atoms, kas izvéléts no broma un hlora, labak hlora, veido starp-
produkta savienojumu (IV):

MgX'

&
S

R7 RQ
e )
R, :
b) minétais starpprodukta savienojums (IV), readéjot ar
karbonilsavienojumu ar formulu R;-CO-R, veido savienojumu ar
formulu (Il) vai alternativi b);
b’)  minétais starpprodukta savienojums (IV), reagéjot ar amidu
ar formulu RR’N-CO-R,, kur R un R”, kas var bit vienadi vai

atskirigi, ir alkilgrupa ar no 1 I1dz 3 oglekla atomiem, veido starp-
produkta savienojumu (VIII):

kas, reagéjot ar karbonilgrupas reducgjoso agentu, veido savie-
nojumu ar formulu (I1).

2. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar for-
mulu (Il) iegGSanai saskana ar 1. pretenziju, kura minétas a) un
b) stadijas tiek veiktas solventa klatbatné, kas izvéléts no virknes:
tetrahidrofurans, 2-metiltetrahidrofurans, dietiléteris, dioksans, t-butil-
metiléteris, dibutiléteris, ksilols, toluols, dihlormetans, hloroforms,
n-heksans, n-heptans un to maisijumi; un minéta b’) stadija tiek
veikta solventa klatbatné, kas izvéléts no virknes: tetrahidrofurans,
2-metiltetrahidrofurans, dietiléteris, dioksans t-butilmetiléteris, di-
butiléteris, ksilols, toluols, dihlormetans, hloroforms, n-heksans,
n-heptans, metanols, etanols, n-propanols, i-propanols, diglims,
piridins, DMSO, etikskabe un to maisijumi.

3. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) iegGSanai saskana ar 1. pretenziju, turklat minétais magnija
oksida halogenids ar formulu RMgX’ ir izvéléts no virknes: metil-
MgCl, etilMgCl, n-propilMgCl, i-propilMgCl, n-butilMgCl, i-butilMgCl,
sek-butilMgCl, t-butilMgCl, n-pentilMgCl, n-heksilMgCl, alilMgCl,
cikloheksilMgCl, metilMgBr, etilMgBr, n-propilMgBr, i-propilMgBr,
n-butilMgBr, i-butilMgBr, sek-butilMgBr, t-butilMgBr, n-pentilMgBr,
n-heksilMgBr, alilMgBr un cikloheksilMgBr, labak, i-propilMgCl.

4.  Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) iegisanai saskana ar 1. pretenziju, kurd minéta a) stadija
tiek veikta ar magnija oksida halogenidu ar formulu RMgX' un
1-benzil-3-halogén-1H-indazola ar formulu (Ill) molaru attiecibu
starp 1 un 4, labak, starp 1,5 un 4.

5. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) ieglSanai saskana ar 1. pretenziju, kura minétais karbonil-
savienojums ar formulu R,-CO-R, ir izvéléts no virknes, kas satur
aldehidus un ketonus.

6. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) ieglSanai saskana ar 1. pretenziju, kura minétais karbonil-
savienojums ar formulu R,-CO-R, ir izvéléts no virknes: form-
aldehids, acetaldehids, propanals, butanals, pentanals, heksanals,
acetons, metiletilketons un izobutiimetilketons, labak, formaldehids.

7. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) iegisanai saskana ar 1. pretenziju, kurd minéta b) stadija
tiek veikta ar 1-benzil-3-halogén-1H-indazola ar formulu (Ill) un
karbonilsavienojuma ar formulu R,-CO-R, molaru attiecibu starp
1 un 6.

8. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) ieguSanai saskana ar 1. pretenziju, kura minétais amids ar
formulu R'R’N-CO-R, ir izvéléts no virknes: N,N-dimetilformamids,
N,N-dietilformamids, N,N-di-n-propilformamids, N,N-dimetilacet-
amids, N,N-dietilacetamids, N,N-di-n-propilacetamids, N,N-dimetil-
propionamids, N,N-dietilpropionamids un N,N-di-n-propilpropion-
amids, labak, N,N-dimetilformamids.

9. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) ieglSanai saskana ar 1. pretenziju, kura minéta b’) stadija
tiek veikta ar 1-benzil-3-halogén-1H-indazola ar formulu (Ill) un
amida ar formulu R'R’N-CO-R, molaru attiectbu starp 1 un 4.

10. Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar formu-
lu (Il) iegGSanai saskana ar 1. pretenziju, kura minétais karbonilgru-
pas reducéjosais agents, kas tiek izmantots b’) stadija, ir izvéléts no
virknes: NaBH,, KBH,, LiBH,, Zn(BH,),, Ca(BH,),, NaAIH,, LiAIH,,
Et,SiH, Bu,SnH, i-Bu,AlH, 70 % NaAIH,(OCH,CH,OCH,), toluola,
labak, 70 % NaAlIH,(OCH,CH,OCH,), toluola.

11.  Panémiens 1-benzil-3-hidroksimetil-1H-indazola ar for-
mulu (Il) iegisanai saskana ar 1. pretenziju, turklat (I1), (lll), (IV)
un (VIIl) formulas iepriek$ aprakstitajam R, - R, grupam ir $adas
nozimes:
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R, un R, kas var bat vienadi vai atskirigi, ir ddenraza atoms vai
alkilgrupa ar 1 lidz 3 oglekla atomiem,
R, R, un R, kas var bat vienadi vai atskirigi, var bat Gdenraza
atoms, metilgrupa, etilgrupa, metoksigrupa, etoksigrupa, hlora
atoms un fluora atoms,
R, var bat Gdenraza atoms, metilgrupa, etilgrupa, metoksigrupa,
etoksigrupa, hlora atoms un fluora atoms vai kopa ar R; un R,
var veidot gredzenu ar 6 oglekla atomiem un
R, un R,, kas var bat vienadi vai atskirigi, var bat adenraza atoms,
metilgrupa, etilgrupa, vai viens no R; un R, kopa ar R, var veidot
gredzenu ar 6 oglekla atomiem.

12. Starpprodukta savienojums ar §adu formulu (1V):

MgX’

i+ Ry
v

R,

kura
X' ir halogéna atoms, kas izvéléts no broma un hlora,
R,, R, un Ry, kas var bat vienadi vai atskirigi, var bat Gdenraza
atoms, alkilgrupa ar 1 lidz 5 oglekla atomiem, alkoksigrupa ar
1 Idz 3 oglekla atomiem un halogéna atoms,
R, var bat Gdenraza atoms, alkilgrupa ar 1 [idz 5 oglekla atomiem,
alkoksigrupa ar 1 lidz 3 oglekla atomiem, halogéna atoms vai
kopa ar vienu no R, un R, var veidot gredzenu ar 5 vai 6 oglekla
atomiem un
R, un R, kas var but vienadi vai atskirigi, var bat Gdenraza atoms,
alkilgrupa ar 1 Iidz 5 oglekla atomiem vai viens no R, un R, kopa
ar R, var veidot gredzenu ar 5 vai 6 oglekla atomiem.

13. Starpprodukta savienojums ar formulu (IV) saskana ar
12. pretenziju, kura
X' ir hlora atoms,
R,, R, un Ry, kas var bat vienadi vai atskirigi, var blt Gdenraza
atoms, metilgrupa, etilgrupa, metoksigrupa, etoksigrupa, hlora
atoms un fluora atoms,
R, var bat Gdenraza atoms, metilgrupa, etilgrupa, metoksigrupa,
etoksigrupa, hlora atoms un fluora atoms vai kopa ar vienu no
R, un R, var veidot gredzenu ar 6 oglekla atomiem,
R, un R, kas var but vienadi vai atskirigi, var bat Gdenraza atoms,
metilgrupa, etilgrupa, vai viens no R, un R, kopa ar R, var veidot
gredzenu ar 6 oglekla atomiem.
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(54) MEZOJONU PESTICIDI
MESOIONIC PESTICIDES
(57) 1. Savienojums ar formulu 1, td N-oksids vai sals
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raksturigs ar to, ka

Xir O vai S,

Y ir O vai S,

Air O, S, NR® vai C(R*)=C(R*), ar nosacijumu, ka C(R*)=C(R*) gru-
pa ir orientéta ta, ka oglekla atoms, kas ir savienots ar R®, ir tiesi
savienots ar pirimidinija gredzenu ar formulu 1,

Z ir tie$a saite, O, S$(0),, NR®, C(R"),0, OC(R"),, C(=X"), C(=X")E,
EC(=X"), C(=NOR?®) vai C(=NN(R?),),

X'ir O, S vai NR®,

E ir O, S vai NR%,

R" ir no 3- lidz 10-loceklu gredzens vai no 7- Iidz 11-loceklu
gredzenu sistéma, kur katrs gredzens vai gredzenu sistéma satur
gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un [idz 4 he-
teroatomiem, neatkarigi izvélétiem no ne vairak ka 2 O atomiem,
[[dz 2 S atomiem un [idz 4 N atomiem, kur ne vairak ka 3 oglekla
gredzena locekl|i ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra
gredzena locekli ir neatkarigi izvéléti no §(=0) (=NR**),, un kur
katrs gredzens vai gredzenu sistéma ir neatkarigi aizvietota ar ne
vairak ka 5 aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem no R,

R? ir H, halogéna atoms, cianogrupa, hidroksilgrupa, aminogrupa,
nitrogrupa, OCN, SCN, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=S)NH,,
SO,NH,, C(=0O)R™, C(=0)OR™, NHR'™, NR'"R'", C(=O)NR?'R',
C(=S)NR?'R", SO,NR*R®, OC(=0)R?, OC(=0)OR", OC(=O)NR?'R",
N(R?")C(=0)R?', N(R?")C(=0)OR", N(R?')C(=0O)NR*R%, OSO,R',
OSO,NR?'R#, NR#'SO,R™, NR?'SO,NR*R* vai Si(R'"R"R2);
vai (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa,
(C,-C,,)cikloalkilgrupa, (C,-C,,)alkilcikloalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkil-
alkilgrupa, (C.-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C,-C,,)alkilcikloalkilalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkenilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa, (C,-C;)ciklo-
alkoksigrupa, (C,-C, )cikloalkilalkoksigrupa, (C,-C,)alkeniloksigrupa,
(C,-C,)alkiniloksigrupa, (C,-C,)alkiltiogrupa, (C,-C,)alkilsulfinilgrupa,
(C,-Cyalkilsulfonilgrupa, (C,-C,)cikloalkiltiogrupa, (C,-C,)cikloalkil-
sulfinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilsulfonilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
tiogrupa, (C,-C, )cikloalkilalkilsulfinilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
sulfonilgrupa, (C,-C,)alkeniltiogrupa, (C,-C,)alkenilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkenilsulfonilgrupa, (C,-Cy)alkiniltiogrupa, (C,-C,)alkinilsulfinil-
grupa vai (C,-C,)alkinilsulfonilgrupa, katra neaizvietota vai aizvietota
ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no grupas, kas
satur halogéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0O)OH,
C(=0O)NH,, C(=0)R™, C(=0)OR", C(=O)NR™R™, OR", §(0O) R,
SO,NR™R™ un Si(R™),; vai 3- lldz 10-locek|u gredzens vai 7- lidz
11-loceklu gredzenu sistéma, katrs gredzens vai gredzenu sistéma
satur gredzenu loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un lidz
4 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no $adas rindas: Iidz 2 O,
lfdz 2 S, un Iidz 4 N, kur ne vairak ka 3 oglekla gredzena locekli
ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena locekli ir
neatkarigi izvéléti no S(=0),(=NR*),, katrs gredzens vai gredzenu
sistéma ir neobligati aizvietota ar ne vairak ka 5 aizvietotajiem,
neatkarigi izvélétiem no R';

R%, R%*®, R%* un R* ir neatkarigi H, halogéna atoms, cianogrupa,
hidroksilgrupa, aminogrupa, nitrogrupa, SF,, OCN, SCN, CHO,
C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=S)NH,, SO,NH,, C(=O)R', C(=0)OR’,
NHR', NR'"R'", C(=O)NR?'R™, C(=S)NR*R", SO,NR?'R',
OC(=0)R?", OC(=0)OR™, OC(=0O)NR2'R', N(R?")C(=O)R*,
N(R#)C(=0)OR™, N(R?')C(=O)NR*R??, OSO,R", OSO,NR*R?%,
NR2'SO,R', NR?’SO,NR*'R%, Si(R"R"R¥) vai Z'Q"; vai (C,-C,)alkil-
grupa, (C,-C,)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkil-
grupa, (C,-C, )alkilcikloalkilgrupa, (C,-C,;)cikloalkilalkilgrupa,
(C¢-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C,-C, )alkilcikloalkilalkilgrupa,
(C,-C,)cikloalkenilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa, (C,-C,)cikloalk-
oksigrupa, (C,-C,;)cikloalkilalkoksigrupa, (C,-C,)alkeniloksigrupa,
(C,-C,)alkiniloksigrupa, (C,-C,)alkiltiogrupa, (C,-C,)alkilsulfinilgrupa,
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(C,-Cy)alkilsulfonilgrupa, (C,-Cy)cikloalkiltiogrupa, (C,-C,)cikloalkil-
sulfinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilsulfonilgrupa, (C,-C,;)cikloalkilalkil-
tiogrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilsulfinilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
sulfonilgrupa, (C,-C,)alkeniltiogrupa, (C,-C,)alkenilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkenilsulfonilgrupa, (C,-C,)alkiniltiogrupa, (C,-C,)alkinil-
sulfinilgrupa vai (C,-C,)alkinilsulfonilgrupa, katra neaizvietota vai
aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R';
vai R* un R¥®, vai R® un R®, vai R* un R*, nemti kopa ar blakus
esoSiem oglekla atomiem, pie kuriem tie ir pievienoti, veido 5- lidz
7-locek|u karbociklisko vai heterociklisko gredzenu, katrs gredzens
satur gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un
[[dz 3 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no Sadas rindas: lidz
2 0O, dz 2 S, un Iidz 3 N, kur ne vairak ka 2 oglekla gredzena
locekli ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena
locekli ir neatkarigi izveléti no S(=0),, katrs gredzens ir neobligati
aizvietots ar ne vairak ka 3 aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem
no grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu, hidroksilgrupu,
aminogrupu, nitrogrupu, C(=0)OH, C(=O)NH,, SO,NH,, (C,-C,)alk-
ilgrupu, (C,-C,)halogénalkilgrupu, (C,-C,)alkenilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkenilgrupu, (C,-C,)alkinilgrupu, (C,-C,)halogénalkinilgrupu,
(C,-C,)cikloalkilgrupu, (C,-C,)halogéncikloalkilgrupu, (C,-C;)alkil-
cikloalkilgrupu, (C,-C,)halogénalkilcikloalkilgrupu, (C,-C;)cikloalkil-
alkilgrupu, (C,-C,)halogéncikloalkilalkilgrupu, (C,-C)alkoksigru-
pu, (C,-C,)halogénalkoksigrupu, (C,-C;)alkoksikarbonilgrupu,
(C,-C;)halogénalkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)alkilkarbonilgrupu un
(C,-C,)halogénalkilkarbonilgrupu;

R ir H, hidroksilgrupa, aminogrupa, CHO, C(=O)NH,, C(=S)NH,,
SO,NH,, C(=O)R™, C(=0)OR™", NHR'™, NR'"R", C(=O)NR?'R',
C(=S)NR?'R", SO,NR*R"®, OC(=0)R?', OC(=0)OR", OC(=O)NR?'R",
N(R?")C(=0)R?', N(R?")C(=0)OR", N(R?')C(=0)NR*R#, OSO,R',
OSO,NR?'R#, NR#'SO,R™, NR?'SO,NR*R?, Si(R"R'"R?) vai
Z'Q; vai (C,-Cy)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa,
(C,-C, )cikloalkilgrupa, (C,-C, )alkilcikloalkilgrupa, (C,-C,)cikloalkil-
alkilgrupa, (C,-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C.-C, )alkilcikloalkilalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkenilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa, (C,-C,)ciklo-
alkoksigrupa, (C,-C, )cikloalkilalkoksigrupa, (C,-C,)alkeniloksigrupa,
(C,-Cyalkiniloksigrupa, (C,-Cj)alkilsulfinilgrupa, (C,-C;)alkilsulfonil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilsulfinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilsulfonilgrupa,
(C,-C,,)cikloalkilalkilsulfinil, (C,-C, )cikloalkilalkilsulfonilgrupa,
(C,-Cylalkenilsulfiniigrupa, (C,-C,)alkenilsulfinilgrupa, (C,-C,)alkinil-
sulfinilgrupa vai (C,-C,)alkinilsulfonilgrupa, katra neaizvietota vai
aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R';
vai R®* un R®, nemti kopa ar blakus esosiem oglekla atomiem,
pie kuriem tie ir pievienoti, veido 5- lidz 7-loceklu karbociklisko vai
heterociklisko gredzenu, katrs gredzens satur gredzena loceklus, kas
ir izvéleti no oglekla atomiem un Iidz 3 heteroatomiem, neatkarigi
izvélétiem no $adas rindas: [ldz 2 O, [[dz 2 S un Iidz 3 N, kur ne
vairak ka 2 oglekla gredzena locekli ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un
C(=S) un sera gredzena locekli ir neatkarigi izvéléti no S(=0),
katrs gredzens ir neobligati aizvietots ar ne vairak ka 3 aizvietota-
jiem, neatkarigi izvélétiem no grupas, kas satur halogéna atomu,
cianogrupu, hidroksilgrupu, aminogrupu, nitrogrupu, C(=0)OH,
C(=O)NH,, SO,NH,, (C,-C,)alkilgrupu, (C,-C,)halogénalkilgrupu,
(C,-C,)alkenilgrupu, (C,-C,)halogénalkenilgrupu, (C,-C,)alkinilgrupu,
(C,-C,)halogénalkinilgrupu, (C,-C,)cikloalkilgrupu, (C,-C,)halogén-
cikloalkilgrupu, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupu, (C,-C,)halogénalkilcikloalkil-
grupu, (C,-C)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C,)halogéncikloalkilalkilgrupu,
(C,-C;)alkoksigrupu, (C,-C;)halogénalkoksigrupu, (C,-C)alkoksi-
karbonilgrupu, (C,-C,)halogénalkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)alkil-
karbonilgrupu un (C,-C,)halogénalkilkarbonilgrupu;

katrs R* un R°® ir neatkarigi H, halogéna atoms, cianogrupa, hidr-
oksilgrupa, aminogrupa, nitrogrupa, OCN, SCN, CHO, C(=0)OH,
C(=O)NH,, C(=8)NH, vai SO,NH,; vai (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C;)alk-
enilgrupa, (C,-C;)alkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-Cy)alkilciklo-
alkilgrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa,
(C,-Cy)alkilcikloalkilalkilgrupa, (C,-C,)cikloalkenilgrupa, (C,-C)alk-
oksigrupa, (C,-C)cikloalkoksigrupa, (C,-C)cikloalkilalkoksigrupa,
(C,-C,)alkeniloksigrupa vai (C,-C;)alkiniloksigrupa, katra neaizvietota
vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no
grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO,
C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=O)R", C(=0)OR", C(-O)NR™R", OR",
$(0),R", SO,NR™R"® un Si(R"), grupu; vai

R* un R® ir nemti kopa ar blakus esoSiem oglekla atomiem, pie
kuriem tie ir pievienoti, lai veidotu 3- l1dz 7-loceklu gredzenu, kas

satur gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un I1dz
2 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no viena O, viena S, un
[f[dz 2 N, kur ne vairak ka 2 oglekla gredzena locekli ir neatkarigi
izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena loceklis ir izvéléts
no S, S(O) vai S(0), minétais gredzens ir neobligati aizvietots
ar ne vairdk ka 4 aizvietotdjiem, neatkarigi izvélétiem no gru-
pas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu un (C,-C,)alkilgrupu;
katrs R® ir neatkarigi H; vai (C,-C;)alkilgrupa, (C,-C;)alkenilgrupa,
(C,-Cyalkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,alkilcikloalkilalkilgrupa, (C,-C)cikloalkenilgrupa,
(C,-Cy)alkilkarbonil vai (C,-C)alkoksikarbonilgrupa, katra neaizvie-
tota vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu
no grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu,
CHO, C(=0)0OH, C(=0)NH,, C(=0)R", C(=0)OR™, C(=0)NR™R",
OR™, §(0),R™, SO,NR™R" un Si(R™), grupu; vai

divi R® aizvietotaji ir nemti kopa ar slapekla atomiem, pie kuriem
tie ir pievienoti, lai veidotu 3- ldz 7-loceklu gredzenu, kas satur
gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un Iidz
2 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no viena O, viena S, un
[[dz 2 N, kur ne vairak ka 2 oglekla gredzena locekli ir neatkarigi
izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena loceklis ir izvéléts
no S, S(O) vai §(0),, minéts gredzens ir neobligati aizvietots ar
ne vairak ka 4 aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem no grupas, kas
satur halogéna atomu, cianogrupu un (C,-C,)alkilgrupu;

katrs R” un R® ir neatkarigi H; vai (C,-C;)alkilgrupa, (C,-C,)alkenil-
grupa, (C,-Cyalkinilgrupa, (C,-Cj)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilciklo-
alkilgrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C.-C, )cikloalkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,alkilcikloalkilalkilgrupa, (C,-C)cikloalkenilgrupa,
(C,-Cy)alkilkarbonilgrupa vai (C,-C,)alkoksikarbonilgrupa, katra
neaizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatka-
rigi izvéletu no grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu,
nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=O)R", C(=0O)OR™,
C(=O)NR™R™, OR", §(0) R", SO,NR™R™ un Si(R"), grupu;
katrs R? ir neatkarigi (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa,
(C,-Cyalkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilcikloalkilgrupa,
(C,-C,alkilcikloalkilalkilgrupa, (C,-Cy)cikloalkenilgrupa, (C,-Cy)alkil-
karbonilgrupa vai (C,-C;)alkoksikarbonilgrupa, katra neaizvietota
vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no
grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO,
C(=0)OH, C(=0)NH,, C(=O)R'", C(=0)OR", C(=O)NR™R", OR",
$(0),R", SO,NR™R™ un Si(R™), grupu;

katrs R* ir neatkarigi H; vai (C,-C/)alkilgrupa, (C,-C;)alkenilgrupa,
(C,-Cyalkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilcikloalkilgrupa,
(C,-C,alkilcikloalkilalkilgrupa, (C,-Cy)cikloalkenilgrupa, (C,-Cy)alkil-
karbonilgrupa vai (C,-C;)alkoksikarbonilgrupa, katra neaizvietota
vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no
grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO,
C(=0)OH, C(=0)NH,, C(=O)R'", C(=0)OR", C(=O)NR'™R", OR",
$(0),R", SO,NR™R™ un Si(R™), grupu;

katrs R' un R ir neatkarigi (C,-C)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa,
(C,-Cyalkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilcikloalkilgrupa,
(C,-C, )alkilcikloalkilalkilgrupa vai (C,-Cy)cikloalkenilgrupa, katra ne-
aizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvé-
Iétu no grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu,
CHO, C(=0)OH, C(=0)NH,, (C,-C, )alkoksigrupu, (C,-C,)halogénalk-
oksigrupu, (C,-C,)alkiltiogrupu, (C,-C,)alkilsulfinilgrupu, (C,-C,)alkil-
sulfonilgrupu, (C,-C,)halogénalkiltiogrupu, (C,-C,)halogénalkilsulfinil-
grupu, (C,-C,)halogénalkilsulfonilgrupu, (C,-C,)alkilaminogru-
pu, (C,-C,)dialkilaminogrupu, (C,-C/)cikloalkilaminogrupu,
(C,-C,)alkoksialkilgrupu, (C,-C,)alkilkarbonilgrupu, (C,-C;)alkoksi-
karbonilgrupu, (C,-C)alkilkarboniloksigrupu, (C,-C)alkilkarboniltio-
grupu, (C,-C)alkilaminokarbonilgrupu, (C.-C)dialkilaminokarbonil-
grupu un (C,-Cotrialkilsiliigrupu; vai fenilgrupa, vai 5- vai 6-locek|u
heteroaromatiska grupa, katra neaizvietota vai aizvietota ar vis-
maz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no grupas, kas satur
(C,-Cyalkilgrupu, (C,-Ci)halogénalkilgrupu, (C,-C)alkenilgrupu,
(C,-Cyalkinilgrupu, (C,-C,)cikloalkilgrupu, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupu, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C, )cikloalkilcikloalkilgrupu,
(C4-C,palkilcikloalkilalkilgrupu, (C,-C)cikloalkenilgrupu, halogé-
na atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,,
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(C,-C,)alkoksigrupu, (C,-C,)halogénalkoksigrupu, (C,-C,)alkiltio-
grupu, (C,-C,)alkilsulfinilgrupu, (C,-C,)alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkiltiogrupu, (C,-C,)halogénalkilsulfinilgrupu, (C,-C,)halogén-
alkilsulfinilgrupu, (C,-C,)alkilaminogrupu, (C,-C)dialkilaminogrupu,
(C,-C;)cikloalkilaminogrupu, (C,-C,)alkoksialkilgrupu, (C,-C,)alkil-
karbonilgrupu, (C,-C,)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)alkilkarboniloksi-
grupu, (C,-C,)alkilkarboniltiogrupu, (C,-C,)alkilaminokarbonilgrupu,
(C,-Cy)dialkilaminokarbonilgrupu un (C,-C)trialkilsililgrupu;

katrs R™ un R ir neatkarigi (C,-C)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa,
(C,-Cy)alkinilgrupa, (C,-Cj)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilcikloalkilgrupa,
(C,-C,,)alkilcikloalkilalkilgrupa vai (C,-C)cikloalkenilgrupa, katra
neaizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatka-
rigi izvéletu no grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu,
nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,, (C,-C,)alkoksigrupu,
(C,-C,)halogenalkoksigrupu, (C,-C,)alkiltiogrupu, (C,-C,)alkilsulfinil-
grupu, (C,-C,)alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)halogénalkiltiogrupu, (C,-C,)halo-
génalkilsulfinilgrupu, (C,-C,)halogénalkilsulfonilgrupu, (C,-C,)alkil-
aminogrupu, (C,-C,)dialkilaminogrupu, (C,-C;)cikloalkilaminogrupu,
(C,-C,)alkoksialkilgrupu, (C,-C,)alkilkarbonilgrupu, (C,-C;)alkoksi-
karbonilgrupu, (C,-C)alkilkarboniloksigrupu, (C,-C)alkilkarboniltio-
grupu, (C,-C)alkilaminokarbonilgrupu, (C.-C)dialkilaminokarbonil-
grupu un (C,-C/)trialkilsililgrupu; vai fenilgrupa, vai 5- vai 6-lo-
ceklu heteroaromatiska grupa, katra neaizvietota vai aizvietota
ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no grupas, kas
satur (C,-Cy)alkilgrupu, (C,-C,)halogénalkilgrupu, (C,-C;)alkenil-
grupu, (C,-Cyalkinilgrupu, (C,-Cy)cikloalkilgrupu, (C,-Cj)alkilciklo-
alkilgrupu, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C,)cikloalkilcikloalkil-
grupu, (C.-C,)alkilcikloalkilalkilgrupu, (C,-Cy)cikloalkenilgrupu, ha-
logéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(-O)NH,,
(C,-C,)alkoksigrupu, (C,-C,)halogénalkoksigrupu, (C,-C, )alkiltiogrupu,
(C,-C,)alkilsulfinilgrupu, (C,-C,)alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)halogén-
alkiltiogrupu, (C,-C,)halogénalkilsulfinilgrupu, (C,-C,)halogénalkil-
sulfonilgrupu, (C,-C,)alkilaminogrupu, (C,-C,)dialkilaminogrupu,
(C,-C;)cikloalkilaminogrupu, (C,-C,)alkoksialkilgrupu, (C,-C,)alkil-
karbonilgrupu, (C,-C,)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)alkilkarboniloksi-
grupu, (C,-C,)alkilkarboniltiogrupu, (C,-C,)alkilaminokarbonilgrupu,
(C,-C,)dialkilaminokarbonilgrupu un (C.-C)trialkilsiligrupu; vai R
un R™ ir nemti kopa ar slapekla atomu, pie kura tie ir pievienoti,
lai veidotu 3- Iidz 7-loceklu gredzenu, kas satur gredzena loceklus,
kas ir izveleti no oglekla atomiem un Ilidz 2 heteroatomiem, neatka-
rigi izvélétiem no viena O, viena S, un lidz 2 N, kur ne vairak ka
2 oglekla gredzena locekli ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S)
un séra gredzena loceklis ir izvéléts no S, S(O) vai S(0),, minétais
gredzens ir neobligati aizvietots ar ne vairak ka 4 aizvietotajiem,
neatkarigi izvélétiem no grupas, kas satur halogéna atomu, ciano-
grupu un (C,-C,)alkilgrupu;

katrs R™ ir neatkarigi halogéna atoms, cianogrupa, hidroksilgru-
pa, aminogrupa, nitrogrupa, SF,, OCN, SCN, CHO, C(=O)OH,
C(=O)NH,, C(=S)NH,, SO,NH,, C(=O)R", C(=0)OR", NHR',
NR"R™, C(=O)NR2?'R", C(=O)NR?'NR??R%, C(=S)NR?'R",
SO,NR#'R", OC(=0)R?", OC(=0)OR", OC(=0O)NR?'R"S,
N(R#")C(=0)R?", N(R?")C(=0)OR", N(R*')C(=0)NR?'R%, OSO,R,
OSO,NR?'R%, NR2'SO,R', NR?'SO,NR2?'R?%, Si(R'"*R""R?),
C(=NR?")R22, C(=NORZ?2")R2%2, C(=NNRZ?2'R22)R?23,
C(=NN(C(=0)R™)R?"R2%, C(=NN(C(=0)OR'"*)R?")R??, ON=CR?*'R?%,
ONR#R?%, §(=0)(=NR?")R%, SO,NR?'C(=0)NR*?R%, P(=X?)R"R"®,
OP(=X?)R'™R", OP(=X2)(OR"®)R', OP(=X?)(OR")OR", N=CR?'R?%,
NR21N=R22R23‘ NR21NR22RZ3, NR21(:(=X2)NR22R237 NR21(:(=NR21)NRZZR237
NRZ'NR#'C(-X?)NR#R%, NR?'NR?'SO,NR*?R%, Z'Q' vai Z'QZIQ}
vai (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa,
(C,-C,,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkil-
alkilgrupa, (C,-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C.-C, )alkilcikloalkilalkil-
grupa, (C,-Cy)cikloalkenilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa, (C,-C,)cikloalk-
oksigrupa, (C,-C,)cikloalkilalkoksigrupa, (C,-C)alkeniloksigrupa,
(C,-Cy)alkiniloksigrupa, (C,-C,)alkiltiogrupa, (C,-Cy)alkilsulfinilgrupa,
(C,-Cyalkilsulfonilgrupa, (C,-Cj)cikloalkiltiogrupa, (C,-C;)cikloalk-
ilsulfinilgrupa, (C,-Cj)cikloalkilsulfonilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
tiogrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilsulfinilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
sulfonilgrupa, (C,-C,)alkeniltiogrupa, (C,-C,)alkenilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkenilsulfonilgrupa, (C,-C,)alkiniltiogrupa, (C,-C,)alkinil-
sulfinilgrupa vai (C,-C,)alkinilsulfonilgrupa, katra neaizvietota vai
aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R';
vai divi R™ aizvietotdji pie blakus esoSiem gredzena atomiem ir
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nemti kopa ar blakus esoSiem gredzena atomiem, lai veidotu 5- l1dz
7-locek|u karbociklisko vai heterociklisko gredzenu, katrs gredzens
satur gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un I1dz
3 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no ne vairak ka 2 O, lidz
2 S, un Iidz 3 N, kur ne vairak ka 2 oglekla gredzena locekli ir
neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena locekli ir
neatkarigi izvéléti no S(=0),, katrs gredzens ir neobligati aizvietots
ar ne vairak ka 3 aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem no grupas, kas
satur halogéna atomu, cianogrupu, hidroksilgrupu, aminogrupu, nitro-
grupu, C(=0)OH, C(=O)NH,, SO,NH,, (C,-C,)alkilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkilgrupu, (C,-C,)alkenilgrupu, (C,-C,)halogénalkenilgrupu,
(C,-C,)alkinilgrupu, (C,-C,)halogénalkinilgrupu, (C,-C,)cikloalkilgrupu,
(C,-C,)halogéncikloalkilgrupu, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkilcikloalkilgrupu, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C,)halogén-
cikloalkilalkilgrupu, (C,-Cj)alkoksigrupu, (C,-C)halogénalkoksigrupu,
(C,-C,)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)halogénalkoksikarbonilgrupu,
(C,-Cy)alkilkarbonilgrupu un (C,-C)halogénalkilkarbonilgrupu;
katrs X2 ir neatkarigi O vai S;

katrs Z' ir neatkarigi tieSa saite, O, S(0),, NR®, C(R"),, C(R")=C(R"),
C=C, C(R"),0, OC(R"),, C(=X1), C(=X1)E, EC(=X1), C(=NOR?) vai
C(=NN(R®),) grupa;

katrs Q' ir neatkarigi 3- Iidz 10-loceklu gredzens vai 7- lidz 11-lo-
ceklu gredzenu sistéma, katrs gredzens vai gredzenu sistéma
satur gredzenu loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un IT1dz
4 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no $adas rindas: Iidz 2 O,
l[dz 2 S, un lidz 4 N, kur ne vairak ka 3 oglekla gredzena locekli
ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena locekli ir
neatkarigi izvéléti no S(=0) (=NR*),, katrs gredzens vai gredzenu
sistéma ir neobligati aizvietota ar ne vairak ka 4 aizvietotajiem,
neatkarigi izvélétiem no grupas, kas satur halogéna atomu, ciano-
grupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=O)R™, C(=0)OR™",
C(=O)NR™R™, OR™", §(0),R", SO,NR'"R", Si(R"), un R'® grupu;
katrs Q' ir neatkarigi 3- I1dz 10-loceklu gredzens vai 7- [idz 11-lo-
ceklu gredzenu sistéma, katrs gredzens vai gredzenu sistéma
satur gredzenu loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un
[[dz 4 heteroatomiem neatkarigi izvélétiem no $adas grupas: lidz
2 O, lidz 2 S un Iidz 4 N, kur ne vairak ka 3 oglekla gredzena
locekli ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena
locekli ir neatkarigi izvéléti no S(=0) (=NR*'),, katrs gredzens vai
gredzenu sistéma ir neobligati aizvietota ar ne vairak ka 5 aizvieto-
tajiem, neatkarigi izvélétiem no grupas, kas satur halogéna atomu,
cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=O)R',
C(=0)OR™", C(=0)NR™R", C(=0O)NR?'NR*R*, OR", §(0) R,
SO,NR™R™®, §(=0)(=NR?")R%, Si(R™), un R grupu;

katrs R ir neatkarigi halogéna atoms, cianogrupa, hidroksilgrupa,
aminogrupa, nitrogrupa, SF,, OCN, SCN, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,,
C(=S)NH,, SO,NH,, C(=O)R'8, C(=0O)OR", NHR', NR™R",
C(=0)NR?'R", C(=O)NR#'NR*R?, C(=S)NR?'R', SO,NR*R',
S(=0)(=NR?")R%2, OC(=0)R?, OC(=0O)OR'™, OC(=O)NR?'R'S,
N(R?")C(=0)R*, N(R?")C(=0)OR", N(R?")C(=0O)NR?'R??, OSO,R,
OSO,NR?'R%, NR#'SO,R™, NR?'SO,NR*R?, Si(R'"R'"R?) vai
Z'Q' vai (C,-Cy)alkilgrupa, (C,-C,)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa,
(C,-C,,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkil-
alkilgrupa, (C,-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C.-C, )alkilcikloalkilalkil-
grupa, (C,-Cy)cikloalkenilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa, (C,-C,)cikloalk-
oksigrupa, (C,-C,)cikloalkilalkoksigrupa, (C,-C)alkeniloksigrupa,
(C,-Cy)alkiniloksigrupa, (C,-C,)alkiltiogrupa, (C,-Cy)alkilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkilsulfonilgrupa, (C,-Cy)cikloalkiltiogrupa, (C,-C,)cikloalkil-
sulfinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilsulfonilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
tiogrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilsulfinilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
sulfonilgrupa, (C,-C,)alkeniltiogrupa, (C,-C,)alkenilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkenilsulfonilgrupa, (C,-C,)alkiniltiogrupa, (C,-C,)alkinil-
sulfinilgrupa vai (C,-C,)alkinilsulfonilgrupa, katra neaizvietota vai
aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R';
vai

divi R™ aizvietotaji pie blakus esoSiem gredzena atomiem ir nemti
kopa ar blakus esoSiem gredzena atomiem, lai veidotu 5- Iidz
7-locek|u karbociklisko vai heterociklisko gredzenu, katrs gredzens
satur gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un I1dz
3 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no ne vairak ka 2 O, lidz
2 S un Iidz 3 N, kur ne vairak k& 2 oglekla gredzena locekli ir
neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena locekli ir
neatkarigi izvéléti no S(=0),, katrs gredzens ir neobligati aizvietots
ar ne vairak ka 3 aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem no grupas, kas
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satur halogéna atomu, cianogrupu, hidroksilgrupu, aminogrupu, nitro-
grupu, C(=0)OH, C(=O)NH,, SO,NH,, (C,-C,)alkilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkilgrupu, (C,-C,)alkenilgrupu, (C,-C,)halogénalkenilgrupu,
(C,-C,)alkinilgrupu, (C,-C,)halogénalkinilgrupu, (C,-C,)cikloalkilgrupu,
(C,-C,)halogéncikloalkilgrupu, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkilcikloalkilgrupu, (C,-C;)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C,)halogén-
cikloalkilalkilgrupu, (C,-Cj)alkoksigrupu, (C,-C)halogénalkoksigrupu,
(C,-C,)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)halogénalkoksikarbonilgrupu,
(C,-Cy)alkilkarbonilgrupu un (C,-C)halogénalkilkarbonilgrupu;
katrs R' ir neatkarigi (C,-C/)alkilgrupa, (C,-C)alkenilgrupa,
(C,-Cyalkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkil-
grupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilcikloalkil-
grupa, (C,-C, )alkilcikloalkilalkilgrupa vai (C,-C)cikloalkenil-
grupa, katra neaizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu aiz-
vietotaju, neatkarigi izvélétu no grupas, kas satur halogéna
atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,,
(C,-C,)alkoksigrupu, (C,-C,)halogénalkoksigrupu, (C,-C,)alkiltiogru-
pu, (C,-C,alkilsulfinilgrupu, (C,-C,)alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkiltiogrupu, (C,-C,)halogénalkilsulfinilgrupu, (C,-C,)halogén-
alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)alkilaminogrupu, (C,-C,)dialkilaminogrupu,
(C,-C;)cikloalkilaminogrupu, (C,-C,)alkoksialkilgrupu, (C,-C,)alkil-
karbonilgrupu, (C,-C)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C)alkilkarboniloksi-
grupu, (C,-C)alkilkarboniltiogrupu, (C,-C,)alkilaminokarbonilgrupu,
(C,-Cy)dialkilaminokarbonilgrupu un (C,-C/)trialkilsililgrupu; vai
fenilgrupa, vai 5- vai 6-loceklu heteroaromatiska grupa, katra
neaizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi
izvelétu no grupas, kas satur (C,-C)alkilgrupu, (C,-C,)alkenilgru-
pu, (C,-Cyalkinilgrupu, (C,-C)cikloalkilgrupu, (C,-Cj)alkilcikloalkil-
grupu, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C, )cikloalkilcikloalkilgrupu,
(C,-C,p)alkilcikloalkilalkilgrupu, (C,-Cj)cikloalkenilgrupu, halogéna
atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,,
(C,-C,)alkoksigrupu, (C,-C,)halogénalkoksigrupu, (C,-C,)alkiltiogru-
pu, (C,-C,alkilsulfinilgrupu, (C,-C,)alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)halo-
génalkiltiogrupu, (C,-C,)halogénalkilsulfinilgrupu, (C,-C,)halogén-
alkilsulfonilgrupu, (C,-C,)alkilaminogrupu, (C,-C,)dialkilaminogrupu,
(C,-C;)cikloalkilaminogrupu, (C,-C,)alkoksialkilgrupu, (C,-C,)alkil-
karbonilgrupu, (C,-C)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C)alkilkarboniloksi-
grupu, (C,-C)alkilkarboniltiogrupu, (C,-C,)alkilaminokarbonilgrupu,
(C,-Cy)dialkilaminokarbonilgrupu un (C,-C,)trialkilsililgrupu;

katrs R' ir neatkarigi halogéna atoms, cianogrupa, nitrogrupa, OH,
CHO, C(=0)0OH, C(=0)NH,, C(=0)R", C(=0)OR™, C(=0)NR™R"3,
OR™, §(0),R™, SO,NR™R", Si(R"), vai Z'Q" grupa;

katrs R', R' un R? ir neatkarigi Q'; vai (C,-C;)alkilgrupa,
(C,-C;)alkenilgrupa, (C,-C;)alkinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilgrupa,
(C,-Cy)alkilcikloalkilgrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C,-C,)ciklo-
alkilcikloalkilgrupa, (C,-C, )alkilcikloalkilalkilgrupa vai (C,-C,)ciklo-
alkenilgrupa, katra neaizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu
aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R'; katrs R?' ir neatkarigi Q'
vai H; vai (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C;)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa,
(C,-C,)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupa, (C,-Cj)cikloalkil-
alkilgrupa, (C,-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C.-C, )alkilcikloalkilalkil-
grupa vai (C,-C;)cikloalkenilgrupa, katra neaizvietota vai aizvietota
ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R'; katrs R*
un R? ir neatkarigi Q' vai H; vai (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C;)alkenil-
grupa, (C,-Cyalkinilgrupa, (C,-C)cikloalkilgrupa, (C,-C,)alkilciklo-
alkilgrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupa, (C-C, )cikloalkilcikloalkilgrupa,
(C,-C,)alkilcikloalkilalkilgrupa vai (C,-C)cikloalkenilgrupa, katra
neaizvietota vai aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi
izveletu no R'; vai R un R® ir nemti kopa ar slapekla atomu,
pie kura tie ir pievienoti, lai veidotu 3- [1dz 7-locek|u gredzenu, kas
satur gredzena loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un I1dz
2 heteroatomiem, neatkarigi izvélétiem no viena O, viena S, un
[f[dz 2 N, kur ne vairak ka 2 oglekla gredzena locekli ir neatkarigi
izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzena loceklis ir izvéléts
no S, S(0) vai §(0),, minétais gredzens ir neobligati aizvietots ar
ne vairak ka 4 aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem no grupas, kas
satur halogéna atomu, cianogrupu un (C,-C,)alkilgrupu;

katrs R2?* ir neatkarigi H, cianogrupa, OCN, SCN, CHO,
C(=0)OH, C(=O)NH,, C(=S)NH,, SO,NH,, C(=O)R', C(=0)OR’,
NHR'™, NR'"R'", C(=O)NR?'R', C(=S)NR*R", SO,NR?'R',
OC(=0)R?", OC(=0)OR™, OC(=0O)NR?'R", N(R?")C(-O)R*,
N(R#)C(=0)OR"™, N(R?')C(=O)NR*R?, OSO,R", OSO,NR*R?%,
NR#'SO,R™, NR*'SO,NR?'R?, Si(R"®R"*R?) vai Z'Q"; vai (C,-Cy)alkil-
grupa, (C,-Cy)alkenilgrupa, (C,-C,)alkinilgrupa, (C,-C, )cikloalkil-

grupa, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkilgrupa,
(C4-C,,)cikloalkilcikloalkilgrupa, (C.-C, )alkilcikloalkilalkilgrupa,
(C,-C,)cikloalkenilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa, (C,-C,)cikloalk-
oksigrupa, (C,-C,)cikloalkilalkoksigrupa, (C,-C)alkeniloksigrupa,
(C,-Cy)alkiniloksigrupa, (C,-C,)alkiltiogrupa, (C,-Cy)alkilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkilsulfonilgrupa, (C,-Cj)cikloalkiltiogrupa, (C,-C,)cikloalkil-
sulfinilgrupa, (C,-C,)cikloalkilsulfonilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
tiogrupa, (C,-C,)cikloalkilalkilsulfinilgrupa, (C,-C, )cikloalkilalkil-
sulfonilgrupa, (C,-C,)alkeniltiogrupa, (C,-C,)alkenilsulfinilgrupa,
(C,-Cy)alkenilsulfonilgrupa, (C,-C,)alkiniltiogrupa, (C,-C,)alkinil-
sulfinilgrupa vai (C,-C,)alkinilsulfonilgrupa, katra neaizvietota vai
aizvietota ar vismaz vienu aizvietotaju, neatkarigi izvélétu no R';
air1, 2vai 3;

katrs n ir neatkarigi 0, 1 vai 2; un

u un z katra S(=0),(=NR*), ir neatkarigi 0, 1 vai 2, ar nosacijumu,
ka u un z summa katra S(=0) (=NR*), ir 0, 1 vai 2;

ar nosacijumu, ka (i) kad A ir O, S, NCH, vai C(R*)=C(R%*), R*
ir H vai F, un R* ir H, F, CF_H vai CF,, tad vismaz viens no R*
vai R® ir cits nevis H; un (ii) savienojums ar formulu 1 ir cits nevis

"

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, raksturigs ar to, ka
Xir O;
Y ir O;
Z ir tieSa saite, C(=X") vai C(=X")E;
X'ir O;
E ir O;
A ir C(R*)=C(R*) vai NR®;
R? ir C(=0)OR; vai (C,-C,)alkilgrupa, neobligati aizvietota ar ha-
logéna atomu; vai no 3- lldz 10-loceklu gredzens, vai no 7- lidz
11-loceklu gredzenu sistéma, katrs gredzens vai gredzenu sistéma
satur gredzenu loceklus, kas ir izvéléti no oglekla atomiem un IT1dz
4 heteroatomiem, kas ir neatkarigi izvéléti no ne vairak ka 2 O,
fdz 2 S un lldz 4 N, kur ne vairak ka 3 oglekla gredzenu locekli
ir neatkarigi izvéléti no C(=0) un C(=S) un séra gredzenu locekli
ir neatkarigi izvéléti no S(=0),(-NR*),, katrs gredzens vai gredzenu
sistéma ir neobligati aizvietota ar ne vairak ka 5 aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no R';
R3%, R, R% ir neatkarigi H vai halogéna atoms;
R% ir halogéna atoms, (C,-C)alkilgrupa, (C,-C,)alkoksigrupa,
(C,-C,)halogénalkilgrupa vai (C,-C,)halogénalkoksigrupa; vai R* un
R3 ir nemti kopa, lai veidotu no 5- lidz 7-loceklu karbociklisko vai
heterociklisko gredzenu, katrs gredzens satur gredzena locekl|us,
kas ir izveléti no oglekla atomiem un Iidz 3 heteroatomiem, kas ir
neatkarigi izvéléti no ne vairak ka 2 O, Ildz 2 S, un [idz 3 N, kur ne
vairak ka 2 oglekla gredzenu locekl|i ir neatkarigi izvéléti no C(=0)
un C(=S) un séra gredzenu locekli ir neatkarigi izvéléti no S$(=0),
katrs gredzens ir neobligati aizvietots ar ne vairak ka 3 aizvietota-
jiem, kas ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas satur halogéna atomu,
cianogrupu, hidroksilgrupu, aminogrupu, nitrogrupu, C(=0)OH,
C(=O)NH,, SO,NH,, (C,-C,)alkilgrupu, (C,-C,)halogénalkilgrupu,
(C,-C,)alkenilgrupu, (C,-C,)halogénalkenilgrupu, (C,-C,)alkinilgrupu,
(C,-C,)halogénalkinilgrupu, (C,-C,)cikloalkilgrupu, (C,-C,)halo-
géncikloalkilgrupu, (C,-C,)alkilcikloalkilgrupu, (C,-C;)halogénalkil-
cikloalkilgrupu, (C,-C,)cikloalkilalkilgrupu, (C,-C,)halogénciklo-
alkilalkilgrupu, (C,-C)alkoksigrupu, (C,-C;)halogénalkoksigrupu,
(C,-C,)alkoksikarbonilgrupu, (C,-C,)halogénalkoksikarbonilgrupu,
(C,-Cy)alkilkarbonilgrupu un (C,-C)halogénalkilkarbonilgrupu;
R ir (C,-C,)alkilgrupa;
R* un R®ir H; un
air 1.

