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Patenttivaatimukset

1. Yhdiste, jolla on kaava |

jossa

R on jokin seuraavista rakenteista:
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R3 on

R*on H, D, metyyli, etyyli, F, Br tai Cl ja

D on deuterium,
ja sen fysiologisesti hyvaksyttavat suolat, johdannaiset, solvaatit ja stereoiso-
meerit, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa

R' on fenyyli, metyylipyratsoli tai dihydropyraani, kuten patenttivaati-
muksessa 1 on kuvattu,

ja radikaalien R? R? ja R* merkitykset ovat kuten patenttivaatimuk-
sessa 1, ja sen fysiologisesti hyvaksyttavat suolat, johdannaiset, solvaatit ja ste-
reoisomeerit, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen yhdiste, jolloin

R® on OMe

ja radikaaleilla R', R? ja R* on patenttivaatimuksessa 1 esitetyt mer-
kitykset, ja sen fysiologisesti hyvaksyttavat suolat, johdannaiset, solvaatit ja ste-
reoisomeerit, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa.

4. Yhden tai useamman edella olevan patenttivaatimuksen mukainen
yhdiste, jolloin

R on fenyyli, metyylipyratsoli tai dihnydropyraani, kuten patenttivaati-
muksessa 1 on kuvattu,

R3 on OMe

ja radikaaleilla R? ja R* on patenttivaatimuksessa 1 esitetyt merkityk-
set, ja sen fysiologisesti hyvaksyttavat suolat, johdannaiset, solvaatit ja stereo-
isomeerit, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa.

5. Yhden tai useamman edell& olevan patenttivaatimuksen mukainen
yhdiste, jolloin

R*on H



ja jolloin radikaaleilla R', R?, R3, R R®ja R’ on patenttivaatimuksessa 1

esitetyt merkitykset, ja sen fysiologisesti hyvaksyttavat suolat, johdannaiset, sol-

vaatit ja stereocisomeerit, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa.

6. Yhdiste, joka on valittu rynmasta, jonka muodostavat:

4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-mor-

1 folin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

5 4-dimetyyliaminometyyli-N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-C]-
pyridin-2-yyli)bentsamidi

3 4-metoksimetyyli-N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-
2-yyli)bentsamidi

4 1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7 -
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

5 2-dimetyyliaminometyyli-N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]-
pyridin-2-yyli)-isonikotinamidi

5 2-metoksimetyyli-N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-
2-yyli)-isonikotinamidi

- 4-bentsyyli-4-hydroksi-N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)[ 1, 3]tiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli]piperidiini-1-karboksamidi

5 N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)-[1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-5-(2-
metoksietoksi)pyratsiini-2-karboksamidi

o 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

10 3-hydroksi-3-metyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-mor-
folin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

» 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

1 4-hydroksi-4-prop-2-ynyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

13 1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-

metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi




4-metoksimetyyli-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatso-

1 lo[4,5-c]pyridin-2-yylilbentsamidi

15 N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-N',N'-dime-
tyylitereftalamidi

16 4-hydroksimetyyli-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

17 (5S)-N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)-{1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-
2-oksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksamidi

18 (5R)-N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)-[1, 3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-
2-oksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksamidi

19 N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yylilbentsamidi

0 4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli-
amiini

o1 4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-
metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

- 4-dimetyyliaminometyyli-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yy-
li)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]bentsamidi

3 4-metoksimetyyli-N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-
clpyridin-2-yyliloentsamidi

o4 2-dimetyyliaminometyyli-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yy-
li)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-isonikotinamidi

o5 2-dimetyyliaminometyyli-N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiat-
solo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-isonikotinamidi

- 2-metoksimetyyli-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatso-
lo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-isonikotinamidi

7 4-dimetyyliaminometyyli-N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiat-
solo[4,5-c]pyridin-2-yyli]bentsamidi

o8 2-metoksimetyyli-N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-

clpyridin-2-yyliJ-isonikotinamidi




1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tet-

29 rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

30 4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tet-
rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

31 isoksatsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

30 4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-fluorimetoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

33 4-imidatsol-1-yylimetyyli-N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]-
pyridin-2-yyli)bentsamidi

34 7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

35 1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-py-
ridin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

36 1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(6-
metyylipyridatsin-3-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

37 4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fe-
nyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

38 4-Difluorimetyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

39 4-hydroksimetyyli-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

40 4-fluorimetyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

41 3-oksa-9-atsaspiro[5.5]undekaani-9-karboksyylihappo-(4-metoksi-7 -
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

42 4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo-

[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi




4-bentsyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fe-

43 nyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

44 2-0kso-1-0ksa-3,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-(4-
metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

45 3-okso-2,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

46 4-dimetyyliaminometyyli-N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli)bentsamidi

47 4-metoksimetyyli-N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-
bentsamidi

48 2,4-diokso-1,3,8-triatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-(4-me-
toksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

49 4'-hydroksi-3',4',5',6'-tetrahydro-2'H-[3,4']bipyridinyyli-1'-karboksyyli-
happo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)yamidi

50 4-oksopiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-
clpyridin-2-yyli)amidi

51 1-0kso0-2,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

5o 7-0ksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fe-
nyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

53 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fe-
nyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

54 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fe-
nyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

55 4-imidatsol-1-yylimetyyli-N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli)bentsamidi

56 isoksatsoli-3-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-C]pyri-
din-2-yyli)amidi

57 4-hydroksi-4-prop-2-ynyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-

7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi




N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-N' N'-dimetyylitere-

58
ftalamidi

5q N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-4-trifluorimetoksi-
bentsamidi

50 2-metyylioksatsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

51 bentso-oksatsoli-5-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-
clpyridin-2-yyli)amidi

62 N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-4-(2-oksopyrrolidin-
1-yylimetyyli)bentsamidi

63 2,3-dihydrobentsofuraani-5-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiat-
solo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

64 3-metoksimetyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyyliti-
atsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

65 piperidiini-1,4-dikarboksyylihappo-4-amidi-1-[(4-metoksi-7-fenyylitiat-
solo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi]

56 4-dietyyliamino-N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-
bentsamidi

57 4-difluorimetyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-
7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

68 4-hydroksimetyyli-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-
7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

69 4-fluorimetyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

. 3-oksa-9-atsaspiro[5.5]undekaani-9-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

-4 4-metyylipiperidiini-1-karboksyylinappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-

pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi
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4-bentsyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-

72
metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi
2-0kso-1-0ksa-3,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-

73 | metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyliltiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-
amidi

24 3-0kso0-2,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

25 4-dimetyyliaminometyyli-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yy-
li)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]bentsamidi

-6 2,4-diokso-1,3,8-triatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-me-
toksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi
4'-hydroksi-3',4',5',6'-tetrahydro-2'H-3,4'|bipyridinyyli-1'-karboksyyli-

77 | happo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-C]pyri-
din-2-yylilamidi

-8 4-oksopiperidiini-1-karboksyylinappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-py-
ratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

. 1-0kso-2,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-metoksi-7 -
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

80 7-0ksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-
metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

81 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-
metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

8o 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-
metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

83 4-imidatsol-1-yylimetyyli-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yy-
li)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]bentsamidi

84 isoksatsoli-3-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-

yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi
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4-hydroksi-4-prop-2-ynyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-

% 7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

86 N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli]-N',N'-dimetyylitereftalamidi

87 N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli]-4-trifluorimetoksibentsamidi

88 2-metyylioksatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-py-
ratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

89 bentso-oksatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-py-
ratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

%0 N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli]-4-(2-oksopyrrolidin-1-yylimetyyli)bentsamidi

o1 2,3-dihydrobentsofuraani-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-
1H-pyratsol-4-yylijtiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

90 3-metoksimetyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-me-
tyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

o3 piperidiini-1,4-dikarboksyylinappo-4-amidi-1-{[4-metoksi-7-(1-metyyli-
1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi}

o4 4-dietyyliamino-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli]oentsamidi

o5 4-difluorimetyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-
7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

% 4-hydroksimetyyli-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-
7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

o7 4-fluorimetyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

o8 3-oksa-9-atsaspiro[5.5]undekaani-9-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-