3.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, raksturigs ar to,
ka
R ir fenilgrupa vai no 5- Iidz 6-loceklu heteroaromatiskais gredzens,
katrs neobligati aizvietots ar ne vairak ka 3 aizvietotajiem, kas ir
neatkarigi izvéléti no R';
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R™ ir halogéna atoms, cianogrupa, C(=0)OR", C(=O)NR?'R'®,
C(=NOR?")R* vai Z'Q' grupa; vai (C,-C,)alkilgrupa, (C,-C,)alk-
oksigrupa vai (C,-C,)alkiltiogrupa, katra neobligati aizvietota ar
halogéna atomu;

R ir (C,-C,)alkilgrupa;

R# ir (C,-C,)alkilgrupa;

Z ir tieSa saite;

katrs Z' ir neatkarigi tieSa saite vai O; un

katrs Q' ir neatkarigi fenilgrupa vai no 5- Iidz 6-loceklu hetero-
aromatiskais gredzens, katrs neobligati aizvietots ar ne vairak ka
5 aizvietotdjiem, kas ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas satur ha-
logéna atomu, cianogrupu, nitrogrupu, CHO, C(=0)OH, C(=O)NH,,
C(=0)R", C(=0O)OR™", C(=O)NR™R™, C(=O)NR?>'NR?R%, OR™",
8(0),R", SO,NR™R™®, S(=0)(=NR?")R%, Si(R™), un R grupu.

4.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, raksturigs ar to,
ka
R? ir piridinilgrupa, pirimidinilgrupa, oksazolilgrupa vai tiazolilgrupa,
katra neobligati aizvietota ar ne vairak ka 3 aizvietotajiem, kas
ir neatkarigi izvéléti no grupas, kas satur halogéna atomu un
(C,-C,)alkilgrupu.

5. Savienojums saskana ar 4. pretenziju, raksturigs ar to, ka
R'" ir fenilgrupa vai piridinilgrupa, katra neobligati aizvietota ar ne
vairak ka 3 aizvietotajiem, kas ir neatkarigi izvéléti no R'; un katrs
Q! ir neatkarigi fenilgrupa, piridinilgrupa vai pirimidinilgrupa, katra
neobligati aizvietota ar ne vairak ka 5 aizvietotajiem, kas ir neat-
karigi izvéléti no grupas, kas satur halogéna atomu, cianogrupu,
(C,-C,)alkilgrupu, (C,-C,)halogénalkilgrupu, (C,-C,)alkoksigrupu un
(C,-C,)halogénalkoksigrupu.

6.  Savienojums saskana ar 5. pretenziju, raksturigs ar to, ka
A ir C(R*)=C(R*) grupa;

R%, R% un R% ir H; un
R ir halogéna atoms, (C,-C,)alkilgrupa vai (C,-C,)alkoksigrupa.

7.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no
grupas, kas sastav no:
9-brom-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-4-okso-3-[3-(trifluormet-
oksi)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
9-brom-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-4-okso-3-[3-(trifluormet-
il)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
9-brom-3-(3-bromfenil)-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$éja sala;
9-brom-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[3-hlor-5-(trifluormetilfenil]-2-hidr-
oksi-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek3eja sala;
9-brom-3-[3-hlor-2-fluor-5-(trifluormetil)fenil]-1-[(2-hlor-5-tiazolil)met-
il]-2-hidroksi-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$&ja sala;
9-hlor-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-4-okso-3-[3-(trifluormet-
oksi)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-3-[3-(trifluormet-
oksi)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-3-[3-(trifluormet-
il)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks$&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(2-fluorfenil)-2-hidroksi-9-metil-4-okso-4H-
pirido[1,2-a]pirimidinija iek$¢€ja sala:
9-brom-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[3-hlor-5-(trifluormetoksi)fenil]-
2-hidroksi-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek3éja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[3-hlor-5-(trifluormetoksi)fenil]-2-hidroksi-
9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$€ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(2,6-difluorfenil)-2-hidroksi-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$éja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-3-[3-[(trifluormet-
iltio]fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekS&ja sala;
3-(2-fluorfenil)-2-hidroksi-9-metil-4-okso-1-(5-pirimidinilmetil)-4 H-
pirido[1,2-a]pirimidinija iek$¢€ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-3-fenil-4 H-
pirido[1,2-a]pirimidinija iek$éja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[2-fluor-5-(trifluormetil )fenil]-2-hidroksi-
9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$€ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(4-fluorfenil)-2-hidroksi-9-metil-4-okso-4H-
pirido[1,2-a]pirimidinija iek$éja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metoksi-4-okso-3-[3-(trifluor-
metoksi)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[2-fluor-5-(trifluormetil yfenil]-2-hidroksi-
9-metoksi-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek3éja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-3-[2-metoksi-5-(trifluormet-
oksi)fenil]-9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$&ja sala;
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1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-3-(2-metoksifenil)-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
3-[3-hlor-2-fluor-5-(trifluormetil)fenil]-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidr-
oksi-9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekS&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-3-[4-[(trifluor-
metil)tio]fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(2,4-difluorfenil)-2-hidroksi-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
3-(3-hlor-2-fluorfenil)-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-3-(3-metoksifenil)-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
7-brom-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[2-fluor-3-(trifluormetil )fenil]-2-
hidroksi-9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-3-(3-jodfenil)-9-metil-4-okso-4H-
pirido[1,2-a]pirimidinija iek$€ja sala;
2-hidroksi-9-metil-1-[(2-metil-5-tiazolil)metil]-4-okso-3-[3-(trifluor-
metoksi)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija ieks&ja sala;
2-hidroksi-9-metil-1-[(2-metil-5-tiazolil)metil]-4-okso-3-[3-(trifluor-
metil)fenil]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$&ja sala;
3-(2-fluorfenil)-2-hidroksi-9-metil-1-[(2-metil-5-tiazolil)metil]-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
3-[3-brom-5-(trifluormetil)fenil]-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-
9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$€ja sala;
3-[3-brom-5-(trifluormetoksi)fenil)-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidr-
oksi-9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekS&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[3-hlor-5-(trifluormetil)fenil]-2-hidroksi-
9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$€ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-[3-fluor-5-(trifluormetil yfenil]-2-hidroksi-
9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$€ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolol)metil]-2-hidroksi-3-(3-jod-5-metoksifenil }-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
3-(3-bromfenil)-1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-3-[3’-(trifluor-
metoksi)[1,1’-bifenil]-3-il]-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek$&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(2’,5’-difluor[1,1’-bifenil]-3-il)-2-hidroksi-9-
metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek3€ja sala;
3-[3-(6-hlor-3-piridinil)-5-(trifluormetoksi)fenil]- 1-[(2-hlor-5-tiazolil)met-
il]-2-hidroksi-9-metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekS&ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(2’,4’-dihlor[1,1’-bifenil]-3-il)-2-hidroksi-9-
metil-4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iek3€ja sala;
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-2-hidroksi-4-okso-3-fenil-4H-pirimido[2,1-
alizohinolinija iek$&ja sala; un
1-[(2-hlor-5-tiazolil)metil]-3-(3-etenilfenil)-2-hidroksi-9-metil-
4-okso-4H-pirido[1,2-a]pirimidinija iekSéja sala.

8.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no
grupas, kas sastav no:
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9.  Kompozicija, kas ietver sevi savienojumu saskana ar jebkuru
no 1. lldz 8. pretenzijai un vismaz vienu papildu sastavdalu, kas ir
izvéléta no grupas, kas sastav no virsmaktivam vielam, cietajiem
Skidinatajiem un Skidrajiem $kidinatajiem.

10. Kompozicija saskana ar 9. pretenziju, kas turklat ietver
vismaz vienu papildu biologiski aktivu savienojumu vai agentu.

11.  Kompozicija saskana ar 10. pretenziju, raksturiga ar to, ka
vismaz viens papildu biologiski aktivs savienojums vai agents ir
izvéléts no grupas, kas sastav no abamektina, acefata, acehinosila,
acetamiprida, akrinatrina, amidoflumeta, amitraza, avermektina,
azadiraktina, azinfosmetila, bensultapa, bifentrina, bifenazata, bis-
triflurona, borata, buprofezina, kadusafossa, karbarila, karbofurana,
kartapa, karzola, hlorantraniliprola, hlorfenapira, hlorfluazurona,
hlorpirifosa, hlorpirifosmetila, hromafenozida, klofentezina, kloti-
anidina, ciantraniliprola, ciflumetoféna, ciflutrina, beta-ciflutrina,
cihalotrina, gamma-cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina,
alfa-cipermetrina, zeta-cipermetrina, ciromazina, deltametrina,
diafentiurona, diazinona, dieldrina, diflubenzurona, dimeflutrina,
dimehipa, dimetoata, dinotefurana, diofenolana, emamektina,
endosulfana, esfenvalerata, etiprola, etofenproksa, etoksazola,
fenbutatina oksida, fenotiokarba, fenoksikarba, fenpropatrina, fenva-
lerata, fipronila, flonikamida, flubendiamida, flucitrinata, flufenerima,
flufenoksurona, fluvalinata, tau-fluvalinata, fonofosa, formetanata,
fostiazata, halogénfenozida, heksaflumurona, heksitiazoksa,
hidrametilnona, imidakloprida, indoksakarba, insekticidu ziepém,
izofenfosa, lufenurona, malationa, metaflumizona, metaldehida,
metamidofosa, metidationa, metiodikarba, metomila, metopréna,
metoksihlora, metoflutrina, monokrotofosa, metoksifenozida, niten-
pirama, nitiazina, novalurona, noviflumurona, oksamila, parationa,
parationmetila, petmetrina, forata, fozalona, fosmeta, fosfamidona,
pirimikarba, profenofosa, proflutrina, propargita, protrifenbuta,
pimetrozina, pirafluprola, piretrina, piridabéna, piridalila, pirifluki-
nazona, piriprola, piriproksiféna, rotenona, rianodina, spinetorama,
spinosada, spirodiklofena, spiromesiféna, spirotetramata, sulprofosa,
sulfoksaflora, tebufenozida, tebufénpirada, teflubenzurona, teflutrina,
terbufossa, tetrahlorvinfosa, tetrametrina, tiakloprida, tiametoksama,
tiodikarba, tiosultapnatrija, tolfenpirada, tralometrina, triazamata,
trinlorfona, triflumurona, Bacillus thuringiensis delta-endotoksina,
entomopatogénam baktérijam, entomopatogéniem virusiem un
entomopatogénam senitém.

12. Kompozicija dzivnieka aizsardzibai no parazitisku bezmu-
gurkaulnieku kaitékliem, kas ietver pret parazitiem efektivu savie-
nojuma (saskana ar jebkuru no 1. Iidz 8. pretenzijai) daudzumu
un vismaz vienu neséju.

13. Neterapeitisks panémiens bezmugurkaulnieku kaitéklu
apkaroSanai, kas ietver bezmugurkaulnieka kaitékla vai ta vides
saskars$anos ar biologiski efektivu savienojuma, kas minéts jebkura
no 1. lidz 8. pretenzijai, daudzumu.

14. Apstradatas séklas, kas ietver savienojumu saskana ar
jebkuru no 1. I1dz 8. pretenzijai no aptuveni 0,0001 Iidz 1 % apjoma
no séklu masas pirms apstrades.

(51) B65D 6/18(200600 (11) 2477902
B65D 43/20120051
(21) 09749019.7 (22) 06.11.2009

(43) 25.07.2012

(45) 04.12.2013

(31) 343777 (32) 18.09.2009 (33) US

(86) PCT/EP2009/007963 06.11.2009

(87) W02011/044921 21.04.2011

(73) IFCO Systems GmbH, Zugspitzstrasse 7, 82049 Pullach, DE

(72) ORGELDINGER, Wolfgang, DE

(74) Zimmermann, Tankred Klaus, et al, Schoppe Zimmermann,
Stockeler Zinkler & Partner, Patentanwalte, Hermann-Roth-
Weg 1, 82049 Pullach bei Miinchen, DE
Artis KROMANIS, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV

(54) ELASTIGI IZMANTOJAMA KASTE
FLEXIBLY USABLE BOX

(57) 1. Kaste (10), kas satur:

gridu (12),

divas pretstatitas Saurds sanu sienas (14a, 14c), kas pleSas

vertikala virziena (16) uz augsu no gridas (2),

1430

divas pretstatitas garas sanu sienas (14b, 14d), kas pleSas ver-
tikala virziena (16) uz augsu no gridas (2), turklat viena no cetram
sanu sienam ir veidota ka atverama siena (14d), kas noslégta
stavokli pilntba nosedz sanu virsmas laukumu un ir parvietojama
atverta stavoklt, kura atverama siena (14d) nosedz tikai dalu no
sanu virsmas tada veida, ka atvérta stavokli atverama siena (14d)
ir izvietota zem gridas (12),

raksturiga ar to, ka:

viena no garajam sanu sienam ir veidota ka atverama siena (14d),

sanu sienas (14a, 14b, 14c), kas nav veidotas ka atveramas
sienas (14d), attieciba pret gridu (12) ir samontétas parvietojamas
tada veida, ka sanu sienas, no vertikala stavokla nolokot uz iekSu
gridas virziena, nolocita stavoklt horizontala pozicija ir paralélas
gridai (12);

katra Tsas sanu sienas (14a, 14c) pretstatitaja pusé grida (12)
satur nekustigu gridas malas zonu (33), kas plesas uz leju vertikala
virziena (16) talak neka atveramai sienai (14d) atrodoties nolocita
stavoklt zem gridas, ka rezultata gan salikta, gan nolocita stavokit
kaste (10) ir krautnojama neatkarigi no ta, vai salikta stavokit
atverama siena ir atvérta vai aizvérta, turklat saliktd un nolocita
stavokli starp krautnojamam kastém esosa nekustiga gridas malas
zona (32) veido kontaktvirsmu.

2. Kaste (10) saskana ar 1. pretenziju, turklat atvérta stavoklt
atverama siena (14d) ir izvietota paraléli gridai (12).

3. Kaste (10) saskana ar 1. vai 2. pretenziju, turklat nekustigas
gridas malas zonas (32) attiecigajas pretstatitajas virsmas satur
vadrievu (42), kura tiek virzita atverama siena (14d), to parvietojot
atverta stavoklr.

4. Kaste (10) saskana ar 3. pretenziju, turklat atverama sie-
na (14d) satur varpstu, kas stiepjas vadrieva (42).

5. Kaste (10) saskana ar 4. pretenziju, turklat vadrieva (42)
ir ta noslégta virziena uz augSu horizontala virziena un vertikala
virziena tas galos, kas ir blakus sanu virsmas zonai, ka varpsta
nevar atstat vadrievu (42) un vertikala virziena (16) starp varpstu
un rievu tiek iegits valigs savienojums.

6. Kaste (10) saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai,
turklat atverama siena (14d) ir savienota ar gridu (12) tada veida,
ka atverama siena (14d) var tikt nolocita uz aru no stavokla, kas
pleSas uz augsu vertikala virziena, stavokli, kas pleSas paraléli
kastes (10) gridai (12).

7. Kaste (10) saskana ar jebkuru no 1. lildz 6. pretenzijai,
turklat atverama siena (14d) satur vismaz divus blokéjoSus meha-
nismus (18a, 18b), un katrs no blok&josSajiem mehanismiem (18a,
18b) ir konfiguréts ta, lai noslégtu atveramo sienu (14d) noslégta
stavokll ar attiecigi vienu no blakus eso$ajam Tsajam sanu sie-
nam (14a, 14c).

FIGUR 2
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(54) BENZOKSAZEPIN PI3K INHIBEJOSI SAVIENOJUMI UN
TO IZMANTOSANA VEZA ARSTESANAI
BENZOXAZEPIN PI3K INHIBITOR COMPOUNDS AND
THEIR USE IN THE TREATMENT OF CANCER
(57) 1. Savienojumi ar formulu (l):

2 Za O
ﬁ&.

z%, A

un to stereoizoméri, geometriskie izoméri, tautoméri un to farma-
ceitiski pienemami sali, raksturigi ar to, ka:

Z'ir CR" vai N;

Z2 ir CR? vai N;

Z3 ir CR® vai N;

Z* ir CR* vai N;

B ir pirazolil- vai imidazolilgredzens, kondenséts ar benzoksepin-
gredzenu un ir izvéléts no struktdram:

_TN
W N
N«% @, “ig (6), %’* o Y ‘/Z @
N—-N‘ N N N
A A A

‘A
M”\E{* (@),

A

)

R, R?, R?, un R*ir neatkarigi izvélétino H, F, Cl, Br, I, -CN, -COR'°,
-CO,R™, -C(=0)N(R™)OR", -C(=NR")NR'R", -C(=O)NR'"R",
-NO,, -NR'"R™, -NR"C(=0)R'", -NR™C(=0)OR",
-NR™C(=0)NR'"R", -NR'C(=0)((C,-C,,)alkilen)NR'"R",
-NR™2((C,-C,,)alkilen)NR'"R", -NR'?((C,-C,,)alkilen)OR",
-NR"2((C,-C,,)alkilen)C(=0O)NR™R", -OR"™, -S(0O),R",
-C(=0)NR™((C,-C,,)alkilen)NR"R", -C(=O)NR™"((C,-C,)alk-
ilen)NR'™C(=0)OR", -C(=0O)NR'"((C,-C,,)alkil-
en)NR'"C(=0)R™, -C(=O)NR'"((C,-C,,)alkilen)R", (C,-C,,)alkil,
(C,-Cpalkenil, (C,-Cy)alkinil, (C,-C,,)karbociklil, (C,-C, )hete-
rociklil, (C,-C,)aril, (C,-C, )heteroaril, -(C,-C,,)karbociklil-
(C,-C,,)alkil, -((C,-C,,)heterociklil-(C,-C,,)alkil), -(C,-C,)aril-
(C,-C,,alkil, -(C,-C, )heteroaril-(C,-C,,)alkil, -(C,-C,,)alkilen-
(C,-C,,)karbociklil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil, -(C,-C,,)alk-

1

ilen-(C,-C, )heterociklil-(C,-C, )heterociklil, -(C,-C,,)alk-
ilen-(C,-C, )heterociklil-(C,-C,,)karbociklil, -(C,-C,,)alkil-
en-(C,-C, )heterociklil-C(=0)-(C,-C, )heterociklil, -(C,-C,,)alk-

ilen-(C,-C,)heteroaril, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil-
(C,-C,,)alkil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C,)aril-(C,-C,,)alkil, -(C -C, )alkilen-
(C,-C,y)heteroaril-(C,-C,,)alkil, -(C,-C,,)alkilen-C(=0)-(C,-C, )he-
terociklil, -(C,-C,,)alkilenC(=0)OR", -(C,-C,,)alkilen-NR"™R™",
-(C,-C,,)alkilenNR™C(=0)R", -(C,-C,,)alkilenOR", -(C,-C,,)alkil-
en-NR"-(C -C,,)alkilen-(C,-C, )heteroaril, -(C,-C,,)alkilen-NR"-
(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil, -(C,-C,,)alkilen-NR'-(C -C ,)alk-
ilen-NHC(=0)-(C,-C, )heteroaril, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )hetero-
ciklil-NR"™R", un -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil-(C,-C,,)alkil-
NR™R™ grupam,

kur alkil-, alkenil-, alkinil-, alkilen-, karbociklil-, heterociklil-, aril-,
un heteroarilgrupas ir neobligati aizvietotas ar vienu vai vairakam
grupam, kas ir neatkarigi izvélétas no F, Cl, Br, I, R™, -SR,
-S(0),R™, -S(0),NR™R™, -NR"R™, -NR"?C(O)R', -CO,R, -C(O)R",
-CONR™R™", okso, un -OR" grupam;

A ir izvélets no -C(=O)NR°R?, -NR°R®, (C,-C,)heterociklil- un
(C,-C,p)heteroarilgrupam, kur heterociklil- un heteroarilgrupas ir
neobligati aizvietotas ar vienu vai vairakam grupam, kas ir neatkarigi
izvélétas no F, Cl, Br, |, -CN, -COR™, -CO,R™, -C(=O)N(R")OR,
-C(=NR™)NR™R", -C(=O)NR"R", -NO,, -NR"R", -NR™C(=0)R",
-NR™C(=0)OR",-NR"™C(=0)NR"R", -NR"C(=0)(C,-C,,)alkilenNR"R",
-NR™(C.-C, )alkilenNR"R™", -NR'}(C -C,,)alkilenOR™, -NR'3(C,-C, )alkil-
enC(=0)NR™"R™, -OR™, -S(0),R", -C(=0)NR"(C,-C,,)alkilenNR"R™",
-C(=0O)NR™(C.-C,,)alkilenNR™C(=0)OR", -C(=O)NR™(C,-C,,)alkil-
enNRC(=0)R",-C(=O)NR"(C -C,,)alkilenR™, (C.-C ,)alkil, (C,-C,)alkenil,
(C,-Cyalkinil, (C,-C,,)karbociklil, (C,-C, )heterociklil, (C.-C,)aril,
(C,-C,y)heteroaril, -(C,-C, )karbociklil-(C,-C, )alkil, -(C,-C, )heterociklil-
(C,-C,,)alil, -(C.-C,)aril-(C,-C,,)alkil, -(C,-C, )heteroaril-(C,-C,, )alkil,
-(C,-C,,)alkilen-(C_-C,,)karbociklil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterocikli,
-(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil-(C,-C, )heterociklil, -(C,-C, ,)alkilen-
(C,-C,)heterociklil-(C,-C,,)karbociklil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )he-
terociklil-C(=0)-~(C,-C,,)heterociklil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )hetero-
aril, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil-(C,-C,,)alkil, -(C,-C,,)alkil-
en-(C,-C,)aril-(C,-C,,)alkil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )hetero-
aril-(C,-C,,)alkil, -(C,-C,,)alkilen-C(=0)-(C,-C, )hetero-
ciklil, -(C,-C,,)alkilenC(=0)OR™, -(C,-C,,)alkilen-NR"R™",
-(C,-C,,)alkilenNR™C(=0)R", -(C,-C,,)alkilenOR", -(C,-C,,)alkil-
en-NR"-(C -C,,)alkilen-(C,-C, )heteroaril, -(C,-C,,)alkilen-NR"-
(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil, -(C,-C,,)alkilen-NR'-(C,-C_ )alkil-
en-NHC(=0)-(C,-C, )heteroaril, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil-
NR™R", un -(C.-C,,)alkilen-(C,-C, )heterociklil-(C,-C,)alkil-NR'°R"
grupam,

kur alkil-, alkenil-, alkinil-, alkilen-, karbociklil-, heterociklil-, aril- un
heteroarilgrupas ir neobligati aizvietotas ar vienu vai vairakam
grupam, kas ir neatkarigi izvélétas no F, Cl, Br, I, R™, -SR,
-§(0),R", -NR"R™", -NR™C(O)R'", -CO,R™, -C(O)R", -CONR'"R™,
un -OR' grupam;

R® ir izvéléts no H, un (C,-C,,)alkilgrupam, neobligati aizvietotam
ar vienu vai vairakdm grupam, kas ir neatkarigi izvélétas no F,
Cl, Br, I, -CN, -CO,H, -CONH,, -CONHCH,, -NH,, -NO,, -N(CH,),,
-NHCOCH,, -NHS(0),CH,, -OH, -OCH,, -OCH,CH,, -S(O),NH,, un
-§(0),CH, grupam;

Reir izvéléts no (C,-C, )alkil-, (C,-C, )karbociklil-, (C,-C, )heterociklil-,
(C,-C,y)heteroaril- un (C.-C, )arilgrupam, katra neobligati aizvietota
ar vienu vai vairakdm grupam, kas ir neatkarigi izvélétas no F,
Cl, Br, I, -CH,, -CH,OH, -CH,C.H,, -CN, -CF,, -CO,H, -C(O)CH,,
-NH,, -NO,, -N(CH,),, -NHCOCH,, -NHS(O),CH,, -OH, okso, -OCH,,
-OCH,CH,, -§(0),NH,, -§(0),CH,, -C(=0)NR'(C,-C,,)alkilenNR™"R™",
fenil, piridinil, tetrahidrofuran-2-il, 2,3-dihidro-benzofuran-2-il,
1-izopropil-pirolidin-3-ilmetil, morfolin-4-il, piperidin-1-il, piperazinil,
piperazin-4-il-2-on, piperazin-4-il-3-on, pirolidin-1-il, tiomorfolin-4-il,
S-dioksotiomorfolin-4-il, -C=CR™®, -CH=CHR™, un -C(=O)NR"R"
grupam; vai

R® un R® kopa ar slapekla atomu, kuram tie ir pievienoti, veido
(C,-C,,)heterociklil- vai (C,-C,)heteroarilgrupu, neobligati aizvie-
totu ar vienu vai vairakam grupam, kas ir izvélétas no F, ClI,
Br, I, CH,, C(CH,),, -CH,0OH, -CH,CH,0OH, -CH,C.H,, piridin-2-il,
6-metil-piridin-2-il, piridin-4-il, piridin-3-il, pirimidin-2-il, pirazin-2-il,
tetrahidrofuran-karbonil, 2-metoksi-fenil, benzoil, ciklopropilmetil,
(tetrahidrofuran-2-il)metil, 2,6-dimetilmorfolin-4-il, 4-metil-piper-
azin-karbonil, pirolidin-1-karbonil, ciklopropankarbonil, 2,4-difluor-
fenil, piridin-2-ilmetil, morfolin-4-il, -CN, -CF,, -CO,H, -CONH,,
-CONHCH,, -CON(CH,),, -COCF,, -COCH,, -COCH(CH,),, -NO,,
NHCH,, -N(CH,),, -N(CH,CH,),, -NHCOCH,, -NCH,COCH,,
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-NHS(0)2CH,, -OH, -OCH,, -OCH,CH,, -CH,0CH,, -CH,CH,OCH,,
-CH,S(0O),NHCH,, -CH,S(0),CH,CH,, -S(0),NHCH,, -S(0),CH,CH,,
-S(0O),NH,, -S(O),N(CH,), un -S(0),CH, grupam;
R™, R" un R" ir neatkarigi izvéléti no H, (C -C,,)alkil, -(C,-C,)alk-
ilen-(C,-C,,)heterociklil, -(C,-C,,)alkilen-(C,-C,)aril, -(C,-C,,)alkilen-
(C,-C,,)karbociklil, (C,-Cj)alkenil, (C,-C,)alkinil, (C,-C,,)karbociklil,
(C,-C,,)heterociklil, (C-C, )aril, un (C,-C, )heteroaril grupam, katra
no kuram ir neobligati aizvietota ar vienu vai vairakadm grupam, kas
ir neatkarigi izvélétas no F, Cl, Br, |, -CHB, -CHZCHs, -CH(CH3)2,
-CH,0OH, -CH,0CH,, -CH,CH,OH, -C(CH,),0H, -CH,C(CH,),OH,
-CH,CH(CH,)OH, -CH,CO,H, -CH,CO,CH,, -CH,NH,, -(CH,),N(CH,),,
-CH,C.H,, -CN, -CF,, -CO_H, -C(O)CH,, -C(O)CH(OH)CH,, -CO,CH,,
-CONH,, -CONHCH,, -CON(CH,),, -C(CH,),CONH,, -NH,, -NO,,
-N(CH,),, -N(CH,)C(CH,),CONH,, -N(CH,)CH,CH,S(0O),CH,,
-NHCOCH,, -NHS(0),CH,, =O (okso), -OH, -OCH,, -OCH,CH,,
-OCH,CH,OH, -OP(0)(OH),, -SCH,, -S(0),CH,, -S(O),NH,,
-§(O),N(CH,),, -CH,S(0),NHCH,, -CH,S(0),CH,CH,, -S(O),NHCH,,
-§(0),CH,CH,, pirolidin-1-il, 2-oksopirolidin-1-il, ciklopropil, ciklo-
pentil, oksetanil, 4-metilpiperazin-1-il, un 4-morfolinil grupam; vai
R un R™, kad pievienoti pie slapekla atoma, kopa ar slapekla
atomu, kuram tie ir pievienoti, veido (C,-C, )heterociklilgredzenu, vai
(C,-C,,)heteroarilgredzenu, katrs no kuriem ir neobligati aizvietots
ar vienu vai vairakdm grupam, kas ir neatkarigi izvélétas no F,
Cl, Br, I, -CH,, -CH,OH, -CH,CH,, -CN, -CF,, -CO,H, -CONH,,
-CONHCH,, -NO,, -N(CH,),, -NHCOCH,, -NHS(0),CH,, -OH, okso,
-OCH,, -OCH,CH,, -S(O),NH,, -S(0),CH,, -CH(CH,),, -CH,CF,,
-CH,CH,OH un -C(CH,),OH grupam; un
R™ ir izvéléts no H, F, CI, Br, I, -CH,, -CH,CH,, -CN, -CF,,
-CH,N(CH,),, -CH,OH, -CO,H, -CONH,, -CON(CH,),, -NO,, un
-§(0),CH, grupam.

2. Savienojumi saskana ar 1. pretenziju, raksturigi ar to, ka
Z'ir CR', Z% ir CR?, un Z% ir CR®, un Z* ir CR*.

3.  Savienojumi saskana ar 1. vai 2. pretenziju, raksturigi ar
to, ka B ir struktdra ar formulu (a), (b), (d) vai (e).

4.  Savienojumi saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai,
raksturigi ar to, ka A ir -C(=O)NR°R?, kur R® ir CH, grupa un R® ir
fenilgrupa, aizvietota ar vienu vai vairakam F vai ar grupu ar for-

ulu (II), (III), (iV), (V) vai (VI)
il . )\ i\ i )

F
Qwiw "
N=/

F

1
/Aig; (i), /Lizx

NH,
Q\ :ﬁ ),
H

= N

5. Savienojumi saskana ar 4. pretenziju, raksturigi ar to, ka
Z'ir CR', Z%2 ir CR?, un Z% ir CR?®, un Z* ir CR?, B ir struktdra ar
formulu (a) vai (d) un A ir grupa ar formulu (ii) vai (vi).

6.  Savienojumi saskana ar 1. pretenziju ar formulu (lh) vai

(Ii)

R‘ R1
R® Ra N
o TN I
Nw N
\
A Th A Ti

raksturigi ar to, ka R, R?, R® un R* ir saskana ar 1. pretenziju.

7. Savienojumi saskana ar 6. pretenziju ar formulu (lh), raksturi-
gi ar to, ka R ir Gdenraza atoms, R? ir Gdenraza atoms, Br, -C(O)NH,
vai 1-(2-metansulfoniletil)azetidin-3-il, R® ir Gdenraza atoms vai
piperidin-4-il, R* ir Gdenraza atoms un A ir 2-[2-(2,4-difluorfenil)-
2H-[1,2,4]triazol-3-il vai 2-hlorfenil]-2H-[1,2,4]triazol-3-il, vai ar for-
mulu (li), raksturigi ar to, ka R' ir Gdenraza atoms; R? ir Gdenraza
atoms, F vai grupa ar formulu
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R® ir Gdenraza atoms vai -C(O)NH,; R* ir Gdenraza atoms un A ir
1-izopropil-1H-[1,2,4]triazol-5-il, 1-izopropil-3-metil-1H-[1,2,4]tri-
azol-5-il, 1-izopropil-3-amino-1H-[1,2,4]triazol-5-il vai 1-(2-hlorfenil)-
1H-[1,2,4]triazol-5-il grupa.

8.  Farmaceitiska kompozicija, kas ietver savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. lidz 7. pretenzijai, un ta farmaceitiski pienemamu
neséju, slidvielu, atSkaiditaju vai pildvielu, kas neobligati papildus
ietver papildu terapeitisku lidzekli, kas ir izvéléts no Kimijterapeitiska
lTdzekla, pretiekaisuma Iidzekla, imdnmoduléjosa agenta, neirotropa
faktora, agenta sirds un asinsvadu slimibas arstéSanai, lldzekla
aknu slimibu arstésanai, pretvirusu Iidzekla, lTdzekla asins saslim-
Sanu arstésanai, agenta diabéta arstésanai un agenta imtndeficita
slimibas arstéSanai.

9.  Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [ldz 7. pretenzijai
pielietojums medikamenta razoSanai, lai profilaktiski vai terapeitiski
arstétu vezi.

10. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 7. pretenzijai
izmantoSanai profilaktiskaja vai terapeitiskaja véza arstéSana.

11.  Komplekts PI3K-mediéta stavokla arstéSanai, kas ietver
(a) pirmo farmaceitisko kompoziciju, kas ietver savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. lidz 6. pretenzijai, un (b) lietoSanas instrukcijas.

12. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no
grupas, kura ietilpst:
N-(2,4-difluorfenil)-N-metil-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oks-
azepin-2-karboksamids,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[ 1,2-
d][1,4]oksazepin-10-karboksamids,
2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-brom-4,5-dihidrobenzo-
2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[ 1,2-
d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-(pirazol-4-il)-4,5-dihidrobenzo-
2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-brom-4,5-dihidrobenzo-
2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo-2H-
oksepin[4,5-d]pirazol-8-karboksamids,
2-(4-izopropil-4H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(pirazol-4il)-4,5-dihidrobenzo-
2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-10-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-N-metil-4,5-dihidrobenzo-2H-
oksepin[4,5-d]pirazol-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-N-(2-hidroksietil)-4,5-dihidro-
benzo-2H-oksepin[4,5-d]pirazol-9-karboksamids,
(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-10-il)(S-dioksotiomorfolino)metanons,
(4-(2-hidroksipropan-2-il)piperidin-1-il)(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-
5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)metanons,
9-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-6,7-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,2-
b][1,4]oksazepin-3-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-10-karboksamids,
N-(2-hidroksi-2-metilpropil)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-di-
hidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-
d][1,4]oksazepin-9-il)(S-dioksotiomorfolino)metanons,
(4-hidroksipiperidin-1-il)(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-di-
hidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)metanons,
N-(2-(metilsulfonil)etil)-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karboksamids,
(4-izopropilpiperazin-1-il)(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-
il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)metanons,
N-(1-hidroksi-2-metilpropan-2-il)-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)- 1H-1,2,4-
triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karb-
oksamids,
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(4-(2-hidroksietil)piperazin-1-il)(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-tri-
azol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)me-
tanons,
morfolino(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)metanons,
(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-
d][1,4]oksazepin-9-il)(4-(2,2,2-trifluoretil)piperazin-1-il)metanons,
N-(1-(2-hidroksietil)-1H-pirazol-4-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-
il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(izoksazol-3-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
N-(1H-pirazol-4-il)-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-di-
hidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(4-((2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzolb]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)metil)piperazin-1-il)etanols,
(4-hidroksipiperidin-1-il)(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-
il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)metanons,
9-(piperidin-4-il)-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-di-
hidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepins,
N-((2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pir-
azolo[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)metil)pirazin-2-amins,
2-hidroksi-1-(4-((2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)metil)piperazin-1-il)etanons,
2-(1-izopropil-11H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(2-(metilsulfonil)etil)-5,6-
dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(2-(metilsulfonil)etil)-5,6-
dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(1-hidroksi-2-metilpropan-2-
il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karboksamids,
(2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)(4-izopropilpiperazin-1-il)metanons,
2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(1-hidroksi-2-metilpropan-
2-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karboksamids,
2-(4-ciano-1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-metil-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
N-(2-hidroksietil)-N-izopropil-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-
d][1,4]oksazepin-2-karboksamids,
4-((2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-
d][1,4]oksazepin-9-il)metil)piperazin-2-ons,
2-(4-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)etanols,
2-(4-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
9-(azetidin-3-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(piperazin-1-karbonil)-4,5-
dihidrobenzo-2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(4-izopropil-4H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo-2H-oksepin[4,5-
d]pirazols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-N-(1-(2-hidroksietil)-1H-pirazol-
4-il)-4,5-dihidrobenzo-2H-oksepin[4,5-d]pirazol-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(metilsulfonil)azetidin-
3-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepins,
1-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pir-
azol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)etanons,
2-hidroksi-1-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)etanons,
2-hidroksi-1-(4-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-di-
hidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)etanons,
9-(1-(2-(metilsulfonil)etil)piperidin-4-il)-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-
1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepins,
((3S,5R)-3,5-dimetilpiperazin-1-il)(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)- 1H-1,2,4-tri-
azol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)me-
tanons,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-piperid-4-il-4,5-dihidrobenzo-
2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pir-
azol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)acetamids,
N-(azetidin-3-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidro-
benzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(2-(metilsulfonil)etil)azetidin-
3-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepins,

N-metil-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-metil-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-(1H-pirazol-4-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-imidazol-2-il)-N-(1-hidroksi-2-metilpropan-
2-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karboks-
amids,
(2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolf]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)(4-(2-hidroksietil)piperazin-1-il)me-
tanons,
N-(1-hidroksi-2-metilpropan-2-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
N-(1-hidroksi-2-metilpropan-2-il)-2-(1-(S-diokso-tetrahidrotiofen-
3-il)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oks-
azepin-10-karboksamids,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(1-hidroksi-2-metilpropan-2-
il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(piridin-4-ilmetil)azetidin-
3-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(1-izopropilazetidin-3-il)-4,5-
dihidrobenzol[b]pirazol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-metoksi-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pir-
azol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)etanols,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-4,5-dihidrobenzo[b]pir-
azol[1,5-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)-2-metilpropan-1-ols,
2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-8-(1-(2-(metilsulfon-
il)etil)azetidin-3-il)-4,5-dihidrobenzo-2H-oksepin[4,5-d]pirazols,
2-(3-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-8-il}-azetidin-1-il)-acetamids,
N-hidroksi-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-metil-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-9-[1-(2-metansulfonil-
etil)-piperidin-4-il]-4,5-dihidro-2H-6-oksa-1,2-diaza-benzo[e]azulen,
2-{4-[2-(2-izopropil-2H-[1,2,4]triazol-3-il)-4,5-dihidro-2H-6-oksa-1,2-
diaza-benzo[elazulen-8-il]-pirazol-1-il}-etanols,
1-(4-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-9-il}-piperidin-1-il)-2-metil-propan-
2-ols,
2-(4-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-9-il}-piperidin-1-il)-acetamids,
2-(4-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-9-il}-piperidin-1-il)-etanols,
1-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metilpropan-2-ols,
2-{3-[2-(2-izopropil-2H-[1,2,4]triazol-3-il)-4,5-dihidro-2H-6-oksa-1,2-
diaza-benzo[elazulen-8-il]-azetidin-1-il}-acetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etanols,
1-(3-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-8-il}-azetidin-1-il)-2-metil-propan-
2-ols,

metil 2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksilats,

metil 2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karboksilats,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etanols,
10-brom-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepins,
[4-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-oksa-
1,2-diazabenzo[e]azulen-9-il}-1-(2-metansulfonil-etil)-piperidin-4-il]-
metanols,
2-(4-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-9-il}-piperidin-1-il)-2-metil-propan-
1-ols,
1-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propan-2-ols,
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2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(2-(metilsulfonil)etil)azetidin-
3-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)acetamids,
(1-aminociklopropil)(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)/metanons,
9-brom-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-(4-(2-(1-izopropil-4-metil-1H-imidazol-2-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metilpropan-2-ols,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propanamids,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)-N,N-dimetiletansulfon-
amids,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)-N,N-dimetilacetamids,
9-(4,4-dimetil-4,5-dihidrooksazol-2-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-
triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
N-izopropil-2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)acetamids,
2-(3-{2-[2-(2,4-difluor-fenil)-2H-[1,2,4]triazol-3-il]-4,5-dihidro-2H-6-
oksa-1,2-diazabenzo[e]azulen-8-il}-azetidin-1-il)-etanols,
1-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazapin-9-il)-1H-imidazol-1-il)-2-metilpropan-2-ols,
3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
9-(1-(2-(3-fluorazetidin-1-il)etilsulfonil)azetidin-3-il)-2-(1-izopropil-1H-
1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(3-(2-(1-izopropil-11H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)-2-metilpropanamids,
2-(4-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etanols,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-imidazol-1-il)etanols,
2-(5-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-imidazol-1-il)etanols,
2-(1-(2-morfolinoetil)-1H-imidazol-2-il)-10-(1H-pirazol-4-il)-5,6-di-
hidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(2-morfolinoetil)- 1H-
pirazol-4-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(4-(2-(3-amino-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etanols,
2-(3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-1-il)-N-metilacetamids,
1-(4-(2-(3-amino-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propan-2-ols,
1-(4-(2-(1-izopropil-1H-imidazol-2-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metilpropan-2-ols,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imd-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metilpropanamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metilpropionskabe,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1H-pirazol-4-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
3-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
5-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)piridin-2-amins,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-imidazol-1-il)etanols,
2-(2-(9-(1-(2-hidroksi-2-metilpropil)-1H-pirazol-4-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-imidazol-1-il)-N-metil-
acetamids,
N,N-dietil-2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etdnamins,
5-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)pirimidin-2-amins,
9-(1H-imidazol-5-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(2-(metilsulfonil)etil)piperidin-
4-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
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2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
2-hidroksi-1-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-2-metil-
propan-1-ons,
(2S)-2-hidroksi-1-(3-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-
1-il)azetidin-1-il)propan-1-ons,
2-(4-(2-(3-amino-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-imidazol-1-il)etanols,
2-(3-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)azetidin-
1-il)etanols,
5-(5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-izopropil-
1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo([1,2-
d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-(4-metilpiperazin-1-il)-5,6-di-
hidroimidazo[1,2-d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(pirimidin-5-il)-5,6-
dihidrobenzo][flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-(5-fluorpiridin-3-il)-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzo|[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(3-amino-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karbonitrils,
N-(5-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piridin-2-il)acetamids,
9-brom-2-(1-izopropil-3-(metiltio)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzo][flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
5-(9-(5-fluorpiridin-3-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksaze-
pin-2-il)-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(tetrahidro-2H-piran-2-il)-
1H-imidazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
3-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propanamids,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(piridin-3-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
5-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-N,N-dimetilpirimidin-2-amins,
5-(5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-izopropil-
N-metil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
N-izopropil-2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,2-dimetilpropanamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,N-dimetiletansulfon-
amids,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propionskabe,
1-(4-(2-(-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-imidazol-1-il)-2-metil-
propan-2-ols,
5-(9-fluor-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-izo-
propil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(4-(2-(3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-i)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etanols,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-2-metil-1H-imidazol-1-il)etanols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2-metil-1-(2-(tetrahidro-2H-
piran-2-iloksi)etil)-1H-imidazol-4-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepins,
5-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirimidin-2-amins,
5-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
N-(azetidin-3-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepin-10-amins,
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3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepin-10-il)Jaminopropan-1,2-diols,
3-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo][f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
1-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-2-metil-1H-imidazol-1-il)-2-metilpropan-
2-ols,
3-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo][f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
2-(5-(9-ciklopropil-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-
2-il)-3-metil-1H-1,2,4-triazol-1-il)propan-1-ols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2-metil-1H-imidazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzo|[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1-metil-1H-imidazol-2-il)-2-metil-
propan-2-ols,
1-(4-(2-(3-(hidroksimetil)-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propan-2-ols,
N-terc-butil-2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N-metilacet-
amids,
N-etil-2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
N-izopropil-2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acet-
amids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,N-dimetilacetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N-metilacetamids,
10-fluor-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-(1,2-dimetil-1H-imidazol-4-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
5-(10-fluor-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-
izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
9,10-difluor-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(4-(2-(1,3-dimetil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)etanols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(2-metoksietil)piperidin-
4-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-2-metilpropanamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)etanols,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-2-metil-
propanamids,
1-(5-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-imidazol-2-il)-2-metilpropan-
2-ols,
9-(1,2-dimetil-1H-imidazol-5-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-2-metilpropan-2-ols,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)etanols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(tetrahidro-2H-piran-4-il)-5,6-di-
hidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)acetamids,
2-(5-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-2-metil-1H-imidazol-1-il)etanols,
1-(4-(2-(1-izopropil-3-(metoksimetil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propan-2-ols,
(3R,4R)-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-3-ols,

racémiskais-cis/trans-2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-
5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-
1-il)-N,N-dimetilacetamids,
2-(5-(9-brom-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-
1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-il)acetamids,
5-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]piri-
do[4,3-f][1,4]oksazepin-10-il)piperazin-2-ons,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-(metoksimetil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)acetamids,
2-(1-izopropil-3-(metoksimetil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-metoksi-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
9-fluor-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
5-(9,10-difluor-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-
1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
9-brom-2-(3-ciklopropil-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-(1-etilpiperidin-4-il)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
(5-(5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-izopropil-
1H-1,2,4-triazol-3-il)metanols,
3-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)propanamids,
9-hlor-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
1-(5-(5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-izo-
propil-1H-1,2,4-triazol-3-il)-N,N-dimetiimetanamins,
racémiskais-cis-2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-
N,N-dimetilacetamids,
racémiskais-trans-2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-
il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-
N,N-dimetilacetamids,
2-((1R,3R,5S)-3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-8-azabiciklo[3.2.1]oktan-
8-il)acetamids,
2-((1R,3S,5S)-3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-8-azabiciklo[3.2.1]oktan-
8-il)acetamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(4-metilpiperazin-1-il)-5,6-di-
hidroimidazo[1,2-d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepins,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-2-ons,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo([1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-2-ons,
4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-il)piridin-2(1H)-ons,
(3R,4S)-4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-3-ols,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,N-dimetil-
acetamids,
2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,2-dimetil-
propanamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-1-il)-N,N-dimetilacetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-1-il)acetamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepin-9(8H)-ons,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-1-il)-N-metilacetamids,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-1-il)-N,N-dimetilacet-
amids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)etikskabe,
1-((2-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)metil)urinviela,
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(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-4-karboksamids,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-4-ols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-morfolino-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
N-izopropil-2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-1-il)acetamids,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-3-karboksamids,
(2S)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)propanamids,
(2R)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)propanamids,
2-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-karboksamids,
(2-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)metanamins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(oksetan-3-il)-5,6-
dihidrobenzo|[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,2-dimetil-
propanamids,
2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,2-dimetil-
propanamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)acetamids,
N-hidroksi-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)acetamids,
(9-(1-(2-hidroksi-2-metilpropil)-1H-pirazol-4-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)(S-dioksotiomorfolino)me-
tanons,
1-((2-(1-(2,4-difluorfenil)-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-i)metil)urinviela,
(2-(1-(2,4-difluorfenil)-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-i)metanamins,
9-(1-(2-(dimetilamino)-2-oksoetil)piperidin-4-il)-N-(2-hidroksietil)-N-
izopropil-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-karboks-
amids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-izopropilpiperidin-4-il)-5,6-
dihidrobenzo|flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-2-metil-
propan-1-ols,
2-(4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-2-metilpropan-1-ols,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)pirazolidin-3,5-dions,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-(2,2,2-trifluoretil)piperidin-
4-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(3-hidroksi-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-1-il)-N,N-dimetil-
acetamids,
1-((2-(1-(2,4-difluorfenil)-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)metilamino)-2-metilpropan-
2-ols,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
(2R)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(pirolidin-1-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-metil-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,2-f][1,4]oksazepin-9-amins,
(2S,4R)-4-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-
2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-3-ols,
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(3R)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-3-ols,
(1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-4-il)metanols,
(2S,4S)-4-fluor-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S,4R)-4-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2R)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-imidazol-2-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]piri-
do[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2R)-2-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-1-karboksamids,
(2S)-2-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-1-karboksamids,
(2S)-4,4-difluor-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S,4S)-4-fluor-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-
karboksamids,
(2S)-4,4-difluor-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,