(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi
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4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropy-

99
ran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

100 4-bentsyyli-4-hydroksipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tet-
rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

101 2-0kso-1-0ksa-3,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-
metoksi-7-(tetranhydropyran-4-yyliltiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

102 3-0kso0-2,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

103 2,4-diokso-1,3,8-triatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-me-
toksi-7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi
4'-hydroksi-3',4',5',6'-tetrahydro-2'H-3,4'|bipyridinyyli-1'-karboksyyli-

104 | happo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yy-
lilamidi

105 4-oksopiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-
4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

106 1-0kso-2,8-diatsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-[4-metoksi-7 -
(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

107 7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tet-
rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

108 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tet-
rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

109 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tet-
rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

110 4-imidatsol-1-yylimetyyli-N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiat-
solo[4,5-c]pyridin-2-yyli]bentsamidi

111 isoksatsoli-3-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)-

tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi
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4-hydroksi-4-prop-2-ynyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-

1z 7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

113 N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-
N',N'-dimetyylitereftalamidi

114 N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli]-4-
trifluorimetoksibentsamidi

115 2-metyylioksatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-
4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

116 bentso-oksatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-
4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

117 N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli]-4-
(2-oksopyrrolidin-1-yylimetyyli)bentsamidi

118 2,3-dihydrobentsofuraani-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahyd-
ropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

119 3-metoksimetyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetra-
hydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

120 piperidiini-1,4-dikarboksyylihappo-4-amidi-1-{[4-metoksi-7-(tetrahyd-
ropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi}

121 4-dietyyliamino-N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-c]-
pyridin-2-yylilbentsamidi

199 {1-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyliltiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yylikarbamoyylilpiperidin-3-yyli}etikkahappo

123 pyridiini-2,5-dikarboksyylihappo-2-dimetyyliamidi-5-{[4-metoksi-7-(1-
metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylijlamidi}

124 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-
1H-pyratsol-4-yylijtiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

125 5-metyyli-isoksatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-
pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

196 1-(2-metoksietyyli)-1H-[1,2,3]triatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-

7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi
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1-metyyli-1H-[1,2,3]triatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-me-

12 tyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

128 1-syaanisyklopropaanikarboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-
pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

129 3-syaani-N-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]-
pyridin-2-yylijpropionamidi

130 2-metyylioksatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-py-
ratsol-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

131 2-metyylitiatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyrat-
sol-4-yylijtiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

135 4-hydroksipent-2-yynihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yy-
li)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

133 (S)-3-metaanisulfonyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

134 (S)-3-fluoripyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-
pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

135 (S)-3-syaanipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-{4-metoksi-7-(1-metyyli-
1H-pyratsol-4-yylijtiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

136 (R)-3-dimetyyliaminometyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metok-
si-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

137 5-metyyli-isoksatsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-morfolin-4-yyli-
tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

138 1-(2-metoksietyyli)-1H-[1,2,3]triatsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

139 1-metyyli-1H-[1,2,3]triatsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-morfo-
lin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

140 pyridiini-2,5-dikarboksyylihappo-2-dimetyyliamidi-5-{[4-metoksi-7-(tet-

rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi}
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pyridiini-2,5-dikarboksyylihappo-2-dimetyyliamidi-5-[(4-metoksi-7-

141
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi]

145 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[7-metoksi-4-(tetrahydro-
pyran-4-yyli)-1H-bentsoimidatsol-2-yylilamidi

143 5-metyyli-isoksatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropy-
ran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

144 1-(2-metoksietyyli)-1H-[1,2,3]triatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-
7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

145 1-metyyli-1H-[1,2,3]triatsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetra-
hydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

146 1-syaanisyklopropaanikarboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropy-
ran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

147 2-metyylioksatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-
4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

148 2-metyylitiatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-
yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

149 (S)-3-metaanisulfonyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

150 (S)-3-fluoripyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropy-
ran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

151 (S)-3-syaanipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-{4-metoksi-7-(tetrahydro-
pyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

155 (R)-3-dimetyyliaminometyylipyrrolidiini-1-karboksyylihappo-[4-metok-
si-7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

153 1-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli]-3-
tiatsol-2-yylimetyyliurea

154 1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(2-

oksa-7-atsaspiro[4.4]non-7-yyli)tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi
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1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-{4-metoksi-7-[(2-metoksi-

195 propyyli)metyyliamino]tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli}amidi

156 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(5-oksa-2-at-
saspiro[3.4]okt-2-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

157 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-piperidin-4-
yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

158 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-piperidin-3-
yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

159 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[7-(karbamoyylimetyylime-
tyyliamino)-4-metoksitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

160 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(2,2,2-trifluo-
rietoksi)tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

161 4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-fluorimetoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

162 4-hydroksi-4-metyylipiperidiini-1-karboksyylihappo-(4-difluorimetoksi-
7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

163 N-(4-metoksi-6-metyyli-7-morfolinotiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-1-me-
tyylipyratsoli-4-karboksamidi

164 N-(6-bromi-4-metoksi-7-morfolinotiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)-1-me-
tyylipyratsoli-4-karboksamidi

165 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(6-fluori-4-metoksi-7-mor-
folin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

166 N-(6-kloori-4-metoksi-7-morfolinotiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-1-metyy-
lipyratsoli-4-karboksamidi

167 syklopropaanikarboksyylihappo-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

168 (S)-7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

169 (R)-7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7 -

morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi
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N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-4-(2-0kso-

170
pyrrolidin-1-yylimetyyli)bentsamidi

171 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-morfolin-4-
yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

175 (R)-2-oksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[4-metoksi-7 -
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

173 (S)-2-oksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

174 3-syaani-N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)-[1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli]propanamidi

175 1-syaani-N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)-[1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-
yyli]syklopropaani-1-karboksamidi

176 (S)-7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

177 (R)-7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7 -
(1-metyyli-1H-pyratsol-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

178 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(6-bromi-4-metoksi-7-mor-
folin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

179 syklopropaanikarboksyylihappo-[4-metoksi-7-(1-metyyli-1H-pyratsol-
4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

180 N-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yyli)tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli]-4-
(2-oksopyrrolidin-1-yylimetyyli)bentsamidi

181 2-metyylitiatsoli-5-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-
yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

182 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[7-(3-etoksi-3-
metyyliatsetidin-1-yyli)-4-metoksitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

183 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-pi-

peridin-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi




18

2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(5-

184
oksa-2-atsaspiro[3.4]okt-2-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

185 2-0ksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(3-
metoksi-3-metyyliatsetidin-1-yyli)tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

186 2-metyylioksatsoli-5-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

187 syklopropaanikarboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyri-
din-2-yyliyamidi

188 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatso-
lo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

189 N-[4-metoksi-7-(morfolin-4-yyli)-[1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-2-me-
tyyli-1,3-oksatsoli-5-karboksamidi

190 2-metyylitiatsoli-5-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-
clpyridin-2-yyli)amidi

191 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7-(5-
oksa-2-atsaspiro[3.4]okt-2-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

195 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-pi-
peridin-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

193 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[7-(4-fluorifenyy-
li)-4-metoksitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

104 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[7-(3-fluorifenyy-
li)-4-metoksitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

195 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[7-(2-fluorifenyy-
li)-4-metoksitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

196 1-dimetyyliaminometyylisyklopropaanikarboksyylihappo-(4-metoksi-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

197 syklopropaani-1,1-dikarboksyylihappodimetyyliamidi-(4-metoksi-7-fe-

nyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi
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1-imidatsol-1-yylimetyylisyklopropaanikarboksyylihappo-(4-metoksi-7-

198 fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

199 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(4-hydroksi-7-morfolin-4-
yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

200 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-pi-
peridin-3-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

01 1-amino-N-{4-metoksi-7-fenyyli-[1,3]tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli}-8-at-
saspiro[4.5]dekaani-8-karboksamidi

02 (1S,2S)-2-metoksi-N-{4-metoksi-7-fenyyli-[1,3]tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-
yyli}syklopropaani-1-karboksamidi

203 1-aminosyklopropaanikarboksyylinappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

204 (S)-7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

205 (R)-7-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7 -
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

205 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-pyri-
din-3-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

007 (S)-2-oksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

208 (R)-2-oksa-7-atsaspiro[4.4]nonaani-7-karboksyylihappo-(4-metoksi-7 -
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

209 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[7-(2,3-difluorife-
nyyli)-4-metoksitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

210 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[7-(2,5-difluorife-
nyyli)-4-metoksitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

011 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-pyri-
din-2-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

212 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-pyri-

din-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi
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4-(2,5-dioksopyrrolidin-1-yyli)-N-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-C]py-

213
ridin-2-yyli)bentsamidi

014 4-(2,5-dioksopyrrolidin-1-yyli)-N-(4-metoksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)bentsamidi

015 (R)-1-amino-8-atsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

016 (S)-1-amino-8-atsaspiro[4.5]dekaani-8-karboksyylihappo-(4-metoksi-
7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

017 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(6-syaani-4-metoksi-7-
morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

018 N-(4-metoksi-7-pyridin-3-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-N', N'-dime-
tyylitereftalamidi

219 N-(4-metoksi-7-pyridin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)-N',N'-dime-
tyylitereftalamidi

990 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(6-kloori-4-me-
toksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

oy 1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(6-kloori-4-metoksi-7-mor-
folin-4-yylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

- 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(6-syaani-4-me-
toksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

993 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4-metoksi-6-me-
tyyli-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)yamidi

904 N-{4-metoksi-7-[3-(2-metoksietoksi)fenyyliJtiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yy-
[i}-N',N'-dimetyylitereftalamidi

05 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-{4-metoksi-7-[3-
(2-metoksietoksi)fenyyliJtiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylitamidi

996 4-(2,5-dioksopyrrolidin-1-yyli)-N-(6-fluori-4-metoksi-7-morfolin-4-yyliti-
atsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)bentsamidi

07 N-(2-hydroksietyyli)-N'-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yy-

li)-N-metyylitereftalamidi
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N-(2-hydroksietyyli)-N'-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yy-

228
li)tereftalamidi

999 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(6-fluori-4-metok-
si-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

30 N-(2-dimetyyliaminoetyyli)-N'-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyri-
din-2-yyli)tereftalamidi

31 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(4,6-dimetyyli-7-
fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

30 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[4-metoksi-7 -(tet-
rahydropyran-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yylilamidi

33 N-{4-metoksi-7-[3-(2-metoksietoksi)fenyyli]-{1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-
2-yyli}-1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksamidi

34 N-{6-fluori-4-metoksi-7-[3-(2-metoksietoksi)fenyyli]-[1,3]tiatsolo[4,5-C]-
pyridin-2-yyli}-8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksamidi

35 N-[4-metoksi-7-(oksan-4-yyli)-[1,3]tiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli]-1-me-
tyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi

36 N-[4-metoksi-7-(2-metoksifenyyli)-{1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli]-8-
oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksamidi

37 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-[7-(3,6-dihydro-
2H-pyran-4-yyli)-4-metoksitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yylilamidi

038 N-[7-(3,6-dihydro-2H-pyran-4-yyli)-4-metoksi-[1,3]tiatsolo[4,5-C]pyri-
din-2-yyli]-1-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi

239 N-[7-(2,6-dimetoksipyridin-3-yyli)-4-metoksi-[1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-
2-yyli]-8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksamidi

240 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(6-fluori-4-hyd-
roksi-7-fenyylitiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

41 2-amino-N-[4-metoksi-7-(oksan-4-yyli)-[1,3]tiatsolo[4,5-c]pyridin-2-yy-

li]-1,3-tiatsoli-5-karboksamidi
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a2 3-aminopyrrolidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

43 (R)-3-aminopyrrolidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatso-
lo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

44 (S)-3-aminopyrrolidiini-1-karboksyylihappo-(4-metoksi-7-fenyylitiatso-
lo[4,5-c]pyridin-2-yyli)amidi

045 8-oksa-2-atsaspiro[4.5]dekaani-2-karboksyylihappo-(7-fenyylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