(28,4 S)-4-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
(2S,4S)-4-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-
2-karboksamids,
2-(1-izopropil-1H-imidazol-2-il)-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-d]pirido[3,4-
f][1,4]oksazepins,
(5-(9-hlor-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-2-il)-
1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-3-il)metanols,
(2R)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-2,5-dihidro-1H-pirol-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-2,5-dihidro-1H-pirol-2-karboks-
amids,
(5-(9-(pirolidin-1-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oks-
azepin-2-il)-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-3-il)metanols,
(2S)-1-(2-(1-(3,5-difluorfenil)-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
(2S)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)propanamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-3,3-dimetilpirolidin-2-
karboksamids,
(5-(9-(dimetilamino)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oks-
azepin-2-il)-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-3-il)metanols,
(2S,3S)-3-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-
2-karboksamids,
(2S,3R)-3-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-
2-karboksamids,
(2S,3R)-3-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
(2S,3S)-3-hidroksi-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
(2S5)-1-(2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
(2S,4R)-4-fluor-1-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
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(2S,4R)-4-fluor-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-2-metilpirolidin-2-karboksamids,
1-izopropil-4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-3-karboksamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)acetamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-N-metilpirolidin-2-karboksamids,
(2S,3S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-3-metilpirolidin-2-karboksamids,
(2S,4R)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-4-metoksipirolidin-2-karboksamids,
(2S,3S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-3-metoksipirolidin-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-cikloheksil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
9-brom-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,

etil 2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propanoats,
(5-(9-(dimetilamino)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oks-
azepin-2-il)-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-il)metanols,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-1-metil-1,2,5,6-tetrahidropiridin-3-karboks-
amids,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-1-metil-1,2,3,6-tetrahidropiridin-3-karboks-
amids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-metil-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
(5-(9-(3,3-difluorazetidin-1-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-
f][1,4]oksazepin-2-il)-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-il)metanols,
9-hlor-2-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2-(1-metil-
piperidin-2-il)pirolidin-1-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-
f][1,4]oksazepins,
2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2-(2-metilbenz-
il)pirolidin-1-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepins,
2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2-(piperidin-
1-ilmetil)pirolidin-1-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oks-
azepins,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N,N-dimetil-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1-metil-1H-pirazol-4-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(3-amino-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karbonitrils,
2-(3-amino-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karbonitrils,
(2S)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-iloksi)acetamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iloksi)acetamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-iloksi)-2-metilpropanamids,
(2S,4R)-4-ciano-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
imidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
5-(9-ciklopropil-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-
1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
5-(10-fluor-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1-
(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
(2S)-1-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-pirazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,

3-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-2-metilpropanamids,
(2S)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(3S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-3-karbonitrils,
N-((1H-pirazol-5-il)metil)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)propan-1-ols,
2-(1-izopropil-3-(metoksimetil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-metil-5,6-
dihidrobenzo|[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
N-(3,4-dimetoksibenzil)-2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
5-(10-ciklopropil-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-
2-il)-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-karbonitrils,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-ilamino)acetamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)etansulfonamids,
(R)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
9-(difluormetil)-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-1-metil-1,2,3,6-tetrahidropiridin-3-karboks-
amids,
4-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)-1-metil-1,2,3,6-tetrahidropiridin-3-karboks-
amids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)-1-(1-metil-1H-imidazol-
2-il)etanols,
2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-iloksi)-3-metilbutanamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-(1-metil-1H-pirazol-4-
il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-10-karbonitrils,
2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-N-(2-(metilsulfonil)benzil )-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
1-(2-(2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)etil)pirolidin-2-ons,
2-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)acetamids,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-2-karboksamids,
2-((2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)(metil)amino)acetamids,
N-(3-(1H-imidazol-1-il)propil)-2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-
5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
N-((1H-imidazol-2-il)metil)-2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidroimidazo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
1-(2,2,2-trifluoretil)-5-(10-(trifluormetil)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)-1-(1-metil-1H-imidazol-
2-il)etanols,
8-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-il)-3,8-diazabiciklo[3.2.1]oktan-2-ons,
3-metil-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)butanamids,
2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo][f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-ols,
(2S)-1-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboksamids,
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(2S)-1-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-2-karboksamids,
(3S)-4-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)morfolin-3-karboksamids,
2-metil-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2R)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)propanamids,
2-(2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)acetamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2-(metilsulfonil)fenil)-5,6-di-
hidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)benzamids,
9-(2-etilfenil)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
(2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)fenil)metanols,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-metil-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-metil-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
10-(difluormetil)-2-(1-izopropil-1H-11,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[4,3-f][1,4]oksazepins,
1-izopropil-5-(10-(trifluormetil)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
(2R)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2S)-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2R)-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
N-(3,4-dimetoksibenzil)-2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-tri-
azol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[ 1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimid-
azo[1,2-d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-amins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-ols,
2-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)etikskabe,
9-(difluormetoksi)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo][f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-amins,
(2S5)-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoroetil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)butanamids,
(2R)-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)butanamids,
2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidroimidazo[1,2-
d]pirido[3,4-f][1,4]oksazepin-9-ilamino)acetamids,
3-((2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iloksi)metil)oksetan-3-amins,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-2-karboksamids,
9-etil-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)piperidin-2-karboksamids,
(2S)-3-metil-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)butanamids,
(2R)-3-metil-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)butanamids,
etil 3-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propanoats,

metil 3-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propanoats,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(1H-pirazol-4-il)-5,6-di-
hidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
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3-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propionskabe,
9-izopropoksi-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,

metil 2-(4-(2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)-1H-pirazol-1-il)-2-metil-
propanoats,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(oksetan-3-iloksi)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-etoksi-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2,2,2-trifluoretoksi)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
(2S)-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propionskabe,
(2S)-3-hidroksi-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-
dihidrobenzo][flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-metoksi-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-metoksi-5,6-dihidrobenzolf]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-etoksi-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-izopropoksi-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(2,2,2-trifluoretoksi)-5,6-
dihidrobenzo|flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-9-(oksetan-3-iloksi)-5,6-
dihidrobenzo|flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-ciklopropoksi-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-ciklobutoksi-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-ciklobutoksi-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
N-((3-aminooksetan-3-il)metil)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-
5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-amins,
(3-amino-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-3-il)metanols,
2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-ilamin)acetamids,
1-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolf]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)ciklopropankarboksamids,
2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo][f]limid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)ciklopropankarboksamids,
(2S)-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-ilamino)propanamids,
2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)ciklopropankarboksamids,
(2S)-3-hidroksi-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iloksi)pentanamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iloksi)-4-metilpentanamids,
9-ciklopropoksi-2-(1-izopropil-3-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidrobenzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iloksi)-3-metilbutanamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iltio)propanamids,
2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iltio)propanamids,
(2S)-1-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-2-karboksamids,
(2S)-2-(2-(1-izopropil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-ilamino)propanamids,
(2S)-2-(2-(1-metil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2S)-4-hidroksi-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)butanamids,
(2S)-3-metoksi-2-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-ilamino)propanamids,
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(2S)-1-(2-(1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)piperazin-2-karboksamids,
(2S)-2-(2-(1-etil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2S)-2-(2-(1-terc-butil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2S)-2-(2-(1-(2,4-difluorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)metilkarbamaits,
(2S5)-1-(2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidrobenzo|[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)pirolidin-2-karboks-
amids,
2-ciklopropil-2-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)acetamids,
(2S)-2-((2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)(metil)Jamino)propanamids,
(2S)-1-(2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-2-karboksamids,
1-((2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[ 1,2-
d][1,4]oksazepin-9-il)metil)-1-metilurinviela,
(2S5)-1-(2-(3-metil-1-(2,2,2-trifluoretil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-di-
hidrobenzo|[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-il)azetidin-2-karboks-
amids,
(2S)-2-(2-(1-ciklopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-9-iloksi)propanamids,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-fenil-5,6-dihidrobenzol[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-izopropil-5-(10-fenil-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oks-
azepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-(pirimidin-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-izopropil-5-(10-(pirimidin-5-il)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
1-(2-hlorfenil)-5-(10-(pirimidin-5-il)-5,6-dihidrobenzol[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
10-(4-hlorfenil)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzol[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
5-(10-(4-hlorfenil)-5,6-dihidrobenzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-
2-il)-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
10-(4-hlorfenil)-2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-fenil-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-(2-hlorfenil)-5-(10-fenil-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oks-
azepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
2-(1-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-10-(pirimidin-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
1-(2-hlorfenil)-5-(10-(4-hlorfenil)-5,6-dihidrobenzo[f]imid-
azo[1,2-d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins,
9-(4-hlorfenil)-2-(1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
9-(4-hlorfenil)-2-(-(2-hlorfenil)-1H-1,2,4-triazol-5-il)-5,6-dihidro-
benzolflimidazo[1,2-d][1,4]oksazepins,
5-(9-(4-hlorfenil)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-d][1,4]oksazepin-
2-il)-1-izopropil-1H-1,2,4-triazol-3-amins, un
1-(2-hlorfenil)-5-(9-(4-hlorfenil)-5,6-dihidrobenzo[flimidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin-2-il)-1H-1,2,4-triazol-3-amins.
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(54) CXCR1/2 INHIBITORI KA PALIGVIELAS AIZKUNGA
DZIEDZERA SALINU TRANSPLANTACIJA
INHIBITORS OF CXCR1/2 AS ADJUVANTS IN THE
TRANSPLANT OF PANCREATIC ISLETS
(57) 1. CXCR1 un/vai CXCR2 inhibitors izmantoSanai par
paligmedikamentu aizkunga dziedzera salinu transplantacija 1. tipa
diabéta pacientiem.
2. Inhibitors saskana ar 1. pretenziju izmantoS$anai saskana ar
1. pretenziju, kur minétais inhibitors ir savienojums ar formulu (1)
vai ta farmaceitiski pienemams sals:

CHs
o)
NH_//

S 1
/R
0

o]

(x )

kur R ir izvéléts no linedras vai sazarotas 4-(C,-C,)alkilgrupas,
4-trifluormetansulfoniloksigrupas un 3-benzoilgrupas, un R ir lineara
vai sazarota (C,-C,)alkilgrupa.

3. Inhibitors saskana ar 2. pretenziju izmantoSanai saskana
ar 1. pretenziju, kura farmaceitiski pienemamais sals ir izvéléts no
lizina vai natrija sals.

4. Inhibitors saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai iz-
mantoSanai saskana ar 1. pretenziju, kur minétais medikaments
uzlabo aizkunga dziedzera salinu pieaugS$anu un agro transplantata
funkcionésanu.

5. Inhibitors saskana ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzijai iz-
mantoSanai saskana ar 1. pretenziju, kur minétais medikaments
samazina transplantéto aizkunga dziedzera salinu nedarbo$anas
gadijumus.

6. Inhibitors saskana ar 5. pretenziju izmantoSanai saskana
ar 1. pretenziju, kur minétais medikaments samazina aizkunga
dziedzera salinu Sanu transplantata atgraSanas laiku un rasanos.

7. Inhibitors saskana ar 6. pretenziju izmantoSanai saskana
ar 1. pretenziju, kur minétais medikaments uzlabo transplantata
izdzivoSanu ilgtermina.

8. Inhibitors saskana ar jebkuru no 1. Iidz 7. pretenzijai
izmantoSanai saskana ar 1. pretenziju, ir izvéléts no R(-)-N-2-[(4-
izobutilfenil)propionil]-metansulfonamida un R(-)-2-[(4 -trifluormetan-
sulfoniloksi)fenil]propionil-metansulfonamida.

(51) GO1S 19/46¢20101)
GO01C 21/00(20060%)
GO08G 1/0052006°")
GO01C 21/12(20060)
GO01S 19/10%01007)
GO01S 19/48201007)
GO01C 21/20(20060%)

(21) 12167128.3 (22) 02.04.2007

(43) 15.08.2012

(45) 29.01.2014

(31) 2006103213 (32) 04.04.2006 (33) JP

(62) EP07740820.1/EP2012136

(73) GNSS Technologies Inc., 6-12-5, Shinjuku, Shinjuku-ku,
Tokyo 160-0022, JP

(72) TORIMOTO, Hideyuki, JP
ISHII, Makoto, JP
ASAKO, Masahiro, JP
KOGURE, Satoshi, JP

(74) Grinecker, Kinkeldey, Stockmair & Schwanhausser,
Anwaltssozietat, Leopoldstrasse 4, 80802 Minchen, DE
Artis KROMANIS, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV

(11) 2487508
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(54) POZICIONESANAS INFORMACIJAS RAIDITAJS
POSITIONAL INFORMATION TRANSMITTER

(57) 1. lekStelpas raiditajs (200-1) izkliedéta spektra pozicioné-
Sanas signala, kas ir tada pasa formata ka satelita emitétais izklie-
déta spektra pozicionéSanas signals, parraidiSanai un pozicionalo
informaciju nodro$ino$a aparata pozicijas noteik§anai, izmantojot
tikai no viena minéta iekstelpas raiditaja nakuso izkliedéta spektra
pozicionéSanas signalu, turklat iekstelpas raiditajs satur:

atminas bloku (240), kas pielagots, lai uzglabatu pozicionalos
datus, kas precizé iebivéta iekstelpas raiditdja atraSanas vietu,

generésanas bloku (210), kas pielagots, lai generétu izkliedéta
spektra pozicionalo signalu, ieskaitot minétos pozicionésanas datus,
un

parraidisanas bloku (292), kas pielagots, lai parraiditu minéto
izkliedeta spektra pozicioné$anas signalu,

turklat minéta izkliedéta spektra pozicionésanas signala naviga-
cijas zinojuma vieta, kas ieklauts no satelita nakosaja izkliedéta
spektra pozicionéSanas signala, ir minétie pozicionalie dati,

raksturigs ar to, ka:

generésanas bloks (210) papildus ir pielagots, lai generétu
izkliedéta spektra pozicioné$anas signalu, izmantojot specifisku
pirma koda modeli, kas atSkiras no otra koda modela, kuru izmanto
satelits, turklat ar specifisko pirma koda modeli generétais izkliedéta
spektra pozicionéSanas signals norada pozicionéjoso informaciju
nodro$inoSajam aparatam, ka:

izkliedéta spektra pozicionéSanas signals ir parraidits, satelita
vieta izmantojot iekstelpas raiditaju, un

pozicionalo informaciju nodrosSino$ajam aparatam pozicija ir
janosaka, iegustot izkliedéta spektra pozicioné$anas signala pozi-
cionalajos datos esoso informaciju par iekstelpas raiditaja atraSanas
vietu un izmantojot iegito iekStelpas raiditdja atraSanas vietu ka
pozicionalo informaciju nodrosino$a aparata poziciju.

2. lekstelpas raiditajs saskana ar 1. pretenziju, turklat katra
minéta satellta pirmas pulkstena ierices glabatais laiks, lai generétu
laika informaciju, kas ietverta minétaja no satelita nakosaja izkliedéta
spekira pozicionéSanas signala, nav atkarigs no laika, ko glaba
minétaja iekStelpas raiditaja esosa otra pulkstena ierice (280).

3.  lekstelpas raiditajs saskana ar 1. pretenziju, turklat minétie
pozicionalie dati ietver gan uz zemes eso$a minéta iekstelpas
raiditaja koordinasu vértibas, gan datus, kas atspogulo atraSanas
vietu, kur ir iebuvéts minétais iekstelpas raiditajs.
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B28B 21/02(2°°50"
B28B 21/762°°50"

(21) 10768463.1 (22) 12.10.2010

(43) 22.08.2012
(45) 11.12.2013
(31) 102009049435 (32) 14.10.2009 (33) DE
(86) PCT/EP2010/065284 12.10.2010
(87) WO02011/045319 21.04.2011
(73) Wobben Properties GmbH, Dreekamp 5, 26605 Aurich, DE
(72) HOLSCHER, Norbert, DE
STRACKE, Olaf, DE
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(74) Eisenfihr, Speiser & Partner, Postfach 10 60 78, 28060
Bremen, DE
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(54) PANEMIENS VEJA ENERGOIEKARTAS TORNA SEGMEN-
TU IEPRIEKS IZGATAVOTU BETONA DALU UN IEPRIEKS
IZGATAVOTO BETONA DALU FORMAS IZGATAVOSANAI
METHOD FOR PRODUCING PREFABRICATED COM-
POUND TOWER-SEGMENT UNITS FOR A TOWER OF A
WIND PLANT, AND FORMWORK UNIT FOR PRODUCING
PREFABRICATED COMPOUND UNITS

(57) 1. Panémiens véja energoiekartas torna ieprieks izgatavotu
torna segmenta betona dalu (20), kuram ir vismaz viens atloks,
izgatavoSanai, kas satur tadus solus ka:

veidnu (10) sagadasana,

veidnu piepildiS8ana ar betonu,

materiala ar mazaku viskozitati ka izlidzinaSanas slanim uzklasana
uz iepriek$ izgatavotas betona dalas atloka,

kas raksturigs ar $adiem soliem:

veidnu (10) noslégSana, uzliekot uz veidniem vaku (30), un

materiala piegadasana izlidzinasanas slanim ar ieprieks noteiktu
spiedienu caur vismaz vienu iepildiSanas caurumu (31) veidnu
vaka (30),

iepriek§ noteiktu atloka rajonu nosegSana ar iepriek§ noteikta
biezuma blivéjumiem (40, 41) pirms veidnu vaka (30) uzlikSanas,
un

So blivéjumu (40, 41) noturéSana ar veidnu vaka (30) palidzibu.

2. Veidni véja energoiekartas torna ieprieks$ izgatavotu torna
segmenta betona dalu izgatavoSanai, kas satur

veidnus (10) betona uznemsanai, un ir raksturigi ar:

veidnu vaku (30) uzlikSanai uz veidniem (10), kam apakSpusé
ir vismaz viens iedobums (32) ar iepriek$ noteiktu platumu veidnu
vaka (30) radialaja virziena un iepriek$ noteiktu dzilumu un kam
ir vismaz viens iepildiSanas caurums (31) izlidzinasanas slana
materiala iepildisanai,

blivéjumu ar pirmo deformé&jamo dalu (40) un ar otru nedefor-
méjamo dalu (41), katru ar iepriek$ noteiktu biezumu,

turklat deforméjama dala (40) var tikt novietota ieprieks izgata-
vojamas betona dalas (20) noblivéjamaja vieta, un nedeforméjama
dala (41) var tikt novietota uz deforméjamas dalas (40), lai sasniegtu
iepriek$ noteiktu augstumu.

3. Veidni atbilstosi 2. pretenzijai, pie kam veidnu vakam (30) ir
vismaz viens izejas caurums (31) izlidzinaSanas slana materialam.

4. Veidni atbilstoSi 2. vai 3. pretenzijai, pie kam veidnu
vaka (30) iepildiSanas caurums (31) un/vai izejas caurums (31) ir
izveidots S|Gtenes pievienoSanas elementa veida.

5. Veidni atbilstoSi jebkurai no 2. lidz 4. pretenzijai, pie kam
veidnu vakam (30) ir gredzenveidiga nosegplaksne (35) un no-
segplaksne ir aprikota ar sanu sienam (34).

6. Veidni atbilstoSi 2. pretenzijai, pie kam pirma dala (40)
ir izveidota ka gredzenveidigi deformé&jama dala, kam ir iepriek$
noteikta platuma atbalsta virsma, uz kuras balstas otra dala (41).
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(21)
(43)

AG61K 31/47042006%7)
A61K 31/517200601)
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(22) 13.10.2010

R’ ir Odenraza atoms,
oksigrupa, azidogrupa,

aminogrupa,

R® ir Odenraza atoms,
oksigrupa, azidogrupa,

aminogrupa,

R® ir Odenraza atoms,
oksigrupa, azidogrupa,

aminogrupa,

R ir Gdenraza atoms,

hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-

hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-

hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-

hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-

(45) 27.11.2013
(31) 251477 P
(86) PCT/US2010/052433 13.10.2010

(87) W02011/046997 21.04.2011

(73) Bristol-Myers Squibb Company, Route 206 & Province Line
Road, Princeton, NJ 08543-4000, US

LUO, Guanglin, US

DUBOWCHIK, Gene M., US

MACOR, John E., US

Reitstotter - Kinzebach, Patentanwalte, Sternwartstrasse 4,
81679 Miinchen, DE

Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV
CGRP RECEPTORA ANTAGONISTI

CGRP RECEPTOR ANTAGONISTS

(57) 1. Savienojums ar formulu I:

(32) 14.10.2009 (33) US

(72)

(74)

(54)

raksturigs ar to, ka:

R' ir Gdenraza atoms, cianogrupa, halogéna atoms, alkilgrupa,
halogénalkilgrupa, alkoksigrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa, di-
alkilaminogrupa, azetidinilgrupa, pirolidinilgrupa, vai piperidinilgrupa,
R? ir piperidinilgrupa, aizvietota ar 1 aizvietotaju, kas ir izvéléts no
grupas, kas sastav no:

o]

"t "L "{ JL r""N [ °\>~NH o\>~9m
a(t kﬁ 5 e e
<, W X x 2
rR? R R, R RY
'j(r [o] r,(r [o] g [o]
0‘}~NH D‘}-—NH N_I{NH N_(NH N_‘QNH
NOA, PN
RY, R R* \’R‘I un @ RY;
vai R? ir

: Q ‘f\N Yo O “u Yo O
q v ¥ ¥
e | NN NH i NNH
= vai #N ;

R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, cianogrupa, alkilgrupa,
halogénalkilgrupa, alkoksigrupa vai halogénalkoksigrupa,

R* ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, cianogrupa, alkilgrupa,
halogénalkilgrupa, alkoksigrupa vai halogénalkoksigrupa,

R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
oksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,

R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
oksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,

oksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,
R" ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalkoksi-
grupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa, dialkilaminogrupa,
alkoksikarbonilgrupa vai benziloksikarbonilgrupa,
vai R un R'" kopa ir O vai N-OH,
ar nosacijumu, ka vismaz viena no R® RS R’, R® R® R'" vai R"
grupam nav Odenraza atoms,
Ar' ir fenilgrupa, aizvietota ar 0-3 aizvietotajiem, kas ir izvéléti no
grupas, kas sastav no cianogrupas, halogéna atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas un alkil-
SO, grupas,
X' ir O atoms, CH, grupa vai NH grupa, un
Y ir saite, O atoms, CH, grupa vai NH grupa,
kur
walkilgrupa” ir taisna vai sazarota alkilgrupa, kas sastav no 1 lidz
6 oglekla atomiem,
Lalkenilgrupa” ir taisna vai sazarota alkilgrupa, kas sastav no 2 lidz
6 oglekla atomiem ar vismaz vienu divkarSo saiti,
L,Cikloalkilgrupa” ir monocikliska gredzena sistéma, kas sastav no
3 I1dz 7 oglekla atomiem,
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura:
R' ir ddenraza atoms, cianogrupa, halogéna atoms, halogénalkilgru-
pa, alkoksigrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa, dialkilaminogrupa,
azetidinilgrupa, pirolidinilgrupa, vai piperidinilgrupa,
R2 ir piperidinilgrupa, aizvietota ar 1 aizvietotaju, kas ir izvéléts no
grupas, kas sastav no:

a o o o]
0,
e{NJL"NH "{NJLNH "iNJLNH i NH 0&&”“ ?“NH
x(tj \(L kﬁ A w@ Ay
2 X K S X /9
R® R g R R R g R R*, R RY
Y o Y o Py o]
0, o,
S N . T O
Ay TN AL e x =
| ) | lJ N N
X X X ~X oK
H‘, R‘ r 1 R‘ val R‘!
vai R? ir
E\N Yo -0 IAN Yo _-0
NH | N NH
vai =N

R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, cianogrupa, alkilgrupa,
halogénalkilgrupa, alkoksigrupa vai halogénalkoksigrupa,

R* ir Gdenraza atoms, halogéna atoms, cianogrupa, alkilgrupa,
halogénalkilgrupa, alkoksigrupa vai halogénalkoksigrupa,

R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
oksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,

R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
oksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,

R” ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalk-
oksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,

R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalkoksi-
grupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkilamino-
grupa,
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R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogénalkoksi-
grupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkilamino-
grupa,
R™ ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogén-
alkoksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,
R™ ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, alkoksigrupa, halogén-
alkoksigrupa, azidogrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa vai dialkil-
aminogrupa,
vai R un R™ kopa ir oksogrupa,
ar nosacijumu, ka vismaz viena no R® RS R’, R® R® R'" vai R"
grupam nav Odenraza atoms,
Ar' ir fenilgrupa, aizvietota ar 0-3 aizvietotajiem, kas ir izvéléti no
grupas, kas sastav no cianogrupas, halogéna atoma, alkilgrupas,
halogénalkilgrupas, alkoksigrupas, halogénalkoksigrupas un alkil-
SO, grupas,
X ir O atoms, CH, grupa vai NH grupa, un
Y ir saite, O atoms, CH, grupa vai NH grupa,
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

3.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar noradito stereo-
Kimiju:

4.  Savienojums saskana ar 3. pretenziju, kura
R'" ir ddenraza atoms, halogéna atoms, cianogrupa, aminogrupa,
alkilaminogrupa vai dialkilaminogrupa,
R? ir piperidinilgrupa, aizvietota ar 1 aizvietotaju, kas ir izvéléts no

grupas, kas sastav no:
o [o]
Y o
N NH NH Y. 0

—~N —N

O G ht
X /X X
\R3 » ? R4 » \Ra ¥ un ;

R® ir ddenraza atoms vai halogéna atoms,
R* ir Gdenraza atoms vai halogéna atoms,
R® ir Gdenraza atoms vai hidroksilgrupa,
R® ir ddenraza atoms,
R” ir ddenraza atoms,
R® ir ddenraza atoms,
R?® ir Gdenraza atoms vai hidroksilgrupa,
R' ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, azidogrupa, aminogrupa,
alkilaminogrupa vai dialkilaminogrupa,
R" ir Gdenraza atoms,
vai R'" un R™ kopa ir oksogrupa,
ar nosacijumu, ka vismaz viena no R® RS R’, R R® R'" vai R"
grupam nav OdenraZa atoms,
Ar' ir fenilgrupa, aizvietota ar 0-2 halogéna atomiem,
X ir O atoms, CH, grupa vai NH grupa, un
Y ir O atoms,
vai ta farmaceitiski pienemams sals.
5. Savienojums saskana ar 4. pretenziju, kurd R' ir Gdenraza
atoms, R? ir piperidinilgrupa, aizvietota ar 1 aizvietotaju, kas ir
izvéléts no grupas, kas sastav no:

) »‘"’ " “N
M —N N H 0. -0
?‘N 1_ | =N N™
—N NH
A, UL A
N
Z Br , . un F

R® ir Gdenraza atoms vai hidroksilgrupa,
R® ir Gdenraza atoms,
R” ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
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R® ir Gdenraza atoms vai hidroksilgrupa,

R ir hidroksilgrupa, azidogrupa vai aminogrupa,

R" ir 0denraza atoms

vai R un R™ kopa ir oksogrupa,

ar nosacijumu, ka vismaz viena no R® RS R’, R® R® R'" vai R"
grupam nav Odenraza atoms,

Ar' ir fenilgrupa vai difluorfenilgrupa,

X' ir O atoms, CH, grupa vai NH grupa, un

Y ir O atoms,

vai ta farmaceitiski pienemams sals.

6.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura R ir Gdenraza
atoms, cianogrupa, halogéna atoms, alkilgrupa, halogénalkilgrupa,
alkoksigrupa, aminogrupa, alkilaminogrupa, dialkilaminogrupa,
azetidinilgrupa, pirolidinilgrupa, vai piperidinilgrupa.

7.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura R? ir N-pipe-
ridinilgrupa un ta ir 4-aizvietota.

8.  Savienojums saskana ar 7. pretenziju, kura aizvietotajs ir

9.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R” ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R ir hidroksilgrupa, azidogrupa vai aminogrupa, un
R" ir 0denraza atoms,
vai kura
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R” ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms vai hidroksilgrupa, un
R™ un R'" kopa ir oksogrupa,
vai kura
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R” ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R ir ddenraza atoms vai hidroksilgrupa, un
R" ir 0denraza atoms,
vai kura
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R” ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R® ir Gdenraza atoms,
R ir ddenraza atoms, un
R" ir 0denraza atoms.
10. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura Ar" ir fenilgrupa,
aizvietota ar 2 halogéna atomiem.
11.  Savienojums saskana ar 10. pretenziju, kura Ar' ir 2,3-di-
fluorfenilgrupa.
12. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura X ir O atoms.
13. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, izvéléts no grupas,
kas satur:
(6R,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-6-hidroksi-5-okso-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
ciklohepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piri-
din-1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5-okso-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklohepta[b]pi-
ridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-1-il)piperidin-
1-karboksilatu;
(5S,6R,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5,6-dihidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
ciklohepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piri-
din-1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5-hidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
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(5R,6S,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5-hidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6R,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5-hidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-5-azido-6-(2,3-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-5-amin-6-(2,3-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(6S,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-6-hidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-5-amin-6-(3,5-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-6-(3,5-difluorfenil)-5-hidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(6S,8R,9S)-6-(2,3-difluorfenil)-8-hidroksi-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5-(metilamin)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
ciklohepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piri-
din-1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-5-(dimetilamin)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
ciklohepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piri-
din-1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(6S,9R,Z2)-6-(2,3-difluorfenil)-5-(hidroksiimino)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
ciklohepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piri-
din-1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(6S,9R,E)-6-(2,3-difluorfenil)-5-(hidroksiimino)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
ciklohepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piri-
din-1-il)piperidin-1-karboksilatu;
(5S,6S,9R)-5-amin-6-(2,3-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-2’-okso-1,1",2’,3-tetrahidrospiro[indén-2,3’-
pirolo[2,3-b]piridin]-5-ilkarbamatu;
terc-butil-(5S,6S,9R)-9-amin-6-(2,3-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-
5H-ciklohepta[b]piridin-5-ilkarbamatu;
terc-butil-(5S,6S,9S)-6-(2,3-difluorfenil)-9-(2-okso-2-(4-(2-okso-2,3-
dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-1-il)piperidin-1-il)etil)-6,7,8,9-tetra-
hidro-5H-ciklohepta[b]piridin-5-ilkarbamatu;
terc-butil-(5S,6S,9R)-6-(2,3-difluorfenil)-9-(2-okso-2-(4-(2-okso-2,3-
dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-1-il)piperidin-1-il)etil)-6,7,8,9-tetra-
hidro-5H-ciklohepta[b]piridin-5-ilkarbamatu; un
1-(1-(2-((5S,6S,9R)-5-amin-6-(2,3-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-
cikloheptal[b]piridin-9-il)acetil)piperidin-4-il)-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
2(3H)-onu;

vai ta farmaceitiski pienemams sals.

14. Savienojums saskana ar 13. pretenziju:
(5S,6S,9R)-5-amin-6-(2,3-difluorfenil)-6,7,8,9-tetrahidro-5H-ciklo-
hepta[b]piridin-9-il-4-(2-okso-2,3-dihidro-1H-imidazo[4,5-b]piridin-
1-il)piperidin-1-karboksilats;

vai ta farmaceitiski pienemams sals.

15. Kompozicija, kas ietver savienojumu, saskana ar jebkuru
no 1. lidz 14. pretenzijai, vai ta farmaceitiski pienemamu sali, un
farmaceitiski pienemamu neséju.

16. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. ldz 14. preten-
zijai, vai ta farmaceitiski pienemams sals, pielietoSanai slimibas
arstéSanai, kas ir saistita ar CGRP patologiskiem ITmeniem, un ir
izvéléta no migrénas, galvassapém, iekaisuma, sapém, termiskas

traumas, asinsrites $oka, diabéta, Reino sindroma, periférisko ar-
tériju mazspéjas, subarahnoidala/galvaskausa asinoSanas, audzé&ja
augSanas un apsartuma, saistita ar menopauzi.

17. Savienojums pielietoSanai saskana ar 16. pretenziju, kur
slimiba ir migréna.

(51) CO7D 487/0420060")
AG61K 31/53(200607)
AG61P 37/0020060)

(21) 10768153.8

(43) 22.08.2012

(45) 20.11.2013

(31) 250978 P (32) 13.10.2009 (33) US

(86) PCT/US2010/052288 12.10.2010

(87) WO02011/046916 21.04.2011

(73) Bristol-Myers Squibb Company, Route 206 & Province Line
Road, Princeton, NJ 08543-4000, US

(72) CARTER, Percy H., US
CHERNEY, Robert J., US
ROSSO, Victor W., US
LI, Jun, US

(74) Beacham, Annabel Rose, Dehns St Bride’s House,
10 Salisbury Square, London EC4Y 8JD, GB
Vladimirs ANOHINS, Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(54) N-((1R,2S,5R)-5-(TERC-BUTILAMINO)-2-((S)-3-(7-TERC-
BUTILPIRAZOLO[1,5-A][1,3,5]TRIAZIN-4-ILAMINO)-
2-OKSOPIROLIDIN-1-IL)CIKLOHEKSIL)ACETAMIDS,
DIVKARSS HEMOKINU RECEPTORA DARBIBAS MO-
DULATORS, TA KRISTALISKAS FORMAS UN PROCESI
N-((1R,2S,5R)-5-(TERT-BUTYLAMINO)-2-((S)-3-(7-TERT-
BUTYLPYRAZOLOI[1,5-A][1,3,5]TRIAZIN-4-YLAMINO)-
2-OXOPYRROLIDIN-1-YL)CYCLOHEXYL)ACETAMIDE,
A DUAL MODULATOR OF CHEMOKINE RECEPTOR
ACTIVITY, CRYSTALLINE FORMS AND PROCESSES

(11) 2488523

(22) 12.10.2010

(57) 1. Savienojums ar formulu:
N7
N
Syn-(\h N
K
SR Y
3
XﬁH
vai ta sals.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas nav sals forma.

3. Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas ir minéta
savienojuma kristaliska forma.

4.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, kas kristaliska forma
ietver N-1 formu, kur N-1 forma atSkiras ar to, ka elementaras
SUnas parametri ir batiba vienadi ar sekojosiem:

Sdnas izméri:

a = 7,3085(6)

b = 16,257(1)

c = 22,688(2)

a° =90

B° =90

g° =90

telpiska grupa P2.2.2,

molekulas/elementara Sdna (Z): 1

blivums, apr. g/cm?®: 1,194,

kur minétais kristals ir pie temperatiras apméram -70 °C.

5.  Kiristaliska forma saskana ar 4. pretenziju, raksturiga ar to,
ka minéta N-1 forma batiba ir tira forma.
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6. Kristaliska forma saskana ar 4. pretenziju, kas atSkiras ar
pulvera rentgenstaru difrakcijas ainu, kas batiba ir saskana ar to,
kas paradits 1. attéla.

7. Kristaliska forma saskana ar 4. pretenziju, kas atSkiras ar
diferencialo skenéSanas kalorimetrijas termogrammu, kas batiba ir
saskana ar to, kas paradits 2. attéla, ar endotermisku pareju virs
apméram 205 °C.

8.  Kristaliska forma saskana ar 4. pretenziju, kas atSkiras ar
termiskas gravimetriskas analizes Iikni, kas ir saskana ar to, kas
paradita 3. attéla.

9.  Savienojums ar formulu:

vai ta sals.

10. Farmaceitiska kompozicija, kas ietver savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. lidz 9. pretenzijai, kas papildus neobligati ietver
farmaceitiski pienemamu neséju.

11.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 9. pretenziju, kas
ietver vismaz vienu papildu terapeitisku Iidzekli.

12. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. lidz 9. pretenzijai
izmantoSanai terapija.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 8. pretenzijai
izmantosSanai traucéjumu arstéSanai, raksturigs ar to, ka minétais
traucéjums ir izvéléts no diabéta, aptaukosanas, metaboliska sin-
droma, triekas, neiropatiskam sapém, iSémiskas kardiomiopatijas,
psoriazes, hipertensijas, sklerodermijas, osteoartrita, aneirisma,
drudza, sirds un asinsvadu slimibam, Krona slimibas, sastréguma
sirds mazspéjas, autoiminam slimibam, HIV - infekcijas, HIV —
saistitas planpratibas, psoriazes, idiopatiskas plausu fibrozes, trans-
plantacijas arteriosklerozes, fizikali vai Kimiski izraisitas smadzenu
traumas, iekaisigu zarnu slimibas, alveolita, kolita, sistémiskas
sarkanas vilkédes, nefrotoksiska seruma nefrita, glomerulonefrita,
astmas, izkaisttas sklerozes, aterosklerozes, vaskulita, iekaisuma
plankumiem (vulnerable planques), reimatoida artrita, resteno-
zes, venozas neointimalas hiperplazijas, dializes — transplantata
neointimalas hiperplazijas, arteriovenozas anastomozes intimalas
hiperplazijas, organu transplantacijas, hroniskas allotransplantata
nefropatijas, véza, vénu neointimalas hiperplazijas, dializes trans-
plantata neointimalas hiperplazijas, un arteriovenozas anastomozes
neointimalas hiperplazijas.

14. Savienojums saskana ar 9. pretenziju, izmantoSanai iekai-
suma slimibu, alergisku, autoimiinu, metabolisma, véza, sirds un
asinsvadu slimibu arstéSanai.

15. N-((1R,2S,5R)-5-(terc-butilamino)-2-((S)-3-(7-terc-butil-
pirazolo[1,5-a][1,3,5]triazin-4-ilamino)-2-oksopirolidin-1-il)ciklo-
heksil)acetamida iegt$anas process, kas ietver procesu, saskana
ar sekojoSo shému:

[+
A N

NHNH. F” N
‘)H< AcONe, 50°C NG

ﬂ/ apstrade skabad vidé
talak

O, Ea [
X ﬂﬁ-}_" );k 3 PO
N " 'O,,N
o.Ti.H

o
(MeD)sCH Ln
acon, 70

1. POCk, DMAP, DIEA
2. PhOH, DIEA

Zi
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(54) HINAZOLIN-4-(3H)-ONA ATVASINAJUMI IZMANTOSANAI
PAR PI3 KINAZES INHIBITORIEM
QUINAZOLIN-4(3H)-ONE DERIVATIVES USED AS PI3
KINASE INHIBITORS

(57) 1. Savienojums ar formulu (l):
R1
I,
N X
Z
N/H
N
[ Y
N
4p5
Rsa)\L| NR*R
R ()] ;
kura:

R" ir H, piesatinata vai nepiesatinata, sazarota vai nesazarota
C, ,salkilkéde, kura neobligati viens vai vairaki oglekla atomi ir aizstati
ar heteroatomu, kas izvéléts no O, N, S(0),, turklat minéta kede ir
neobligati aizvietota ar vienu vai vairakam grupam, kas neatkarigi
ir izveéletas no oksogrupas, halogéna atoma, arilgrupas, hetero-
arilgrupas, karbociklilgrupas vai heterociklilgrupas, katra arilgrupa,
heteroarilgrupa, karbociklilgrupa vai heterociklilgrupa satur: no 0 Ilidz
3 aizvietotajiem, kas izvéléti no halogéna atoma, hidroksilgrupas,
C, calkilgrupas, C, .alkoksigrupas, C,.alkoksiOC, .alkilgrupas,
C,,alkil-OC, ,alkilgrupas, C, hidroksialkilgrupas, C, halogén-
alkilgrupas, aminogrupas, C, ,mono- vai C, dialkilaminogrupas,
C,,mono- vai C, diacilaminogrupas, C, alkil-S(O) C, alkilgrupas,
C aIklI S(O) NR‘SR7 C,calkil-NR®C calkil-S(0) C, alkilgrupas,
C a|k|I C(O) (50 calkilgrupas, NR®C_ alkil-C(O)NR®R’, NR®C  alkil-
C(O)C 06 alkllgrupas C,calkil-C(O)NR®R" un C_ alkil-C(O)C, .alkilgru-
pas; un/vai vienu arilgrupu, heterociklilgrupu vai karbociklilgrupu;
X ir C, arilgrupa vai C, heteroarilgrupa, katra grupa ir aizvie-
tota ar R% un ar R®, turklat R* ir izvéléts no Gdenraza atoma,
C,,alkilgrupas, halogéna atoma, hidroksilgrupas, ciangrupas,
C, ;halogénalkilgrupas, C, ,alkoksigrupas, C, ,alkoksi-OC, .alkil-
grupas, C,.alkil-OC, alkilgrupas, C, hidroksialkilgrupas, C, alkil-
S(0),C, ;alkilgrupas, C,alkil-S(O) NR°R’, C, alkil-NR®C, calkil-
§(0),C, calkilgrupas, C_ alkil-C(O)OH, C, .alkil-C(O)OC, alkilgrupas,
NRf‘éO_GaIkiI-C(O)NReR7, NREC, .alkil-C(O)C, .alkilgrupas, C, alkil-
C(O)NR®R" un C_ alkil-C(O)C, calkilgrupas; un

R? ir izvéléts no GdenraZa atoma, C, ,alkilgrupas, halogéna atoma,
hidroksilgrupas, ciangrupas, C, jhalogénalkilgrupas, C, ,alkoksigru-
pas un C,alkil-S(0),C, alkilgrupas;
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R3 ir hidroksilgrupa;

R® ir izvéléts no Odenraza atoma, hidroksilgrupas, halogéna
atoma, ciangrupas, C, ;halogénalkilgrupas, C, jhidroksialkilgrupas,
C, ;alkoksigrupas un S(O)qC1_3aIkiIgrupas;

R* ir Gdenraza atoms vai C alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms vai C, alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms vai C, .alkilgrupa;

R ir Gdenraza atoms vai C, .alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms vai C, .alkilgrupa;

p ir 0 vai vesels skaitlis 1 vai 2;

q ir 0 vai vesels skaitlis 1 vai 2;

ar nosacijumu, ka savienojums ar formulu (1) ir cits neka 6-(2-((4-ami-
no-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-3-(2-hlor-
benzil-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N,N-bis(2-metoksietil)heks-
5-Tnamids;

vai ta farmaceitiski pienemams sals, ieskaitot ta visus stereo-
izomérus, tautomérus un izotopiskus atvasinajumus.

2. Savienojums ar formulu (l) saskana ar 1. pretenziju, kura:
R" ir H, piesatinata vai nepiesatinata, sazarota vai nesazarota
C,,alkilkéde, kura neobligati viens vai vairaki oglekla atomi ir
aizstati ar heteroatomu, kas izvéléts no O, N, S(O)p, turklat minéta
kéde ir neobligati aizvietota ar vienu vai vairakam grupam, kas
neatkarigi ir izvélétas no oksogrupas, halogéna atoma, arilgrupas,
heteroarilgrupas, karbociklilgrupas vai heterociklilgrupas, katra aril-
grupa, heteroarilgrupa, karbociklilgrupa vai heterociklilgrupa satur:
no 0 Iidz 3 aizvietotajiem, kas izvéléti no halogéna atoma, C, .alkil-
grupas, C, calkoksigrupas, C, ;alkoksi-OC, ,alkilgrupas, C, shalogén-
alkilgrupas, aminogrupas, C, ,mono- vai C, dialkilaminogrupas,
C, mono- vai C, diacilaminogrupas, CwaIkiI-S(O)pCLGaIkiIgrupas,
C,4alkil-S(O) NR°R?, C_ alkil-NR®C alkil-S(O) C, salkilgrupas,
C,zalkil-C(O)OC, calkilgrupas, NC alkil-C(O)NR®R?, NC_ alkil-
C(O)C, ;alkilgrupas, Calkil-C(O)NR®R” un C_alkil-C(O)C, .alkil-
grupas; un/vai vienu arilgrupu, heterociklilgrupu vai karbociklilgrupu;
X ir C, qarilgrupa vai C, jheteroarilgrupa, katra grupa ir aizvietota
ar R? un neobligati ar R®, turklat R* ir izvéléts no Odenraza
atoma, C, ,alkilgrupas, halogéna atoma, hidroksilgrupas, ciangrupas,
C,halogeénalkilgrupas, C, jalkoksigrupas, C, ,alkoksi-OC, alkil-
grupas, C, jhidroksialkilgrupas, CO_GaIkiI-S(O)quaIkiIgrupas, C,calk-
iI-S(O) NR°R’, C, .alkil-NR*C_ alkil-S(0) C, salkilgrupas, C,alk-
iI-C(O)OH, C,alkil-C(O)OC, ,alkilgrupas, NC_ alkil-C(O)NR®R?,
NREC calkil-C(O)C, ;alkilgrupas, Calkil-C(O)NR®R” un C_ alkil-
C(0)C, salkilgrupas; un
R? ir izvéléts no Gdenraza atoma, C, alkilgrupas, halogéna atoma,
ciangrupas, C, ;halogénalkilgrupas, C, ,alkoksigrupas un C, .alkil-
S(O)QC1_3aIkiIgrupas;

R3 ir hidroksilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms, hidroksilgrupa, halogéna atoms, ciangrupa,
C, ;halogénalkilgrupa, C, hidroksialkilgrupa, C, ,alkoksigrupa,
S(O)QC1_3aIkiIgrupa;

R* ir Gdenraza atoms vai C, alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms vai C, alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms vai C, .alkilgrupa;

R ir Gdenraza atoms vai C, .alkilgrupa;

R® ir Gdenraza atoms vai C, .alkilgrupa;

p ir 0 vai vesels skaitlis 1 vai 2;

q ir 0 vai vesels skaitlis 1 vai 2;

vai ta farmaceitiski pienemams sals, ieskaitot ta visus stereo-
izomérus, tautomérus un izotopiskus atvasinajumus.

3. Savienojums ar formulu (l) saskana ar 1. vai 2. pretenziju,
kurad R" ir -CH,CH,CH,C(O)N(CH,CH,OCH,),.

4.  Savienojums ar formulu (I) saskana ar 1. vai 2. pretenziju,
kura R" ir -CH,0CH,CH,OCH,CH,OCH,.

5. Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. lidz
4. pretenzijai, kura R% ir izvéléts no grupas, kas sastav no hlora
atoma, fluora atoma, ciangrupas, metoksigrupas, trifluormetilgrupas
un SO,CH,.

6.  Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. lidz
5. pretenzijai, kurd R atrodas orto pozicija.

7. Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. Iidz
6. pretenzijai, kura R* ir Gdenraza atoms.

8.  Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. lidz
7. pretenzijai, kura R® ir Gdenraza atoms.

9.  Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. lidz
8. pretenzijai, kurd R® ir meta pozicija.
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10. Savienojums ar formulu () saskana ar jebkuru no 1. lidz
9. pretenzijai, kura karbociklilgrupa ir C,, piesatinata vai dalgji
piesatinata karbocikliska gredzena sistéma; un
kura heteroarilgrupa ir C, ;-loceklu aromatiska karbocikliska gredze-
na vai bicikliska gredzena sistéma, kas satur vienu vai vairakus
heteroatomus, kas neatkarigi ir izvéléti no O, N un S; un kura
heterocikliska grupa ir domata attiecinaSanai uz 5 — 10 loceklu
gredzena sistému, kas ir piesatinata vai daléji nepiesatinata, kas
ir nearomatiska un kas satur vienu vai vairakus heteroatomus, kas
neatkarigi ir izvéléti no O, N un S; un kura arilgrupas ir C,,mo-
no- vai policikliskas grupas ar 1 idz 3 gredzeniem, turklat vismaz
viens gredzens ir aromatisks.

11.  Savienojums ar formulu (l) saskana ar 1. pretenziju, kura
savienojums ir izvéléts no rindas:
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(3-(2-(2-metoksietoksi)etoksi)prop-1-in-1-il)hin-
azolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(2-hlorbenzi)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hinazolin-4(3H)-
ons;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)heks-
5-Tnskabe;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hinazolin-4(3H)-
ons;
3-(((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-5-(3-(2-(2-hidroksietoksi)etoksi)prop-1-in-1-il)-4-oksohin-
azolin-3(4H)-il)metil)benzonitrils;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(2-hlorbenzil)-5-(5-(ciklopentilamino)pent-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo(3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(3-(2-morfolinoetoksi)prop-1-inil)hinazolin-4(3H-
ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(3-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(3-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
5-etinil-3-(2-fluorbenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
5-etinil-3-(2-fluorbenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(3-metoksibenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
5-etinil-3-(3-metoksibenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(3-(trifluormetil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(3-(trifluormetil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(4-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(4-(metilsulfonil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(4-(metilsulfonil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(4-(trifluormetil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
3-(((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-5-etinil-4-oksohinazolin-3(4H)-il)metil)benzonitrils;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(3-(metilsulfonil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
3-(((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-5-etinil-4-oksohinazolin-3(4H)-il)metil)benzonitrils;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(4-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(4-hlorbenzil)-5-(3-metoksiprop-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(3-metoksibenzil)-5-(3-metoksiprop-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
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2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(3-metoksiprop-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
5-etinil-3-(4-(trifluormetil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(3-(2-metoksietoksi)prop-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-((5-metilizoksazol-3-il)metil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-((5-metilizoksazol-3-il)metil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(3-hlor-2-fluorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2,6-difluorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(4-hlor-2-fluorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-fluor-4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-(3-metoksiprop-1-inil)-3-(3-(trifluormetil)benzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(4-fluorbenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(2-hlorbenzil)-5-(3-ciklopentilprop-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-(3-(benziloksi)prop-1-inil)-3-(2-hlorbenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(5-hidroksipent-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(2-fluor-5-metoksibenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(3,4-dihlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-benzil-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
5-etinil-3-(2-trifluormetilbenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(4-metoksibenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
4-(((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-5-etinil-4-oksohinazolin-3(4H)-il)metil)benzonitrils;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-etinil-3-(2-fluor-4-metoksibenzil)hinazolin-4(3H)-ons;
1-((3-(2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)prop-2-
inil)urinviela;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(2-fluorbenzil)-5-(3-(2-(2-metoksietoksi)etoksi)prop-1-inil)hinazolin-
4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-fluor-3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-5-etinilhinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(2-hlorbenzil)-5-(3-fenoksiprop-1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-fluorbenzil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hinazolin-4(3H)-
ons;
6-((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-(2-
metoksietil)heks-5-Tnamids;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(7-morfolino-7-oksohept-1-in-1-il)hinazolin-4(3H)-
ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(5-morfolino-5-oksopent-1-in-1-il)hinazolin-4(3H)-
ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-((5-metilpirazin-2-il)metil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hin-
azolin-4(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-okso-6-(piperidin-1-il)heks-1-in-1-il)hinazolin-
4(3H)-ons;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N,N-di-
etilheks-5-Tnamids;
7-((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
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1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)hept-
6-Tnskabe;
2-acetamido-N-(3-(2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-
d]pirimidin-1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-
5-il)prop-2-in-1-il)acetamids;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(3-metoksi-5-(trifluormetil)benzil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-
1-il)hinazolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-metoksifenetil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hinazolin-
4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(benzo[b]tiofen-2-ilmetil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hin-
azolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-fluor-3-metoksibenzil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hin-
azolin-4-(3H)-ons;
3-((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)-4-oksohinazolin-3-
(4H)-il)metil)benzoskabes metilesteris;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-((1-metil-1H-pirazol-4-il)metil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-
1-il)hinazolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(benzofuran-5-ilmetil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hinazolin-
4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-((2-metiltiazol-4-il)metil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-in-1-il)hin-
azolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(4-metilpiperazin-1-il)-6-oksoheks-1-in-1-il)hin-
azolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(4-morfolinopiperidin-1-il)-6-oksoheks-1-in-1-
il)hinazolin-4-(3H)-ons;
5-((6-(4-acetilpiperazin-1-il)-6-oksoheks-1-in-1-il)-2-((4-amino-3-
(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-3-(2-hlor-
benzil)hinazolin-4-(3H)-ons;
N-(4-(2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)but-3-in-
1-il)morfolin-4-karboksamids;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
5-(5-(bis(2-metoksietil)amino)pent-1-inil)-3-(2-hlorbenzil)hinazolin-
4(3H)-ons;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-ciklo-
pentilheks-5-Tnamids;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-(tetra-
hidro-2H-piran-4-il)heks-5-inamids;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-(2-
morfolinoetil)heks-5-Tnamids;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(4-(2-metoksietil)piperazin-1-il)-6-oksoheks-
1-inil)hinazolin-4(3H)-ons;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-(2-(di-
metilamino)etil)heks-5-inamids;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il-N-(piridin-
4-il)heks-5-Tnamids;
6-((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-(piridin-
4-il)heks-5-Tnamids;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(4-(dimetilamino)piperidin-1-il)-6-oksoheks-
1-inil)hinazolin-4-(3H)-ons;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N,N-bis(2-
metoksietil)heks-5-Tnamids;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-(2-(4-
metilpiperazin-1-il)etil)heks-5-inamids;
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6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-metil-
N-(2-(4-metilpiperazin-1-il)etil)heks-5-Tnamids;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-izo-
propilheks-5-inamids;
6-((2-((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-izo-
propilheks-5-inamids;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N,N-di-
metilheks-5-inamids;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-okso-6-(pirolidin-1-il)heks-1-in-1-il)hinazolin-
4(3H)-ons;
6-((2-((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-4-okso-3,4-dihidrohinazolin-5-il)-N-
(pirolidin-3-il)heks-5-Tnamids;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil )-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(3-(dimetilamino)pirolidin-1-il)-6-oksoheks-
1-inil)hinazolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(3-(dimetilamino)pirolidin-1-il)-6-oksoheks-
1-inil)hinazolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(4-metil-1,4-diazepan-1-il)-6-oksoheks-1-inil)hin-
azolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(3-hidroksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il)metil)-
3-(2-hlorbenzil)-5-(6-(4-metil-1,4-diazepan-1-il)-6-oksoheks-1-inil)hin-
azolin-4-(3H)-ons;
2-(((4-amino-3-(4-hidroksi-3-metoksifenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-
1-il)metil)-3-(2-hlorbenzil)-5-(6-morfolino-6-oksoheks-1-inil)hinazolin-
4-(3H)-ons;

vai ta farmaceitiski pienemams sals, ieskaitot ta visus stereo-
izomérus, tautomérus un izotopiskus atvasinajumus.

12. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu
saskana ar jebkuru no 1. Iidz 11. pretenzijai kombinacija ar
vienu vai vairakiem farmaceitiski pienemamiem atSkaiditajiem
vai nesgjiem.

13. Savienojums ar formulu () saskana ar jebkuru no 1. lidz
11. pretenzijai izmantoSanai par medikamentu.

14. Savienojums ar formulu (I) saskana ar jebkuru no 1. lidz

11. pretenzijai izmantoSanai stavok|a arstéSana vai novérsana, kas
izvéléts no:
HOPS (hroniskas obstruktivas plausu slimibas), astmas, bérnu
astmas, cistiskas fibrozes, sarkoidozes, idiopatiskas plausu fibrozes,
alergiska rinita, rinta, sinustta, alergiska konjunktivita, konjunktivi-
ta, alergiska dermatita, kontaktdermatita, psoriazes, nespecifiska
¢ulaina kolita, iekaisusam locitavam, kas ir reimatoida artrita vai
osteoartrita sekas, reimatoida artrita, pankreatita, kaheksijas, au-
dzéju augSanas inhibéSanas un metastazu inhibéSanas, ieskaitot
nesik8dnu plausu karcinomu, krats karcinomu, kunga karcinomu,
kolorektalas karcinomas un malignu melanomu.

15. Savienojums izmantoSanai saskana ar 13. pretenziju kom-
binacija ar vienu vai vairakiem citiem aktiviem ingredientiem.

16. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai
izmanto$anai elpoSanas traucéjuma arstéSana kombinacija ar vienu
vai vairakiem citiem aktiviem ingredientiem, kas izvéléti no:

steroidiem;

beta agonistiem; ksantiniem;

muskarina antagonistiem un

p38 MAP kinazes inhibitoriem;

vai savienojums saskana ar jebkuru no 1. [idz 11. pretenzijai
izmantosanai kombinacija ar antiviralu lidzekli.

17. Savienojums izmantoSanai saskana ar 16. pretenziju, kura
viens vai vairaki citi aktivie ingredienti ir izvéléti no budesonida,
beklometazona dipropionata, flutikazona propionata, mometazona
furoata, flutikazona furoata, terbutalina, salbutamola, salmeterola,
formoterola, indakaterola, teofilina un ipratropija.

18. Starpprodukts ar formulu (VI):

LG, O
N7 X
S

N)ﬁ

N
N~ N
\ { Y
LGs =N
NR

4R5
v

kura LG, un LG, neatkarigi apzimé halogéna atomu; un
X, R* un R® ir, ka definéts 1. pretenzija.
19. Starpprodukts ar formulu (II):

G, O

kura LG, apzimé halogéna atomu; un
X, R%, R*®, R* un R® ir, ka definéts 1. pretenzija.
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(54) IMIDAZOLA ATVASINAJUMI KA KAZEINA KINAZES
INHIBITORI
IMIDAZOLE DERIVATIVES AS CASEIN KINASE INHIBI-
TORS

(57) 1. Savienojums ar formulu (l):

(RN

1447
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vai ta farmaceitiski pienemami sali, kur:
A'ir slapekla atomu saturoSa 4- [1dz 7-locek|u heterocikloalkilgrupa,
vai alternativi A var bt tieSi kondenséts ar gredzenu, pie kura tas
ir pievienots caur R,
L ir C, jalkilgrupa;
R" ir Gdenraza atoms, C, alkilgrupa vai C, cikloalkilgrupa;
katrs R? neatkarigi ir C, ,alkilgrupa, fluora atoms, hidroksilgrupa,
C, ;alkoksigrupa vai ciangrupa;
R® ir Gdenraza atoms, C, alkilgrupa vai C, cikloalkilgrupa;
R* ir 5- "dz 10-loceklu heteroarilgrupa ar 1 I1dz 3 heteroatomiem,
neobligati aizvietotiem ar 1 I1dz 3 R” aizvietotajiem;
R® ir Gdenraza atoms vai -N(R?),;
R® ir Gdenraza atoms, halogéna atoms vai C, ,alkilgrupa;
katrs R” neatkarigi ir halogéna atoms, -(CH,)-F, C, alkilgrupa, -CF,,
-(CH,)-C, ,cikloalkilgrupa, -(CH,)-O-C, ,alkilgrupa, -(CH,) -ciangrupa
vai -(CH,)-hidroksigrupa;
Z ir N vai -CR?;
katrs R® neatkarigi ir Gdenraza atoms vai C, alkilgrupa;
R® ir Gdenraza atoms, C, alkilgrupa vai halogéna atoms;
m ir 0, 1 vai 2;
nir0, 1vai2
tir0, 1 vai 2.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemami sali, kur A ir slapekla atomu saturo$a 4- [1dz 7-loceklu

heterocikloalkilgrupa un
% R
R

ir saistits ar gredzena slapekla atomu;
L ir C,alkilgrupa;
katrs R? neatkarigi ir C, alkilgrupa vai fluora atoms;
katrs R” neatkarigi ir halogéna atoms, -(CH,)-F, C, ,alkilgrupa, -CF,,
-(CH,)-C, ,cikloalkilgrupa vai -(CH,),-O-C, .alkilgrupa.

3. Savienojums saskana ar 2. pretenziju vai ta farmaceitiski
pienemami sali, kur A ir slapekla atomu saturo$a 5-loceklu hetero-
cikloalkilgrupa, kur minéta heterocikloalkilgrupa ir pirolidina grupa

un
'g\f"' ¥

Ri

ir saistits ar pirolidina gredzena slapekla atomu, un m ir nulle.
4.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju vai ta farmaceitiski

pienemami sali, kur A ir slapekla atomu saturoSa 6-locek|u hetero-

cikloalkilgrupa, kur minéta heterocikloalkilgrupa ir piperidina grupa

‘E\j:ﬁa

ir saistits ar piperidina gredzena slapekla atomu, un m ir nulle.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek8&jam pretenzi-
jam vai ta farmaceitiski pienemami sali, kur n ir 1 un R ir fluora
atoms.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam vai ta farmaceitiski pienemami sali, kur Z ir slapekla atoms
un R® ir -N(R?),, kur katrs R® ir Gdenraza atoms.

7. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzi-
jam vai ta farmaceitiski pienemami sali, kur R" ir Gdenraza atoms
vai C, ,alkilgrupa.

8.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek§éjam pre-
tenzijam vai ta farmaceitiski pienemami sali, kur R* ir 5-locek|u
heteroarilgrupa, kur minéta heteroarilgrupa ir izoksazola grupa,
neobligati aizvietota ar 1 vai 2 R’ aizvietotajiem, un t ir nulle.

9.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek8&jam pretenzi-
jam vai ta farmaceitiski pienemami sali, kur R® ir Gdenraza atoms
vai C, ,alkilgrupa.

10. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur$ ir izvéléts no:
4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(pirimidin-2-ilmetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidin-2-amina;

1448

4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(izoksazol-3-ilmetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidin-2-amina;
4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(izoksazol-3-ilmetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}-N-metilpirimidin-2-amina;
4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(izoksazol-3-ilmetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidina;
4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(izoksazol-3-iimetil)pirolidin-3-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidin-2-amina;
2-{[4-(4-fenil-5-pirimidin-4-il-1H-imidazol-1-il)piperidin-1-iljmetil}pi-
rimidina;
N-metil-4-{4-fenil-1-[1-(pirimidin-2-ilmetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidin-2-amina;
4-{1-[1-(izoksazol-3-ilmetil)piperidin-4-il]-4-fenil-1H-imidazol-5-il}pi-
rimidin-2-amina;
4-{1-[1-(izoksazol-3-ilmetil)piperidin-4-il]-4-fenil-1H-imidazol-5-il}-N-
metilpirimidin-2-amina;
4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(1,3-tiazol-5-iimetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidin-2-amina;
4-[4-(4-fluorfenil)-1-{1-[(2-metilpiridin-4-il)metil]piperidin-4-il}-1H-imid-
azol-5-il]pirimidin-2-amina;

un
4-{4-(4-fluorfenil)-1-[1-(piridazin-4-ilmetil)piperidin-4-il]-1H-imidazol-
5-il}pirimidin-2-amina,
4-[4-(4-fluorfenil)-1-{1-[(2-metilpirimidin-5-il)metil]piperidin-4-il}-1H-
imidazol-5-il]pirimidin-2-amina

vai to farmaceitiski pienemami sali.

11.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 10. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemami sali izmantoSanai CK1 delta vai
CK1 epsilon aktivitates inhibéSana pacientam.

12. Savienojums izmanto$anai saskana ar 11. pretenziju vai ta
farmaceitiski pienemami sali, kur minéta CK1 delta vai CK1 epsilon
aktivitates inhibésana rezultéjas diennakts ritma perioda pagarina-
juma.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 10. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemami sali izmantoSanai neirologiskas un
psihiatriskas slimibas vai traucéjuma arstésana.

14. Savienojums izmantoSanai saskana ar 13. pretenziju vai
ta farmaceitiski pienemami sali, kur minéta slimiba vai traucéjums
ir garastavokla traucéjums vai miega traucéjums.

15. Savienojums izmanto$anai saskana ar 14. pretenziju vai ta
farmaceitiski pienemami sali, kur garastavokla traucéjums ir izvé-
Iéts no grupas, kas sastav no depresijas traucéjuma un bipolara
traucéjuma.

16. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu saskana
ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemamu
sali un farmaceitiski pienemamu nesgju.

(51) F16L 55/165200600
F16L 55/181200607

(21) 10782540.8

(43) 19.09.2012

(45) 09.04.2014

(31) 0901433

(11) 2499414

(22) 03.11.2010

(32) 10.11.2009 (33) SE
(86) PCT/EP2010/006697 03.11.2010
(87) WO0O2011/057734 19.05.2011
(73) Roranalysgruppen | Europa AB, Flojelsbergsgatan 12,
431 37 Molndal, SE
(72) NILSSON, Goran, SE
HEDBERG, Sam, SE
(74) Nordic Patent Service A/S, Hajbro Plads 10, 1200 Copen-
hagen K, DK
Svetlana MAKEJEVA, Intelektuala TpaSuma juridiska firma
LATISS, Stabu iela 44-21, Riga, LV-1011, LV
(54) IERICE UN METODE IELIKTNA UZSTADISANAI CAU-
RULE
APPARATUS AND METHOD FOR INSTALLING A LINER
IN A PIPE
(57) 1. lerice ieliktna (120) uztadiSanai majas caurulvadu
sistétmas caurulé (101), turklat minéta caurule ietver caurules
[Tkumus (102a, 102b), ka arT minéta ierice satur:
- proksimalo montazas atloku (3) un distalo montazas atloku (4),
kas savstarpégji savienoti ar maza Skérsgriezuma laukuma elastigu
cauruli vai stieni (2),
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- pieptsamu kameru (110), kuras viens gals piestiprinats pie
proksimala montazas atloka (3) un otrs gals piestiprinats pie distala
montazas atloka (4) ar maza diametra elastigu cauruli vai stieni (2),
kas novietots piepiSamas kameras (110) iekSieng,

- bidamu, velkamu un pagriezamu $|ateni (5) ar proksimalo
un distalo galu, turklat bidamas, velkamas un pagriezamas $|0-
tenes (5) minétais distalais gals ir savienots izjaucama veida ar
proksimalo montazas atloku (3) un minéta bidama, velkama un
pagriezama S$latene (5) ir fluidala savienojuma ar piepuSamas
kameras ieksieni.

2. lerice saskana ar 1. pretenziju, turklat piepiSamas ka-
meras (110) iekSiené nav citu sastavdalu ka elastiga caurule vai
stienis (2)

3. lerice saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas papildus satur
ieliktni, kas ir izvietots virs minétas piepiSamas kameras (110).

4. lerice saskana ar jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai, turklat
minétd bidama, velkama un pagriezama S$|atene (5) ir fluidala
savienojuma ar piepiSamas kameras (110) iekSieni, izmantojot
kanalu (25) proksimalaja montazas atloka (3).

5. lerice saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai, turklat
minéta bidama, velkama un pagriezama $|utene (5) ir pietiekami
elastiga, lai izietu cauri minétajiem caurules ltkumiem (102a, 102b),
un pietiekami stabila, lai nodotu griSanas spéku uz proksimalo
montazas atloku (3) bidamas, velkamas un pagriezamas S$lite-
nes (5) distalaja gala, un pietiekami stabila, lai nodotu griezes
spéku uz proksimalo montazas atloku (3) bidamas, velkamas un
pagriezamas $|atenes (5) distalaja gala.

6. lerice saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai, turklat
proksimalais montazas atloks (3) un/vai distalais montazas atloks (4)
satur divus atstatus novietotus atlokus (13, 14).

7. lerice saskana ar jebkuru no 1. lidz 6. pretenzijai, turklat
proksimalais montazas atloks (3) un/vai distalais montazas atloks (4)
satur ribojuma dalu (17).

8. lerice saskana ar 1. pretenziju, turklat proksimalais mon-
tézas atloks (3) un/vai distalais montazas atloks (4) satur vismaz
vienu caurejoSu urbumu (23), kura abos galos ir vitne.

9. lerice saskana ar 8. pretenziju, turklat minétais vismaz
viens caurejoSais urbums (23) ir noslégts ar vitnotu aizbazni.

10. lerice saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai, turklat
distalajam montazas atlokam (4) ir noapalots vai patievinats gals.

11.  lerice saskana ar jebkuru no 1. lidz 10. pretenzijai, turklat
minétais fluidalais savienojums starp bidamo, velkamo un pagrie-
Zamo Slateni (5) un kameras (110) iekSieni atrodas proksimalaja
montazas atloka (3) un/vai distdlaja montazas atloka (4) un/vai
caurulé (2).

12.  Aprikojums ieliktna uzstadiSanai majas caurulvadu sistémas
caurulé (101), turklat minéta caurule ietver caurules Itkumus (102a,
102b), k& arT minétais aprikojums satur:

- bidamu, velkamu un pagriezamu $lateni (5) ar savienojoSo
dalu tas distalaja gala,

- tuvako montazas atloku (3) ar savienojosam dalam katra no
diviem pretéjiem galiem, turklat minétais bidamas, velkamas un
pagriezamas $|utenes (5) distalais gals pielagots, lai tiktu savienots
izjaucama veida ar proksimalo montazas atloku (3),

- distalo montazas atloku (4) ar savienojoSo dalu viena gala,

- maza Skérsgriezuma laukuma elastigu cauruliti vai stieni (2)
ar savienojoso dalu abos pretéjos galos, kas atbilst savienojoSam
montazas atloku dalam,

- pieptSamu kameru (110), turklat minéta piepiSama kamera
konfiguréta ta, lai tas viens gals bdtu piestiprinats pie minéta
proksimala montazas atloka (3) un oftrs gals batu piestiprinats
pie minéta distala montazas atloka (4) ar minéto maza diametra
elastigu cauruli vai stieni (2), kas ir novietots minétas piepi$amas
kameras iekSieng,
raksturigs ar to, ka péc minéta aprikojuma montazas minéta bi-
dama, velkama un pagriezama $|atene (5) ir konfiguréta fluidalam
savienojumam ar minétas pieptdsamas kameras (110) iekSieni.

13.  Aprikojums saskana ar 12. pretenziju, kas papildus satur
dazada izméra un formas piepiSamas kameras (110).

14. Aprikojums saskana ar 13. pretenziju, turklat minétas
piepiSamas kameras (110) ir kameras ar diviem val&jiem galiem.

15.  Aprikojums saskana ar 14. pretenziju, kas papildus satur
papildu stiprindjumus (116), lai piepiSamas kameras (110) valéjos
galus piestiprinatu pie minétajiem montazas atlokiem (3, 4).

16. Aprikojums saskana ar jebkuru no 12. lidz 15. pretenzijai,
kas papildus satur iepriek$ izveidotus dazadas formas un izméra
ieliktnus.

17.  Aprikojums saskana ar jebkuru no 12. [idz 16. pretenzijai,
kas papildus satur saspiesta gaisa avotu, vakuuma avotu un karsta
fluida avotu.

18. Metode ieliktna uzstadisanai (120) majas caurulvadu sis-
témas caurulé (101), turklat minétd metode ietver:

- proksimala montadzas atloka (3) un distdla montazas atlo-
ka (4) savstarpéju savienoSanu ar elastigu maza Skérsgriezuma
caurultti vai stieni (2), lai izveidotu elastigas caurulites vai stiena
konstrukciju (1),

- piepusamas kameras (110) ar diviem valgjiem galiem sagata-
voSanu un minétas elastigas caurulites vai stiena konstrukcijas (1)
ievietoSanu minétaja piepuSamaja kamera (110),

- minétas piepliSamas kameras (110) viena val&ja gala piestipri-
nasanu pie minéta proksimala montazas atloka (3) un piepisamas
kameras (110) otra valéja gala piestiprinaSanu pie minéta distala
montazas atloka (4), lai veidotu kameras sakartojumu,

- bidamas, velkamas un pagriezamas $latenes (5) viena valgja
gala savienosanu ar minéto proksimalo montazas atloku (3), turklat
minéta bidama, velkama un pagriezama $litene (5) ir konfiguréta
fluidalam savienojumam ar minétas pieptd$amas kameras (110)
ieksieni,

- sacietinama ieliktna (120) novieto$anu virs minétas kameras
konstrukcijas,

- minétas kameras konstrukcijas ar minéto sacietinamo ielikt-
ni (120) ievietoSanu minétaja caurulé (101),

- minétas kameras konstrukcijas ar minéto sacietinamo ielikt-
ni (120) iespieSanu caur minétas caurules ltkumu dalam vélamaja
pozicija un orientacija minétaja caurulé ar minétas bidamas, vel-
kamas un pagriezamas $|utenes (5) palidzibu.
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(54) AIZVIETOTI KARBAMOILMETILAMINOETIKSKABES
ATVASINAJUMI KA JAUNI NEP INHIBITORI
SUBSTITUTED CARBAMOYLMETHYLAMINO ACETIC
ACID DERIVATIVES AS NOVEL NEP INHIBITORS

(567) 1. Savienojums ar formulu (lII):
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kura:
X' ir OH, -O-C, .alkilgrupa, -NR®R®, -NHS(O),-C, ,alkilgrupa vai
-NHS(O),benzilgrupa, turklat R* un R® katra gadijuma neatkarigi
ir ddenraza atoms vai C, alkilgrupa;
R"ir C, ,alkilgrupa vai C_, aril-C, .alkilgrupa, turklat alkilgrupu neobli-
gati aizvieto ar benziloksigrupu, hidroksilgrupu vai C, .alkoksigrupu;
katrd gadijuma R? neatkarigi ir C, .alkoksigrupa, hidroksilgrupa,
halogéna atoms, C, .alkilgrupa, ciangrupa vai trifluormetilgrupa;
R* un R® neatkarigi ir Gdenraza atoms vai C, alkilgrupa;
A" ir saite vai C, jalkilénkéde;
R?® ir 5- vai 6-loceklu heteroarilgrupa, C_ arilgrupa vai C,ciklo-
alkilgrupa, turklat katru heteroarilgrupu, arilgrupu vai cikloalkilgrupu
neobligati aizvieto ar vienu vai vairakam grupam, neatkarigi izvé-
Ietam no rindas, kas sastav no C, alkilgrupas, halogéna atoma,
halogén-C, alkilgrupas, C,  alkoksigrupas, hidroksilgrupas, CO,H
un CO,C, .alkilgrupas;
R® katra gadijuma neatkarigi ir halogéna atoms, hidroksilgrupa,
C, ,alkoksigrupa, halogén-C, _alkilgrupa vai halogén-C, alkilgrupa; vai
R*, A'-R® kopa ar slapekla atomu, ar kuru R* un A'-R® ir sais-
titi, veido 4- Iidz 7-loceklu heterociklilgrupu vai 5- I1dz 6-loceklu
heteroarilgrupu, no kuram katra neobligati ir aizvietota ar vienu vai
vairakam grupam, neatkarigi izvélétam no rindas, kas sastav no
C, ;alkilgrupas, halogéna atoma, halogén-C, .alkilgrupas, C, .alkoksi-
grupas, hidroksilgrupas, CO,H un CO,C, .alkilgrupas; un
m ir O vai vesels skaitlis no 1 Iidz 5;
s ir 0 vai vesels skaitlis no 1 Iidz 4;
X% ir halogéna atoms; un
p ir 0 vai vesels skaitlis no 1 idz 4; vai
ta farmaceitiski pienemams sals.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu (IV)

(o}

x1

vai ta farmaceitiski pienemams sals.

3.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kura
X" ir OH vai O-C, alkilgrupa;
R" ir C, alkilgrupa;
R? katra gadijuma neatkarigi ir C, alkoksigrupa, hidroksilgrupa,
halogéna atoms, C, .alkilgrupa, ciangrupa vai trifluormetilgrupa;
R* un R® neatkarigi ir Gdenraza atoms vai C, alkilgrupa;
A" ir saite vai C, jalkilénkéde;
R? ir 5- vai 6-loceklu heteroarilgrupa, kuru neobligati aizvieto ar vienu
vai vairakiem aizvietotajiem, neatkarigi izvélétiem no rindas, kas
sastav no C, .alkilgrupas, halogéna atoma, halogén-C, alkilgrupas,
C, ;alkoksigrupas, hidroksilgrupas, CO,H un CO,C, .alkilgrupas;
R® katra gadijuma neatkarigi ir halogéna atoms, hidroksilgrupa,
C, ;alkoksigrupa, halogéna atoms, C, ,alkilgrupa vai C, , alkilgrupa;
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m ir O vai vesels skaitlis no 1 Iidz 5;

s ir 0 vai vesels skaitlis no 1 I1dz 4;

X2 ir halogéna atoms; un

p ir 0 vai vesels skaitlis no 1 Iidz 4; vai
ta farmaceitiski pienemams sals.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS8&jam pretenzi-
jam, kura A" ir saite vai CH,; vai ta farmaceitiski pienemams sals.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kura R' ir metilgrupa vai etilgrupa, R® un R* ir Gdenraza
atoms; vai ta farmaceitiski pienemams sals.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzi-
jam, kur R® ir 5-loceklu heteroarilgredzens, izvéléts no rindas, kas
sastav no oksazolgrupas, pirolgrupas, pirazolgrupas, izooksazolgru-
pas, triazolgrupas, tetrazolgrupas, oksadiazolgrupas, tiazolgrupas,
izotiazolgrupas, tioféngrupas, imidazolgrupas un tiadiazolgrupas;
no kuram katru neobligati aizvieto ar vienu vai vairakiem aizvieto-
tajiem, neatkarigi izvélétiem no rindas, kas sastav no C, calkilgru-
pas, halogéna atoma, halogén-C, calkilgrupas, C, .alkoksigrupas,
hidroksilgrupas, CO, un CO,C, alkilgrupas;
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

7. Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzi-
jam, kura R® ir tetrazolgrupa, vai ta farmaceitiski pienemams sals.

8.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek§&jam pretenzi-
jam, kura X2 ir hlora atoms, vai ta farmaceitiski pienemams sals.

9.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, izvéléts no:
(S)-2-[(S)-2-(3’-hlor-bifenil-4-il)-1-(1H-tetrazol-5-ilkarbamoil)-etil-
amino]-propionskabes etilestera;
(S)-2-[(S)-2-(3’-hlor-bifenil-4-il)-1-(1H-tetrazol-5-ilkarbamoil}-etoksi]-
propionskabes etilestera;
(S)-2-[(S)-2-(3’-hlor-bifenil-4-il)-1-(1H-tetrazol-5-ilkarbamoil)-etil-
amino]-propionskabes;
(S)-2-[(S)-2-(3-hlor-bifenil-4-il)-1-(3-hidroksi-izoksazol-5-ilkarbamoil )-
etilamino]-propionskabes;
(S)-2-[(S)-2-(3-hlor-bifenil-4-il)-1-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilkarbamoil )-
etilamino]-propionskabes; un
(S)-2-[(S)-2-(3’-hlor-bifenil-4-il)-1-(1H-tetrazol-5-ilkarbamoil)-etil-
amino]-3-metoksi-propionskabes;
vai ta farmaceitiski pienemams sals.

10. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu saskana
ar jebkuru no iepriekS8éjam pretenzijam vai ta farmaceitiski piene-
mamu sali un vienu vai vairakus farmaceitiski pienemamus nesgjus.

11.  Kombinacija, kas satur savienojumu saskana ar jebkuru
no 1. lidz 9. pretenzijai vai ta farmaceitiski pienemamu sali un
vienu vai vairakus terapeitiski aktivus [1dzek|us, izvélétus no
HMG-Co-A reduktazes inhibitora, angiotensina receptora blokétaja,
angiotensinu parveidojoSa enzima inhibitora, kalcija kanala bloke-
taja, endotelina antagonista, renina inhibitora, diurétiska Iidzekla,
ApoA-| imitétaja, pretdiabéta Iidzekla, aptaukoSanos samazinoSa
[Tdzekla, aldosterona receptora blokétaja, endotelina receptora
blokétaja, aldosterona sintazes inhibitoriem, CETP inhibitora un
fosfodiesterazes 5. tipa (PDES) inhibitora.

12. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai vai
ta farmaceitiski pienemams sals izmantoSanai par medikamentu.

13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals traucéjuma vai slimibas, kas
saistita ar neitralas endopeptidazes EC. 3.4. 24.11. aktivitati, pa-
cienta arstéSanai, kam $ada arstéSana nepiecieSama.

14. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai
vai ta farmaceitiski pienemams sals izmanto$anai traucéjuma vai
slimibas, kas izvéléta no hipertensijas, rezistentas hipertensijas,
plausu hipertensijas, plauSu arterialas hipertensijas, izolétas sisto-
liskas hipertensijas, periféras vaskularas slimibas, sirds mazspéjas,
sastréguma sirds mazspéjas, kreisa ventrikula hipertrofijas, steno-
kardijas, nieru mazspéjas, diabétiskas nefropatijas, nediabétiskas
nefropatijas, nefrotiska sindroma, glomerulonefrita, sklerodermas,
glomerularas sklerozes, primaras nieru slimibas proteindrijas, nieru
vaskularas hipertensijas, diabétiskas retinopatijas un gala stadijas
nieru slimibas (ESRD), endotelialas disfunkcijas, diastoliskas dis-
funkcijas, hipertrofas kardiomiopatijas, diabétiskas kardiomiopatijas,
supraventrikularas un ventrikularas aritmijas, atrialas fibrilacijas (AF),
sirds fibrozes, atrialas mirgo$anas, negativas vaskularas korekci-
jas, plankumu stabilizacijas, miokarda infarkta (M), nieru fibrozes,
policistiskas nieru slimibas (PKD), nieru mazspéjas, cikliskas
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edémas, Menjéra slimibas, hiperaldosteroneisma hiperkalcidrijas,
ascita, glaukomas, menstrualiem traucéjumiem, priekslaicigam
dzemdibam, preeklampsijas, endometriozes un reproduktivajiem
traucéjumiem, astmas, obstruktivas miega apnejas, iekaisuma,
leikémijas, sapém, epilepsijas, afektiviem traucéjumiem, depresi-
jas, psihotiska stavokla, demences, geriatriskiem trauc&jumiem,
aptauko$anas, gastrointestinaliem traucgéjumiem, bracu sadziSanas,
septiska Soka, kunga skabes sekrécijas disfunkcijas, hiperreniné-
mijas, cistiskas fibrozes, restenozes, 2. tipa diabéta, metaboliska
sindroma, diabétiskam komplikacijam, aterosklerozes, virieSu un
sievieSu seksualas disfunkcijas, arstéSanai.

(51) HO4B 7/155(200500 (11) 2502359
HO4B 7/15(20050)
(21) 10782238.9 (22) 16.11.2010

(43) 26.09.2012
(45) 19.03.2014
(31) 0958110 (32) 17.11.2009 (33) FR
(86) PCT/EP2010/067530 16.11.2010
(87) W0O2011/061167 26.05.2011
(73) Detracom, 14, Chemin de Fondeyre, 31200 Toulouse, FR
(72) HUC, Serge, FR
RAFIN, Jérémie, FR
FOURTET, Christophe, FR

(74) Ribeiro Dias, Alexandre, Schmit-Chrétien Parc de Basso
Cambo 4, rue Paul Mesplé, 31100 Toulouse, FR
Nina DOLGICERE, Patentu agentira KDK, a’k 185, Riga,
LV-1084, LV

(54) RELEJA, KAS PIELAGOTS DARBAM DIGITALA UN
ANALOGA REZIMA, FUNKCIONESNAS METODE
METHOD FOR A RELAY ADAPTED TO WORK IN A
DIGITAL AND AN ANALOG MODE

(57) 1. Profesionalas radiosakaru sisttmas (10) releja (20)
darbibas metode, turklat minétais relejs ir pielagots darbibai divos
rezimos: digitalaja darbibas rezima, kura minétais relejs apmai-
nas ar digitdliem signaliem ar vienu vai vairakiem digitalajiem
terminaliem (30a), un analogaja darbibas rezima, kura minétais
relejs apmainas ar analogajiem signaliem ar vienu vai vairakiem
analogajiem terminaliem (30b),

kas raksturiga ar to, ka digitalais darbibas rezims tiek izmantots
ka nokluséjums, un ar to, ka metode satur:

- atkartotu soli (50) vismaz viena analoga terminala (30b)
analogas aktivitates mekléSanai, kur$ tiek izpildits, kad relejs (20)
darbojas digitalaja darbibas rezima;

- parslégSanas soli (51) uz analogo darbibas rezimu, kur$
tiek izpildits, kad ir detektéta analoga aktivitate, turklat digitalais
darbibas rezims tiek partraukts, kad relejs (20) darbojas analogaja
darbibas rezima;

- atgrieSanas soli (52) digitalaja darbibas rezima, kurs$ tiek
izpildits, kad analogas bezdarbibas kritérijs ir izpildits un/vai kad
ir pagajis iepriekS noteikts digitala darbibas rezima maksimala
partraukuma periods.

2. Metode saskana ar 1. pretenziju, turklat parslégsanas
sola (51) laika relejs (20) bridina digitalos terminalus (30a) par
digitala darbibas rezima partraukumu.

3. Metode saskana ar 1. vai 2. pretenziju, turklat relejs (20)
partrauc apraides kanala apraidiSanu digitalaja darbibas rezima,
kamer relejs ir analogaja darbibas rezima.

4.  Metode saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam,
turklat analogas bezdarbibas kritérijs ir izpildits, kad neviens analo-
gais signals netiek detektéts iepriek$ noteikta analogas bezdarbibas
maksimala perioda laika.

5. Metode saskana ar 4. pretenziju, turklat iepriek$ noteiktais
analogas bezdarbibas maksimalais periods tiek sadalits pirmaja
perioda, kuram beidzoties relejs (20) partrauc analogo signalu
atkartotu parraidi, un otraja perioda, kuram beidzoties relejs (20)
izpilda atgrieSanas soli (52) digitalaja darbibas rezima.

6. Metode saskana ar jebkuru no iepriek$éjam pretenzijam,
turklat péc atgrieSanas sola (52) digitalaja darbibas rezima iz-
pildisSanas analogas aktivitates mekléSanas sola (50) izpilde tiek
partraukta digitala darbibas rezima iepriek§ noteiktd minimala
izpildes perioda laika.

7. Metode saskana ar jebkuru no iepriekS§&jam pretenzijam,
kura ietver atkartotu soli (53) vismaz viena digitala terminala (30a)
digitalas aktivitates mekléSanai, turklat analogas aktivitates mek-
|éSanas sola (50) laika tiek nemti véra tikai tie signali, kuri mértti
viena vai vairakos laika intervalos, kas minéti ka ,mekléSanas
intervali” (I.), un kuru digitala aktivitate nav detektéta.

8. Metode saskana ar 7. pretenziju, turklat digitalie termina-
li (30a) tiek multiplekséti laika un tiek izmantoti atskirigi laika inter-
vali, kas minéti ka ,spraugas”, un digitalas aktivitates mekléSanas
solis (53) tiek izpildits katrai spraugai.

9. Metode saskana ar 7. vai 8. pretenziju, turklat analogas
aktivitates mekléSanas sola (50) laika analoga aktivitate tiek mekléta
signaliem, kuri tiek mériti mekléSanas intervalos (I;), kuri ietverti
slidosa laika loga, kas minéts ka ,mekléSanas logs”, un kuru
ilgums ir noteikts iepriek§ saskana ar analoga darbibas rezima
parametriem.

10. Metode saskana ar 9. pretenziju, turklat mekléSanas loga
ilgums tiek pielagots ta, lai lautu detektét piecu tonu sekvenci
saskana ar CCIR pazinojumu 257-2.

11. Relejs (20) profesionalajai radiosakaru sistémai (10), kas
satur:

- digitalas apstrades moduli, kur$ pielagots digitala darbibas
rezima TstenoSanai un kura minétais relejs apmainas ar digitaliem
signaliem ar vienu vai vairakiem digitalajiem terminaliem (30a),

- analogas apstrades moduli, kur§ pielagots analoga darbibas
rezima Tsteno$anai un kura minétais relejs apmainas ar analogiem
signaliem ar vienu vai vairakiem analogajiem terminaliem (30b),

kas raksturigs ar to, ka relejs (20) ir konfiguréts, lai izmantotu
digitalo darbibas rezimu ka nokluséjumu, un ar to, ka tas satur:

- Iidzeklus atkartotai vismaz viena analoga terminala (30b)
analogas aktivitates mekléSanai, kad minétais relejs (20) darbojas
digitalaja darbibas rezima,

- [Iidzeklus releja parslégSanai uz analogo darbibas rezimu,
kad ir detektéta analoga aktivitate,

- Idzeklus digitala darbibas reZima partraukSanai, kamer re-
lejs (20) darbojas analogaja darbibas rezZima;

- Iidzek|us priek$ atgrieSanas digitalaja darbibas rezima, kad ir
izpildits analogas bezdarbibas kritérijs un/vai kad ir pagajis ieprieks
noteikts digitala darbibas reZzima maksimala partraukuma periods.

12. Relejs saskana ar 11. pretenziju, turklat lidzekli digitala
darbibas rezima partrauks$anai ir konfiguréti ta, lai digitalajiem ter-
minaliem (30a) pazinotu par digitala darbibas reZzZima partraukSanu.

13. Relejs saskana ar 11. vai 12. pretenziju, turklat ITdzekli
digitala darbibas rezima partrauk$anai ir konfiguréti ta, lai partrauktu
apraides kanala apraidisanu digitalaja darbibas rezima.

14. Relejs saskana ar jebkuru no 11. lidz 13. pretenzijai, kas
satur Iidzeklus vismaz viena digitala terminala (30a) digitalas akti-
vitates mekléSanai, turklat lidzekli analogas aktivitates mekléSanai
izmanto tikai tos signalus, kuri mériti viena vai vairakos laika in-
tervalos, kas minéti ka ,meklésanas intervali” (I;), un kuru digitala
aktivitate nav detektéta.

(51) A61K 8/38(200607
A61Q 19/00(20007
CO7C 409/34%0050)
A61K /42200600
CO7C 409/40?0050)

(11) 2509569
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(43) 17.10.2012

(45) 04.12.2013

(31) 0958847 (32) 10.12.2009 (33) FR

(86) PCT/EP2010/069421 10.12.2010

(87) WO02011/070171 16.06.2011

(73) Galderma Research & Development, 2400 Route des
Colles Les Templiers, 06410 Biot, FR

(72) BOUIX-PETER, Claire, FR
PASCAL, Jean-Claude, FR
RODEVILLE, Nicolas, FR
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(54) JAUNI PEROKSIDU ATVASINAJUMI, TO IEGUSANAS
PANEMIENS UN IZMANTOSANA MEDICINA UN KOS-
METIKA PINNU ARSTESANAI VAI PROFILAKSEI
DERIVATIVES OF NOVEL PEROXIDES, METHOD OF
PREPARATION THEREOF AND USE THEREOF IN HU-
MAN MEDICINE AS WELL AS IN COSMETICS FOR THE
TREATMENT OR PREVENTION OF ACNE

(57) 1. Savienojumi ar visparigo formulu (l):
0} o
0-0
(o] Y
R1 z
O)\RZ ,
kur:

- Z ir skabekla atoms vai §ada sekvence:

—gN—Rs,

- Y ir Gdenraza atoms vai $ada sekvence:

%O\Rgv\g/Ri

-V ir skabekla atoms vai $ada sekvence:

—+N-R6

- R3un R6 ir vienadi vai atskirigi — Gdenraza atoms vai C, ,alkil-
grupa,

- R1un R4 irvienadi vai atSkirigi — Gdenraza atoms vai C,_,alkil-
grupa,

- R2un R5 ir vienadi vai atskirigi C, , alkilgrupa vai C, , alkoksi-
grupa.

2. Savienojumi saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigi ar to,
ka:

a) Z ir skabekla atoms vai $ada sekvence:

+N-R3

b) Y ir ddenraza atoms vai Sada sekvence:

%O\ng\g/RS’

c) V ir skabekla atoms vai §ada sekvence:

~+N-R6

d) R3 un R6 ir vienadi vai atSkirigi — Gdenraza atoms, metil-
grupa vai etilgrupa,

e) R1 un R4 ir vienadi vai atskirigi — Gdenraza atoms vai
metilgrupa,
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f) R2 un RS ir vienadi vai atskirigi — C, ,alkilgrupa vai C, ,alk-
oksigrupa.

3.  Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas izvéléts
no $adiem savienojumiem:
bis(2-acetoksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-acetoksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-propioniloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-propioniloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-butiriloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-butiriloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-pentanoiloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-pentanoiloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-izobutiriloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-izobutiriloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis[2-(2,2-dimetilpropioniloksimetoksi)]benzoilperoksids,
[2-(2,2-dimetilpropioniloksimetoksi)benzoil]benzoilperoksids,
bis[2-(1-acetoksietoksi)]benzoilperoksids,
[2-(1-acetoksietoksi)-benzoil]benzoilperoksids,
bis(2-etoksikarboniloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-etoksikarboniloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-propoksikarboniloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-propoksikarboniloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-butoksikarboniloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-butoksikarboniloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-izopropoksikarboniloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-izopropoksikarboniloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis(2-terc-butoksikarboniloksimetoksi)benzoilperoksids,
(2-terc-butoksikarboniloksimetoksibenzoil)benzoilperoksids,
bis[2-(etoksikarbonilaminometoksi)|benzoilperoksids,
[2-(etoksikarbonilaminometoksi)benzoil]benzoilperoksids,
bis(2-[(etoksikarboniletilamino)metoksi])benzoilperoksids,
(2-[(etoksikarboniletilamino)metoksi]benzoil)benzoilperoksids,
bis(2-[(etoksikarbonilmetilamino)metoksi])benzoilperoksids,
(2-[(etoksikarbonilmetilamino)metoksi]benzoil)benzoilperoksids,
bis(2-[(metilpropoksikarbonilamino)metoksi])benzoilperoksids,
(2-[(metilpropoksikarbonilamino)metoksi]benzoil)benzoilperoksids,
bis(2-[(butoksikarbonilmetilamino)metoksi])benzoilperoksids,
(2-[(butoksikarbonilmetilamino)metoksi]benzoil)benzoilperoksids,
bis(2-[(izopropoksikarbonilmetilamino)metoksi])benzoilperoksids,
(2-[(izopropoksikarbonilmetilamino)metoksi]benzoil)benzoilperoksids,
bis(2-[(terc-butoksikarbonilmetilamino)metoksi])benzoilperoksids,
(2-[(terc-butoksikarbonilmetilamino)metoksilbenzoil)benzoilper-
oksids,
bis[2-(1-etoksikarboniloksietoksi)]benzoilperoksids,
[2-(1-etoksikarboniloksietoksi)benzoillbenzoilperoksids.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. [idz 3. pretenzijai
ka medicinisks preparats.

5.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 4. pretenzijai
patalogiju vai traucgjumu arstésanai, kas saistiti ar Propionibacte-
rium acnes.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai
izmantoSanai kosmétiskd kompozicija, kas raksturiga ar to, ka ta
nomac patogénu baktériju proliferaciju, kuras ir saistitas ar pinveida
adas bojajumu, it 1pasi P. acnes, attistibu.

(51) CO7D 471/041200690
CO7D 487/04(20050
A61K 31/519(20060)
AG61P 25/001200607)

(21) 10797990.8

(43) 24.10.2012

(45) 14.05.2014

(31) 200901341

(1) 2513105

(22) 15.12.2010

(32) 17.12.2009 (33) DK

287324 P 17.12.2009 us
(86) PCT/DK2010/050343 15.12.2010
(87) W0O2011/072696 23.06.2011

(73) H. Lundbeck A/S, Ottiliavej 9, 2500 Valby, DK
(72) PUSCHL, Ask, DK

NIELSEN, Jacob, DK

KEHLER, Jan, DK

KILBURN, John, Paul, DK

MARIGO, Mauro, DK

LANGGARD, Morten, DK



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

(74) Nina DOLGICERE, Patentu agentara KDK, a/k 185, Riga,

LV-1084, LV

(54) 2-ARILIMIDAZOLA ATVASINAJUMI KA ENZIMA PDE10A
INHIBITORI
2-ARYLIMIDAZOLE DERIVATIVES AS PDE10A ENZYME
INHIBITORS

(57) 1. Savienojums ar struktarformulu (l):

R1 a
Y
HET-1—L4<\/IN
I,

kura HET-1 ir heteroaromatiska grupa ar formulu (ll), kas satur no
2 Iidz 4 slapekla atomiem:

pretenziju, kura HET-1 ir
pretenziju, kura HET-1 ir
pretenziju, kura HET-1 ir
pretenziju, kura HET-1 ir
pretenziju, kura HET-1 ir
pretenziju, kura HET-1 ir

/Y\Z/Y
D
Z~3
NS
Y N
kura Y var bat N vai CH, Z var bat N vai C, un kura HET-1 var
bat neobligati aizvietots ar Iidz trim aizvietotdjiem R2-R4, kas ir
(C,-Cy)alkilgrupas; halogéna atoma; ciangrupas, halogén(C,-C)alkil-
grupas; arilgrupas; alkoksigrupas un (C,-C;)hidroksialkoksigrupas,
Q ir fenilgrupa, kas neobligati ir aizvietota ar vienu Iidz pieciem
aizvietotajiem vai monociklisku 5-loceklu vai 6-loceklu hetero-
-L- ir linkers, kas izvéléts no grupas -S-CH,-, -CH,-S-, -CH,-CH,-,
-CH=CH- un -C=C-,
1
il(C,-C,)cikloalkilgrupas; (C,-C,)hidroksialkilgrupas, CH,CN,
grupas,
un tautoméri un ta farmaceitiski pienemami sali, un ta polimorfas
2-ilmetilsulfanil)-1H-benzimidazols vai 2-(5-fenil-1H-imidazol-2-il-
sulfanil-metil)-1H-benzimidazols.
imidazo[1,2-a]pirimidina dala.
3. Savienojums saskana ar 1.
4.  Savienojums saskana ar 1.
imidazo[1,2-a]piridina dala.
imidazo[4,5-b]pirimidina dala.
6. Savienojums saskana ar 1.
7. Savienojums saskana ar 1.
[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina dala.
pretenziju, kura HET-1 ir
[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirazina dala.
9. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura HET-1 ir
10. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura Q ir izvéléts
no grupas, kas sastav no fenilgrupas, tioféna, furana, triazola,
11. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai,
kur R2, R3 un R4 visi ir Gdenraza atomi.
kur vismaz viens no R2, R3 un R4 ir (C,-C,)alkilgrupa, pieméram,
metilgrupa.
kur vismaz viens no R2, R3 un R4 ir halogéna atoms, pieméram,
hlora atoms vai broma atoms.
nojums ir izvéléts no grupas, kas sastav no:
5,8-dimetil-2-[2-(2-fenil-1H-imidazol-4-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-

Y
| I
Y
1] ,
individuali izvéléti no grupas, kas sastav no Odenraza atoma,
un kur * apzimé pievieno$anas punktu,
aromatisku grupu, kas satur 1 vai 2 heteroatomus,
R, ir izvéléts no Gdenraza atoma, (C,-Cy)alkilgrupas; (C,-Cjalk-
CH,C(O)NH,, (C,-Cy)arilalkilgrupas un (C,-C)alkilheterocikloalkil-
formas, nodrosSinot, ka savienojums nav 2-(5-fenil-1H-imidazol-
2. Savienojums saskana ar 1.
[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridina dala.
5. Savienojums saskana ar 1.
pirazolo[1,5-a]piridina dala.
8. Savienojums saskana ar 1.
[1,2,4]triazo[1,5-c]pirimidina dala.
pirazola, piridina, pirimidina vai pirazina.
12. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai,
13. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. I1dz 10. pretenzijai,
14. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur minétais savie-
a]pirazina; 5,8-dimetil-2-[2-(1-metil-2-fenil-1H-imidazol-4-il)-

etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirazina; 8-etil-5-metil-2-[2-(1-metil-2-fen-
il-1H-imidazol-4-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIna; 5,8-dimetil-
2-[2-(1-metil-2-tiofen-2-il-1H-imidazol-4-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpirazina; 5,8-dimetil-2-[2-(1-metil-2-tiazol-2-il-1H-imidazol-4-il)-
etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirazina; 8-metoksi-5-metil-2-[2-(2-fenil-1H-
imidazol-4-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridIna; 8-metoksi-5-metil-
2-[2-(1-metil-2-tiofen-2-il-1H-imidazol-4-il)-etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-
alpiridina un 8-metoksi-5-metil-2-[2-(1-metil-2-fenil-1H-imidazol-4-il)-
etil]-[1,2,4]triazolo[1,5-a]piridina un ta farmaceitiski pienemami sali.

15. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 14. pretenzijai
izmantosanai par medikamentu.

(51) CO7D 401/062%)  (11) 2516418
A61K 31/454(20050)
AG61P 29/0020060")
(21) 10801761.7 (22) 21.12.2010
(43) 31.10.2012
(45) 14.05.2014

(31) 289537 P (32) 23.12.2009 (33) US
1057197 10.09.2010 FR

(86) PCT/US2010/061434 21.12.2010

(87) WO02011/079095 30.06.2011

(73) SANOFI, 54 rue La Boétie, 75008 Paris, FR

(72) CHOI-SLEDESKI, Yong Mi, US
POLI, Gregory B., US

(74) Tepfenhart, Déra Andrea, Chinoin Zrt Industrial Property
Rights, T6 u. 1-5, H-1045 Budapest, HU
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv

(54) 4[4-(5-AMINOMETIL-2-FLUOR-FENIL)-PIPERIDIN-1-IL]-
(1H-PIROLO-PIRIDIN-IL)-METANONU PROZALES UN TO
SINTEZE
PRODRUGS OF 4[4-(5-AMINOMETHYL-2-FLUORO-
PHENYL)-PIPERIDIN-1-YL]-(1H-PYRROLO-PYRIDIN-YL)-
METHANONES AND SYNTHESIS THEREOF

(57) 1. Savienojums ar formulu (l):
1
N)/E
—R?
o N
(o]
X N
F
A\
N
Y 8
(o]
/
o,
kura

XunY ir izvéléti no rindas, kas sastav no Gdenraza atoma, metilgru-
pas, fluora atoma, hlora atoma, trifluormetilgrupas, metoksigrupas,
trifluormetoksigrupas, morfolin-4-il-metanona, ta, ka divi aizvietotaji
vienlaikus nav Gdenraza atoms;

R" ir Gdenraza atoms, zemaka alkilgrupa vai aizvietota alkilgrupa;
R? ir izvéléts no rindas, kas sastav no Gdenraza atoma un dabiskam
un maksligam aminoskabém; minéta savienojuma N-oksids, minéta
savienojuma farmaceitiski pienemams sals, minéta savienojuma
solvats vai minéta savienojuma hidrats.

2.  Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura R? ir izvéléts no
rindas, kas sastav no denraza atoma un -C(O)CH(CH(CH,),)NH,,.
3. Savienojums saskana ar 2. pretenziju, kura X ir -OCF,.

4.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, kura X ir morfolin-
4-il-metanons.

5. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kura R" ir izopropil-
grupa.

6.  Savienojums saskana ar 2. pretenziju, kurs ir izvéléts no
rindas, kas sastav no:
(S)-2-amino-N-[(4-fluor-3-{1-[1-(2-metoksietil)-4-(morfolin-4-karbonil)-
1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzilkarbamoil)metil]-3-metilbutir-
amida hidrohlorida,
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(S)-2-amino-N-(4-fluor-3-{1-[1-(2-metoksietil}-4-(morfolin-4-karbonil)-
1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzil)-3-metilbutiramida hidro-
hlorida,
(R)-2-amino-N-(4-fluor-3-{1-[1-(2-metoksietil)-4-(morfolin-4-karbonil)-
1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzil)-3-metilbutiramida hidro-
hlorida,
(S)-2-amino-N-(4-fluor-3-{1-[7-fluor-1-(2-metoksietil)-4-trifluormet-
oksi-1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzil)-3-metilbutiramida
hidrohlorida,
(S)-2-amino-N-[(4-fluor-3-{1-[7-fluor-1-(2-metoksietil)-4-trifluormet-
oksi-1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzilkarbamoil)metil]-3-metil-
butiramida hidrohlorida,
(R)-2-amino-N-(4-fluor-3-{1-[7-fluor-1-(2-metoksietil)-4-trifluormet-
oksi-1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzil)-3-metilbutiramida
hidrohlorida un
(S)-2-amino-N-[(S)-1-(4-fluor-3-{1-[7-fluor-1-(2-metoksietil)-4-trifluor-
metoksi-1H-indol-3-karbonil]piperidin-4-il}benzilkarbamoil)-2-metil-
propil]-3-metilbutiramida hidrohlorida.

7.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur vienu vai vairakus
savienojumus ar formulu (1) saskana ar 1. pretenziju farmaceitiski
pienemama nesgja.

8.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur vienu vai vairakus
savienojumus ar formulu (1) saskana ar 1. pretenziju un vienu
vai vairakus papildu farmaceitiski aktivus savienojumus, kas ir
izmantojami iekaisuma slimibu arstésana.

9.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 8. pretenziju farma-
ceitiski pienemama neségja.

10. Farmaceitiska kompozicija saskana ar 8. pretenziju, kura
minétais viens vai vairaki papildu farmaceitiski aktivie savienoju-
mi ir izvéléti no rindas, kas sastav no zinamiem pretiekaisuma
[Tdzekliem.

11.  Farmaceitiska kompozicija saskana ar 10. pretenziju, kura
minétais viens vai vairaki papildu farmaceitiski aktivie savienojumi
ir izvéléti no rindas, kas sastav no savienojumiem, kas ir pazistami
elpoSanas celu iekaisuma arstéSana.

12. Farmaceitiska kompozicija 10. pretenzija, kura minéto vienu
vai vairakus papildu farmaceitiski aktivus savienojumus izvélas
no rindas, kas sastav no savienojumiem, kas ir zinami locitavu
iekaisuma arstéSana.

13. Savienojums ar formulu (l) saskana ar 1. pretenziju izman-
toSanai iekaisuma slimibu arstéSana un/vai profilaksé.

14. Savienojums ar formulu (I) saskana ar 13. pretenziju, kas
raksturigs ar to, ka tiek ievadits kopa ar farmaceitiski pienemamu
neséju.

15. Savienojums ar formulu (I) saskana ar 13. pretenziju, kas
raksturigs ar to, ka tiek ievadits kopa ar zinamu pretiekaisuma
[Tdzekli un farmaceitiski pienemamu neséju.

(51) CO7D 471/04(200601) (11) 2531501
A61K 31/437200601)
A61P 3/10(200601)

(21) 11701347.4 (22) 21.01.2011

(43) 12.12.2012

(45) 20.11.2013

(31) 300869 P (32) 03.02.2010 (33) US

(86) PCT/US2011/022137 21.01.2011

(87) W02011/097079 11.08.2011

(73) Takeda Pharmaceutical Company Limited, 1-1 Doshomachi
4-chome Chuo-ku, Osaka-shi, Osaka 541-0045, JP

(72) CHANG, Edcon, US

(74) Duncan, Garreth Andrew, et al, D Young & Co LLP,
120 Holborn, London EC1N 2DY, GB
Aleksandrs SMIRNOVS, patentu agenttira A.SMIRNOV &
Co., a’k 1440, Riga, LV-1050, LV

(54) APOPTOZES SIGNALU REGULEJOSI KINAZES 1 INHI-
BITORI
APOPTOSIS SIGNAL-REGULATING KINASE 1 INHIBI-
TORS

(57) 1. Savienojums ar formulu:
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ta stereoizomérs vai savienojuma vai stereoizoméra farmaceitiski
pienemams sals, kur:

mir 0, 1 vai 2;

R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no:

R Roa
OH Rg * :?l,q-*
R22 ;\* 1) R4 5
Ra1 | Ko n .

katrs R ir neatkarigi izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksil-
grupas, nitrogrupas, halogéna atoma, ciangrupas, C, .alkoksigru-
pas, C,ariloksigrupas, heteroC, .ariloksigrupas, C, .alkilgrupas,
aminoC, .alkilgrupas halogénC, alkilgrupas, C, arilC, ,alkilgrupas,
heteroC, .arilC, ,alkilgrupas, C, cikloalkilgrupas, heteroC, .ciklo-
alkilgrupas, C,arilgrupas un heteroC, arilgrupas, katra grupa ir
neaizvietota vai aizvietota ar 1-3 aizvietotajiem, kas neatkarigi
ir izveleti no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas, halogéna
atoma, C, .alkoksigrupas, halogénC, ,alkoksigrupas, aminogrupas,
C, calkilgrupas, hidroksiC, ,alkilgrupas, halogénC, .alkilgrupas,
perhalogénC, alkilgrupas, aminoC, alkilgrupas, hidroksiC, ;alkoksi-
grupas, halogénC, .alkoksigrupas, perhalogénC, ;alkoksigrupas,
C, (cikloalkilgrupas, Rg-karbonilC, alkilgrupas, R-sulfonilC, alkil-
grupas, Rg-karbonilgrupas un Rg-sulfonilgrupas;

R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no ciangrupas, C, alkilgru-
pas, C,.alkenilgrupas, C, cikloalkilgrupas, heteroC, .cikloalkilgru-
pas, C,cikloalkenilgrupas, C, cikloalkenilgrupas, sulfonilgrupas,
hetero(C, ;)cikloalkenilgrupas, C, carilgrupas un heteroC, arilgrupas,
katra grupa ir neaizvietota vai aizvietota ar 1-3 aizvietotajiem, kas
neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas,
halogéna atoma, ciangrupas, aminogrupas, karbonilaminogrupas,
sulfonilaminogrupas, C, (cikloalkilgrupas, C, .arilgrupas, oksikarbonil-
grupas, hidroksikarbonilgrupas, aminokarbonilgrupas, sulfonilgrupas,
aminosulfonilgrupas, kur katra aminogrupa, karbonilaminogrupa,
sulfonilaminogrupa, oksikarbonilgrupa, aminokarbonilgrupa, sulfonil-
grupa un aminosulfonilgrupa ir neaizvietota vai turpmak aizvietota ar
1-2 aizvietotajiem, kas neatkarigi ir izvéléti no grupas, kas sastav
no C, .alkilgrupas, halogénC, .alkilgrupas, perhalogénC, .alkilgrupas
un C, .cikloalkilgrupas;

R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no Gdenraza atoma, halogéna
atoma, nitrogrupas, ciangrupas, tiogrupas, oksigrupas, hidroksil-
grupas, karboniloksigrupas, C, .alkoksigrupas, C, ariloksigrupas,
heteroC, .ariloksigrupas, karbonilgrupas, oksikarbonilgrupas, amino-
karbonilgrupas, sulfonilgrupas, sulfinilgrupas, C, ;alkilgrupas, halo-
génC, .alkilgrupas, hidroksiC, calkilgrupas, karbonilC, alkilgrupas,
tiokarbonilC, .alkilgrupas, sulfonilC, ,alkilgrupas, sulfinilC, .alkilgru-
pas, C,cikloalkilC, ,alkilgrupas, heteroC, cikloalkilC, ,alkilgrupas,
C,arilC, alkilgrupas, heteroC, arilC, ,alkilgrupas, heteroC, .alkil-
grupas, C, .cikloalkilgrupas, heteroC, cikloalkilgrupas, C, .arilgrupas
un heteroC, .arilgrupas, katra grupa ir neaizvietota vai aizvietota ar
1-3 aizvietotajiem, no kuriem katrs ir neatkarigi izvéléts no grupas,
kas sastav no hidroksilgrupas, neaizvietotas aminogrupas, monoaiz-
vietotas aminogrupas, divaizvietotas aminogrupas, C, .alkilgrupas,
halogénC, ,alkilgrupas, C, .cikloalkilgrupas un C, arilgrupas, ar
nosacijumu, ka tad, kad R, ir Gdenraza atoms un R, ir alkilgrupa,
R, ir cits neka arilgrupa, heteroarilgrupa vai heterocikliska grupa;
R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no Gdenraza atoma, halogéna
atoma, nitrogrupas, ciangrupas, tiogrupas, oksigrupas, hidroksil-
grupas, karboniloksigrupas, C, .alkoksigrupas, C, ariloksigrupas,
heteroC, .ariloksigrupas, karbonilgrupas, oksikarbonilgrupas, amino-
karbonilgrupas, sulfonilgrupas, sulfinilgrupas, C, ;alkilgrupas, halo-
génC, .alkilgrupas, hidroksiC, .alkilgrupas, karbonilC, alkilgrupas,
tiokarbonilC, .alkilgrupas, sulfonilC, ,alkilgrupas, sulfinilC, .alkilgru-
pas, C,cikloalkilC, ,alkilgrupas, heteroC, cikloalkilC, ,alkilgrupas,
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C,qarilC, jalkilgrupas, heteroC, .arilC, alkilgrupas, heteroC, .alkil-
grupas, C, (cikloalkilgrupas, heteroC, .cikloalkilgrupas, C, .arilgrupas
un heteroC, arilgrupas, katra grupa ir neaizvietota vai aizvietota ar
1-3 aizvietotajiem, no kuriem katrs ir neatkarigi izvéléts no grupas,
kas sastav no hidroksilgrupas, halogéna atoma, C, alkilgrupas, halo-
génC, alkilgrupas, perhalogenC, alkilgrupas, C, .cikloalkilgrupas,
heteroC, .cikoalkilgrupas, C, carilgrupas un hetero(C, )arilgrupas;

R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas, neaizvie-
totas aminogrupas, C, alkilaminogrupas, di-C, .alkilaminogrupas,
C, ;alkoksigrupas un C, alkilgrupas;

R, ir (CR,R,;),0H;

R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas, neaizvie-
totas aminogrupas, C, alkilaminogrupas, di-C, .alkilaminogrupas,
C, ;alkoksigrupas un C, alkilgrupas;

R,, ir izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas, neaizvie-
totas aminogrupas, C, alkilaminogrupas, di-C, .alkilaminogrupas,
C, ;alkoksigrupas un C, alkilgrupas;

R,, ir izvéléts no grupas, kas sastav no -C(R,,),, -(CR23R23,)p-C(R23)3,
-(CR,;R,,),OH, -(CR,R,.),C(O)R,,, -(CR,R,,)S(O),R,; un
-O(CR,R,;),0OH;
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R,, ir izzsvézlgéts no grupas, kas sastav no tdenraza atoma, C, alkil-
grupas, hidroksiC, .alkilgrupas un halogénC, alkilgrupas;
R,, un R,, katrs neatkarigi ir izvéléts no grupas, kas sastav no
Udenraza atoma, halogéna atoma, hidroksilgrupas, C, salkilgrupas
un C, ccikloalkilgrupas;
kir 1, 2, 3 vai 4;
pir1, 2, 3 vai4;un
qir1, 2, 3 vaid4.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju ar formulu:

OH
Raa'.

Ra1

ta stereoizomérs vai savienojuma vai stereoizoméra farmaceitiski
pienemams sals.

3. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
1. pretenziju, kur:
katrs R ir neatkarigi izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgru-
pas, nitrogrupas, halogéna atoma, ciangrupas, C, .alkoksigrupas,
-OCHF,, -OCF,, C, .alkilgrupas, hidroksiC, salkilgrupas, -CHF,,
-CF,, -C(CH,)(OH)CF,, -CH,0CH,CF,, -C(O)OCH,, -OCH(CH,),,
aminoC, alkilgrupas, hidroksikarbonilaminoC, alkilgrupas, C, ;alkoksi-
karbonilaminoC, .alkilgrupas un C, calkilkarbonilaminoC, alkilgrupas.

4. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
jebkuru no 1. lidz 3. pretenzijai, kur R, ir izvéléts no grupas, kas
sastav no C, calkilgrupas, C, (cikloalkilgrupas, C, ccikloalkilC, .alkil-
grupas un C, .alkilsulfonilC, .alkilgrupas, katra grupa ir neaizvietota
vai mono- vai di-C, .alkilaizvietota.

5. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana
ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzijai, kur R, ir halogéna atoms vai
Gdenraza atoms.

6.  Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana
ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai, kur R, ir izvéléts no grupas,
kas sastav no Gdenraza atoma, halogéna atoma, C, alkilgrupas,
C, cikloalkilgrupas un C, (cikloalkilC, ,alkilgrupas.

7. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
jebkuru 1. pretenziju un no 3. lidz 6. pretenzijai, kur R ir:
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R, ir izvéléts no grupas, kas sastav no hidroksilgrupas, C, alkil-
grupas, neaizvietotas aminogrupas, C, alkilaminogrupas un di-
C, ;alkilaminogrupas.

8.  Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
jebkuru no 1. Iidz 7. pretenzijai, kur R,, ir izvéléts no grupas, kas
sastav no metilgrupas, -CH,OH un -CH,CH,OH.

9.  Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
jebkuru no 1. lidz 7. pretenzijai, kur R,, ir hidroksimetilgrupa.

10. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
jebkuru no 1. Iidz 9. pretenzijai, kur R, ir izvéléts no grupas, kas
sastav no C, alkilgrupas un hidroksiC, ,alkilgrupas.

11.  Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals saskana ar
jebkuru no 1. lidz 9. pretenzijai, kur R,, ir izvéléts no Gdenraza
atoma, metilgrupas un CF,.

12. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kas ir izvéléts no
grupas, kas sastav no:
N-(1-(ciklopropilmetil)-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-hidroksi-
propan-2-il)benzamida;
N-(3-brom-1-(ciklopropilmetil)-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-
hidroksipropan-2-il)benzamida;
N-(3-brom-1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-hidroksipropan-
2-il)benzamida;
N-(1-etil-3-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-hidroksipropan-
2-il)benzamida;
(R)-4-(1,2-dihidroksipropan-2-il)-N-(1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-
6-il)benzamida;
(R)-N-(3-hlor-1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
N-(3-brom-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-hidroksipropan-
2-il)benzamida;
(R)-N-(3-brom-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(R)-N-(1-ciklopropil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(R)-4-(1,2-dihidroksipropan-2-il)-N-(1-etil-3-metil-1H-pirolo[3,2-c]pi-
ridin-6-il)benzamida;
N-(1,3-dimetil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-hidroksipropan-
2-il)benzamida;
(R)-N-(3-brom-1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
4-(2-hidroksipropan-2-il)-N-(1-(metilsulfonilmetil)-1H-pirolo[3,2-c]pi-
ridin-6-il)benzamida;
(R)-N-(3-brom-1-ciklopropil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-di-
hidroksipropan-2-il)benzamida;
(R)-N-(3-hlor-1-ciklopropil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-di-
hidroksipropan-2-il)-benzamida;
N-(3-hlor-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(2-hidroksipropan-
2-il)benzamida;
N-(2,3-dihlor-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il}-4-(2-hidroksipropan-
2-il)benzamida;
(S)-N-(3-hlor-1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(R)-4-(1,2-dihidroksipropan-2-il)-N-(1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-
3-metil-benzamida;
N-(3-hlor-1-ciklopropil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1-hidroksi-2-
metilpropan-2-il)benzamida;
(S)-N-(3-hlor-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(S)-N-(2,3-dihlor-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(R)-N-(3-hlor-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(R)-N-(2,3-dihlor-1-metil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)benzamida;
(R)-N-(3-hlor-1-etil-1H-pirolo[3,2-c]piridin-6-il)-4-(1,2-dihidroksi-
propan-2-il)-3-metilbenzamida;
jebkura no iepriek§ minétajiem savienojumiem stereoizomérs; un
jebkura no iepriek§ minétajiem savienojumiem vai sterecizomériem
farmaceitiski pienemams sals.

13. Farmaceitiska kompozicija, kas satur savienojumu vai far-
maceitiski pienemamu sali, ka definéts jebkura no 1. Iidz 12. pre-
tenzijai, un farmaceitisku pienemamu pildvielu.

14. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals, ka definéts
jebkura no 1. lidz 12. pretenzijai, izmantoSanai par medikamentu.

15. Savienojums vai farmaceitiski pienemams sals, ka definéts
jebkura no 1. lidz 12. pretenzijai, izmantoSanai slimibas stavokla
arstéSana, kas izvéléts no grupas, kas sastav no diabéta, 2. tipa
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cukura diabéta, diabétiskas dislipidémijas, glikozes tolerances
traucéjumiem (IGT), glikozes lTmena plazma izmainam tuksa
dasa (IFG), metaboliskas acidozes, ketozes, apetites reguléSanas,
aptaukosanas, diabétiskas neiropatijas, diabétiskas retinopatijas,
zarnu iekaisuma slimibas, Krona slimibas, Kimijterapijas izraisita
enterita, mutes glotadas mukozita, Tsas zarnas sindroma, nieru
slimibas, hiperlipidémijas, aterosklerozes, hipertensijas, miokarda
infarkta, angina pectoris, cerebrala infarkta, cerebralas apopleksijas,
metaboliska sindroma, aklta pankreatita, hroniska pankreatita,
astmas, alergijas, hroniskas obstruktivas plausu slimibas, akita
respiratora distresa sindroma pieaugu$ajiem, Alcheimera slimibas,
Parkinsona slimibas, amiotrofiskas lateralas sklerozes (ALS), epi-
lepsijas, krampju Iekmém, Hantingtona slimibas, poliglutamina sli-
mibam, traumatiska smadzenu bojajuma, i§émiska un hemoragiska
insulta, cerebralas iSémijas, apoptozes izraisitas neirodegenerativas
slimibas un traumatiska bojajuma izraisitas neirodegenerativas
slimibas, akdtas hipoksijas, iSémijas un glutamata neirotoksicitates,
glomerulonefrita, reimatoida artrita, sistémiskas vilkédes eritema-
tozes, sklerodermas, hroniska vairogdziedzera iekaisuma, Graves
slimibas, autoimina gastrita, autoimiinas hemolitiskas anémijas,
autoiminas neitropénijas, trombocitopénijas, atopiska dermatita,
hroniska aktiva hepatita, pseidoparalitiska muskulu vajuma, izklie-
détas sklerozes, Cilaina kolita, psoriazes, transplantata reakcijas
pret saimnieku, S&gréna sindroma, osteoporozes, osteoartrita, kaulu
traucéjuma, kas saistits ar multiplo mielomu, sepses, septiska Soka,
Sigelozes, tuskas, analgézijas, drudza un sapém, neiromuskularam
sapém, galvassapém, véza sapém, zobu sapém un artrita sapém,
sirds hipertrofijas, miokarda iSémijas, organu hipoksijas, asinsvadu
hiperplazijas, hepatiskas iSémijas, aknu slimibas, hroniskas sirds
mazspéjas un trombina inducétas trombocitu agregacijas.
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(57) 1. Metode digitala pla$sazinas videosignala parraidisanai
ar kabeltikla raiditaju, turklat metode ietver:

- vismaz vienas frekvencu joslas galvenes iestarpinasanu
servisa datos,

- servisa datu, kuros ir vismaz viena frekvencu joslas galvene,
kodéSanu péc zema blivuma paribas kontroles (Low Density Parity
Check, LDPC) shémas;

- kodéto servisa datu kartéSanu uz servisa datu simboliem;

- vismaz vienas datu masiva dalas, kura balstita uz servisa
datu simboliem, izveidoSanu, turklat katra datu masiva dala nes
vienu vai vairakus fizikala slana kanalus (Physical Layer Pipe,
PLP);

- servisa datu simbolu mijkartoSanu péc laika datu masiva dala;

- preambulas datu kodéSanu péc LDPC shémas;
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- kodéto preambulas datu kartéSanu uz preambulas datu sim-
boliem;

- preambulas datu simbolu, iznemot piekluves pozicijas pre-
ambulas datu simbolos, mijkartoSanu péc laika;

- signala kadra izveido$anu, kur$ balstits uz péc laika mijkar-
totajiem datu simboliem un péc laika mijkartotajiem servisa datu
simboliem;

- izveidota signala kadra modulé$anu péc ortogonalas frekvenc-
dales multipleksésanas (Orthogonal Frequency Division Multiplexing,
OFDM) metodes;

- digitala plassazinas videosignala, ieskaitot moduléto signala
kadru, parraidisanu,

turklat preambulas datu simboli ir sadaliti blokos ar vienadu
frekvencéu joslas platumu un datu masiva dalas frekvencu joslas
platums neparsniedz katra bloka joslas platumu.

2. Metode saskana ar 1. pretenziju, kas papildus ietver servisa
datu, kuriem ir vismaz viena frekvencu joslas galvene, skrembléSanu.

3. Metode digitala plaSsazinas videosignala uztverSanai ar
kabeltikla uztvérgju, turklat metode ietver:

- digitala plassazinas videosignala sanemsanu;

- sanemta digitala plaSsazinas videosignala demoduléSanu,
izmantojot ortogonalas frekvencdales multiplekséSanas (OFDM)
metodi;

- signala kadra ieguSanu no demoduléta digitala plaSsazinas
videosignala, turklat signala kadrs satur preambulas datu simbolus
un servisa datu simbolus;

- servisa datu simbolu atpakalmijkartosanu péc laika datu ma-
siva dala, turklat servisa datu simboli ir sadaltti vismaz viena datu
masiva dala un katra datu masiva dala parnes vienu vai vairakus
fizikala slana kanalus (PLP);

- péc laika atpakalmijkartoto servisa datu simbolu dekartéSanu
uz servisa datiem;

- dekartéto servisa datu dekodésanu péc zema blivuma pari-
bas kontroles (LDPC) dekodéSanas shémas, turklat servisa dati ir
ietverti viena vai vairakos PLP;

- vismaz vienas frekvencu joslas galvenes aizvak$anu no
dekodétajiem servisa datiem;

- preambulas datu simbolu, iznemot piekluves pozicijas pre-
ambulas datu simbolos, atpakalmijkartoSanu péc laika;

- péc laika atpakalmijkartoto preambulas datu simbolu dekar-
téSanu uz preambulas datiem;

- dekartéto preambulas datu dekodéSanu péc LDPC dekodé-
Sanas shémas,

turklat preambulas datu simboli ir sadaliti blokos ar vienadu
frekvencu joslas platumu, un datu masiva dalas frekvencu joslas
platums neparsniedz katra bloka joslas platumu.

4. Metode saskana ar 3. pretenziju, kas papildus ietver servisa
datu, kuriem ir vismaz viena frekvencu joslas galvene, deskrem-
blésanu.

5. Kabeltikla raiditajs digitala plassazinas videosignala par-
raidisanai, turklat kabeltikla raiditajs satur:

- Ihdzekli (207-1) vismaz vienas frekvencu joslas galvenes
iestarpinaSanai servisa datos;

- Iidzekli (702-0) servisa datu, kuros ir vismaz viena frekvencu
joslas galvene, kodéSanai péc zema blivuma paribas kontro-
les (LDPC) shémas;

- Iidzekli (704-0) kodéto servisa datu kartéSanai uz servisa
datu simboliem;

- [idzekli (706-0) vismaz vienas datu masiva dalas, kura balstita
uz servisa datu simboliem, izveidoSanai, turklat katra datu masiva
dala nes vienu vai vairakus fizikala slana kanalus (PLP);

- Iidzekli (708-0) servisa datu simbolu mijkartoSanai péc laika
datu masiva dala;

- Iidzekli (702-L1) preambulas datu kodéSanai péc LDPC shé-
mas;

- Iidzekli (704-L1) kodéto preambulas datu kartéSanai uz pre-
ambulas datu simboliem;

- Iidzekli (708-L1) preambulas datu simbolu, izslédzot pilotpo-
zicijas preambulas datu simbolos, mijkartosanu péc laika;

- Iidzekli (711) signala kadra izveidoSanai, kur$ balstits uz péc
laika mijkartotajiem datu simboliem un péc laika mijkartotajiem
servisa datu simboliem;

- Iidzekli (712) izveidota signala kadra moduléSanai péc
OFDM metodes;
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- [idzekli digitala plassazinas videosignala, ieskaitot moduléto
signala kadru, parraidisanai,

turklat preambulas datu simboli ir sadaliti blokos ar vienadu
frekvencéu joslas platumu un datu masiva dalas frekvencu joslas
platums neparsniedz katra bloka joslas platumu.

6.  Kabelatikla raiditajs saskana ar 5. pretenziju, kas papildus
satur Iidzekli (209) servisa datu, kuriem ir vismaz viena frekvencu
joslas galvene, skrembléSanai.

7.  Kabeltikla uztvéréjs digitala plassazinas videosignala uz-
tverSanai, turklat kabeltikla uztvéréjs satur:

- [idzekli (r700) digitala plassazinas videosignala uztverSanai;

- Iidzekli (r702) sanemta digitala plaSsazinas videosignala
demodulé$anai, izmantojot ortogonalas frekvencédales multiplek-
séSanas (OFDM) metodi;

- Iidzekli (r708) signala kadra iegGSanai no demoduléta digitala
plaSsazinas videosignala, turklat signala kadrs satur preambulas
datu simbolus un servisa datu simbolus;

- [idzekli (r711) servisa datu simbolu atpakalmijkartoSanai péc
laika datu masiva dala, turklat servisa datu simboli ir sadaliti vismaz
viena datu masiva dala un katra datu masiva dala nes vienu vai
vairakus fizikala slana kanalus (PLP);

- Iidzekli (r713-C) péc laika mijkartoto servisa datu simbolu
dekartéSanai uz servisa datiem;

- Iidzekli (r715-C) dekartéto servisa datu dekodéSanai péc
LDPC dekodéSanas shémas, turklat servisa dati ir ietverti viena
vai vairakos PLP;

- Iidzekli (r716-C) vismaz vienas frekvenc€u joslas galvenes
aizvak$anai no dekodétajiem servisa datiem;

- Iidzekli (r710-L1) preambulas datu simbolu, izslédzot pilotpo-
zicijas preambulas datu simbolos, atpakalmijkartoSanu péc laika;

- [idzekli (r713-L1) péc laika atpakalmijkartoto preambulas datu
simbolu dekartéSanai uz preambulas datiem;

- Iidzekli (r715-L1) dekartéto preambulas datu dekodésanai péc
LDPC dekodéSanas shémas,

turklat preambulas datu simboli ir sadaliti blokos ar vienadu
frekvencu joslas platumu, un datu masiva dalas frekvencu joslas
platums neparsniedz katra bloka joslas platumu.

8.  Kabeltikla uztveréjs saskana ar 7. pretenziju, kas papildus
satur lidzekli (r207-1) servisa datu, kuriem ir vismaz viena frekvencu
joslas galvene, deskremblésanai.
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(54) POLIETILENGLIKOLA KOMPOZICIJAS HERPES LA-
BIALIS, HERPES GENITALIS, UN HERPES ZOSTER
RECIDIVA IEROBEZOSANAI
POLYETHYLENE GLYCOL COMPOSITIONS FOR CON-
TROLLING RELAPSE OF HERPES LABIALIS, HERPES
GENITALIS, AND HERPES ZOSTER

(57) 1. Polietilenglikols izmantoSanai panémiena, lai samazi-
natu herpes labialis recidivu biezumu, aizkavétu to recidivu, un/vai
noveérstu to recidivu ar lokalu ievadiSanu, kur ievadiSanas periods
ir vismaz 4 nedélas.

2. Polietilénglikols izmanto$anai saskana ar 1. pretenziju,
raksturigai ar to, ka ievadiSanas periods ir vismaz 8 nedélas.

3.  Polietilénglikols izmanto$anai saskana ar 1. pretenziju,
raksturigai ar to, ka ievadiS8anas periods ir vismaz 3 nedélas.

4.  Polietilenglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
3. pretenzijai, lai samazinatu herpes labialis recidivu biezumu ar
lokalu ievadisanu.

5.  Polietilenglikols izmanto$anai saskana ar jebkuru no 1. Iidz
3. pretenzijai, lai aizkavétu herpes labialis recidivu ar lokalu ieva-
disanu.

6.  Polietilenglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. Iidz
3. pretenzijai, lai novérstu herpes labialis recidivu ar lokalu ieva-
disanu.

7. Polietilénglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. Iidz
6. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana ir viena vai
vairakas kermena vietas, kur notikusi aktiva virusa infekcija, vai
vieta, kur nav aktivas infekcijas pazimes, bet kur aktiva infekcija
biezi notiek vai gaidams, ka tur varétu notikt.

8.  Polietilenglikols izmanto$anai saskana ar jebkuru no 1. Ildz
6. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana ir uz arstéjama
pacienta lGpam un/vai ap tam.

9.  Polietilenglikols izmanto$anai saskana ar jebkuru no 1. Iidz
6. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana ir vismaz dalgji
uz arstéjama pacienta lipam un uz apkartéjas sejas adas <1 cm
no lipu malas.

10  Polietilénglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lldz
6. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana notiek uz
arstéjama pacienta abu lGpu pilnas virsmas.

11.  Polietilenglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
6. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadi$ana notiek uz ar-
stéjama pacienta abu lGpu pilnas virsmas un uz apkartéjas sejas
adas <1 cm no lipu malas.

12. Polietilenglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
11. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana notiek vienu
[ldz piecas reizes diena.

13. Polietilénglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lldz
11. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana notiek vienu
[1dz tris reizes diena.

14. Polietilenglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lidz
11. pretenzijai, raksturigai ar to, ka lokala ievadiSana notiek divas
reizes diena.

15.  Polietilénglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lldz
14. pretenzijai, raksturigs ar to, ka polietilénglikols ir ar svérti vidéjo
molekulsvaru (Mw) no 200 Iidz 20000.

16. Polietilénglikols izmantoSanai saskana ar jebkuru no 1. lldz
14. pretenzijai, raksturigs ar to, ka polietilénglikols ir polietilénglikols
ar sverti vidéjo molekulsvaru (Mw) no 200 lidz 1000, vai polietilen-
glikols ar sverti vidéjo molekulsvaru (Mw) no 1000 Iidz 15000, vai
to abu maisijums.

17. Polietilénglikola izmantoSana medikamenta razoSana, lai
samazinatu recidiva biezumu, aizkavétu recidivu, vai noveérstu re-
cidivu herpes labialis infekcijai ar medikamenta lokalu ievadiSanu,
raksturigu ar to, ka ievadiSanas periods ir vismaz 4 nedélas.

18. Polietilenglikola izmantoSana saskana ar 17. pretenziju,
raksturiga ar to, ka zalu ievadiSanas periods ir vismaz 8 nedélas.

19. Polietilenglikola izmantoSana saskana ar 17. pretenziju,
raksturiga ar to, ka zalu ievadiSanas periods ir vismaz 3 ménesi.

20. Polietiléenglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no
17. 'dz 19. pretenzijai, medikamenta razoSanai, lai samazinatu
recidivu biezumu herpes labialis infekcijai ar medikamenta lokalu
ievadiSanu.
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21. Polietilénglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no 17. lidz
19. pretenzijai, medikamenta razoSanai, lai aizkavétu recidivus
herpes labialis infekcijai ar medikamenta lokalu ievadiSanu.

22. Polietilénglikola izmantoSana saskana ar jebkuru no 17. lidz
19. pretenzijai, medikamenta razoSanai, lai novérstu recidivus
herpes labialis infekcijai ar medikamenta lokalu ievadiSanu.

23. Polietilénglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no 17. lidz
22. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadi$ana notiek viena
vai vairakas kermena vietas, kur notikusi aktiva virusa infekcija, vai
vieta, kur nav aktivas infekcijas pazimes, bet kur aktiva infekcija
biezi notiek vai gaidams, ka tur varétu notikt.

24. Polietilénglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no 17. lidz
22. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadiSana ir uz arstéjama
pacienta lGpam un/vai ap tam.

25. Polietilénglikola izmantoSana saskana ar jebkuru no 17. lidz
22. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadiSana ir vismaz
dalgji uz arstéjama pacienta lGpam un uz apkartéjas sejas adas
<1 cm no ldpu malas.

26. Polietilénglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no 17. lidz
22. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadiSsana notiek uz
arstéjama pacienta abu lGpu pilnas virsmas.

27. Polietilénglikola izmantoSana saskana ar jebkuru no 17. lidz
22. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadiSsana notiek uz
arstéjama pacienta abu lTpu pilnas virsmas un uz apkartéjas sejas
adas <1 cm no lipu malas.

28. Polietilénglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no 17. lidz
27. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadisana notiek vienu
[ldz piecas reizes diena.

29. Polietilénglikola izmanto$ana saskana ar jebkuru no 17. lidz
27. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadi$ana notiek vienu
[1dz tris reizes diena.

30. Polietilenglikola izmantoSana saskana ar jebkuru no 17. lidz
27. pretenzijai, raksturiga ar to, ka lokala ievadiSsana notiek divas
reizes diena.

31. Polietilenglikola izmantoSana saskana ar jebkuru no 17. lidz
30. pretenzijai, raksturiga ar to, ka polietilénglikols ir ar svérti vidéjo
molekulsvaru (Mw) no 200 Iidz 20000.

32. Polietilénglikola izmantoSana saskana ar jebkuru no 17. lidz
30. pretenzijai, raksturiga ar to, ka polietilénglikols ir polietilénglikols
ar sverti vidéjo molekulsvaru (Mw) no 200 lidz 1000, vai polietilen-
glikols ar sverti vidéjo molekulmasu (Mw) no 1000 Iidz 15000, vai
to abu maisijums.

(51) B29B 9/14200601)
C08J 9/00200607)
(21) 11180461.3 (22) 07.09.2011
(43) 13.03.2013
(45) 25.12.2013
(73) Armacell Enterprise GmbH & Co. KG, Zeppelinstrasse 1,
12529 Schoénefeld OT Waltersdorf, DE
(72) PAETZ-LAUTER, Karl, DE
LI, Jie, CH
MELLER, Mika, FI
(74) von Finer, Nicolai, et al, Von Fiiner Ebbinghaus, Finck, Hano
Patentanwalte, Mariahilfplatz 3, 81541 Miinchen, DE
Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS, a/k 109, Riga, LV-1082,
Lv
(54) ZEMAS MOLEKULMASAS POLIALKILENA TEREFTALA-
TA EKSTRUZIJAS EKSPANSIJA PALIELINATU LODISU
RAZOSANAI
EXTRUSION EXPANSION OF LOW MOLECULAR
WEIGHT POLYALKYLENE TEREPHTHALATE FOR PRO-
DUCTION OF EXPANDED BEADS
(57) 1. Polialkilena tereftalata sveku ekspandétas lodites,
turklat ekspandétas lodites satur Stnveida kodolu, kas iekapsuléts
ar kompaktu apvalku, un to blivums saskana ar DIN ISO 1183 ir
mazaks par 400 kg/m®, bez tam ekspandétajam loditéem iekséja
viskozitate saskana ar ASTM D4603-03 ir 0,69 dl/g un to kuSanas
viskozitate n, 280 °C grados saskana ar ASTM D4440 ir lielaka
par 300 Pa-s.
2. Lodites saskana ar 1. pretenziju, kuru kompakta apvalka
biezums ir mazaks par 120 pm.

(11) 2567799
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3. Lodites saskana ar 1. pretenziju, kuru Stunveida kodols ietver
mikrosdnveida slani un precizu $nas centru, un Stnas izmérs ir
mazaks par 400 um.

4.  Lodites saskana ar 1. pretenziju, kuru dalinas izmérs ir no
1 hidz 20 mm.

5. Lodites saskana ar 1. pretenziju, turklat lodiSu kristalizacijas
pakape ir zemaka par 10 %.

6. Lodites saskana ar 1. pretenziju, turklat polialkiléna tere-
ftalata svekiem pirms izpleSanas procesa iek$éja viskozitate saskana
ar ASTM D4603-03 ir zemaka par 1,0 dl/g.

7.  Lodites saskana ar 6. pretenziju, turklat polialkileéna tere-
ftalats ir polietiléna tereftalats.

8. Lodites saskana ar 7. pretenziju, turklat polietiléna tere-
ftalats ir izvéléts no pudelu kategorijas PET svekiem, kuru ieks&ja
viskozitate (V) saskana ar ASTM D4603-03 ir 0,75 Iidz 1,00 dl/g,
Skiedru kategorijas PET svekiem, kuru iek$&ja viskozitate IV saskana
ar ASTM D4603-03 ir no 0,55 Iidz 0,67 dl/g vai patérétaju atkri-
tumu PET svekiem vai to maisijumam, kuru iek$€ja viskozitate IV
saskana ar ASTM D4603-03 ir mazaka par 1,0 dl/g.

9. Lodites saskana ar 1. pretenziju, turklat tiek izmantots mul-
tifunkcionals, paplasinatas virknes savienojums un tas ir izvéléts no
tetrakarboksildianhidrida, poliepoksidiem, oksazoliniem, oksaziniem,
acillaktamiem vai stereospecifiski traucéta fenola antioksidanta vai
to maisijuma.

10. Panémiens ekspandétu lodiSu saskana ar jebkuru no 1. lidz
9. pretenzijai iegtsanai, kas ietver polialkiléna tereftalata ekstrizijas
uzputoSanu un kauséjuma pavediena granuléSanu.

11.  Zemuadens granuléSanas panémiens saskana ar 10. pre-
tenziju, turklat maisijuma kauséjums, kas atbrivots no veidnes
sprauslam, tiek granuléts ar rotéjoSam lapstinam tddens vidé, turklat
dzeséjosais Udens tiek padots ar temperatiru, zemaku par 90 °C,
un tiek izmantots Gdens pretspiediens, mazaks par 10 bar.

12. lIzstradajumi vai pusfabrikatu dalas, kas satur ekspandétas
lodites saskana ar jebkuru no 1. lidz 9. pretenzijai.

(51) AG1K 38/17200500
CO7K 1/36(200600
CO7K 16/0620050")
AG61K 35/161200600
A61K 9/0800501
CO7K 1/301200600
AG61K 47/181200600
A61K 9/0020050"

(21) 11729200.3 (22) 26.05.2011

(43) 10.04.2013

(45) 09.07.2014

(11) 2575762

(31) 789365 (32) 27.05.2010 (33) US
842944 23.07.2010 us
2010202125 26.05.2010 AU

(86) PCT/US2011/038247 26.05.2011

(87) W0O2011/150284 01.12.2011

(73) Baxter International Inc, One Baxter Parkway, Deerfield, IL
60015, US
Baxter Healthcare SA, Thurgauerstrasse 130, 8152 Glattpark
(Opfikon), CH

(72) TESCHNER, Wolfgang, AT
SCHWARZ, Hans-Peter, AT
MADLENER, Ruth, AT
SVATOS, Sonja, AT
PLJEVLJAKOVIC, Azra, AT
WEBER, Alfred, AT

(74) HOFFMANN EITLE, Patent- und Rechtsanwalte, Arabella-
stralRe 4, 81925 Munchen, DE
Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

(54) SERINA PROTEAZES INHIBESANA AR SIKI SASMAL-
CINATA SILICIJA DIOKSIDA APSTRADASANU
REMOVAL OF SERINE PROTEASES BY TREATMENT
WITH FINELY DIVIDED SILICON DIOXIDE

(57) 1. Panémiens serina protedzes vai serina proteazes

zimogéna daudzuma samazinasanai plazmas mérka proteina
kompozicija, kas satur Sadas stadijas:
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(a) pirma mérka proteina bagatinasana, lai iegltu pirmo ba-
gatinato kompoziciju;

(b) kompozicijas kontaktéSana ar siki sasmalcinato silicija diok-
stdu (SiO,) apstaklos, kas pieméroti, lai saistitu vismaz vienu serina
proteazi vai serina proteadzes zimogénu; un (c) SiO, atdali$ana no
kompozicijas, lai aizvaktu saistito serina proteazi, kur vismaz viena
serina proteaze vai serina proteazes zimogéns ir faktors Xla (FXla),
faktors Xlla (FXlla), faktors XI (FXI) vai faktors XII (FXII),
kur pirma mérka proteina bagatindSanas stadija ir proteina no-
gulsnésanas stadija,
kur proteina nogulsnéSanas stadija ir spirta frakcionéSanas sta-
dija, un
kur plazmas mérka proteins ir izvéléts no iminglobulina (lg), albu-
mina, alfa-1-antitripsina (A1PI), butirilholinesetrazes, komplementas
sistémas proteina un inter-alfa-tripsina inhibitora (lal).

2. Panémiens saskana ar 1. pretenziju, kas papildus satur otra
mérka proteina bagatinaSanas stadiju un péc tam bagatinatas kom-
pozicijas kontaktéSanu ar siki sasmalcinato silicija dioksidu (SiO,).

3.  Panémiens saskana ar 2. pretenziju, kur otra mérka proteina
bagatinasanas stadija ir:

(i) proteina nogulsnésanas stadija;

(ii)  ultrafiltracijas/diafiltracijas stadija vai

(iii) hromatografiska bagatinasanas stadija.

4. Panémiens saskana ar 3. pretenziju, kur proteina nogulsné-
Sanas stadija ir spirta frakcionéSanas stadija.

5. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. [ldz 4. pretenzijai,
kas péc kompozicijas kontaktéSanas ar siki sasmalcinato silicija
dioksTdu (SiO,) papildus satur treSo mérka proteina bagatinaSanas
stadiju.

6. Panémiens saskana ar 5. pretenziju, kur tre§8 mérka
proteina bagatinaanas stadija ir:

(i) proteina nogulsnésanas stadija;

(ii)  ultrafiltracijas/diafiltracijas stadija vai

(iii) hromatografiska bagatinasanas stadija.

7. Panémiens saskana ar 6. pretenziju, kur proteTna nogulsné-
Sanas stadija ir spirta frakcionéSanas stadija.

8.  Panémiens saskana ar 3. vai 6. pretenziju, kur hromato-
grafiskas bagatinasanas stadija satur $adas apak$stadijas:

(i)  plazmas mérka proteina kompozicijas kontakté$ana ar hro-
matografijas svekiem apstaklos, kas pieméroti, lai saistitu plazmas
mérka proteinu,

(i) plazmas mérka proteina eluéSana no hromatografijas
svekiem.

9. Panémiens saskana ar 3. vai 6. pretenziju, kur hromato-
grafiska bagatinasanas stadija satur Sadas apak$stadijas:

(i) pirmas no plazmas iegitas mérka proteina kompozicijas
kontaktéSana ar hromatografijas svekiem apstaklos, kas pieméroti,
lai saistitu vismaz vienu piemaisijumu,

(i)  sveku atdaliS8ana no plazmas mérka proteina kompozicijas,
kur (i) apakSstadija plazmas mérka proteins nesaistas pie hroma-
tografijas svekiem.

10. Panémiens saskana ar 8. vai 9. pretenziju, kur hromato-
grafijas sveki ir izveléti no §adas virknes: anjonu apmainas sveki,
katjonu apmainas sveki, hidrofobas mijiedarbibas sveki, jaukta
veida sveki, hidroksiapatita sveki, ligandu afinie sveki, imtnafinie
sveki un sveki planslana hromatografijai.

11.  Panémiens saskana ar 3. vai 6. pretenziju, kur hromatogra-
fiska bagatinasanas stadija satur stadiju vismaz viena piemaisijuma
atdaliS8anai no mérka proteina péc lieluma un formas, izmantojot
planslana hromatografiju.

12. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. lidz 11. pretenzijai,
kur plazmas mérka proteins ir komplementas sistémas proteins
un kur komplementas sistémas proteins ir izvéléts no virknes,
kura satur faktoru H (FH), faktoru D, komplemento proteinu C3 un
C4 saistoSo proteinu.

13. Panémiens saskana ar jebkuru no 1. lldz 12. pretenzijai,
kur plazmas mérka proteina kompozicija ir razoSanas starpprodukts.

14. Panémiens saskana ar jebkuru no iepriekS&jam pretenzijam,
kur kompozicija reagé ar SiO, ar $adu galigo koncentraciju:

(i) vismaz 1 g SiO,/g proteina;

(i) vismaz 2 g SiO,/g proteina vai

(iii) vismaz 2,5 g SiO,/g proteina.