045 1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksyylihappo-(6-fluori-4-metok-
si-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

a7 bisyklo[1.1.1]pentaani-1,3-dikarboksyylihappodimetyyliamidi-(4-me-
toksi-7-morfolin-4-yylitiatsolo[4,5-C]pyridin-2-yyli)amidi

048 N-(2-hydroksietyyli)-N'-[4-metoksi-7-(tetrahydropyran-4-yylitiatsolo-
[4,5-C]pyridin-2-yyli]-N-metyylitereftalamidi

ja sen fysiologisesti hyvaksyttavat suolat, johdannaiset, solvaatit ja stereoiso-
meerit, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa, jolloin edelld mainitut
yhdisteet kuuluvat patenttivaatimuksen 1 piiriin lukuun ottamatta yhdisteita 231,
kun R? = Me, 240, kun R® = OH, ja 245, kun R® = H.

7. Menetelmé kaavan | mukaisen yhdisteen valmistamiseksi, tun -
nettu siita, etta

a) kaavan Il mukaiselle yhdisteelle tapahtuu pelkistys, jolloin saa-
daan kaavan lll mukainen yhdiste, kaavan Ill mukainen yhdiste saatetaan rea-
goimaan kaavan IV mukaisen yhdisteen kanssa korotetussa lampétilassa, jol-
loin saadaan kaavan V mukainen yhdiste, kaavan V mukainen yhdiste konver-
toidaan kaavan VI mukaiseksi yhdisteeksi kayttdmalla katalyyttia ja emasta,
kaavan VI mukainen yhdiste konvertoidaan kaavan VIl mukaiseksi yhdisteeksi
bromaamalla, kaavan VIl mukainen yhdiste konvertoidaan kaavan VIII mukai-

seksi yhdisteeksi oleellisesti emaksisissa olosuhteissa ja kaavan VIII mukainen
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yhdiste saatetaan reagoimaan kaavan IX mukaisen yhdisteen kanssa tavan-
omaisissa amidoinnin tai karbamidimuodostuksen olosuhteissa, jolloin saadaan

kaavan | mukainen yhdiste,

NO,

N |
R* NS Cl
Br
Il
o)
N NH; o N N\ >—Ph
| + PR — 5 | »—NH
4 Cl 4 NS S
R ST/——C=—/N R
Br Br
I \Y A

/
Y
/

VI
W

b) kaavan V mukainen yhdiste saatetaan reagoimaan kaavan X mu-

kaisen yhdisteen kanssa Suzuki-tyyppisen reaktion olosuhteissa, jolloin saa-
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daan kaavan VI mukainen yhdiste, kaavan VI mukainen yhdiste konvertoidaan
kaavan VIl mukaiseksi yhdisteeksi bromaamalla, kaavan VIl mukainen yhdiste
konvertoidaan kaavan VIII mukaiseksi yhdisteeksi oleellisesti eméaksisissa olo-
suhteissa ja kaavan VIII mukainen yhdiste saatetaan reagoimaan kaavan IX
mukaisen yhdisteen kanssa tavanomaisissa amidoinnin tai karbamidimuodos-

tuksen olosuhteissa, jolloin saadaan kaavan | mukainen yhdiste,

HsC 0
Ph N >—Ph
N N\ 5 HsC , N A\
| NH B—R EE— | NH
+ X
R* AN S HsC Rr* S
HsC R1
X

Vi

Vil R Vil

c) kaavan XllI mukainen yhdiste jodataan, jolloin saadaan kaavan XllI
mukainen yhdiste, kaavan Xlll mukainen yhdiste konvertoidaan kaavan XIV mu-