15. Panémiens saskana ar jebkuru no iepriekS&jam pretenzijam,
kur serina proteaze vai serina proteazes zimogéns ir:

(i) faktors XI;

(i) faktors XII;

(iii) faktors Xla; vai
(iv) faktors Xlla.

(51) CO7D 471/10200697
A61K 31/438(20050)
AG61P 25/04(20007)

(21) 11737904.0

(43) 05.06.2013

(45) 26.03.2014

(31) 10007822

(11) 2598503

(22) 27.07.2011

(32) 28.07.2010 (33) EP
(86) PCT/EP2011/003771 27.07.2011
(87) W02012/013343 02.02.2012
(73) Grinenthal GmbH, Zieglerstrasse 6, 52078 Aachen, DE
(72) LINZ, Klaus, DE
ZEMOLKA, Saskia, DE
NOLTE, Bert, DE
SCHUNK, Stefan, DE
SCHICK, Hans, DE
(74) Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV
(54) CIS-TETRAHIDRO-SPIRO(CIKLOHEKSAN-1,1’-
PIRIDO[3,4-B]INDOL)-4-AMINA ATVASINAJUMI
CIS-TETRAHYDRO-SPIRO(CYCLOHEXAN-1,1’-
PYRIDO[3,4-B]INDOL)-4-AMINE DERIVATIVES
(57) 1. Savienojums ar visparigo formulu (IIl)

kur

R, ir H vai CH3,

R, ir H vai halogéna atoms,

R, ir H vai halogéna atoms,

R, ir H, halogéna atoms vai -OC, alkilgrupa un

R, ir H, halogéna atoms vai -OC, ,alkilgrupa,

brivas bazes vai fiziologiski pienemamu salu forma.

2. Savienojums saskana ar 1. pretenziju, kur R, ir H un/vai
R, ir F.

33. Savienojums saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kur R, un
R, vai nu abi ir H, vai abi ir -OCH,.

4.  Savienojums saskana ar jebkuru no iepriek$&jam preten-
zijam, kas ir izvéléts no rindas:

*  (E)-1-((1s,4s)-4-(dimetilamino)-4-fenil-3’,4’-dihidrospiro[ciklo-
heksan-1,1-pirido[3,4-b]indol]-2’(9’H)-il)-3-fenilprop-2-en-1-ons,

*  (E)-1-((1s,4s)-4-(dimetilamino)-4-(3-fluorfenil)-3’,4’-dihidrospiro-
[cikloheksan-1,1’-pirido[3,4-b]indol]-2'(9'H)-il)-3-fenilprop-2-en-1-ons,

* (E)-1-((1s,4s)-4-(dimetilamino)-6’-fluor-4-(3-fluorfenil)-3’,4’-
dihidrospiro[cikloheksan-1,1’-pirido[3,4-b]indol]-2’(9’H)-il)-3-fenilprop-
2-en-1-ons,

*  (E)-1-((1s,4s)-4-(dimetilamino)-6’-fluor-4-fenil-3’,4’-dihidrospiro-
[cikloheksan-1,1’-pirido[3,4-b]indol]-2'(9'H)-il)-3-fenilprop-2-en-1-ons,

*  (E)-1-((1s,4s)-4-(dimetilamino)-4-(4-fluorfenil)-3’,4’-dihidrospiro-
[cikloheksan-1,1’-pirido[3,4-b]indol]-2'(9'H)-il)-3-fenilprop-2-en-1-ons,
brivas bazes vai fiziologiski pienemamu salu forma.

5. Savienojums saskana ar jebkuru no 1. lidz 4. pretenzijai
ar struktdru

1459



Apstiprinatie Eiropas patenti

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

brivas bazes vai fiziologiski pienemamu salu forma.

6.  Savienojums saskana ar jebkuru no 1. Iidz 4. pretenzijai
izmantoSanai par medikamentu.

7.  Farmaceitiska kompozicija, kas satur fiziologiski pienemamu
neséju un savienojumu saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai.

8. Kompozicija saskana ar 7. pretenziju, kura

- ir cieta, Skidra vai pastveida un/vai

- satur savienojumu saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai
daudzuma no 0,001 Iidz 99 masas % no kopé&jas kompozicijas
masas.

9.  Zalu forma, kas satur farmaceitisku kompoziciju saskana
ar 7. vai 8. pretenziju.

10. Zalu forma saskana ar 9. pretenziju, kas ir pagatavota
ievadiSanai ne biezak ka reizi diena.

11.  Zalu forma saskana ar 9. vai 10. pretenziju, kas ir paga-
tavota sistémiskai ievadisanai.

12. Zalu forma saskana ar 11. pretenziju, kas ir paredzéta
peroralai ievadiSanai.

13. Zalu forma saskana ar 12. pretenziju, kas satur savienojumu
saskana ar jebkuru no 1. Iidz 5. pretenzijai deva, kas ir robezas
no 1,0 pg Iidz 10 mg, nemot véra brivas bazes molekulmasu.

14. Savienojuma saskana ar jebkuru no 1. [ldz 5. pretenzijai
izmanto$ana neiropatisku un/vai hronisku sapju arstésana.

15. Savienojums saskana ar 14. pretenziju, kas paredzéts
ievadiSanai ne biezak ka reizi diena.

(51) AG6TL 27/44200601
AG1TL 27/46200607)
AGTL 27/54200607)
(21) 12169943.3
(43) 04.12.2013
(45) 14.05.2014
(73) Skulle Implants OY, Hdmeenkatu 26, 20700 Turku, FI
(72) VALLITTU, Pekka, FI
(74) Turun Patenttitoimisto Oy, P.O. Box 99, 20521 Turku, FI
Nina DOLGICERE, Patentu agentira KDK, a/k 185, Riga,
LV-1084, LV

(54) IMPLANTATS
AN IMPLANT

(57) 1. Implantats, kas satur vismaz divas kartas, kas ir
izveidotas no Skiedras, un bioaktivais materials ir ieklauts starp
minétajam vismaz divam kartam, kur

- vismaz viena no 8§im kartam ir vismaz galvenokart izveidota
no sieta,

- kas ir izveidots no stikla Skiedras ar diametru 3-100 ym, un
kur

- sieta acu izmérs tiek izvéléts tads, lai bioaktivais materials
tiktu turéts implantata,

- Kkartas ir ieklautas matricé, kas ir izveidota no svekiem, kuri
tiek izvéléti no rindas, kas sastav no aizvietotiem un neaizvietotiem
dimetakrilatiem un metakrilatiem,

- kartas sava starpa ir savienotas gar implantata kontdru,
raksturigs ar to, ka bioaktivo materialu izvélas no rindas, kas
sastav no bioaktiva stikla, hidroksiapatita, trikalcija fosfata un to
maisijumiem dalinu veida.

2. Implantats saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka stikla Skiedra ir izveidota no S-stikla, E-stikla vai bioaktiva stikla
kompozicijas.

(11) 2668967

(22) 30.05.2012
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3. Implantats saskana ar 1. vai 2. pretenziju, kas raksturigs
ar to, ka Skiedras diametrs ir 4-25 ym.

4. Implantats saskana ar 1. pretenziju, kas raksturigs ar to,
ka bioaktiva materiala dalinu izmérs ir 10-1000 um.

5.  Implantats saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam,
kas raksturigs ar to, ka sieta acu izmérs ir 9-990 pm.

6. Implantats saskana ar jebkuru no iepriek$&jam pretenzijam,

kas raksturigs ar to, ka divas sieta kartas ar ir savienotas sava
starpa gar grieSanas Imiju.

7. Implantats saskana ar 6. pretenziju, kas raksturigs ar to, ka
grieSanas Iinija ir izveidota no neorientétas nepartrauktas Skiedras.
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Papildu aizsardzibas sertifikati

(Eiropas Parlamenta un Padomes regulas (EK) Nr. 469/2009
(06.05.2009) par papildu aizsardzibas sertifikatu zalém 11. panta
pirma dala; un Eiropas Parlamenta un Padomes regulas (EK)
Nr. 1610/96 (23.06.1996) par papildu aizsardzibas sertifikata ievie-
Sanu attieciba uz augu aizsardzibas Iidzekliem 11. pants). Sertifikata
numura ,z” nozimé zales, bet ,a” — augu aizsardzibas I1dzekli.

(21)
(54)
(73)

(74)

(92)
(93)
(94)
(95)

(96)
(97)

C/LV2014/0014/z (22) 08.04.2014
Karbamataizvietoti pirazolopiridini

BAYER INTELLECTUAL PROPERTY GmbH, Alfred-Nobel-
Strasse 10, 40789 Monheim, DE

Licija KUZJUKEVICA, Agentira PETERSONA PATENTS,
a/k 61, Riga, LV-1010, LV

EU/1/13/907, 27.03.2014

EU/1/13/907, 27.03.2014

25.04.2028

Riociguats vai ta farmaceitiski pienemams sals, izomérs

vai hidrats (ADEMPAS)
03727359.6, 25.04.2003
EP1506193, 21.06.2006

(21)
(54)

(73)
(74)

(92)
(93)
(94)
(95)
(96)
(97)

C/LV2014/0015/z (22) 08.04.2014

Fenetanolamina atvasindjumi elpoSanas sistémas slimibu
arstédanai

GLAXO GROUP LIMITED, 980 Great West Road, Brentford,
Middlesex TW8 9GS, GB

Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala Tpasuma
agentdra, SIA, a/k 98, Riga, LV-1050, LV

EU/1/13/886/001-006, 13.11.2013
EU/1/13/886/001-006, 13.11.2013

11.09.2027

Vilanterols vai ta sals, vai solvats (RELVAR-ELLIPTA)
02760407.3, 09.11.2002

EP1425001, 17.12.2008
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(71) Pieteicejs
(72) lzgudrotajs
(73) Tpasnieks

Pieteicéju, izgudrotaju un Tpasnieku alfabétiskais raditajs

(21)

Pieteikuma

numurs

(51)
Klase

lzgudrojumu pieteikumu

publikacijas

A

ANTONOVS, Dmitrijs

B

BERZINS, Roberts
BERZINS, Uldis

BIELA-DAILIDOVICA,
Edite

CIFANSKIS, Semjons

JAKUSEVICS, Viadimirs

K

KAKITIS, Aivars
KEPP EU, SIA

KLEINBERGS, Valdis
KOMASS, Toms

KOMKOVS, Jurijs
KRAVTSOQV, Anatoly

KRONBERGS, Andris
KRONBERGS, Eriks

LATVIJAS
LAUKSAIMNIECIBAS
UNIVERSITATE

MILLERE, Ruta

N

NARICA, Pavels

P

PREIKSS, limars

PULKIS, Kristaps

R

REZEKNES
AUGSTSKOLA, Vides
tehnologiju parneses
kontaktpunkts

RIGAS TEHNISKA
UNIVERSITATE
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P-14-54

P-13-219

P-13-219

P-14-54

P-14-55

P-14-55

P-13-219
P-13-32

P-13-221
P-13-220

P-13-22
P-13-32

P-13-218
P-13-218

P-13-216

P-13-218
P-13-219

P-13-220

P-13-221

P-13-216

P-13-22

P-13-216

P-13-216

P-13-22

P-14-54

P-14-55

H02J13/00
HO2H9/00
GO06F19/00

A01F29/09
B26D1/14
A01F29/09
B26D1/14

H02J13/00
HO2H9/00
GO06F19/00

B63H1/36

B63H1/36

A01F29/09
B26D1/14
C01B33/037
C22B9/22
F23B30/04
FO3D11/04
F03D3/00
B23Q11/10
C01B33/037
C22B9/22
A01F29/02
A01F29/02

E04B1/86
C04B18/24
A01F29/02
A01F29/09
B26D1/14
FO3D11/04
F03D3/00
F23B30/04

E04B1/86
C04B18/24

B23Q11/10

E04B1/86
C04B18/24
E04B1/86
C04B18/24

B23Q11/10

H02J13/00
HO2H9/00
GO06F19/00
B63H1/36

(71) Pieteicéjs (21)

(72) lzgudrotajs Pieteikuma
(73) Tpasnieks numurs
SAUHATS, Antans P-14-54
SKUJANS, Juris P-13-216
SNIDERS, Andris P-13-220
SNORE, Edvins P-13-31
STEINERTS, Andris P-13-216
UTANS, Andrejs P-14-54
VERDINS, Gunars P-13-221

(51)
Klase

H02J13/00
HO02H9/00
GO6F19/00
E04B1/86
C04B18/24

FO3D11/04
FO3D3/00
B60R11/02
E04B1/86
C04B18/24

H02J13/00
HO02H9/00
GO6F19/00

F23B30/04

(71) Pieteicéjs (21) (51)
(72) lzgudrotajs Pieteikuma Klase
(73) TIpasnieks numurs
Izgudrojumu patentu
publikacijas
B
BERZINé, Agris P-12-190 B05C7/02
- - B05D7/22
- P-12-191 B05C7/02
- - B05D7/22
BEZRUKOVS, Valérijs P-12-190 B05C7/02
- - B05D7/22
- P-12-191 B05C7/02
- - B05D7/22
E
ERGLIS, Andrejs P-13-10 AB1B17/22
GALKINS, llja P-12-156 HO04L12/42
- - HO04L12/46
- - HO04L7/00
- P-12-157 HO04L12/42
- - HO04L12/42
- - HO04L7/00
- P-12-158 HO04L12/42
- - HO04L12/02
- - HO04L7/00
L
LESINS, Andris P-12-190 B05C7/02
- - B05D7/22
- P-12-191 B05C7/02
- - B05D7/22
M
MUNDI, Maris Ralfs P-13-14 B60G17/00
R
RIGAS TEHNISKA
UNIVERSITATE P-12-156 HO04L12/42
- - HO04L12/46
- - HO04L7/00
- P-12-157 HO04L12/42
- - HO04L12/42
- - HO04L7/00
- P-12-158 HO04L12/42
- - HO04L12/02
- - HO04L7/00
S
SISTEMU
INOVACIJAS, AS P-13-10 AB1B17/22
STEPANOVS, Andrejs P-12-156 HO04L12/42
- - HO04L12/46
- - HO04L7/00
- P-12-157 HO04L12/42
- - HO04L12/42
- - HO04L7/00
- P-12-158 HO04L12/42
- - HO04L12/02
- - HO04L7/00
\'
VENTSPILS
AUGSTSKOLA P-12-190 B05C7/02
- - B05D7/22
- P-12-191 B05C7/02
- - B05D7/22
VOROBJOVS, Maksims P-12-156 HO04L12/42
- - HO04L12/46
- - HO04L7/00
- P-12-157 HO04L12/42
- - HO04L12/42
- - HO04L7/00
- P-12-158 HO04L12/42
- - HO04L12/02
- - HO04L7/00
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(21) Pieteikuma (11) Publikacijas
vai patenta
numurs

numurs

(51)
Klase

(21) Pieteikuma (11) Publikacijas
numurs vai patenta
numurs

Izgudrojumu pieteikumu un patentu numuru raditajs

(51)
Klase

Izgudrojumu pieteikumu

Izgudrojumu patentu

publikacijas publikacijas
P-13-22 14905 B23Q11/10 P-12-156 14859 H04L12/42
P-13-31 14906 B60R11/02 - HO04L12/46
P-13-32 14908 C01B33/037 - HO04L7/00
- C22B9/22 P-12-157 14860 H04L12/42
P-13-216 14909 E04B1/86 - H04L12/42
- C04B18/24 - HO04L7/00
P-13-218 14903 A01F29/02 P-12-158 14861 H04L12/42
P-13-219 14904 A01F29/09 - HO04L12/02
- B26D1/14 - HO04L7/00
P-13-220 14910 FO3D11/04 P-12-190 14866 B05C7/02
- F03D3/00 - B05D7/22
P-13-221 14911 F23B30/04 P-12-191 14867 B05C7/02
P-14-54 14912 H02J13/00 - B05D7/22
- HO2H9/00 P-13-10 14883 AB1B17/22
- GO6F19/00 P-13-14 14894 B60G17/00
P-14-55 14907 B63H1/36
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Registrétas prec¢u zimes

Publikacijas par registrétajam prec¢u zimém sakartotas to registracijas numuru seciba. Katra publikacija satur visus datus, kas registracijas

brid1 ieklauti Valsts registra zinas.

Pre€u zimes registracija ir spéka 10 gadus, skaitot no pieteikuma datuma, ja ta netiek pirms $§a termina dzésta péc precu zZimes Tpasnieka
iniciativas, atzita par spéka neeso$u vai atcelta (likums ,Par pre€u zZimém un geografiskas izcelsmes noradém”, 21. panta pirma dala). Ar
dienu, kad publicéts pazinojums par precu zimes registraciju (datums, kas noradits katras lappuses aug$mala), pilnd apjoma stajas speka
iznémuma tiestbas uz registréto zimi, ieskaitot iznémuma tiesibas attieciba pret citam personam (8a likuma 4. panta divpadsmita dala).

Ar publikacijas dienu iestajas ar iebildumu periods. leinteresétas personas, samaksajot attiecigu nodevu, triju ménesu laika no $is
dienas var iesniegt Patentu valdes Apelacijas padomé rakstveida iebildumu pret zZimes registraciju, to pienacigi argumentéjot un pamatojot
ar atsaucém uz likuma noteikumiem saskana ar likuma ,Par pre€u Zimém un geografiskas izcelsmes noradém” 18. pantu.

Starptautiski pienemtie kodi (INID kodi), kas izmantoti

precu zimju datu identificéSanai:

(111) Registracijas numurs
Registration number

(116) Registracijas atjaunojuma numurs, ja tas atSkiras no
sakotngja registracijas numura
Renewal number where different from initial registration
number

(141) Registracijas darbibas partrauk$anas datums
Date of the termination of the registration

(151) Registracijas datums
Registration date

(210) Pieteikuma numurs
Application number

(220) Pieteikuma datums
Filing date of the application

(230) Izstades prioritates dati
Exhibition priority data

(300) Konvencijas prioritates dati:
pieteikuma numurs, pieteikuma datums, valsts kods
Convention priority data:
application number, filing date, code of country

(350) Senioritates dati (attieciba uz Latviju):
registracijas numurs, registracijas datums
Seniority data (in relation to Latvia):
registration number, registration date

(399) Zinas par parregistréto dokumentu, kas bija spéka PSRS
(parregistrétajam zimém)

Data relating to the registration previously in force in SU
(for re-registered marks)

(511) Precu un pakalpojumu starptautiskas klasifikacijas (Nicas
klasifikacijas) indeksi; precu un/vai pakalpojumu saraksts
Indication of the International Classification of Goods and
Services (Nice Classification); list of goods and/or services

(526) Zimes elementi, kas izslégti no aizsardzibas (disklamacija)
Elements excluded from protection (disclaimer)

(531) Zimju figuralo elementu starptautiskas klasifikacijas
(Vines klasifikacijas - CFE) indeksi
Indication of the International Classification of the Figurative
Elements of Marks (Vienna Classification - CFE)

(540) Zimes attéls
Reproduction of the mark

(551) Norade, ka 81 zZime ir kolektiva pre¢u zime
Indication that the mark is a collective mark

(554) Telpiska zime
Three-dimensional mark

(555) Holografiska zime
Hologram mark

(556) Skanu zime, tas raksturojums
Sound mark, including characteristics

(571) Zimes apraksts
Description of mark
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(580) Registracijas grozijumu ieraksta datums (Tpasumtiesibu
pareja, grozijumi vardos, nosaukumos vai adreseés,
registracijas darbibas partrauk$ana u.tml.)

Date of recording of a transaction in respect of the
registration (change in ownership, change in name or
address, termination of protection, etc.)

(591) Norade par zimes aizsardzibu krasas
Indication concerning colours claimed

(600) Juridiski saistitu pieteikumu dati, pieméram, dati par bij.
PSRS pieteikumu, uz kuru saskana ar LR Ministru
Padomes 1992. gada 28. februara Iemumu Nr. 72 pamatots
Latvijas pieteikums, vai Kopienas prec¢u zimes pieteikumu

References to legally related applications, e.g., data of the
SU application, on which LV application is based accord-
ing to the provisions of the Decision of the Council of
Ministers of the Republic of Latvia No. 72, adopted on
February 28, 1992, or a Community Trade Mark application
(641) Sakotnéja pieteikuma dati (sadalita pieteikuma gadijuma)
Initial application data (in case of divided application)
(646) Sakotnéjas registracijas dati (sadalitas registracijas
gadijuma)
Initial registration data (in case of divided registration)
(732) Zimes 1pasnieks, adrese, valsts kods
Name and address of the owner of the mark, code of
country

(740) Parstavis (patentpilnvarotais, precu zimju agents), adrese
Representative (patent attorney, trademark agent), address

(791) Licenciats, adrese, valsts kods
Name and address of the licensee, code of country

(881) Nacionalas registracijas, kas aizstata ar starptautisko
redistraciju, numurs un datums

Number and date of the national registration replaced by an
international registration

(885) Starptautiskas registracijas, kas parveidota par nacionalo
registraciju, numurs un datums

Number and date of the international registration
transformed into a national registration

(111) Red. Nr. M 67 726 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1013 (220) Pieteik.dat. 06.09.2013
(531) CFE ind. 27.5.7; 27.5.22; 29.1.13

I VIRTUVES TEHNIKAS

mperiya

(591) Krasu salikums sarkans, melns, balts

(732) Tpasn. EGIDIJUS IR VYTAUTAS, UAB; Vytauto Didziojo g. 3A,
LT-74122 Jurbarkas, LT

(740) Parstavis Svetlana MAKEJEVA, Intelektuala ipasuma juridiska
firma ‘LATISS’; Stabu iela 44-21, Riga LV-1011




Registrétas precu zimes

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

(511) 35 reklama; importa-eksporta agentiru pakalpojumi;
pre€u noieta veicinaSana tre$ajam personam;
pre€u prezentéSana komunikacijas lidzek|os
mazumtirdzniecibas noldkiem; pre¢u pasatijumu
apstrades procesu parvaldiba, ciktal ta attiecas uz
$o klasi; paraugu izplatiSana; precu demonstréSanas
pakalpojumi; apgades pakalpojumi citu personu
laba (pre¢u un pakalpojumu sagade citu uznémumu
interesés); marketinga pétijumi; mazumtirdzniecibas
un vairumtirdzniecibas pakalpojumi attieciba uz
§adam precém: sildiSanas, €diena gatavosanas,
dzesésanas, zavésanas, ventilacijas, Gdensapgades un
sanitartehniskas ierices, ari cepeskrasnis, plits virsmas,
tvaika nosucéji, ledusskapji, saldétavas, saldéSanas
kameras, saldéSanas skapji, édiena gatavoSanas
aparati un iekartas, mikrovilnu krasnis, art mikrovilnu
krasnis ar speciala dizaina durvim, iebdvéjami
kafijas automati un to piederumi, trauku mazgajamas
masinas, velas mazgajamas masinas, plitis, virtuves
plitis (krasnis), ieblvéjamas cepeskrasnis, izlietnes,
adenskrani, boileri, Gdens silditaji, filtri dzeramajam
Gdenim, gaisa kondicionieri, gaisa silditaji, elektriskas
sildiSanas ierices, ventilatori (gaisa kondicionésanai),
dzesésanas iekartas un ierices, virtuves kombaini,
mikseri, blenderi, elektriskas un neelektriskas téjkannas,
tosteri, maizes tosteri, elektriskie friteri (taukvares katli),
sviestmaizu tosteri, vafelu pannas, grili, elektriskie
kafijas aparati, kafijas dzirnavinas, gludekli, katli, pannas
sautésanai, elektriskie augstspiediena variSanas
katli, elektriskie un neelektriskie édiena gatavoSanas
piederumi, auglu kaltéSanas ierices, neelektriskie
taukvares katli, cepSanas aparati, pannas, trauku
vaki, veidnes (virtuves piederumi), kiku cep$anas
forminas, partikas vakuumkonteineri, termosi, espresso
kafijas automati, sulu spiedes, varamo katlu komplekti,
majsaimniecibas vai virtuves piederumi un konteineri,
neelektriskie mikseri majsaimniecibas nolukiem,
galda piederumi (nazi, daksinas un karotes), galda
piederumi (iznemot nazus, daksSinas un karotes), galda
piederumi no sudraba (nazi, dakSinas un karotes), auglu
preses, spiedes, nazi, slipzagésanas siles (zaglades
rokas instrumenti), asmenu asina$anas instrumenti,
virtuves délisi, rives (majsaimniecibas piederumi),
rivéSanas masinas darzeniem, griez&jierices, caurduri,
elektriskie smalcinataji, drupinataji majsaimniecibas
noldkiem, virtuves $kéres, makaronu masinas, ar
roku darbinami kapasanas nazi, ravioli gatavosanas
masinas, $aberi (rokas instrumenti), skrapji, ierices
kaulinu iznemsanai, ierices séklu iznemsanai, sieti,
piparu dzirnavinas, garsvielu piestas, salstraucini, piparu
traucini, perkolatori, konservu nazi, pudelu attaisamie,
termometri, taimeri, vina piederumi, piederumi virtuves
traukiem, tiriSanas Iidzekli, gridu tiriSanas Ilidzekli,
[Tdzekli logu un gridu tiri$anai, ziepes, ziepes no
aitu piena, ziepju trauki, parfimérijas izstradajumi,
aromatizétas sveces; minéto precu atlase un izvietoSana
(iznemot to transportu), lai dotu patérétajiem iespéju Sis
preces érti aplikot un iegadaties mazumtirdzniecibas
veikalos, arT vairumtirdzniecibas vietas, ar pasta
pasutijumu katalogu, elektronisko mediju un Interneta
majaslapu, ka arT televizijas iepirk§anas programmu
starpniecibu

(591) Krasu salikums violets, dzeltens
(732) Tpasn. MV TRANS, SIA; Katlakalna iela 11g, Riga LV-1073,
Lv
(740) Parstavis Anna BONDARE; Ernestines iela 8 k-1-88, Riga
LV-1046
(511) 35 dzérienu vairumtirdzniecibas un mazumtirdzniecibas
pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 728
(210) Pieteik. M-13-1128

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 07.10.2013

Aristocrat Kids

(732) Tpasn. Dace ZVIRBULE; Kapu iela 105, Jarmala LV-2008, LV
(511) 35 bérnu apgérbu un to aksesuaru vairumtirdzniecibas
un mazumtirdzniecibas pakalpojumi; reklamas
un marketinga agenttru pakalpojumi; pasakumu
organizéSana komercialiem un reklamas noltkiem

(111) Red. Nr. M 67 727 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1061 (220) Pieteik.dat. 18.09.2013
(531) CFE ind. 18.1.19; 19.7.9; 29.1.12

bbb/ wiNEsTOCK

(111) Reg. Nr. M 67 729 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-13-1224 (220) Pieteik.dat. 05.02.2014

(531) CFE ind. 2.1.4;2.1.20; 2.1.21; 3.2.1; 3.2.13; 19.3.25;
24.5.7;24.9.5; 25.1.15; 29.1.15

W,

Yo\‘ }REY DEL MUHDO

(526) Disklamacija aizsardziba neattiecas uz vardisko apziméjumu
“MARCA INDEPENDIENTE”

(591) Krasu salikums dzeltens, oranzs, roz3, sarkans, avensarkans,
gaisi zils, zils, tumsi zils, gaisi brans, brans, tumsi brins,
zeltains, zal$, peléks, melns, balts

(732) Tpasn. EMPRESA CUBANA DEL TABACO (CUBATABACO);
O’Reilly 104 entre Tacén y Mercaderes, Habana Vieja, La
Habana, CU

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentara ‘TRIA ROBIT’;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010

(511) 34 tabaka; cigari, cigaretes, cigarillas, sagriezta pipju

tabaka; pelnu trauki; cigaru griezéji; sérkocinu kastites;
cigaru karbas; sérkocini

(111) Red. Nr. M 67 730 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1225 (220) Pieteik.dat. 05.02.2014
(531) CFE ind. 25.1.15; 26.1.2; 26.1.4; 26.1.20; 26.1.21; 27.5.19;

gggﬂEL G'O,y

MARG

(591) Krasu salikums zeltains, melns, balts
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(732) Tpaén. EMPRESA CUBANA DEL TABACO (CUBATABACO);
O’Reilly 104 entre Tacén y Mercaderes, Habana Vieja, La
Habana, CU

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010

(511) 34 tabaka; cigari, cigaretes, cigarillas, sagriezta pipju

tabaka; pelnu trauki; cigaru griezéji; sérkocinu kastites;
cigaru karbas; sérkocini

(111) Reg.Nr. M 67 731 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-13-1226 (220) Pieteik.dat. 05.02.2014

(531) CFE ind. 25.1.15; 26.1.2; 26.1.5; 26.1.16; 26.1.20; 26.1.21;
29.1.14

(591) Krasu salikums zeltains, gaisi briins, sarkans, melns
(732) Tpasn. CORPORACION HABANOS, S.A; Carretera Vieja de
Guanabacoa y Linea del Ferrocarril Final, La Habana, CU
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT’;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 34 tabaka; cigari, cigaretes, cigarillas, sagriezta pipju
tabaka; pelnu trauki; cigaru griezéji; sérkocinu kastites;
cigaru karbas; sérkocini

(111) Red. Nr. M 67 732 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1227 (220) Pieteik.dat. 05.02.2014
(531) CFE ind. 5.13.8; 25.1.10; 25.1.15; 29.1.12

(591) Krasu salikums zeltains, balts
(732) Tpasn. CORPORACION HABANOS, S.A_; Carretera Vieja de
Guanabacoa y Linea del Ferrocarril Final, La Habana, CU
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentara ‘TRIA ROBIT’;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 34 tabaka; cigari, cigaretes, cigarillas, sagriezta pipju
tabaka; pelnu trauki; cigaru griezéji; sérkocinu kastites;
cigaru karbas; sérkocini

(111) Red. Nr. M 67 733 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1228 (220) Pieteik.dat. 05.02.2014
(531) CFE ind. 2.3.22; 24.5.7; 25.1.15; 29.1.15

A GLORIA CUBANA
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(591) Krasu salikums zeltains, dzeltens, oranzs, sarkans, tumsi
sarkans, gaiSi zal$, zal$, tumsi zal§, zilganzal$, zils, gaiSi brans,
brans, tumsi brins, melns, balts

(732) Tpasn. CORPORACION HABANOS, S.A; Carretera Vieja de
Guanabacoa y Linea del Ferrocarril Final, La Habana, CU

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010

(511) 34 tabaka; cigari, cigaretes, cigarillas, sagriezta pipju

tabaka; pelnu trauki; cigaru griezéji; sérkocinu kastites;
cigaru karbas; sérkocini

(111) Reg. Nr. M 67 734 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1229 (220) Pieteik.dat. 05.02.2014
(531) CFE ind. 5.13.9; 6.7.11; 24.1.5; 25.1.15; 29.1.15

(591) Krasu salikums gaisi zils, zils, gaisi brdns, briins, tumsi brlins,
oranzs, dzeltens, zeltains, tumsi zal$, zal$, roza, sarkans,
melns, balts

(732) Tpasn. CORPORACION HABANOS, S.A_; Carretera Vieja de
Guanabacoa y Linea del Ferrocarril Final, La Habana, CU

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentara ‘TRIA ROBIT’;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010

(511) 34 tabaka; cigari, cigaretes, cigarillas, sagriezta pipju

tabaka; pelnu trauki; cigaru griezéji; sérkocinu kastites;
cigaru karbas; sérkocini

(111) Red. Nr. M 67 735
(210) Pieteik. M-13-1362

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 28.11.2013

Telia Latvija

(732) Tpasn. TELIALATVIJA, SIA; Lielvardes iela 8a, Riga LV-1006,
LV
(740) Parstavis Inese FREIVALDE, Zvérinatu advokatu birojs
“REIHMANIS & PARTNERI"; Blaumana iela 5a-4, Riga LV-1011
(511) 9 datoru programmatira
35 reklama; darfjumu vadiSana; uznémumu parvaldisana;
biroja darbi
38 telesakari
42 datoru aparatdras un programmatiras projektésana,
izstrade un pilnveido$ana

(111) Red. Nr. M 67 736 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1363 (220) Pieteik.dat. 28.11.2013
(531) CFE ind. 26.4.2; 26.4.5; 26.4.22; 29.1.12

Telia Latvija

(591) Krasu salikums sarkans, balts

(732) Tpasn. TELIALATVIJA, SIA; Lielvardes iela 8a, Riga LV-1006,
Lv

(740) Parstavis Inese FREIVALDE, Zvérinatu advokatu birojs
“REIHMANIS & PARTNERI"; Blaumana iela 5a-4, Riga LV-1011

(511) 9 datoru programmatira
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35 reklama; darfjumu vadiSana; uznémumu parvaldisana;
biroja darbi

38 telesakari

42 datoru aparatdras un programmatiras projektésana,
izstrade un pilnveidoSana

(732) Tpasn. Kristaps ANCANS; “AugSmukti’, Augdmukti, Rozkalnu
pag., Varkavas nov. LV-5325, LV
(511) 35 apgérbu un to aksesuaru mazumtirdzniecibas
pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 737 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1388 (220) Pieteik.dat. 05.12.2013
(531) CFE ind. 2.3.8; 2.3.9; 25.1.10; 25.1.18; 29.1.14

(591) Krasu salikums brins, oranzs, dzeltens, balts
(732) Ipasn. TRADE GROUP, SIA; Katlakalna iela 13, Riga LV-1073,
LV
(511) 30 Indijas izcelsmes kafija, kafijas aizstajgji, kafijas un
cigorinu maistjumi

(111) Reg. Nr. M 67 741
(210) Pieteik. M-14-15

FLEXOSAN

(732) Tpasn. Pavels MELNICONOKS; Maza Juglas iela 3A-7, Riga
LV-1046, LV
(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006
(511) 5 farmaceitiskie un veterinarie preparati; uztura
bagatinataji cilvekam un dzivniekiem
44 arstnieciska apripe; veterinarie pakalpojumi; veselibas
un skaistumkop$anas pakalpojumi cilvékam un
dzivniekiem

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 06.01.2014

(111) Red. Nr. M 67 738
(210) Pieteik. M-13-1411
(531) CFE ind. 5.11.23; 29.1.14

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 13.12.2013

(591) Krasu salikums smilSkrasa; gaisi violets, gaisi zal$, tumsi
brins, balts, violets, zal$, gaisi brins

(732) Tpasn. ALIUNDE, SIA; Bumbieru iela 11, Dreilini, Stopinu nov.
LV-2130, LV

(511) 43 apgade ar uzturu

(111) Red. Nr. M 67 742
(210) Pieteik. M-14-32

TE UN TAGAD

(732) Tpasén. PFIZER INC.; 235 East 42nd Street, New York,
NY 10017, US
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 5 farmaceitiskie preparati; higiénas [tdzekli mediciniskiem
noldkiem; diétiska partika un vielas mediciniskiem
noldkiem; uzturs zidainiem un maziem bérniem; uztura
bagatinataji cilvekam
44 mediciniskie pakalpojumi, kas ietverti Saja klasé

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 08.01.2014

(111) Red. Nr. M 67 739 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-13-1452 (220) Pieteik.dat. 28.12.2013
(531) CFE ind. 2.9.1; 21.1.2; 29.1.12

.

(591) Krasu salikums sarkans, melns

(732) Tpasn. Indra KAKTINA; Zusu iela 14, Riga LV-1034, LV
Edvins LOBINS; Meznoras iela 4A, Riga LV-1034, LV

(511) 29 zivju ikri

BLACK JACK CAVIAR
BLACK JACK CAVIAR

(111) Red. Nr. M 67 740 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-14 (220) Pieteik.dat. 06.01.2014
(531) CFE ind. 21.1.25; 27.3.15; 29.1.14

MATRESHKA

russian designers store

fUSE

(591) Krasu salikums tumsi peléks, gaisi zils, zils, balts

(111) Red. Nr. M 67 743 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-38 (220) Pieteik.dat. 10.01.2014
(531) CFE ind. 25.7.8; 26.1.1; 26.1.3; 26.1.16; 26.1.22

(732) Tpadn. DAUGULIS & PARTNERI, SIA; Zemgales iela 19,
Livani, Livanu nov. LV-5316, LV

(511) 30 miltu un graudaugu izstradajumi (iznemot dzivnieku
baribu); gatavi cepamie maisijumi kilkam un
konditorejas izstradajumiem; maize, francu radzini,
ruletes, picas (arT picu pusfabrikati), sausini, grauzdini,
maizes izstradajumu uzkodas, tostarp kraukskigas
uzkodas; konditorejas izstradajumi, kéksi, cepumi;
Sokolade, Sokolades izstradajumi, konditorejas
izstradajumi ar Sokolades glaziru, kas ietverti Saja
klas€, Sokolades tafelites, Sokolade ar pildijumu, tostarp
ar riekstu un/vai graudu produktu pildijumu, arT ar
augliem un risiem pildita Sokolade, praliné; konditorejas
izstradajumi no riekstiem, marcipans; saldumi,
konditorejas izstradajumi ar augliem; karameles,
ledenes, art auglu ledenes
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(111) Red. Nr. M 67 744
(210) Pieteik. M-14-39
(531) CFE ind. 24.17.4;27.5.3

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 10.01.2014

(732) Tpasn. DAUGULIS & PARTNERI, SIA; Zemgales iela 19,
Livani, Livanu nov. LV-5316, LV

(511) 30 miltu un graudaugu izstradajumi (iznemot dzivnieku
baribu); gatavi cepamie maisijumi kilkam un
konditorejas izstradajumiem; maize, francu radzini,
ruletes, picas (arT picu pusfabrikati), sausini, grauzdini,
maizes izstradajumu uzkodas, tostarp kraukskigas
uzkodas; konditorejas izstradajumi, kéksi, cepumi;
Sokolade, Sokolades izstradajumi, konditorejas
izstradajumi ar Sokolades glaziru, kas ietverti Saja
klas€, Sokolades tafelites, Sokolade ar pildijumu, tostarp
ar riekstu un/vai graudu produktu pildijumu, arT ar
augliem un risiem pildita Sokolade, praling; konditorejas
izstradajumi no riekstiem, marcipans; saldumi,
konditorejas izstradajumi ar augliem; karameles,
ledenes, arT auglu ledenes

(111) Red. Nr. M 67 745 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-48 (220) Pieteik.dat. 14.01.2014
(531) CFE ind. 5.7.9; 25.1.15; 29.1.15

D)
DINS

CRANBERRY

GAZETS ALKOHOLISKS KOKTEILIS

(591) Krasu salikums tumsi zils, zils, sarkans, roza, zal$, peléks,
melns, balts

(732) Tpasn. LATVIJAS BALZAMS, AS; Aleksandra Caka iela 160,
Riga LV-1012, LV

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzerbenes iela 27, Riga LV-1006

(511) 33 alkoholiskie dzérieni (iznemot alu), alkoholiskie kokteili

(111) Red. Nr. M 67 746 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-55 (220) Pieteik.dat. 15.01.2014
(531) CFE ind. 1.5.15; 1.11.8; 1.11.12; 24.17.8; 27.5.24; 29.1.15

GUARDS OF ATLANTIS

(591) Krasu salikums melns, balts, zils, zal$, tumsi zils, gaiSi brans,
peléks, brins
(732) Tpasn. WOLFF DESIGNA, SIA; Piekrastes iela 42B, Jirmala
LV-2008, LV
(740) Parstavis Aleksandrs ALEKSEJENKO; Maskavas iela 279
k-4-21, Riga LV-1063
(511) 9 datorspélu programmatira; datorspélu diski;
lejupladéjama datorspélu programmatira; datorsp&lu
programmatdra, lejupieladéjama no datortikla;
lejupieladéjamas elektroniskas spéles Interneta un
bezvadu iericés; interaktivas multimediju datorspélu
programmas; visas iepriekSminétas preces saistitas ar
videospélém, elektroniskam spélém, datorspélém un
interaktivo izklaidi
16 iespiedprodukcija, art gramatas, tostarp komiksu
gramatas un izkrasojamas gramatas, instrukciju
rokasgramatas, datorspélu rokasgramatas, piezimju
gramatinas, kartites kolekcionéSanas nolikiem,
apsveikuma kartites, plakati, kalendari, katalogi un
makslas attéli; uzlimes; pasliméjosas novelkamas
bildites; mapes (kancelejas piederumi); papira un
kartona zinojumu déli; fotografijas
41 izklaides pasakumi saistiba ar datorspélém; datorspélu
nodrosinasana ar Interneta un elektronisko sakaru
tiklu starpniecibu; zinu un informacijas nodrosinasana
tieSsaisté datorspélu joma
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(111) Red. Nr. M 67 747 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-56 (220) Pieteik.dat. 15.01.2014
(531) CFE ind. 15.7.1; 15.7.3; 24.17.8; 26.13.25; 29.1.15

GUARDS OF ATLANTIS

(591) Krasu salikums melns, sarkans, oranzs, zils, violets, zals,
dzeltens, balts, roza
(732) Tpa$n. WOLFF DESIGNA, SIA; Piekrastes iela 42B, Jirmala
LV-2008, LV
(740) Parstavis Aleksandrs ALEKSEJENKO; Maskavas iela 279
k-4-21, Riga LV-1063
(511) 9 datorspélu programmatira; datorspélu diski;
lejupladéjama datorspélu programmatira; datorspélu
programmatdra, lejupieladéjama no datortikla;
lejupieladéjamas elektroniskas spéles Interneta un
bezvadu iericés; interaktivas multimediju datorspélu
programmas; visas iepriekSminétas preces saistitas ar
videospélém, elektroniskam spélém, datorspélém un
interaktivo izklaidi
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16 iespiedprodukcija, art gramatas, tostarp komiksu
gramatas un izkrasojamas gramatas, instrukciju
rokasgramatas, datorspélu rokasgramatas, piezimju
gramatinas, kartites kolekcionéSanas nolukiem,
apsveikuma kartites, plakati, kalendari, katalogi un
makslas attéli; uzlimes; pasliméjosas novelkamas
bildites; mapes (kancelejas piederumi); papira un
kartona zinojumu déli; fotografijas

41 izklaides pasakumi saistiba ar datorspélém; datorspélu
nodro$inasana ar Interneta un elektronisko sakaru
tiklu starpniecibu; zinu un informacijas nodrosinasana
tieSsaisté datorspélu joma

(111) Red. Nr. M 67 748
(210) Pieteik. M-14-57
(531) CFE ind. 24.17.8; 27.5.24

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 15.01.2014

GUARDS OF ATLANTIS

(732) Tpasn. WOLFF DESIGNA, SIA; Piekrastes iela 42B, Jarmala
LV-2008, LV
(740) Parstavis Aleksandrs ALEKSEJENKO; Maskavas iela 279
k-4-21, Riga LV-1063
(511) 9 datorspélu programmatira; datorspélu diski;
lejupladejama datorspélu programmatira; datorsp&lu
programmatdra, lejupieladéjama no datortikla;
lejupieladéjamas elektroniskas spéles Interneta un
bezvadu iericés; interaktivas multimediju datorspé&lu
programmas; visas iepriekSminétas preces saistitas ar
videospélém, elektroniskam spélém, datorspélém un
interaktivo izklaidi
16 iespiedprodukcija, art gramatas, tostarp komiksu
gramatas un izkrasojamas gramatas, instrukciju
rokasgramatas, datorspélu rokasgramatas, piezimju
gramatinas, kartites kolekcioné$anas nolukiem,
apsveikuma kartites, plakati, kalendari, katalogi un
makslas attéli; uzlimes; pasliméjosas novelkamas
bildites; mapes (kancelejas piederumi); papira un
kartona zinojumu déli; fotografijas
41 izklaides pasakumi saistiba ar datorspélém; datorspélu
nodros$inasana ar Interneta un elektronisko sakaru
tiklu starpniecibu; zinu un informacijas nodrosinaSana
tieSsaisté datorspélu joma

(111) Red. Nr. M 67 749 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-58 (220) Pieteik.dat. 15.01.2014
(531) CFE ind. 27.1.1; 27.1.6; 27.5.4; 27.5.19

DES|GNA

(732) Tpasn. WOLFF DESIGNA, SIA; Piekrastes iela 42B, Jirmala
LV-2008, LV

(740) Parstavis Aleksandrs ALEKSEJENKO; Maskavas iela 279
k-4-21, Riga LV-1063

(511) 9 datorspélu programmatira; datorspélu diski;
lejupladéjama datorspélu programmatira; datorsp&lu
programmatdra, lejupieladéjama no datortikla;
lejupieladéjamas elektroniskas spéles Interneta un
bezvadu iericés; interaktivas multimediju datorspélu
programmas; visas iepriekSminétas preces saistitas ar
videospélém, elektroniskam spélém, datorspélém un
interaktivo izklaidi
16 iespiedprodukcija, art gramatas, tostarp komiksu
gramatas un izkrasojamas gramatas, instrukciju
rokasgramatas, datorspélu rokasgramatas, piezimju
gramatinas, kartites kolekcionéSanas nolukiem,
apsveikuma kartites, plakati, kalendari, katalogi un
makslas attéli; uzlimes; pasliméjosas novelkamas
bildites; mapes (kancelejas piederumi); papira un
kartona zinojumu déli; fotografijas
41 izklaides pasakumi saistiba ar datorspélém; datorspélu
nodro$inasana ar Interneta un elektronisko sakaru
tiklu starpniecibu; zinu un informacijas nodrosinasana
tieSsaisté datorspélu joma

(111) Red. Nr. M 67 750 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-62 (220) Pieteik.dat. 16.01.2014
(531) CFE ind. 1.1.2; 1.1.10; 26.1.2; 26.1.5; 26.1.16

(732) Tpasén. ANHUI JJANGHUAIAUTOMOBILE GROUP CO.,LTD.;
No. 176 Dongliu Road, Baohe District, Hefei, Anhui, CN
(740) Parstavis Arnolds ZVIRGZDS, Agency ARNOPATENTS, SIA;
Brivibas iela 162 k-2-17, Riga LV-1012
(511) 12 automobili, to skaita sporta automobili, kravas
automobili un mazlitrazas automobili; autobusi, to skaita
tarisma autobusi; elektriskie transportlidzekli; kravas
transportlidzekli; paSiekraveji; Sasijas transportlidzekliem

(111) Red. Nr. M 67 751 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-66 (220) Pieteik.dat. 17.01.2014
(531) CFE ind. 24.15.1; 24.15.13; 29.1.12

POWER

CONSULT

(591) Krasu salikums melns, sarkans, peléks, balts

(732) Tpasn. EXPORTSTAR OU; Rénnaku pst 12, 10917 Tallinn,
Harju maakond, EE

(740) Parstavis Kristine OSTROVSKA, Agentira “PETERSONA
PATENTS”; Ausek|a iela 2-2, Riga LV-1010

(511) 35 gramatvedibas pakalpojumi; konsultacijas biznesa

vadibas joma

36 finanSu pakalpojumi; nodoklu konsultacijas
45 juridiskie pakalpojumi

(111) Red.Nr. M 67 752
(210) Pieteik. M-14-79

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 21.01.2014

LORETTI
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(732) Tpasn. Albina SERGEJEVA, Stacijas iela 7, Jarmala LV-2008,
LV
(740) Parstavis Ludmila IVANOVA, Patentu agentira TESIO;
Kronvalda bulvaris 3, Riga LV-1010
(511) 18 somas, to skaita sievieSu rokassomas, mugursomas un
celasomas; naudas maki; kabatas maki; kabatas portfeli;
maki vizitkartém; atslégu maki; tualetes piederumu
neseseri; portfeli; celojuma komplekti; ¢emodani;
siksnas; visas minétas preces no adas vai adas
imitacijas; lietussargi un saulessargi
25 apgeérbi, apavi, galvassegas; cimdi; lakati; $alles, to
skaita plecu Salles; zekbikses; istabas ¢ibas
35 reklama; darfjumu vadiSana; uznémumu parvaldisana;
biroja darbi; adas un adas imitacijas somu, to skaita
sievieSu rokassomu, mugursomu un celasomu, naudas
maku, kabatas maku, kabatas portfelu, vizitkarSu maku,
atslégu maku, neseseru tualetes piederumiem, portfelu,
celojuma komplektu, ¢emodanu un siksnu, ka art
lietussargu, saulessargu, apgérbu, apavu, galvassegu,
cimdu, lakatu, Sallu, to skaita plecu $allu, zekbikSu un
istabas ¢Tbu mazumtirdzniecibas un vairumtirdzniecibas
pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 756
(210) Pieteik. M-14-109

LATVIJAS ZELTA MARKA

(732) Tpasn. Aivars JANOVSKIS; Druvienas iela 18-139, Riga
LV-1079, LV
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 14 no célmetaliem izgatavoti vai ar tiem parklati
izstradajumi, proti, rotajumi no célmetala, no célmetala
izgatavotas nozimites, no célmetaliem gatavotas
emblémas, no célmetaliem izgatavotas medalas,
dekorativas figlrinas no célmetala, makslas izstradajumi
no célmetala, kas ieklauti Saja klasé

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 28.01.2014

(111) Red. Nr. M 67 753
(210) Pieteik. M-14-85
(531) CFE ind. 27.5.1;29.1.7

LARUA

(591) Krasu salikums tumsi briins
(732) Tpasn. LARUA, SIA; Marcienas iela 1-1, Riga LV-1035, LV
(511) 4 sveces un daktis apgaismosanai

35 interjera priekSmetu tirdznieciba

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 22.01.2014

(111) Red. Nr. M 67 757 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-137 (220) Pieteik.dat. 06.02.2014
(531) CFE ind. 2.1.16; 27.5.8; 29.1.13

FotoBarons.lv

(591) Krasu salikums zils, melns, balts
(732) Tpasén. MINAPA, SIA; Krijana Barona iela 32, Riga LV-1011,
LV
(511) 35 reklama
40 materialu apstrade, proti, stikla, kartona, metala un
tekstila apdruka

(111) Red. Nr. M 67 754
(210) Pieteik. M-14-86
(531) CFE ind. 26.7.20; 29.1.7

CripATIN B

ATVIJAS

(591) Krasu salikums tumsi brins
(732) Tpasn. LARUA, SIA; Marcienas iela 1-1, Riga LV-1035, LV
(511) 4 sveces un daktis apgaismos$anai

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 22.01.2014

(111) Red. Nr. M 67 758
(210) Pieteik. M-14-152
(531) CFE ind. 27.7.11; 29.1.12

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 07.02.2014

LomBARDS24 LV

(526) Disklamacija zime tiek aizsargata kopuma; apzimé&jumi
‘LOMBARDS’, ‘24’ un ‘LV’ atseviski netiek aizsargati
(591) Krasu salikums tumsi zal$, dzeltens
(732) Tpasn. EXPRESSCREDIT, SIA; Raunas iela 44 k-1, Riga
LV-1039, LV
(740) Parstavis Kristine OSTROVSKA, Agentira “PETERSONA
PATENTS”; Ausekla iela 2-2, Riga LV-1010
(511) 36 finanSu lietas; darijumi ar naudu; kreditéSanas
pakalpojumi; aizdevumu izsniegSana pret Kilu (lombardu
pakalpojumi); kredita izsnieg$ana pret transportlidzeklu
Kilu; kredita izsniegSana pret nekustama Tpasuma Kilu

(111) Red. Nr. M 67 755 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-103 (220) Pieteik.dat. 24.01.2014
(531) CFE ind. 26.11.1; 26.11.8; 29.1.12

NORDER

(591) Krasu salikums melns, peléks

(732) Tpasn. Inese PRIEKULE; Liela iela 49a-12, Marupe, Marupes
nov. LV-2167, LV

(511) 3 kosmeétiskie lidzekli
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(111) Red. Nr. M 67 759 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-155 (220) Pieteik.dat. 10.02.2014
(531) CFE ind. 26.1.2; 26.7.4; 29.1.13

&
adventus

(591) Krasu salikums tumsi zils, oranzs, balts

(732) Tpasn. ADVENTUS SOLUTIONS, SIA; Laéplésa iela 87e,
2.st., Riga LV-1011, LV

(511) 37 telesakaru iekartu uzstadiSana un remonts
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38 telesakari
42 profesionalas konsultacijas telekomunikaciju joma;
tehniska izpéte; ripnieciskais dizains

(111) Red. Nr. M 67 760 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-187 (220) Pieteik.dat. 18.02.2014

RACCOURCI

(732) Tpasn. BELWEDER NORD, SIA; Mikusalas iela 42, Riga
LV-1004, LV
(740) Parstavis leva STALA, Agentira “PETERSONA PATENTS’;
Ausekla iela 2-2, Riga LV-1010
(511) 3 mazgasanas un balinasanas Iidzekli; tirisanas,
pulédanas, attaukoSanas un abrazivie l1dzekli; ziepes;
parfimérijas izstradajumi, éteriskas ellas, kosmétiskie un
matu kop$anas [1dzekli; zobu kopSanas lidzekli

(111) Red. Nr. M 67 761 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-193 (220) Pieteik.dat. 19.02.2014

LD

(732) Tpasn. GREIS LOGISTIKA, SIA; Druvas iela 10, Ogre, Ogres
nov. LV-5001, LV

(740) Parstavis Ludmila IVANOVA, Patentu agenttra TESIO;
Kronvalda bulvaris 3, Riga LV-1010

(511) 33 alkoholiskie dzérieni (iznemot alu)

(111) Red. Nr. M 67 762 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-218 (220) Pieteik.dat. 24.02.2014
(531) CFE ind. 24.3.1; 24.3.7; 24.3.15; 24.3.18; 29.1.15

(591) Krasu salikums tumsi briins, brlins, dzeltens, sarkans, melns,

balts
(732) Tpasn. ILGEZEEM, SIA; Daugavgrivas iela 82/84, Riga
LV-1007, LV

(740) Parstavis Ludmila IVANOVA, Patentu agenttra TESIO;
Kronvalda bulvaris 3, Riga LV-1010
(511) 29 gala, zivis, majputni un medijumi; galas ekstrakti;
konservéti, saldéti, zavéti (kaltéti) un termiski apstradati
augli un darzeni; Zelejas, ievarijumi, kompoti; olas; piens
un piena produkti; partikas ellas un tauki
30 kafija, t€ja, kakao, kafijas aizstajéji; risi; tapioka un sago;
milti un labibas produkti; maize, maizes un konditorejas
izstradajumi; saldéjums; cukurs, medus, melases sirups;
raugs, cepamais pulveris; sals; sinepes; etikis, garsvielu
mérces; garsvielas; partikas ledus
32 alus; mineraludeni, gazeti adeni un citi bezalkoholiskie
dzerieni; auglu dzérieni un auglu sulas; sirupi un citas
sastavdalas dzérienu pagatavosanai
33 alkoholiskie dzérieni (iznemot alu)

(111) Red. Nr. M 67 763 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-231 (220) Pieteik.dat. 25.02.2014
(531) CFE ind. 28.3;29.1.13

% _ RESTORANS 7@5
HONKONGA
& 2

(591) Krasu salikums dzeltens, sarkans, balts
(732) Tpadn. HONKONGA LV, SIA; Griglu iela 2, Riga LV-1035, LV
(740) Parstavis Ludmila IVANOVA, Patentu agentira TESIO;
Kronvalda bulvaris 3, Riga LV-1010
(511) 43 apgade ar uzturu; sabiedriskas édinaSanas pakalpojumi;
restoranu pakalpojumi, tostarp art kinieSu virtuves
restoranu pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 764 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-238 (220) Pieteik.dat. 26.02.2014

The Garden

(732) Tpasén. BBH INVESTMENTS, SIA; Juras iela 23/25, Jirmala
LV-2015, LV
(511) 41 audzinaSana; apmaciba; izpriecas; sporta un kultdras
pasakumi
43 apgade ar uzturu; viesu izmitinaSana
44 arstnieciska aprupe; veterinarie pakalpojumi; veselibas
un skaistumkop$anas pakalpojumi cilvékam un

dzivniekiem
(111) Red. Nr. M 67 765 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-261 (220) Pieteik.dat. 03.03.2014

(531) CFE ind. 27.5.19

(732) Tpaén. CANTUS, SIA; Kalku iela 9, Riga LV-1050, LV
(511) 43 restoranu pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 766 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-305 (220) Pieteik.dat. 12.03.2014

KUILIC’

(732) Tpasn. CESU ALUS, AS; Aldaru laukums 1, Césis, C&su nov.
LV-4101, LV
(511) 32 alus

(111) Red. Nr. M 67 767 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-313 (220) Pieteik.dat. 13.03.2014
(531) CFE ind. 2.9.20; 26.4.1; 26.4.4; 26.4.14; 29.1.12

darzatehnikas
eksperti.lv

(591) Krasu salikums brans
(732) Ipasn. AS MECRO; Peterburi tee 44, 11415 Tallinn, EE
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(740) Parstavis Aleksandra FORTUNA, “FORAL Intelektuala
Tpasuma agentira”, SIA; a/k 98, Riga LV-1050
(511) 7 masinas darza, meza un lauku darbiem; mezkopibas un
lauksaimniecibas instrumenti, iznemot rokas darbarikus;
zales plaveji (iekartas); atzarotaji; kedes zagi, zagi
(masinas)
8 rokas darbariki, ar roku darbinamas ierices; griezéji
35 reklama; uznéméjdarbibas vadiba; uznémeéjdarbibas
administréSana; biroja darbi

(111) Red. Nr. M 67 768 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-323 (220) Pieteik.dat. 17.03.2014
(531) CFE ind. 2.5.1; 2.5.3; 2.5.23; 29.1.13

LV EY

(591) Krasu salikums roza, melns, balts

(732) Tpasén. VIMEI, SIA; “Jaunvédas”, Plienciems, Engures pag.,
Engures nov. LV-3113, LV

(511) 28 rotallietas (ar rokam darinatas mikstas rotallietas)
35 rotallietu tirdznieciba

(111) Red. Nr. M 67 769
(210) Pieteik. M-14-330

CO-CODAMOL

(732) Tpasn. ACTAVIS GROUP PTC EHF.; Reykjavikurvegi 76-78,
220 Hafnarfjordur, IS

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentara ‘TRIA ROBIT’;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010

(511) 5 farmaceitiskie preparati un vielas

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 19.03.2014

(111) Red. Nr. M 67 770 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-14-333 (220) Pieteik.dat. 20.03.2014

(531) CFE ind. 14.3.11; 21.3.15; 24.1.12; 24.1.15; 24.1.17;
29.1.14

’C’({(/[{[U”
Of
Qu(r/if;/

(591) Krasu salikums tumsi zils, zils, melns, balts
(732) Tpasén. Andrejs UKRAINCEVS; Brivibas gatve 412 k-2-80,
Riga LV-1024, LV

1472

Jurijs KARHU; Kristapa iela 16-88, Riga LV-1046, LV
(511) 28 makskeréSanas piederumi

(111) Reg.Nr. M 67 771
(210) Pieteik. M-14-341

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 24.03.2014

Dzintara dziesmas

(732) Tpasn. ZETCOM, SIA; Ropazu iela 6, Riga LV-1039, LV

(511) 38 telesakari; datu un zinojumu parraides pakalpojumi;
Interneta pakalpojumi, kas ietverti Saja klas€; televizijas,
radio un kabelu televizijas parraides pakalpojumi;
elektronisko sakaru pakalpojumi, arT ar interneta
starpniecibu; elektronisko sakaru iekartu iznomasana;
audio un vizualo sakaru nodrosinasana pa elektronisko
sakaru tikliem; elektroniska pasta pakalpojumi;
informacijas sabiedribas pakalpojumi; piekluves
pakalpojumi; mobilo ieri¢u parvaldibas pakalpojumi

41 audzinasanas pakalpojumi; apmaciba; izpriecas;

televizijas izklaides raidijumu producé$ana; konkursu
organizésana izglitibas un atpdtas joma; koncertu
organizéSana; sporta un kultiras pasakumi

(111) Reg.Nr. M 67 772 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-342 (220) Pieteik.dat. 24.03.2014
(531) CFE ind. 26.3.6; 26.3.7; 26.3.22; 29.1.15

(591) Krasu salikums tumsi sarkans, sarkans, gaisi sarkans,
dzeltens, balts
(732) Tpasén. ZETCOM, SIA; Ropazu iela 6, Riga LV-1039, LV
(511) 38 telesakari; datu un zinojumu parraides pakalpojumi;
Interneta pakalpojumi, kas ietverti Saja klas€; televizijas,
radio un kabelu televizijas parraides pakalpojumi;
elektronisko sakaru pakalpojumi, arT ar interneta
starpniecibu; elektronisko sakaru iekartu iznomasana;
audio un vizualo sakaru nodro$inaSana pa elektronisko
sakaru tikliem; elektroniska pasta pakalpojumi;
informacijas sabiedribas pakalpojumi; piekluves
pakalpojumi; mobilo ieri¢u parvaldibas pakalpojumi
41 audzinasanas pakalpojumi; apmaciba; izpriecas;
televizijas izklaides raidijumu producésana; konkursu
organizéSana izglitibas un atpdtas joma; koncertu
organizéSana; sporta un kultdras pasakumi

(111) Red.Nr. M 67 773 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-358 (220) Pieteik.dat. 28.03.2014
(531) CFE ind. 29.1.1; 29.1.6; 29.1.6; 29.1.13

C) UVIKS

tiem, kas zage, cért un plauyj
(591) Krasu salikums oranzs, peléks, balts
(732) Tpasn. OV GROUP, SIA; Rozu iela 8-12, Babite, Babites pag.,
Babites nov. LV-2101, LV
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(740) Parstavis Mareks MITERS-TIESNIEKS; Katrinas dambis 20
k-1-36, Riga LV-1045

(511) 35 darza un meza instrumentu un tehnikas tirdznieciba
37 darza un meza instrumentu un tehnikas remonts

(111) Red. Nr. M 67 774
(210) Pieteik. M-14-359
(531) CFE ind. 3.9.3;3.9.24

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 31.03.2014

alliance

(732) Tpasén. MIRA - ALLIANCE, SIA; Maskavas iela 17/19, Riga
LV-1050, LV
(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006
(511) 29 gala, zivis, majputni un medijumi; galas ekstrakti;
konservéti, zavéti (kaltéti) un termiski apstradati augli
un darzeni; Zelejas, ievarijumi, kompoti; olas; piens un
piena produkti; partikas ellas un tauki
35 partikas produktu vairumtirdzniecibas un
mazumtirdzniecibas pakalpojumi

(111) Red.Nr. M 67 777
(210) Pieteik. M-14-362
(531) CFE ind. 27.5.1

STARGOROD

(732) Tpasén. BALTIC PUB, SIA; Republikas laukums 1, Riga
LV-1010, LV
(511) 43 apgade ar uzturu

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 31.03.2014

(111) Red.Nr. M 67 775 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-360 (220) Pieteik.dat. 31.03.2014
(531) CFE ind. 5.7.2; 5.11.15; 27.1.12; 29.1.14

(591) Krasu salikums melns, dzeltens, zal$, brins

(732) Tpasén. BALTIC PUB, SIA; Republikas laukums 1, Riga
Lv-1010, LV

(511) 43 apgade ar uzturu

(111) Red. Nr. M 67 778
(210) Pieteik. M-14-366
(531) CFE ind. 27.5.1; 29.1.11

PALAMI MediaWINDOW

(591) Krasu salikums sarkans
(732) Tpasn. PALAMI, SIA; Viskalu iela 11, Riga LV-1026, LV
(740) Parstavis Jevgenijs FORTUNA, “FORAL Intelektuala ipasuma
agentdra”, SIA; a/k 98, Riga LV-1050
(511) 9 gaismas diozu (LED) ekrani; lokani gaismas diozu
ekrani, stikla paketés fikséti gaismas diozu ekrani;
gaismas dioZu sieti; gaismas diodes izkartném un
vitrindm,; pie éku fasadém stiprinami gaismas diozu
displeji; Skidro kristalu displeji (LCD) un gaismas diozu
(LED) ekrani éku fasadem
19 stikla paketes logiem

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 31.03.2014

(111) Red. Nr. M 67 776 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-14-361 (220) Pieteik.dat. 31.03.2014

(531) CFE ind. 3.4.1; 3.4.24; 5.7.2; 5.11.15; 24.1.9; 24.1.10;
24.1.13;24.1.18; 24.1.25,29.1.15

(591) Krasu salikums brins, sarkans, oranzs, gaiSi zal$, zal$, gaisi
dzeltens, dzeltens, melns, balts

(732) Tpasén. BALTIC PUB, SIA; Republikas laukums 1, Riga
LV-1010, LV

(511) 43 apgade ar uzturu

(111) Reg. Nr. M 67 779
(210) Pieteik. M-14-367
(531) CFE ind. 27.5.1; 29.1.11

PALAMI MediaTUBE

(591) Krasu salikums sarkans
(732) Tpasén. PALAMI, SIA; Viskalu iela 11, Riga LV-1026, LV
(740) Parstavis Jevgenijs FORTUNA, “FORAL Intelektuala ipasuma
agentdra”, SIA; a/k 98, Riga LV-1050
(511) 9 gaismas diozu (LED) ekrani; lokani gaismas diozu
ekrani, stikla paketés fikséti gaismas diozu ekrani;
gaismas diozu sieti; gaismas diodes izkartném un
vitrinam; pie éku fasadém stiprinami gaismas diozu
displeji; Skidro kristalu displeji (LCD) un gaismas diozu
(LED) ekrani éku fasadem
19 stikla paketes logiem

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 31.03.2014

(111) Red. Nr. M 67 780
(210) Pieteik. M-14-390
(531) CFE ind. 29.1.11

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 08.04.2014

(591) Krasu salikums sarkans
(732) Tpadn. AUTOCENTRI.LV, SIA; Jirmalas gatve 115A, Riga
LV-1029, LV
(511) 37 dazadi automasinu remonta un tehniskas apkopes
pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 781
(210) Pieteik. M-14-391
(531) CFE ind. 29.1.11

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 08.04.2014
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FRANK

(591) Krasu salikums zal$
(732) Ipasn. AUTOCENTRI.LV, SIA; Jarmalas gatve 115A, Riga

LV-1029, LV
(511) 37 dazadi automasinu remonta un tehniskas apkopes
pakalpojumi
(111) Reg@. Nr. M 67 782 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-402 (220) Pieteik.dat. 10.04.2014

(531) CFE ind. 27.5.1;27.5.4

-9

Fitchessant

(732) Tpasn. FITNESS APP, SIA; Brivibas iela 139-14, Riga LV-1012,

LV
(511) 41 audzinasana; apmaciba; izpriecas; sporta un kultdras
pasakumi
(111) Reg. Nr. M 67 783 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-403 (220) Pieteik.dat. 10.04.2014

(531) CFE ind. 26.11.3; 26.11.6; 26.11.7; 29.1.12

88 PINE
1 CUBE

(591) Krasu salikums melns, gaisi brins

(732) Tpasn. DZINTARU 50, SIA; Dzintaru prospekts 50, Jarmala
LV-2015, LV

(511) 36 nekustama Tpasuma lietas
43 viesu izmitinaSana

(111) Red. Nr. M 67 784 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-408 (220) Pieteik.dat. 11.04.2014
SIMETIGAST

(732) ipasn. SWISS PHARMA INTERNATIONAL AG;
Waldmannstrasse 8, 8001 Zirich, CH
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentira ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 5 farmaceitiskie un veterinarie preparati; higiénas Iidzekli
mediciniskiem nolOkiem; diétiska partika un vielas
mediciniskiem vai veterinariem noldkiem; diétiskas
piedevas partikai, kas paredzétas cilvekam; preparati
kaitéklu iznicinasanai; fungicidi

(111) Red. Nr. M 67 785 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-409 (220) Pieteik.dat. 11.04.2014
(531) CFE ind. 27.5.1;29.1.12

(591) Krasu salikums oranzs, balts

1474

(732) Tpasn. KOSTERS, SIA; émer!a iela 3, Riga LV-1006, LV
(740) Parstavis Svetlana MAKEJEVA, Intelektuala ipasuma juridiska
firma ‘LATISS’; Stabu iela 44-21, Riga LV-1011
(511) 3 mazgasanas un balinasanas Iidzekli; tiriSanas,
puléSanas, attauko$anas un abrazivie Iidzekli, abrazivie
slipmateriali; ziepes; parfimérijas izstradajumi, teriskas
ellas, kosmétiskie un matu kop$anas Iidzekli; zobu
pulveri un pastas
7 masinas un darbmasinas; motori un dzingji (iznemot
sauszemes transporta lidzekliem paredzétos); masinu
sajlga un transmisijas elementi (iznemot sauszemes
transporta lidzekliem paredzétos); lauksaimniecibas
mehanismi (iznemot ar roku darbinamos); olu inkubatori;
kokapstrades iekartas un to aprikojums
8 rokas darbariki, ar roku darbinamas ierices;
galda piederumi; aukstie ieroci; skuvekli; rokas
elektroinstrumenti, griez€jinstrumenti, kas ietverti Saja
klasé
35 vairumtirdznieciba un mazumtirdznieciba ar
abraziviem slipmaterialiem, kokapstrades iekartam
un to aprikojumu, rokas elektroinstrumentiem un
griezéjinstrumentiem

(111) Red. Nr. M 67 786 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-411 (220) Pieteik.dat. 11.04.2014
(531) CFE ind. 23.3.3

S 2=tag

(732) Tpadn. RANTANS, SIA; Bruninieku iela 66-1, Riga LV-1009,
LV
(740) Parstavis Veronika CEPLISA; Brivibas iela 40-15, Riga
LV-1050
(511) 28 spéeles un rotallietas; vingroSanas un sporta preces, kas
nav ietvertas citas klasés

(111) Red. Nr. M 67 787 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-412 (220) Pieteik.dat. 14.04.2014
(531) CFE ind. 26.5.1; 26.5.10; 29.1.13

LNK PROPERTIES

INK GROUP

(591) Krasu salikums melns, violets, balts

(732) Tpadn. LNK (LATVIJAS NOVITATES KOMPLEKSS), SIA;
Sporta iela 7, Riga LV-1013, LV

(511) 36 nekustama Tpasuma lietas

(111) Red. Nr. M 67 788 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-414 (220) Pieteik.dat. 14.04.2014
(531) CFE ind. 26.5.1; 26.5.10; 29.1.13

D LNK AEROSPACE

LNK GROUP

(591) Krasu salikums melns, zils, balts
(732) Tpasn. LNK (LATVIJAS NOVITATES KOMPLEKSS), SIA;
Sporta iela 7, Riga LV-1013, LV
(511) 42 zinatniskie un tehnologiskie pakalpojumi, izp&te un
projektéSana Sajas jomas; ripnieciska izpéte un
izstradnes; datoru aparatiras un programmatiras
projektésana, izstrade un pilnveido$ana
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(111) Red. Nr. M 67 789 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-416 (220) Pieteik.dat. 14.04.2014
(531) CFE ind. 2.9.4; 26.3.1; 26.3.12; 26.3.14; 29.1.14

Esmeralda Immobilien

Your best appartment in Latvia

(591) Krasu salikums tumsi zils, zils, gaisi zils, balts
(732) Tpasn. ESMERALDA IMMOBILIEN, SIA; Tomsona iela 39
k-1-52, Riga LV-1013, LV

(740) Parstavis Aleksandrs EGLITS; Berdu iela 2, Riga LV-1024

(511) 36 nekustama ipasuma lietas; nekustama Tpasuma
pirkS8anas un pardoSanas pakalpojumi; nekustama
Tpasuma parvaldnieku pakalpojumi, t.i., iziréSanas,
iznomasanas, novértéSanas vai finanséSanas
pakalpojumi; starpnieciba darba ar nekustamo TpaSumu

(111) Red. Nr. M 67 790 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-420 (220) Pieteik.dat. 14.04.2014
(531) CFE ind. 24.9.2; 24.9.5; 24.9.7; 24.9.16; 27.1.12; 29.1.15

\bMp
& iy

IIO -[AFCKH

(591) Krasu salikums violets, tumsi sarkans, sarkans, roza, tumsi
zal§, zal$, gaisi zal§, tumsi zils, zils, gaisi zils, dzeltens, balts

(732) Tpadn. PREMIA TALLINNA KULMHOONE AS; Betooni 4,
11415 Tallinn, EE

(740) Parstavis Kristine OSTROVSKA, Agentira “PETERSONA
PATENTS”; Ausekl|a iela 2-2, Riga LV-1010

(511) 30 pelmeni

(111) Reg.Nr. M 67 791
(210) Pieteik. M-14-434

KAJUEKC

(732) Tpasén. GRINDEKS, AS; Krustpils iela 53, Riga LV-1057, LV
(740) Parstavis Maija LIBERTE, GRINDEKS, AS; Krustpils iela 53,
Riga LV-1057

(511) 5 farmaceitiskie un veterinarie preparati; higienas
[dzekli mediciniskiem nollkiem; diétiska partika un
vielas mediciniskiem vai veterinariem nolikiem, uzturs
zidainiem un maziem bérniem; uztura bagatinataji
cilvekam un dzivniekiem; plaksteri, parsienamie
materiali; materiali zobu plombésanai un zobu
nospiedumu izgatavoS$anai; dezinfekcijas ITdzekli;
preparati kaitéklu iznicinasanai; fungicidi, herbicidi

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 17.04.2014

(111) Red. Nr. M 67 792 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-436 (220) Pieteik.dat. 26.05.2014
(531) CFE ind. 25.1.9; 25.1.17; 29.1.14

el

s

THROUGH GOLD

MOPOLI

DIVA

SPARKLING

(591) Krasu salikums roza, gaisi roza, zeltains, brins, balts

(732) Tpasn. LATVIJAS BALZAMS, AS; Aleksandra Caka iela 160,
Riga LV-1012, LV

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006

(511) 33 alkoholiskie dzérieni (iznemot alu), proti, dzirkstoSie vini

(111) Red. Nr. M 67 793 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-437 (220) Pieteik.dat. 26.05.2014
(531) CFE ind. 3.1.8; 3.1.26; 6.1.2; 25.1.17; 29.1.14

< ‘ <
> AL
-~ (A) .‘ ‘

IKA

GEAIULLITP
IMPORTED VODKA

ORIGINAL RECIPE

ad

(591) Krasu salikums tumsi zils, gaisi zils, sarkans, balts

(732) Tpasn. LATVIJAS BALZAMS, AS; Aleksandra Caka iela 160,
Riga LV-1012, LV

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006

(511) 33 alkoholiskie dzérieni (iznemot alu), proti, degvins

(111) Red. Nr. M 67 794
(210) Pieteik. M-14-439

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 26.05.2014

Metropolitan Diva

(732) Tpasn. LATVIJAS BALZAMS, AS; Aleksandra Caka iela 160,
Riga LV-1012, LV

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006

(511) 33 alkoholiskie dzérieni (iznemot alu)
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(111) Red. Nr. M 67 795 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-451 (220) Pieteik.dat. 23.04.2014
(531) CFE ind. 26.4.4; 26.4.22; 26.4.24

Biklunder )

(732) Tpasn. BOKLUNDER PLUMROSE GMBH & CO. KG;
Gewerbestrasse, 24860 Boklund, DE

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006

(511) 29 gala, galas izstradajumi un galas konservi

(111) Red. Nr. M 67 796
(210) Pieteik. M-14-452
(531) CFE ind. 25.3.7

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 23.04.2014

(732) Tpasn. Indika Perera PATHIRAGE; ul. Lesnaya 9-41, 141092
Yubileyny, Moskovskaya oblast, RU

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentdra ‘KDK’;
Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006

(111) Red. Nr. M 67 797
(210) Pieteik. M-14-466

SIEVIESU KORIS BALTA

(732) Tpasn. Mara MARNAUZA; Meza iela 1, MeZciems, Carnikavas
nov. LV-2163, LV
(511) 41 audzinadSana; apmaciba; kultiras pasakumu rikosSana,
koncertu organizéSana, mizikas ierakstu producéSana

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 25.04.2014

(111) Red. Nr. M 67 798
(210) Pieteik. M-14-467

KAMERKORIS FORTIUS

(732) Tpasn. Mara MARNAUZA; Meza iela 1, MeZciems, Carnikavas
nov. LV-2163, LV
(511) 41 audzinaSana; apmaciba; kultiras pasakumu rikosSana,
koncertu organizéSana, mizikas ierakstu producéSana

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 25.04.2014

(111) Red. Nr. M 67 799 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-468 (220) Pieteik.dat. 28.04.2014
(531) CFE ind. 1.3.13; 1.3.18; 29.1.15

1476

(591) Krasu salikums dzeltens, oranzs, bordo, brins, peléks

(732) Tpasn. VEL VAIRAK SAULES, SIA; Dzirnavu iela 60-1, Riga
LV-1050, LV

(511) 43 apgade ar uzturu

(111) Red. Nr. M 67 800 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-472 (220) Pieteik.dat. 29.04.2014
(531) CFE ind. 26.4.2; 26.4.5; 26.4.22; 29.1.13

SHOPPING

(591) Krasu salikums oranzs, zils, balts

(732) Tpasn. TC RIGA, SIA; Lielirbes iela 27, Riga LV-1046, LV
(511) 35 reklama, arT artelpas reklama; reklama datoru tikla
tieSsaistes rezZima; reklamas materialu izplatiSana;
reklamas vietu iznomasana; radioreklama; reklamas
materialu veidoSana tirdzniecibas veicina§anas
noldkiem; marketinga pétijumi; precu paraugu
izplatiSana; pasakumi tirdzniecibas veicinasanai

citu personu laba; lielveikalu mazumtirdzniecibas
pakalpojumi partikas un majsaimniecibas precu
joma; dazadu precu atlase un izvietoSana (iznemot
to transportu) citu personu lab3, lai dotu patérétajiem
iespéju STs preces érti aplukot un iegadaties
supermarketa

nekustama Tpasuma iznomasana; nekustama pasuma
parvaldisana

izpriecas; kazino pakalpojumi; azartspélu pakalpojumi;
klubu pakalpojumi izklaides un izglitibas noltkiem;
diskotéku pakalpojumi; izklaides pakalpojumi; spélu
pakalpojumi; fitnesa centru pakalpojumi; naktsklubu
pakalpojumi

36

41

(111) Reg. Nr. M 67 801
(210) Pieteik. M-14-478
(531) CFE ind. 1.1.2;27.5.4

AMiGE

(732) Tpasn. CIDO GRUPA, SIA; Ostas iela 4, Riga LV-1005, LV

(740) Parstavis Santa KLEINSMITE; Ostas iela 4, Riga LV-1005

(511) 32 mineraltdeni, gazeti tdeni un citi bezalkoholiskie
dzérieni; auglu dzérieni un auglu sulas; sirupi un citas
sastavdalas dzérienu pagatavosanai

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 30.04.2014
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(111) Reg. Nr. M 67 802
(210) Pieteik. M-14-501
(531) CFE ind. 1.15.5;29.1.14

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 07.05.2014

ecogas

(591) Krasu salikums gaisi zal$, dzeltens, melns, balts

(732) Tpaén. Romans POPOVS; Laudonas iela 11, Riga LV-1073,

LV

(740) Parstavis Nina DOLGICERE, Patentu agentira ‘KDK’;

Dzérbenes iela 27, Riga LV-1006
(511) 35 automas$inu gazes dzingju iekartu un to rezerves dalu
vairumtirdzniecibas un mazumtirdzniecibas pakalpojumi
37 automasinu gazes dzinéju iekartu uzstadisana, remonts,
serviss un apkope

(732) Tpasn. VIDEA, SIA; Brivibas gatve 211-79, Riga LV-1039, LV
(511) 35 gridas segumu tirdznieciba

(111) Red. Nr. M 67 807
(210) Pieteik. M-14-512
(531) CFE ind. 27.5.1

PRegO

(732) Tpasn. BN RESTAURANT, SIA; Grécinieku iela 26-18, Riga
LV-1050, LV
(511) 43 apgade ar uzturu

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 12.05.2014

(111) Red. Nr. M 67 803
(210) Pieteik. M-14-502
(531) CFE ind. 27.5.22

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 07.05.2014

(732) Tpasn. Patricija MIHAILUKA,; Juglas iela 10, LT&i, Stopinu nov.

LV-2118, LV
(511) 14 rotaslietas
41 rotaslietu galeriju pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 804
(210) Pieteik. M-14-505

NEMATOZON

(732) Tpaén. NOVARTIS AG; CH-4002 Basel, CH

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 09.05.2014

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentira ‘TRIA ROBIT;

Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 5 farmaceitiskie preparati cilvéka vajadzibam

(111) Red. Nr. M 67 805
(210) Pieteik. M-14-506

SKINAZON

(732) Tpaén. NOVARTIS AG; CH-4002 Basel, CH

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 09.05.2014

(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentira ‘TRIA ROBIT;

Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 5 farmaceitiskie preparati cilvéka vajadzibam

(111) Red. Nr. M 67 806
(210) Pieteik. M-14-508
(531) CFE ind. 27.5.1

ViDEA

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 09.05.2014

(111) Reg. Nr. M 67 808 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-14-513 (220) Pieteik.dat. 13.05.2014

(531) CFE ind. 3.7.1; 3.7.16; 26.1.1; 26.1.4; 26.1.15; 26.1.19;
29.1.14

(591) Krasu salikums dzeltens, melns, sudrabains, balts
(732) Tpasn. KORUPCIJAS NOVERSANAS UN APKAROSANAS
BIROJS; Brivibas iela 104 k-2, Riga LV-1001, LV
(511) 16 iespiedprodukcija, it ipasi bukleti, brosaras, informativi
plakati
41 izghtojoSu pasakumu organizéSana; apmaciba

(111) Red. Nr. M 67 809
(210) Pieteik. M-14-522

SILBIOLS

(732) Tpasn. BIOLAT, AS; Rigas iela 111, Salaspils, Salaspils nov.
LV-2169, LV
(740) Parstavis Ludmila IVANOVA, Dzirciema iela 16, Riga LV-1007
(511) 5 dietiskie produkti mediciniskiem noldkiem un $aja klasé
ietvertie uztura bagatinataji; veselibas uzlabo$anai un
slimibu profilaksei paredzétie dabas vielu preparati, kas
ietverti Saja klasé; preparati, kas satur skuju poliprenolus

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 14.05.2014

(111) Red. Nr. M 67 810 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-524 (220) Pieteik.dat. 14.05.2014
(531) CFE ind. 3.7.16; 3.7.24; 5.3.20; 29.1.15

) <z
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(591) Krasu salikums gaisi roza, roza, gaisi zal$, zal$, tumsi zals,
zils, balts
(732) Tpasn. BATAS AVOTS, SIA; “Vainodes pils”, Vainodes pag.,
Vainodes nov. LV-3435, LV
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 30 t&jas dzérieni
32 alus; mineraludeni, gazeti Gdeni un citi bezalkoholiskie
dzérieni; avota Gdens, dzeramais Gdens, galda
adens; auglu dzérieni un auglu sulas; sTrupi un citas
sastavdalas dzérienu pagatavoSanai

(111) Reg. Nr. M 67 811
(210) Pieteik. M-14-529

RIGAER TURN-VEREIN.

(732) Tpasn. VINGROTAJU NAMS, AS; Vingrotaju iela 1, Riga
LV-1010, LV
(511) 36 nekustama Tpasuma lietas
39 celojumu organizéSana
41 sporta un kultras pasakumi
42 zinatniskie un tehnologiskie pakalpojumi, izpéte un
projektéSana Sajas jomas
43 apgade ar uzturu; viesu izmitinasana
44 arstnieciska apripe; veselibas un skaistumkop$anas
pakalpojumi cilvekam un dzivniekiem

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 15.05.2014

(111) Red. Nr. M 67 812 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-530 (220) Pieteik.dat. 15.05.2014
(531) CFE ind. 7.3.11; 26.1.2; 26.1.20; 29.1.12

N

DOMINA

S L S S O L |
(591) Krasu salikums zils, balts
(732) Tpasn. KANAM GRUND KAPITALANLAGEGESELLSCHAFT
MBH; MesseTurm, 60308 Frankfurt am Main, DE
(740) Parstavis Kristine OSTROVSKA, Agentira “PETERSONA
PATENTS”; Ausekla iela 2-2, Riga LV-1010
(511) 35 reklama, art ara reklama; reklama datoru tikla tieSsaistes
reZima; reklamas materialu izplati$ana; reklamas
vietu iznomasana; radioreklama; reklamas materialu
veidoSana tirdzniecibas veicinaSanas nolukiem;
marketinga pétijumi; preCu paraugu izplatiSana;
darfjumu vadiSana; uznémumu parvaldisana; biroja
darbi; $aja klasé ietvertie pakalpojumi, kas saistiti ar
tirdzniecibas uznémumu komercvadibu; tirdzniecibas
veicinasana citu lab3; lielveikalu mazumtirdzniecibas
pakalpojumi partikas, rdpniecibas precu un
majsaimniecibas pre€u joma; dazadu precu atlase un
izvietoSana (iznemot to transportu) citu personu laba,
lai dotu patérétajiem iespéju Sis preces érti aplukot un
iegadaties lielveikala
36 nekustama TpaSuma iznomasana; nekustama Tpasuma
parvaldisana
41 izpriecas; kazino pakalpojumi; azartspéles; klubu
pakalpojumu sniegSana izklaidei un izglitibai; diskotéku
pakalpojumi; izklaide; izklaides pasakumu organizéSana
un vadi$ana; spélu organizéSana un vadisana;
veselibas centru pakalpojumi; naktsklubu pakalpojumi

1478

(111) Red. Nr. M 67 813
(210) Pieteik. M-14-531
(531) CFE ind. 27.5.1

DOMINA

— Shopping -

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 15.05.2014

(732) Tpasn. KANAM GRUND KAPITALANLAGEGESELLSCHAFT
MBH; MesseTurm, 60308 Frankfurt am Main, DE
(740) Parstavis Kristine OSTROVSKA, Agentira “PETERSONA
PATENTS”; Ausekla iela 2-2, Riga LV-1010
(511) 35 reklama, art ara reklama; reklama datoru tikla tieSsaistes
reZima; reklamas materialu izplatiSana; reklamas
vietu iznomasana; radioreklama; reklamas materialu
veidoSana tirdzniecibas veicinaSanas nolukiem;
marketinga pétijumi; preCu paraugu izplatiSana;
darfjumu vadiSana; uznémumu parvaldisana; biroja
darbi; $aja klasé ietvertie pakalpojumi, kas saistiti ar
tirdzniecibas uznémumu komercvadibu; tirdzniecibas
veicinasana citu lab3; lielveikalu mazumtirdzniecibas
pakalpojumi partikas, rdpniecibas precu un
majsaimniecibas pre€u joma; dazadu precu atlase un
izvietoSana (iznemot to transportu) citu personu laba,
lai dotu patérétajiem iespéju Sis preces érti aplukot un
iegadaties lielveikala
36 nekustama TpaSuma iznomasana; nekustama Tpasuma
parvaldisana
41 izpriecas; kazino pakalpojumi; azartspéles; klubu
pakalpojumu sniegSana izklaidei un izglitibai; diskotéku
pakalpojumi; izklaide; izklaides pasakumu organizéSana
un vadi$ana; spélu organizé$ana un vadisana;
veselibas centru pakalpojumi; naktsklubu pakalpojumi

(111) Red.Nr. M 67 814 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-14-535 (220) Pieteik.dat. 19.05.2014

(531) CFE ind. 2.9.15; 11.3.4; 25.1.5; 26.1.1; 26.1.5; 26.1.14;
26.1.16; 29.1.13

(591) Krasu salikums oranzs, gaisi zils. balts

(732) Tpasn. Andrejs SUHOVS; Zvejnieku iela 7-9, Carnikava,
Carnikavas nov. LV-2163, LV

(511) 43 kafejnicu pakalpojumi
44 veselibas un skaistumkop$anas pakalpojumi cilvékam

(111) Red.Nr. M 67 815 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-547 (220) Pieteik.dat. 19.05.2014
(531) CFE ind. 26.1.5; 26.11.1; 26.11.8; 29.1.13
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(© CAPITAL CLINIC RIGA

(591) Krasu salikums zeltains, melns, balts
(732) Tpasn. VESELIBAS CENTRS 4, SIA; Krigjana Barona iela 117,
Riga LV-1012, LV
(511) 44 arstnieciska apripe; veselibas un skaistumkopsSanas
pakalpojumi cilvekam un dzivniekiem

(111) Red. Nr. M 67 816 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-561 (220) Pieteik.dat. 20.05.2014
(531) CFE ind. 25.1.15; 27.7.11; 29.1.13

SUPER 511IMS

(591) Krasu salikums gaisi roza, tumsi roza, smilSkrasa
(732) Tpasn. PHILIP MORRIS BRANDS SARL; Quai Jeanrenaud 3,
2000 Neuchatel, CH
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agentira ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 34 tabaka; neapstradata vai apstradata tabaka; tabakas
izstradajumi, to skaita cigari, cigaretes, cigarillas; tabaka
cigareSu uztidanai, pipju tabaka, ko$lajama tabaka,
Snaucama tabaka, tabaka ar krustnaglinu piedevu,
zeléjama tabaka zviedru gaumé “snus”; tabakas
piederumi, to skaita cigareSu papirs un cigareSu
sagataves, cigaresu filtri; karbas tabakai; cigaresu
etvijas un pelnu trauki; pipes; ierices cigareSu uztisanai;
Skiltavas; sérkocini

BELWEDER -/Q

(732) Tpasn. BELWEDER NORD, SIA; Mikusalas iela 42, Riga
LV-1004, LV
(740) Parstavis leva STALA, Agentira “PETERSONA PATENTS”;
Ausekla iela 2-2, Riga LV-1010
(511) 3  ziepes; parfimérijas izstradajumi, éteriskas ellas,
kosmeétiskie [Tdzekli kermenim, sejai, lipam un nagiem;
matu kop8anas [1dzekli

(111) Red. Nr. M 67 817
(210) Pieteik. M-14-562

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 20.05.2014

(531) CFE ind. 25.1.15; 27.7.11; 29.1.13

PHILIP MORRIS

N.4

(591) Krasu salikums gaisi zils, tumsi zils, smilSkrasa
(732) Tpasn. PHILIP MORRIS BRANDS SARL; Quai Jeanrenaud 3,
2000 Neuchatel, CH
(740) Parstavis Vladimirs ANOHINS, Agenttra ‘TRIA ROBIT;
Vilandes iela 5, Riga LV-1010
(511) 34 tabaka; neapstradata vai apstradata tabaka; tabakas
izstradajumi, to skaita cigari, cigaretes, cigarillas; tabaka
cigareSu uztiSanai, pipju tabaka, koslajama tabaka,
Snaucama tabaka, tabaka ar krustnaglinu piedevu,
zeléjama tabaka zviedru gaumé “snus’; tabakas
piederumi, to skaita cigaresu papirs un cigaresu
sagataves, cigaresu filtri; karbas tabakai; cigaresu
etvijas un pelnu trauki; pipes; ierices cigaresu uztiSanai;
Skiltavas; sérkocini

(111) Red. Nr. M 67 818
(210) Pieteik. M-14-565
(531) CFE ind. 24.17.25

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 20.05.2014

(111) Red. Nr. M 67 819 (151) Reg. dat. 20.09.2014

(210) Pieteik. M-14-568 (220) Pieteik.dat. 21.05.2014

(531) CFE ind. 6.1.4; 11.3.14; 26.1.1; 26.1.5; 26.1.11; 26.1.13;
26.1.16; 28.3; 29.1.13

(591) Krasu salikums tumsi brins, gaisi brins, smilSkrasa

(732) Tpasén. SHAN TEA, SIA; Krijana Valdemara iela 24-22, Riga
LVv-1010, LV

(511) 30 téja un téjas izstradajumi

(111) Red. Nr. M 67 820
(210) Pieteik. M-14-569

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 21.05.2014

Shan tea

(732) Tpasén. SHAN TEA, SIA; Krijana Valdemara iela 24-22, Riga
LVv-1010, LV
(511) 30 téja un téjas izstradajumi

(111) Reg. Nr. M 67 821
(210) Pieteik. M-14-570

IRONWILL

(732) Tpasn. Armands KARKLELIS; “Bridagi”, Ciemupe, Ogresgala
pag., Ogres nov. LV-5041, LV
(511) 35 metala izstradajumu vairumtirdzniecibas pakalpojumi
39 transporta pakalpojumi
44 lauksaimniecibas, darzkopibas un mezkopibas
pakalpojumi

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 21.05.2014

(111) Red. Nr. M 67 822
(210) Pieteik. M-14-574
(531) CFE ind. 24.17.2; 27.5.1

LEGEND. Shop

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 22.05.2014
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(732) Tpasn. R. EVOLUTION STRATEGY, SIA; Krigjana Valdemara
iela 33-3, Riga LV-1010, LV
(511) 35 pludmales piederumu, to skaita krému, art krému adas
aizsardzibai pret sauli un ultravioleta starojuma ietekmi,
saulesbrillu, paklajinu, dvielu un pludmales apgérbu
mazumtirdzniecibas pakalpojumi

(111) Red. Nr. M 67 823 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-630 (220) Pieteik.dat. 30.05.2014
(531) CFE ind. 9.7.17; 26.3.7; 26.3.16; 26.3.22; 29.1.14

(591) Krasu salikums brins, zal§, peléks, balts

(732) Tpasn. JAUNPIEBALGAS NOVADA DOME; Gaujas iela 4,
Jaunpiebalga, Jaunpiebalgas pag., Jaunpiebalgas n. LV-4125,
LV

(511) 41 sporta un kultdras pasakumi

(591) Krasu salikums brins, dzeltens, zeltains, gaisi zils, zils,
sarkans, balts
(732) Tpasn. Eva STRAUTMALE; Dzelzavas iela 23-101, Riga
LV-1084, LV
(511) 41 izklaide, proti, datorspélu nodroSinasana tieSsaistes
rezima (bez lejupieladésanas)

(111) Red. Nr. M 67 824 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-636 (220) Pieteik.dat. 02.06.2014
(531) CFE ind. 26.11.1; 26.11.7; 27.5.1; 29.1.13

DIGITAL
INTELLIGENCE
AGENCY

-

I
(591) Krasu salikums roza, melns, balts
(732) Tpasn. DIGIBRAND, SIA; Lagplésa iela 10-2, Riga LV-1010,
Lv
(511) 35 reklama; darTjumu veikSana; uznémumu parvaldisana;
biroja darbi
42 zinatniskie un tehnologiskie pakalpojumi, izpéte un
projektéSana Sajas jomas; rapnieciska izpéte un
izstradnes; datoru aparatdras un programmataras
projektésana, izstrade un pilnveidoSana

(111) Red. Nr. M 67 827 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-647 (220) Pieteik.dat. 06.06.2014
(531) CFE ind. 26.1.1; 26.1.3; 26.1.12; 29.1.13

() Meridian Trade Bank

(591) Krasu salikums tumsi zils, balts, zal$
(732) Tpasn. MERIDIAN TRADE BANK, AS; Elizabetes iela 57, Riga
LV-1772, LV
(740) Parstavis llona JARCUKA,; Elizabetes iela 57, Riga LV-1772
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; dartjumi ar naudu;
nekustama Tpasuma lietas

(111) Red. Nr. M 67 825
(210) Pieteik. M-14-637

DIGIBRAND

(732) Tpasn. DIGIBRAND, SIA; Lagplésa iela 10-2, Riga LV-1010,
Lv
(511) 35 reklama; darTjumu veikSana; uznémumu parvaldisana;
biroja darbi
42 zinatniskie un tehnologiskie pakalpojumi, izpéte un
projektéSana Sajas jomas; rapnieciska izpéte un
izstradnes; datoru aparatdras un programmataras
projektésana, izstrade un pilnveidoSana

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 02.06.2014

(111) Red. Nr. M 67 828 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-648 (220) Pieteik.dat. 06.06.2014
(531) CFE ind. 26.1.1; 26.1.3; 26.1.12; 29.1.13

WMTB

(591) Krasu salikums tumsi zils, balts, zal$
(732) Tpasn. MERIDIAN TRADE BANK, AS; Elizabetes iela 57, Riga
LV-1772, LV
(740) Parstavis llona JARCUKA, Elizabetes iela 57, Riga LV-1772
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; darijumi ar naudu;
nekustama Tpasuma lietas

(111) Red. Nr. M 67 826 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-644 (220) Pieteik.dat. 05.06.2014
(531) CFE ind. 3.5.1; 3.5.7; 3.7.15; 3.9.6; 3.9.22; 3.13.1; 29.1.15
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(111) Reg. Nr. M 67 829 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-649 (220) Pieteik.dat. 06.06.2014
(531) CFE ind. 26.1.1; 26.1.3; 26.1.12; 29.1.13

(591) Krasu salikums tumsi zils, balts, zal$
(732) Tpasn. MERIDIAN TRADE BANK, AS; Elizabetes iela 57, Riga
LV-1772, LV
(740) Parstavis llona JARCUKA,; Elizabetes iela 57, Riga LV-1772
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; darijumi ar naudu;
nekustama TpaSuma lietas