kaiseksi yhdisteeksi kasittelemalla emaksella ja elektrofiililla, kaavan XIV mukai-
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nen yhdiste konvertoidaan kaavan XV mukaiseksi yhdisteeksi pelkistamalla,
kaavan XV mukainen yhdiste saatetaan reagoimaan kaavan IV mukaisen yhdis-
teen kanssa korotetussa lampétilassa, jolloin saadaan kaavan XVI mukainen
yhdiste, kaavan XVI mukainen yhdiste konvertoidaan katalyyttisissd olosuhteis-
sa kaavan XVII mukaiseksi yhdisteeksi, kaavan XVIlI mukainen yhdiste konver-
toidaan kaavan VIlII mukaiseksi yhdisteeksi emaksisissé olosuhteissa ja kaa-
van VIl mukainen yhdiste saatetaan reagoimaan kaavan IX mukaisen yhdis-
teen kanssa tavanomaisissa amidoinnin tai karbamidimuodostuksen olosuhteis-

sa, jolloin saadaan kaavan | mukainen yhdiste,
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| Xl
R* AN Cl
OH R3 R3
[o]
N | NO, N | NO, N | NH, >—Ph
— _— + —
"\ N ST/ C=]N
R* cl R* Cl - NS a
I v
X XV XV
R3
R3 o [o]
Wz >—Ph NZ >_Ph
I > [ >
NH - ~
Rt NS R S
1
XVl Xvi

N N, N N
[ S + >—R2 | \>_ NH
NS s S s

d) kaavan | mukaisen yhdisteen eméas konvertoidaan joksikin sen
suoloista kasittelemalla hapolla tai

e) kaavan | mukaisen yhdisteen happo konvertoidaan joksikin sen
suoloista kasittelemalld emaksella.

8. Farmaseuttinen valmiste, joka kasittda ainakin yhden yhdisteen,

joka on yhden tai useamman patenttivaatimuksen 1-6 mukainen, ja/tai sen fy-
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siologisesti hyvaksyttavia suoloja, johdannaisia, solvaatteja ja stereoisomeere-
ja, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa.

9. Patenttivaatimuksen 8 mukainen farmaseuttinen valmiste, joka ka-
sittda edelleen apuaineita ja/tai adjuvantteja.

10. Patenttivaatimuksen 8 mukainen farmaseuttinen valmiste, joka
kasittda ainakin yhden yhdisteen, joka on yhden tai useamman patenttivaati-
muksen 1-6 mukainen, ja/tai sen fysiologisesti hyvaksyttavia suoloja, johdan-
naisia, solvaatteja ja stereoisomeerejd, mukaan lukien niiden seokset kaikissa
suhteissa, ja ainakin yhden muun aktiivisen ladkeyhdisteen.

11. Menetelmé farmaseuttisen valmisteen valmistamiseksi, tun -
nettu siitd, ettd yhden tai useamman patenttivaatimuksen 1-6 mukainen yh-
diste ja/tai jokin sen fysiologisesti hyvaksyttavista suoloista, johdannaisista, sol-
vaateista ja stereocisomeereistd, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteis-
sa, saatetaan sopivaan annostusmuotoon yhdessa kiintean, nestemaisen tai
osittain nestemaisen apuaineen tai adjuvantin kanssa.

12. Laadke, joka kasittda ainakin yhden yhdisteen, joka on yhden tai
useamman patenttivaatimuksen 1-6 mukainen, jaftai jonkin sen fysiologisesti
hyvaksyttavistd suoloista, johdannaisista, solvaateista ja stereoisomeereista,
mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa, kaytettavaksi fysiologisten
jaltai patofysiologisten tilojen hoidossa ja/tai ennaltaehkaisyssa.

13. Laadke, joka kasittda ainakin yhden yhdisteen, joka on yhden tai
useamman patenttivaatimuksen 1-6 mukainen, jaftai jonkin sen fysiologisesti
hyvaksyttavistd suoloista, johdannaisista, solvaateista ja stereocisomeereista,
mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa, kaytettdvaksi hoidettaessa
jaltai ennaltaehkaistaessa fysiologisia ja/tai patofysiologisia tiloja, jotka kuuluvat
ryhmaan, jonka muodostavat hyperproliferatiiviset ja infektioosit sairaudet ja hai-
riét.

14. Patenttivaatimuksen 13 mukaisesti kaytettavaksi tarkoitettu 1aa-
ke, jolloin hyperproliferatiivinen sairaus tai hairié on syopa.