(111) Red. Nr. M 67 830
(210) Pieteik. M-14-650

(151) Reg. dat. 20.09.2014
(220) Pieteik.dat. 06.06.2014



Registrétas precu zimes

Izgudrojumi, Pre€u Zimes un Dizainparaugi - 20.09.2014

(531) CFE ind. 26.1.1; 26.1.3; 26.1.12; 29.1.13

() Meridian Trade Bank

(591) Krasu salikums tumsi zils, balts, zal$
(732) Tpasn. MERIDIAN TRADE BANK, AS; Elizabetes iela 57, Riga
LV-1772, LV
(740) Parstavis llona JARCUKA,; Elizabetes iela 57, Riga LV-1772
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; darijumi ar naudu;
nekustama TpaSuma lietas

(111) Reg. Nr. M 67 831 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-528 (220) Pieteik.dat. 15.05.2014
(531) CFE ind. 7.1.1

(732) Tpasn. FORAL INTELEKTUALA TPASUMAAGENTURA, SIA;
Kaléju iela 14/16-7, Riga LV-1050, LV
(740) Parstavis Aleksandra FORTUNA, FORAL Intelektuala
Tpasuma agentdra, SIA; p/k 98, Riga LV-1050
(511) 45 juridiskie pakalpojumi; konsultacijas intelektuala
Tpasuma un intelektuala 1paSuma aizsardzibas jom3;
intelektuala 1pasuma aizsardzibas pakalpojumi;
ar intelektuala TpaSuma tiesibu TstenoSanu saistiti
pakalpojumi, ciktal tie attiecas uz So klasi; intelektuala
Tpasuma tiesibu uzraudziba (juridiskas konsultacijas);
pétijumu veik$ana, informacijas, materialu un
pieradijumu vaksana, apkopo$ana un analizéSana
tiesibu joma, arT intelektuala 1paSuma joma

(111) Red. Nr. M 67 832 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-318 (220) Pieteik.dat. 14.03.2014

HANTS

(732) Tpadn. HANTS, SIA; Krigjana Barona iela 13/15-30, Riga
LV-1011, LV
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; darijumi ar naudu;
nekustama TpaSuma lietas
37 bavnieciba; €ku remonts; €ku un teritoriju
labiekartoSanas darbi

(111) Red. Nr. M 67 833 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-319 (220) Pieteik.dat. 14.03.2014
(531) CFE ind. 27.5.8

MIGINEES

THE HAPPINESS HUNTERS

(732) Tpadn. HANTS, SIA; Krigjana Barona iela 13/15-30, Riga
LV-1011, LV
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; darijumi ar naudu;
nekustama Tpasuma lietas

37 bavnieciba; éku remonts; éku un teritoriju
labiekartosanas darbi

(111) Red. Nr. M 67 834 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-320 (220) Pieteik.dat. 14.03.2014
(531) CFE ind. 27.5.8;29.1.15

MIGIN RS

THE HAPPINESS HUNTERS

(591) Krasu salikums sarkans, violets, dzeltens, zils, zal$, melns
(732) Tpadn. HANTS, SIA; Krigjana Barona iela 13/15-30, Riga
LV-1011, LV
(511) 36 apdrosinasana; finansu lietas; darijumi ar naudu;
nekustama TpaSuma lietas
37 bavnieciba; éku remonts; éku un teritoriju
labiekartoSanas darbi

(111) Red. Nr. M 67 835 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-427 (220) Pieteik.dat. 15.04.2014
(531) CFE ind. 9.1.10; 29.1.15

aizdevums-lv

MARGINALEN GRUPA

(591) Krasu salikums melns, sarkans, tumsi sarkans, peléks, balts
(732) Tpasn. AIZDEVUMS.LV, SIA; Césu iela 31 k-3, Riga LV-1012,

LV
(511) 36 finanSu lietas; dartjumi ar naudu; nekustama TpaSuma
lietas
(111) Reg@. Nr. M 67 836 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-527 (220) Pieteik.dat. 15.05.2014

(531) CFE ind. 7.1.17

"TOWER

(732) Tpasn. Kaspars AUZINS; Rapniecibas iela 9, Saldus, Saldus
nov. LV-3801, LV
(511) 43 kafejnicas pakalpojumi

COFFEE

(111) Reg. Nr. M 67 837 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-326 (220) Pieteik.dat. 18.03.2014

EURUS GLOBAL

(732) Tpasn. EURUS GLOBAL, SIA; Duntes iela 15A, Riga LV-1005,
Lv
(511) 35 darijumu vadisana
36 finanSu lietas; darijumi ar naudu; nekustama TpaSuma
lietas
39 transports; pre€u iesainoSana un uzglabasana; celojumu
organizéSana

(111) Red. Nr. M 67 838 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-327 (220) Pieteik.dat. 18.03.2014
(531) CFE ind. 1.5.1; 1.5.6; 1.5.23; 29.1.13
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(531) CFE ind. 4.5.1; 5.5.7; 5.5.20; 5.7.1; 25.1.9; 29.1.15

CEMEYKH NNOACOAHEYHUKA
HKAPEHBIE COAEHBIE

(691) Krasu salikums gaisi zils, zils, sarkans, balts
(732) Ipasn. EURUS GLOBAL, SIA; Duntes iela 15A, Riga LV-1005,

Lv
(511) 35 darfjumu vadisana (591) Krasu salikums brins, sarkans, oranzs, dzeltens, zal$, zils,
36 finan3u lietas; darfjumi ar naudu; nekustama Tpasuma melns, balts
lietas (732) Tpasén. Olga KARLIKOVA; Alejas iela 9, Dalbe, Cenu pag.,
39 transports; pre€u iesaino$ana un uzglabasana; celojumu Ozolnieku nov. LV-3018, LV
organizésana (511) 29 apstradatas séklas
() Bog. Mr. M o7 559 (o) eg. cat. 200920 4 (111) Reg.Nr. M 67842 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14- (220) Pieteik.dat. 20.03. (210) Pieteik. M-14-461 (220) Pieteik.dat. 24.04.2014

(531) CFEind. 26.1.1;26.1.3; 29.1.13 (531) CFE ind. 4.5.1;5.5.7; 5.5.20; 5.7.1; 25.1.9; 29.1.15

INnclusive

Sy ~ N \
Syil\p‘t‘ ‘H’:’:‘ In “\4’

(526) Disklamacija zime tiek aizsargata kopuma; vardiskais
apzimé&jums “all inclusive” atseviski netiek aizsargats

(591) Krasu salikums zils, peléks, balts

(732) Tpasén. AN SERVISS, SIA; Smilu iela 4, Riga LV-1050, LV

(511) 39 transports; celojumu organizéSana

(111) Red. Nr. M 67 840 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-459 (220) Pieteik.dat. 24.04.2014
(531) CFE ind. 5.5.4;5.7.1; 26.1.2; 26.1.3; 26.1.20; 29.1.15

(591) Krasu salikums brins, sarkans, oranzZs, dzeltens, zal$, melns,
balts

(732) Tpasén. Olga KARLIKOVA; Alejas iela 9, Dalbe, Cenu pag.,
Ozolnieku nov. LV-3018, LV

(511) 29 apstradatas seklas

(111) Red. Nr. M 67 843 (151) Reg. dat. 20.09.2014
(210) Pieteik. M-14-462 (220) Pieteik.dat. 24.04.2014
(531) CFE ind. 6.3.11; 25.1.15; 25.7.7; 29.1.15

(591) Krasu salikums sarkans, oranzs, dzeltens, zal§, melns, balts

(732) Tpasn. Olga KARLIKOVA; Alejas iela 9, Dalbe, Cenu pag.,
Ozolnieku nov. LV-3018, LV

(511) 29 apstradatas séklas (591) Krasu salikums gaisi zils, zils, tumsi zils, sarkans, balts

(732) Tpasn. Olga KARLIKOVA; Alejas iela 9, Dalbe, Cenu pag.,
Ozolnieku nov. LV-3018, LV

(111) Re@. Nr. M 67 841 (151) Reg. dat. 20.09.2014 (511) 32 dzeramais tdens

(210) Pieteik. M-14-460 (220) Pieteik.dat. 24.04.2014
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Precu zimju pieteikumu numeracijas raditajs

(210) Pieteikuma (111) Registracijas 210) Pieteikuma (111) Registracijas
numurs numurs numurs numurs
M-13-1013 M 67 726 M-14-451 M 67 795
M-13-1061 M 67 727 M-14-452 M 67 796
M-13-1128 M 67 728 M-14-459 M 67 840
M-13-1224 M 67 729 M-14-460 M 67 841
M-13-1225 M 67 730 M-14-461 M 67 842
M-13-1226 M 67 731 M-14-462 M 67 843
M-13-1227 M 67 732 M-14-466 M 67 797
M-13-1228 M 67 733 M-14-467 M 67 798
M-13-1229 M 67 734 M-14-468 M 67 799
M-13-1362 M 67 735 M-14-472 M 67 800
M-13-1363 M 67 736 M-14-478 M 67 801
M-13-1388 M 67 737 M-14-501 M 67 802
M-13-1411 M 67 738 M-14-502 M 67 803
M-13-1452 M 67 739 M-14-505 M 67 804
M-14-14 M 67 740 M-14-506 M 67 805
M-14-15 M 67 741 M-14-508 M 67 806
M-14-32 M 67 742 M-14-512 M 67 807
M-14-38 M 67 743 M-14-513 M 67 808
M-14-39 M 67 744 M-14-522 M 67 809
M-14-48 M 67 745 M-14-524 M 67 810
M-14-55 M 67 746 M-14-527 M 67 836
M-14-56 M 67 747 M-14-528 M 67 831
M-14-57 M 67 748 M-14-529 M 67 811
M-14-58 M 67 749 M-14-530 M 67 812
M-14-62 M 67 750 M-14-531 M 67 813
M-14-66 M 67 751 M-14-535 M 67 814
M-14-79 M 67 752 M-14-547 M 67 815
M-14-85 M 67 753 M-14-561 M 67 816
M-14-86 M 67 754 M-14-562 M 67 817
M-14-103 M 67 755 M-14-565 M 67 818
M-14-109 M 67 756 M-14-568 M 67 819
M-14-137 M 67 757 M-14-569 M 67 820
M-14-152 M 67 758 M-14-570 M 67 821
M-14-155 M 67 759 M-14-574 M 67 822
M-14-187 M 67 760 M-14-630 M 67 823
M-14-193 M 67 761 M-14-636 M 67 824
M-14-218 M 67 762 M-14-637 M 67 825
M-14-231 M 67 763 M-14-644 M 67 826
M-14-238 M 67 764 M-14-647 M 67 827
M-14-261 M 67 765 M-14-648 M 67 828
M-14-305 M 67 766 M-14-649 M 67 829
M-14-313 M 67 767 M-14-650 M 67 830
M-14-318 M 67 832
M-14-319 M 67 833
M-14-320 M 67 834
M-14-323 M 67 768
M-14-326 M 67 837
M-14-327 M 67 838
M-14-330 M 67 769
M-14-332 M 67 839
M-14-333 M 67 770
M-14-341 M 67 771
M-14-342 M 67 772
M-14-358 M 67 773
M-14-359 M 67 774
M-14-360 M 67 775
M-14-361 M 67 776
M-14-362 M 67 777
M-14-366 M 67 778
M-14-367 M 67 779
M-14-390 M 67 780
M-14-391 M 67 781
M-14-402 M 67 782
M-14-403 M 67 783
M-14-408 M 67 784
M-14-409 M 67 785
M-14-411 M 67 786
M-14-412 M 67 787
M-14-414 M 67 788
M-14-416 M 67 789
M-14-420 M 67 790
M-14-427 M 67 835
M-14-434 M 67 791
M-14-436 M 67 792
M-14-437 M 67 793
M-14-439 M 67 794
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Precu zimju 1pasnieku raditajs

(732) Tpasnieks (210) Pieteikuma (732) Tpasnieks (210) Pieteikuma

numurs numurs
ACTAVIS GROUP PTC EHF. M-14-330 LNK (LATVIJAS NOVITATES
ADVENTUS SOLUTIONS, SIA M-14-155 KOMPLEKSS), SIA M-14-412
AIZDEVUMS.LV, SIA M-14-427 M-14-414
ALIUNDE, SIA M-13-1411 LOBINS, Edvins M-13-1452
AN SERVISS, SIA M-14-332 MARNAUZA, Mara M-14-466
ANCANS, Kristaps M-14-14 M-14-467
ANHUI JIANGHUAI AUTOMOBILE MELNICONOKS, Pavels M-14-15
GROUP CO., LTD. M-14-62 MERIDIAN TRADE BANK, AS M-14-647
AS MECRO M-14-313 M-14-648
AUTOCENTRI.LV, SIA M-14-390 M-14-649
M-14-391 M-14-650
AUZINS, Kaspars M-14-527 MIHAILUKA, Patricija M-14-502
BALTIC PUB, SIA M-14-360 MINAPA, SIA M-14-137
M-14-361 MIRA - ALLIANCE, SIA M-14-359
M-14-362 MV TRANS, SIA M-13-1061
BATAS AVOTS, SIA M-14-524 NOVARTIS AG M-14-505
BBH INVESTMENTS, SIA M-14-238 M-14-506
BELWEDER NORD, SIA M-14-187 OV GROUP, SIA M-14-358
M-14-565 PALAMI, SIA M-14-366
BIOLAT, AS M-14-522 M-14-367
BN RESTAURANT, SIA M-14-512 PATHIRAGE, Indika Perera M-14-452
BOKLUNDER PLUMROSE PFIZER INC. M-14-32
GMBH & CO. KG M-14-451 PHILIP MORRIS BRANDS SARL  M-14-561
CANTUS, SIA M-14-261 M-14-562
CESUALUS, AS M-14-305 POPOVS, Romans M-14-501
CIDO GRUPA, SIA M-14-478 PREMIA TALLINNA KULMHOONE
CORPORACION HABANOS, S.A.  M-13-1226 AS M-14-420
M-13-1227 PRIEKULE, Inese M-14-103
M-13-1228 R. EVOLUTION STRATEGY, SIA  M-14-574
M-13-1229 RANTANS, SIA M-14-411
DAUGULIS & PARTNERI, SIA M-14-38 SERGEJEVA, Albina M-14-79
M-14-39 SHAN TEA, SIA M-14-568
DIGIBRAND, SIA M-14-636 M-14-569
M-14-637 STRAUTMALE, Eva M-14-644
DZINTARU 50, SIA M-14-403 SUHOVS, Andrejs M-14-535
EGIDIJUS IR VYTAUTAS, UAB M-13-1013 SWISS PHARMA INTERNATIONAL
EMPRESA CUBANA DEL TABACO AG M-14-408
(CUBATABACO) M-13-1224 TC RIGA, SIA M-14-472
M-13-1225 TELIA LATVIJA, SIA M-13-1362
ESMERALDA IMMOBILIEN, SIA  M-14-416 M-13-1363
EURUS GLOBAL, SIA M-14-326 TRADE GROUP, SIA M-13-1388
M-14-327 UKRAINCEVS, Andrejs M-14-333
EXPORTSTAR OU M-14-66 VESELIBAS CENTRS 4, SIA M-14-547
EXPRESSCREDIT, SIA M-14-152 VEL VAIRAK SAULES, SIA M-14-468
FITNESS APP, SIA M-14-402 VIDEA, SIA M-14-508
FORAL INTELEKTUALA VIMEI, SIA M-14-323
TPASUMAAGENTURA, SIA  M-14-528 VINGROTAJU NAMS, AS M-14-529
GREIS LOGISTIKA, SIA M-14-193 WOLFF DESIGNA, SIA M-14-55
GRINDEKS, AS M-14-434 M-14-56
HANTS, SIA M-14-318 M-14-57
M-14-319 M-14-58
M-14-320 ZETCOM, SIA M-14-341
HONKONGALYV, SIA M-14-231 M-14-342
ILGEZEEM, SIA M-14-218 ZVIRBULE, Dace M-13-1128
JANOVSKIS, Aivars M-14-109
JAUNPIEBALGAS NOVADA DOME  M-14-630
KAKTINA, Indra M-13-1452
KANAM GRUND KAPITALANLAGE-
GESELLSCHAFT MBH M-14-530
M-14-531
KARHU, Jurijs M-14-333
KARLIKOVA, Olga M-14-459
M-14-460
M-14-461
M-14-462
KARKLELIS, Armands M-14-570
KORUPCIJAS NOVERSANAS UN
APKAROSANAS BIROJS M-14-513
KOSTERS, SIA M-14-409
LARUA, SIA M-14-85
M-14-86
LATVIJAS BALZAMS, AS M-14-48
M-14-436
M-14-437
M-14-439
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Precu zimju raditajs péc precu un pakalpojumu klasém

(511) Nicas (111) Registracijas (511) Nicas (111) Registracijas (511) Nicas (111) Registracijas
klasifikacijas numurs klasifikacijas numurs klasifikacijas numurs
indekss indekss indekss
3 M 67 755 34 M 67 816 41 M 67 797

M 67 760 M 67 817 M 67 798
M 67 785 35 M 67 726 M 67 800
M 67 818 M 67 727 M 67 803
4 M 67 753 M 67 728 M 67 808
M 67 754 M 67 735 M 67 811
5 M 67 741 M 67 736 M 67 812
M 67 742 M 67 740 M 67 813
M 67 769 M 67 751 M 67 823
M 67 784 M 67 752 M 67 826
M 67 791 M 67 753 42 M 67 735
M 67 804 M 67 757 M 67 736
M 67 805 M 67 767 M 67 759
M 67 809 M 67 768 M 67 788
7 M 67 767 M 67 773 M 67 811
M 67 785 M 67 774 M 67 824
8 M 67 767 M 67 785 M 67 825
M 67 785 M 67 800 43 M 67 738
9 M 67 735 M 67 802 M 67 763
M 67 736 M 67 806 M 67 764
M 67 746 M 67 812 M 67 765
M 67 747 M 67 813 M 67 775
M 67 748 M 67 821 M 67 776
M 67 749 M 67 822 M 67 777
M 67 778 M 67 824 M 67 783
M 67 779 M 67 825 M 67 799
12 M 67 750 M 67 837 M 67 807
14 M 67 756 M 67 838 M 67 811
M 67 803 36 M 67 751 M 67 814
16 M 67 746 M 67 758 M 67 836
M 67 747 M 67 783 44 M 67 741
M 67 748 M 67 787 M 67 742
M 67 749 M 67 789 M 67 764
M 67 808 M 67 800 M 67 811
18 M 67 752 M 67 811 M 67 814
19 M 67 778 M 67 812 M 67 815
M 67 779 M 67 813 M 67 821
25 M 67 752 M 67 827 45 M 67 751
28 M 67 768 M 67 828 M 67 831
M 67 770 M 67 829
M 67 786 M 67 830
29 M 67 739 M 67 832
M 67 762 M 67 833
M 67 774 M 67 834
M 67 795 M 67 835
M 67 840 M 67 837
M 67 841 M 67 838
M 67 842 37 M 67 759
30 M 67 737 M 67 773
M 67 743 M 67 780
M 67 744 M 67 781
M 67 762 M 67 802
M 67 790 M 67 832
M 67 796 M 67 833
M 67 810 M 67 834
M 67 819 38 M 67 735
M 67 820 M 67 736
32 M 67 762 M 67 759
M 67 766 M 67 771
M 67 801 M 67 772
M 67 810 39 M 67 811
M 67 843 M 67 821
33 M 67 745 M 67 837
M 67 761 M 67 838
M 67 762 M 67 839
M 67 792 40 M 67 757
M 67 793 41 M 67 746
M 67 794 M 67 747
34 M 67 729 M 67 748
M 67 730 M 67 749
M 67 731 M 67 764
M 67 732 M 67 771
M 67 733 M 67 772
M 67 734 M 67 782
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Registrétie dizainparaugi

Saja sadala Patentu valde turpina publicét oficialos pazinojumus par dizainparaugu registracijam, kas veiktas atbilstosi 2004. gada
28. oktobra Dizainparaugu likumam. Publikacijas ir sakartotas registracijas numuru seciba. Katra publikacija satur datus, kas dizainparauga
registracijas bridT ieklauti Valsts registra zinas, ka arf dizainparauga attélu vai attélus.

Dizainparauga registracija ir spéka piecus gadus, skaitot no pieteikuma datuma. Sim terminam beidzoties, registraciju var atjaunot ikreiz
uz jaunu piecu gadu periodu lidz dizainparaugu aizsardzibas maksimalajam terminam - 25 gadiem no pieteikuma datuma (Dizainparaugu
likums, 31. pants). Ar dienu, kad registrétais dizainparaugs publicéts (datums, kas noradits katras lappuses augSmala), pilna apjoma stajas
spéka dizainparauga 1pasnieka tiesibas (Dizainparaugu likums, 12. pants).

Ar publikacijas dienu iestajas iebildumu periods. lebildumu var iesniegt triju ménesu laika péc publikacijas, pamatojoties uz Dizainparaugu
likuma 37. panta pirmas dalas 1., 2., 4., 5., 6., 7. vai 8. punkta noteikumiem (Dizainparaugu likums, 28. pants).

Starptautiski pienemtie kodi (INID kodi), kas izmantoti
dizainparaugu bibliografisko datu identificéSanai:

(11) Registracijas numurs
Registration number

(15) Registracijas datums
Registration date

(21) Pieteikuma numurs
Application number

(22) Pieteikuma datums
Filing date of the application

(23) Izstades prioritates dati
Exhibition priority data

(28) Dizainparaugu skaits kompleksa registracija

Number of designs included (in case of multiple registration) (51) LOC kl. 19-04

(11) Reg.Nr. D 15537 (15) Reg. dat. 20.09.2014
(30) Konvencijas prioritates dati: (21) Pieteik. D-14-8 (22) Pieteik.dat. 11.03.2014
pieteikuma numurs, pieteikuma datums, valsts kods (72) Dizainers Janis ELKSNINé (LV)
Convention priority data: (73) Tpasnieks Sanita GRIKE; Konkordijas iela 38A, Jirmala
application number, filing date, code of country LV'2015' Lv . o ~
Sergejs IVANCENKO; leriku iela 24, Riga LV-1084, LV
(46) Publikacijas atlikSanas termins Janis ELKSNINS; Bulduru prospekts 49, Jarmala LV-2010, LV
Deferment expiration term (74) Parstavis Anda BRIEDE, Agentdra “INTELS Latvija”;
L L e Akadémijas laukums 1, Riga LV-1050, LV
(51) Dlzamparaugy.st_ar.ptautlsl_(as kIas@kacua_s (54) DIENASGRAMATAS LAPASPUSES
(Lokarno klasifikacijas, sats. LOC) indeksi: klase, (28) Dizainparaugu skaits 4

apaksklase

Indication of International Classification for Industrial
Designs (Locarno Classification - LOC): class, subclass 1.01

(54) lzstradajuma nosaukums / izstradajumu nosaukumi ;

Indication of product(s) covered

(58) Registracijas grozijumu ieraksta datums (Tpasumtiesibu
pareja, grozijumi vardos, nosaukumos vai adreseés,
redistracijas darbibas partrauk$ana u.tml.)

Date of recording of a transaction in respect of the
registration (change in ownership, change in name or |
address, termination of protection, etc.)

(62) Dati par sakotnéjo pieteikumu, no kura Sis pieteikums
nodalits

Data of the initial application from which the present
application has been divided up

(72) Dizainers / dizaineri, valsts kods
Designer(s), code of country

(73) Tpasnieks / ipasnieki, adrese, valsts kods

Name and address of the owner(s), code of country

(74) Parstavis (patentpilnvarotais, dizainparaugu agents), adrese
Representative (attorney), address

(78) Jaunais Tpasnieks / jaunie Tpasnieki, adrese, valsts kods
(TpaSumtiesibu mainas gadijuma)

Name and address of the new owner(s), code of country ‘
(in case of change in ownership) .
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2.01 4.01

™

,,,,,, B B

3.01

) (51) LOC kl. 15-99

| (11) Reg.Nr. D 15538 (15) Reg. dat. 20.09.2014

- (21) Pieteik. D-14-15 (22) Pieteik.dat. 10.05.2014

(72) Dizainers(i) Jurijs DOBRIJANS (LV);
ligonis HORSTS (LV)

(73) Tpasnieks Vladimirs DOBRIJANS; Nicgales iela 6-30, Riga
LV-1035, LV

(74) Parstavis Svetlana MAKEJEVA, Intelektuala TpaSuma
juridiska firma LATISS; Stabu iela 44-21, Riga LV-1011, LV

(54) IERICE LASTEKU VEIDOSANAS NOVERSANAI

1.01
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1.02 1.02

(51) LOCKkI. 15-05  1.03
(11) Red.Nr. D15539  (15) Red. dat. 20.09.2014
(21) Pieteik. D-14-18 (22) Pieteik.dat. 27.06.2014
(72) Dizaineri Guntis KULIKOVSKIS (LV);
Agris NIKITENKO (LV);
Karlis BERKOLDS (LV);
Harijs GRINBERGS (LV);
Marting EKMANIS (LV)
(73) Tpasnieks RIGAS TEHNISKA UNIVERSITATE; Kalku iela 1,
Riga LV-1658, LV
(54) PUTEKLU SUCEJS

1.01

1.04
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(51) LOC kl. 2-02 2.01

(11) Reg.Nr. D 15540 (15) Reg. dat. 20.09.2014

(21) Pieteik. D-14-19 (22) Pieteik.dat. 31.07.2014

(72) Dizainers Lolita JUZENKO (LV)

(73) Tpasnieks LOLA DIZAINS, SIA; Jelgavas iela 47, Riga
LV-1004, LV

(74) Parstavis Inara SMIDEBERGA, Agentira “INTELS
LATVIJA”; Akadémijas laukums 1, Riga LV-1050, LV

(54) JAKA

(28) Dizainparaugu skaits 2

2.02

1.02
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GROZIJUMI PATENTU REGISTRA EP 0972520 29.01.2014

EP 1047645 15.01.2014

Patenta pas$nieka maina EP 1051393 27.01.2014

(Patentu likuma 51. panta otra dala) EP 1054867 15.01.2014

EP 1122525 27.01.2014

EP 1146892 25.01.2014

E;;)) EE:I?:(Q:SE’G An der Goldgrube 12, 55131 Mainz EP 1148881 21.01.2014
DE ’ ’ ’ EP 1150746 18.01.2014

(74) Baiba KRAVALE, ALFA-PATENTS; a/k 109, Riga, E:: 11222221 ??81 gg::i
| LV-1082,’. LV__ EP 1327739 08.01.2014
eraksts valsts registra: 08.09.2014 EP 1335096 27.01.2014
EP 1471916 27.01.2014

(1) EP 1658293 EP 1474117 29.01.2014
(73) Saneca Pharmaceuticals, a.s.; Nitrianska 100, EP 1474420 28.01.2014
920 27 Hiohovec, SK _ EP 1688278 14.01.2014

(74) Ldcija KUZJUKEVICA, Agentira PETERSONA EP 1806074 05.01.2014
PATENTS; a/k 61, Riga, LV-1010, LV EP 1808168 09.01.2014

leraksts valsts registra:  08.09.2014 EP 1833507 05.01.2014
EP 1835939 13.01.2014

(11) EP 1733279 EP 1838293 06.01.2014
(73) Musion Das Hologram Limited; 90 High Holborn, EP 1841737 04.01.2014
London WC1V 6XX, GB EP 1844390 31.01.2014

(74) Licija KUZJUKEVICA, Agentira PETERSONA EP 1844587 31.01.2014
PATENTS; a/k 61, Riga, LV-1010, LV EP 1845978 18.01.2014

leraksts valsts registra: 08.09.2014 EP 1846544 25.01.2014
EP 1851236 13.01.2014

(1) EP 1877234 EP 1944429 15.01.2014
(73) PAXXAL Inc.; 90 Main Street, Road Town, Tortola, EP 2045241 22.01.2014
VG EP 2090703 28.01.2014

(74) Inara SMIDEBERGA, Agentara INTELS Latvija; EP 2106401 17.01.2014
Akadémijas laukums 1-807, Riga, LV-1050 EP 2114980 11.01.2014

leraksts valsts registra: 10.09.2014 EP 2121142 24.01.2014
EP 2121944 18.01.2014

EP 2242740 23.01.2014

Patenta ipasnieka nosaukuma maina EP 2386001 07.01.2014
(Patentu likuma 47. panta treSa dala’) EP 2391252 29.01.2014

’ ’ EP 2391366 28.01.2014

(11) EP 1884242

(73) Sumitomo Dainippon Pharma Co., Ltd.;
6-8, Dosho-machi 2-chome Chuo-ku, Osaka-shi,
Osaka 541-8524, JP

leraksts valsts registra: 05.09.2014

GROZIJUMI VALSTS DIZAINPARAUGU REGISTRA

Registracijas atjauno$ana
(Dizainparaugu likuma 31. pants, Parejas noteikumu 7. punkts)

Patenta pirmstermina atziSana par spéka neesosu - — — ~ — -
(Patentu likuma 55. panta pirmas dalas 2. punkts) Tiek noradits dizainparauga registracijas numurs un registracijas
’ atjaunosanas datums

Tiek noradits patenta numurs un ta darbibas termina beigu datums

D 10 054 29.08.2014
LV 13035 11.01.2014 D 10 491 10.08.2014
D 10 515 26.10.2014
LV 13326 16.01.2014
D 15017 08.09.2014
LV 13987 22.01.2014 D 15 019 28.07.2014
LV 14020 31.01.2014 o
LV 14510 11.01.2014
LV 14527 11.01.2014 -
LV 14552 10.01.2014 Labojums
LV 14553 10.01.2014 Dizainparauga TpasSnieka maina
LV 14554 10.01.2014 (Dizainparaugu likuma 42. pants)
LV 14702 11.01.2014
(1) D 10 818
(73) BROWN-FORMAN FINLAND LTD.;
Eiropas patenta pirmstermina atzi$ana par spéka neesosu Porkkalankatu 24, 00180 Helsinki, Fl
(Patentu likuma 73. panta pirma dala un (58) 15.07.2014

55. panta pirmas dalas 2. punkts)

Tiek noradits patenta numurs un ta darbibas termina beigu datums

EP 0790251 28.01.2014
EP 0802101 17.01.2014
EP 0805806 23.01.2014
EP 0969953 31.01.2014
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GROZIJUMI VALSTS PRECU ZIMJU REGISTRA

Zimes ipasSnieka maina
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes
noradém 25. pants)

(740)  Kristine OSTROVSKA, Agentira ,PETERSONA
PATENTS”; Ausekla iela 2-2, Riga, LV-1010, LV
(580)  27.08.2014

(111) M 19 313

(732) VERSAILLES B.V.; Verrijn Stuartweg 60,
1112 AX Diemen, NL

(740) Nina DOLGICERE, Patentu agentdra ,KDK”;
Dzérbenes iela 27-206, Riga, LV-1006, LV

(580) 22.08.2014

(111) M 61 768

(732) REVILUX, SIA; Virdu iela 7-57, Riga, LV-1035, LV

(740) Baiba KRAVALE, Patentu birojs ,ALFA-PATENTS”;
Viranes iela 2, Riga, LV-1035, LV

(580) 15.08.2014

(111) M 34 409

(732) STRAUSS COFFEE B.V.; Prof. J.H. Bavincklaan 2,
1183 AT Amstelveen, NL

(740) Valters GENCS, Zvérinata advokata Valtera Genca
birojs; Kr. Valdemara iela 21, 3. stavs, Riga,
LV-1010, LV

(580) 01.09.2014

(111) M 62 494

(732) BERLAT GRUPA, SIA; 'Jaunkilas', Adazi,
Adazu novads, LV-2164, LV

(740) Nina DOLGICERE, Patentu agentdra ,KDK”;
Dzérbenes iela 27-206, Riga, LV-1006, LV

(580) 22.08.2014

(111) M 35 829
(732) NOBEL BIOCARE SERVICES AG;
Balz Zimmermann-Strasse, 8302 Kloten, CH
(740) Baiba KRAVALE, Patentu birojs "ALFA-PATENTS”;
Viranes iela 2, Riga, LV-1035, LV
(580) 28.08.2014

(111) M 63 251

(732)  VENTAMONJAKS, SIA; Dzintaru iela 66, Ventspils,
LV-3602, LV

(580)  22.08.2014

(111) M 63 287, M 63 288
(732) DAMME REAL ESTATE, SIA;

Kurzemes prospekts 1A, Riga, LV-1067, LV
(580) 27.08.2014

(111) M 40 284

(732) AKZO NOBEL COATINGS INTERNATIONAL B.V.;
Velperweg 76, 6824 BM Arnhem, NL

(740) Kristine OSTROVSKA, Agentira ,PETERSONA
PATENTS”; Ausekla iela 2-2, Riga, LV-1010, LV

(580) 04.09.2014

(111) M 67 681

(732) JURIDISKAIS BIROJS FORTUM, SIA;
Gertrades iela 9-6, Riga, LV-1010, LV

(580) 21.08.2014

(111) M 44 139, M 46 033

(732) THE SECRETARY OF STATE FOR HEALTH;
Richmond House, 79 Whitehall, London,
SW1A 2NS, GB

(740) Natalija ANOHINA, Agentdra ,TRIA ROBIT”;
Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(580) 28.08.2014

(111) M 67 709

(732) AUTOSKOLA CREDO AUTOPRIEKS, SIA;
Aspazijas bulvaris 32-3, Riga, LV-1050, LV

(580) 26.08.2014

Licences
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes
noradém 26. pants)

(111) M 44 809

(732) REVILUX, SIA; Virdu iela 7-57, Riga, LV-1035, LV

(740) Baiba KRAVALE, Patentu birojs ,ALFA-PATENTS”;
Viranes iela 2, Riga, LV-1035, LV

(580) 15.08.2014

(111) M 48 188, M 48 987

(732) BAYER CONSUMER CARE AG;
Peter Merian Str. 84, 4052 Basel, CH

(740) Natalija ANOHINA, Agentdra ,TRIA ROBIT”;
Vilandes iela 5, Riga, LV-1010, LV

(580) 22.08.2014

(111) M 67 450
(732) EURO AUTO TRUCK BALTIA, SIA;
Térbatas iela 74A, Riga, LV-1001, LV
(791) AVTOTRANSPORTNE PIDPRIEMSTVO Nr. 7,
TOV; Berezinska, 7, 49130 Dnipropetrovs’k, UA
Licences veids: vienkarsa licence
Licences darbibas laiks:
no: 18.08.2014
lidz: beztermina licence
Licences darbibas vieta: Latvijas Republika, Ukraina,
Krievijas Federacija, Kazahstana
(580) 05.09.2014

(111) M 54 071

(732) REVILUX, SIA; Virdu iela 7-57, Riga, LV-1035, LV

(740) Baiba KRAVALE, Patentu birojs ,ALFA-PATENTS”;
Viranes iela 2, Riga, LV-1035, LV

(580) 15.08.2014

(111) M 55 336

(732) POHJOLA PANKKI OYJ; Teollisuuskatu 1 B,
00510 Helsinki, FI

(740) Kristine OSTROVSKA, Agentiira ,PETERSONA
PATENTS”; Ausekla iela 2-2, Riga, LV-1010, LV

(580) 21.08.2014

(111) M 67 450

(732) EURO AUTO TRUCK BALTIA, SIA;
Térbatas iela 74A, Riga, LV-1001, LV

(791) L POST KAZAKHSTAN, TOO; mkr. Aksay-4, d. 8 B,
Almaty, KZ

Licences veids: vienkarsa licence

Licences darbibas laiks:
no: 19.08.2014
lidz: beztermina licence

Licences darbibas vieta: Latvijas Republika, Ukraina,
Krievijas Federacija, Kazahstana

(580) 06.09.2014

(111) M 55 337, M 55 338
(732) POHJOLA PANKKI OYJ; Teollisuuskatu 1 B,
00510 Helsinki, FI
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Kilas tiesiba

(111)

M 66 011, M 66 233, M 66 510

(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes (732) CELLARTE, SIA; Mazcenu aleja 6a, Jaunmarupe,
noradém 25." pants) Marupes nov., LV-2166, LV
(580) 09.09.2014
(111) M 12199, M 12 200
(732) REBIR, Rézeknes specialas ekonomiskas zonas
AS; Vilakas iela 4, Rézekne, LV-4604, LV Zimes ipaSnieka adreses maina
Komerckilas néméjs: CITADELE BANKA, AS; (Likuma Par prec¢u zimém un geografiskas izcelsmes
Republikas laukums 2A, Riga, LV-1010, LV noradém 17. panta otra dala)
Komerckilas termins: no 08.08.2014 I1dz pilnigai saistibu
izpildei (111) M 35 571
(580)  22.08.2014 (732)  GREAT WHITE SHARK ENTERPRISES, INC.
(Florida corp.); 2041 Vista Parkway, Level 2,
(111) M 60 468 West Palm Beach, Florida 33411, US
(732) SIERA NAMS, AS; Raina bulvaris 15, Riga, (580) 22.08.2014
LV-1050, LV
Komerckilas devéjs: SIERA NAMS, AS; Ramulu iela 1A, (111) M 55 237
Riga, LV-1005, LV (732)  BALTIJAS MODES FEDERACIJA, biedriba;
Komerckilas néméjs: CITADELE BANKA, AS; Riga, LV-1011, LV
Republikas laukums 2A, Riga, LV-1010, LV (580) 08.09.2014
Komerckilas termins: no 29.07.2014 Idz pilnigai saistibu
izpildei
(111) M 55 427
(580)  22.08.2014 (732)  BALTIJAS AUTO CENTRS, SIA; Krasta iela 34,
Riga, LV-1003, LV
(580) 29.08.2014
Zimes ipasnieka nosaukuma maina
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes (111 M 59 122
noradém 17. panta otra dala) (732) GAUME 1991, SIA; Lietuvas Soseja 68a, Jelgava,
LV-3001, LV
(1) M 34598 (580)  18.08.2014
(732) ORKLA CONFECTIONERY & SNACKS SVERIGE
AB; Box 77, 682 22 Filipstad, SE
(580) 21.08.2014 Redistraciiu ati -
egistraciju atjaunosana
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes
(111) M 36 165, M 36 166 noradém 21. panta otra dala)
(732) CHIQUITA BRANDS L.L.C.; 550 South Caldwell
Street, Charlotte, North Carolina 28202, US T e e e -
iek noradits zimes registracijas numurs un registracijas atjauno-
(580) 22.08.2014 «
Sanas datums
(111) M 40 481
(732) DISTIL PLC; 202 Fulham Road, London m gg ggg 22882812
(550) S o B M 34 598 28.02.2014
R M 34 980 20.05.2014
M 35 390 28.06.2014
(111) M 43 333 M 35 391 28.06.2014
(732) SUPER GROUP LTD.; 2 Senoko South Road, M 35 444 26.08.2014
Super Industrial Building, 758096 Singapore, SG M 35 566 30.09.2014
(580)  08.09.2014 M 35 794 16.09.2014
M 35 795 16.09.2014
(111) M 47 987 M 35 796 16.09.2014
(732) ELVI LATVIJA, SIA; Braslas iela 29A-4, Riga, M 35 797 16.09.2014
LV-1084, LV M 35 799 19.09.2014
(580) 11.09.2014 M 35 801 22.09.2014
M 35 804 27.09.2014
(111) M 52539, M 61 033, M 67 587, M 67 672, M 35 805 27.09.2014
M 67 673 M 35 806 27.09.2014
(732)  BUSINESS CONCEPT, SIA; Ernesta Birznieka- M 35 807 27.09.2014
Upisa iela 18-7, Riga, LV-1050, LV M 35 808 27.09.2014
(580) 10.09.2014 M 35 901 20.09.2014
M 36 165 29.08.2014
M 36 166 29.08.2014
(1)~ M543899 . ) M 36 179 23.09.2014
(732) BGF, SIA; Dzelzavas iela 51A, Riga, LV-1084, LV M 36 182 28.09.2014
(580)  21.08.2014 M 36 183 28.09.2014
M 36 510 09.08.2014
(111) M 55 399 M 36 540 21.09.2014
(732) DANBALT INTERNATIONAL, UAB; M 36 548 20.09.2014
V. Gerulaicio g. 1, Vilnius, LT-08200, LT M 36 847 27.09.2014
(580)  21.08.2014 M 37 754 20.09.2014
M 38 395 31.08.2014
M 38 396 06.09.2014
M 38 397 06.09.2014
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M 38 404
M 38 977
M 39 104
M 39 301
M 39 306
M 39 307
M 39 395
M 39 396
M 40 458
M 40 645
M 40 646
M 41 362
M 42 440
M 42 503
M 43 333
M 53 752
M 54 342
M 54 455
M 54 643
M 54 899
M 55 002
M 55 210
M 55 237
M 55 258
M 55 271
M 55 336
M 55 337
M 55 338
M 55 340
M 55 341
M 55 342
M 55 343
M 55 345
M 55 348
M 55 399
M 55 400
M 55 401
M 55 405
M 55 406
M 55 407
M 55 411
M 55 412
M 55 421
M 55 425
M 55 427
M 55 451
M 55 453
M 55 455
M 55 481
M 55 487
M 55 516
M 55 531
M 55 546
M 55 547
M 55 549
M 55 592
M 55 593
M 55 594
M 55 607
M 55 647
M 55 668
M 55 841
M 55 899
M 55 953
M 57 753
M 59 122
M 61918
M 62 105

09.09.2014
07.09.2014
13.09.2014
05.09.2014
13.09.2014
13.09.2014
06.09.2014
06.09.2014
06.09.2014
13.09.2014
13.09.2014
30.09.2014
07.09.2014
06.09.2014
12.09.2014
28.04.2014
07.09.2014
21.09.2014
03.09.2014
20.08.2014
01.09.2014
15.09.2014
30.09.2014
30.08.2014
23.08.2014
31.08.2014
31.08.2014
31.08.2014
02.09.2014
03.09.2014
03.09.2014
07.09.2014
08.09.2014
14.09.2014
16.08.2014
26.08.2014
26.08.2014
31.08.2014
31.08.2014
01.09.2014
07.09.2014
08.09.2014
22.09.2014
24.09.2014
30.09.2014
13.09.2014
16.09.2014
23.09.2014
06.09.2014
24.09.2014
28.09.2014
23.09.2014
07.09.2014
07.09.2014
23.09.2014
30.08.2014
30.08.2014
02.09.2014
01.09.2014
13.09.2014
15.06.2014
03.09.2014
07.05.2014
22.09.2014
01.09.2014
22.07.2014
17.08.2014
23.09.2014

Zimes registracijas dzéSana
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes
noradém 30. panta pirma dala)

(1) M51711
(141)  28.08.2014
(580)  28.08.2014

Zimes registracijas izslég$ana no Registra
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes
noradém 33. panta pirma dala

Tiek noradits zimes registracijas numurs un registracijas darbibas

partrauk$anas datums

M 19 520
M 32 631
M 34 488
M 34 496
M 34 507
M 34 511
M 34 512
M 34 514
M 34 515
M 34 525
M 34 532
M 34 534
M 34 538
M 34 540
M 34 541
M 34 542
M 34 560
M 34 564
M 34 566
M 34 567
M 34 573
M 34 577
M 34 579
M 34 581
M 34 585
M 34 586
M 34 588
M 34 591
M 34 599
M 34 600
M 34 848
M 35 082
M 35 083
M 35 084
M 35 086
M 35 152
M 35 258
M 35 260
M 35 492
M 35707
M 35978
M 36 517
M 36 829
M 36 830
M 37 747
M 38 976
M 53 357
M 53 359
M 53 412
M 53 419
M 53 420
M 53 421
M 53 424
M 53 472
M 53 523
M 53 524
M 53 945

29.01.2013
21.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
07.02.2014
08.02.2014
08.02.2014
08.02.2014
14.02.2014
15.02.2014
16.02.2014
21.02.2014
22.02.2014
22.02.2014
22.02.2014
22.02.2014
28.02.2014
28.02.2014
17.02.2014
17.02.2014
17.02.2014
17.02.2014
28.02.2014
01.02.2014
01.02.2014
15.02.2014
11.02.2014
24.02.2014
22.02.2014
10.02.2014
09.02.2014
09.02.2014
01.02.2014
04.02.2014
06.02.2014
12.02.2014
03.02.2014
02.02.2014
20.02.2014
20.02.2014
20.02.2014
24.02.2014
02.02.2014
02.02.2014
04.02.2014
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M 54 164
M 54 252
M 54 253
M 54 254
M 54 255
M 54 278
M 54 307
M 54 387
M 54 388
M 54 394
M 54 395
M 54 396
M 54 397
M 54 398
M 54 401
M 54 403
M 54 404
M 54 405
M 54 407
M 54 415
M 54 468
M 54 490
M 54 491
M 54 555
M 54 560
M 54 561
M 54 562
M 54 563
M 54 564
M 54 565
M 54 619
M 54 689
M 54 693
M 54 694
M 54 695
M 54 754
M 54 781
M 54 838
M 54 839
M 54 840
M 54 841
M 54 842
M 54 955
M 55 043
M 55 063
M 55 112
M 55113
M 55 367
M 55 442
M 55 830
M 59 325

26.02.2014
03.02.2014
05.02.2014
05.02.2014
10.02.2014
04.02.2014
02.02.2014
10.02.2014
10.02.2014
12.02.2014
13.02.2014
13.02.2014
13.02.2014
13.02.2014
19.02.2014
20.02.2014
23.02.2014
23.02.2014
24.02.2014
27.02.2014
23.02.2014
06.02.2014
06.02.2014
10.02.2014
19.02.2014
20.02.2014
23.02.2014
23.02.2014
23.02.2014
23.02.2014
13.02.2014
02.02.2014
05.02.2014
11.02.2014
12.02.2014
09.02.2014
12.02.2014
10.02.2014
10.02.2014
17.02.2014
24.02.2014
24.02.2014
24.02.2014
26.02.2014
24.02.2014
20.02.2014
27.02.2014
06.02.2014
10.02.2014
12.02.2014
06.02.2014

Grozijumi prec¢u saraksta

(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes

noradém 19. panta sesta dala)

(111)
(511)

(580)

M 64 914

35

ar 20.06.2012

darfjumu vadiSana; uznémumu parvaldisana;
gramatvedibas pakalpojumi; personala

vadibas pakalpojumi; personala lietvedibas
pakalpojumi; pakalpojumi personala karjeras
plano$anas jautajumos; personala atlase; vadiba
personala motivacijas un apmierinatibas joma;
profesionalas konsultacijas saistiba ar minétajiem
pakalpojumiem; minétie pakalpojumi neattiecas uz
partikas nozari

08.09.2014

(111)
(511)

(580)

M 64 993

3

visas preces svitrotas ar 20.07.2012

44

ar 20.07.2012

veselibas kopSanas pakalpojumi cilvékam un
dzivniekiem

12.09.2014

Zimes elementu maina

(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes

noradém 17. panta otra dala)

(111)
(540)
(580)

M 60 033
4 DECORASIAN
02.09.2014

Parstavja maina

(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes

noradém 17. panta otra dala)

(111)
(740)

(580)

M 47 766

Liga FJODOROVA, Zvérinatu advokatu birojs
,BORENIUS”; La¢plésa iela 20a, Riga, LV-1011,
LV

11.09.2014

Grozijumi prec¢u saraksta
(Likuma Par pre¢u Zimém un Jeografiskas izcelsmes
noradém 17. panta otra dala)

(111)
(511)

(580)

M 38 395
19, 36

visas preces un pakalpojumi svitroti 31.08.2014

37

08.09.2014

(111)
(511)

(580)

M 67 404, M 67 405

30

milti un labibas produkti; maize, maizes un
konditorejas izstradajumi, iznemot konfektes,
Sokoladi un Sokolades izstradajumus; tortes

21.08.2014

1494



Pamanitas kludas
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Pamanito klidu labojums oficialaja izdevuma 6/2014

919. lappuse, Patenta TpaSnieka maina, pirma sleja, EP 2049153
jabat:

(11) ...(74) ... — ka publicéts

leraksts valsts registra: 23.05.2013

923. lappuse, Registraciju atjaunosana, otra sleja
jabat:

M 35 371 ... M 35 393 — ka publicéts

M 35543 05.07.2014

M 35 637  un talak — ka publicéts

Pamanito kladu labojums oficialaja izdevuma 4/2014, 5/2014,
6/2014, 7/2014, 8/2014

Sadala |zgudrojumu pieteikumu un patentu numuru raditajs
jabat:
pirmas slejas virsraksts — Izgudrojumu pieteikumu publikacijas
otras slejas virsraksts — Izgudrojumu patentu publikacijas
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Atbildiga par izdevumu K. Libarte
Izdevuma registracijas Nr. 000701174
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