15. Patenttivaatimuksen 14 mukaisesti kaytettavaksi tarkoitettu 1aa-
ke, jolloin sy6pa kuuluu ryhméan, jonka muodostavat akuutti ja krooninen lym-

faattinen leukemia, akuutti myelooinen leukemia, lis&munuaiskuoren syépa, virt-
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sarakon sydpéa, aivosyopa, rintasydpéa, kohdunkaulan syépé, kohdunkaulan hy-
perplasia, kohdunkaulan sy6pd, istukkasyépé, krooninen myelooinen leukemia,
krooninen lymfaattinen leukemia, koolonsyépéa, kohdun limakalvon sy6pd, ruo-
katorvisyépa, essentiaalinen trombosytemia, urogenitaalinen karsinooma, glioo-
ma, glioblastooma, karvasoluleukemia, pdan ja kaulan alueen karsinooma,
Hodgkinin tauti, Kaposin sarkooma, keuhkokarsinooma, lymfooma, pahanlaa-
tuinen karsinoidikarsinooma, pahanlaatuinen hyperkalsemia, pahanlaatuinen
melanooma, pahanlaatuinen haiman insulinooma, medullaarinen kilpirauhas-
karsinooma, melanooma, multippeli myelooma, mycosis fungoides, myelooinen
ja lymfaattinen leukemia, neuroblastooma, non-Hodgkin-lymfooma, ei-pieniso-
luinen keuhkosyépa, osteogeeninen sarkooma, munasarjakarsinooma, haima-
karsinooma, polycythemia vera, primaarinen aivokarsinooma, primaarinen mak-
roglobulinemia, eturauhassydpa, munuaissolusybpa, rabdomyosarkooma, iho-
syopa, pienisoluinen keuhkosydpa, pehmytkudossarkooma, levyepiteelisydpa,
mahasyopa, kivessyopa, kilpirauhassydpa ja Wilmsin kasvain.

16. Patenttivaatimuksen 13 mukaisesti kaytettavaksi tarkoitettu 1aa-
ke, jolloin hyperproliferatiivinen sairaus tai hairié kuuluu rynmaan, jonka muo-
dostavat siimanpohjan ik&rappeuma, Crohnin tautl, kirroosi, krooniset fulehduk-
seen littyvat haindt, proliferatiivinen diabeettinen retinopatia, proliferatiivinen vit-
recretinopatia, keskosen retinopatia, granulomatoost, immuuni hyperproliferaa-
tio, joka liittyy elin- tai kudossiirtoon, ja immunoproliferatiivinen sairaus tai haird,
joka kuuiuu ryhmaan, jonka muodostavat tulehduksellinen suolistotautl, psori-
aasi, nivelreuma, systeeminen lupus erythematosus (SLE), verkkokalvon hy-
poksian atheuttama verisuonten hyperproliferaatio ja vaskuliitti,

17. Patenttivaatimuksen 13 mukaisesti k&yietidvaksi tarkoitetiv 1834-
ke, iolioin infekticosi sairaus tal haird kuuluu ryvhmaan, jonka muodostavat

a) virusten indusoimat infektiotaudit, joiden aiheuttajina ovat retrovi-
rukset, hepadnavirukset, herpesvirukset, flavivirukset ja/tai adenovirukset, jol-
loin retrovirukset kuuluvat ryhméan, jonka muodostavat lentivirukset ja onkoret-
rovirukset, jolloin lentivirus kuuluu ryhméan, jonka muodostavat HIV-1, HIV-2,
FIV, BIV, SIVs, SHIV, CAEV, VMV ja EIAV, ja onkoretrovirus kuuluu ryhmaan,
jonka muodostavat HTLV-I, HTLV-Il ja BLV, hepadnavirus kuuluu ryhmaan, jon-



10

15

20

25

30

29

ka muodostavat HBV, GSHV ja WHV, herpesvirus kuuluu ryhmaan, jonka muo-
dostavat HSV I, HSV Il, EBV, VZV, HCMV ja HHV 8, ja flavivirukset kuuluvat
ryhmaan, jonka muodostavat HCV, Lansi-Niilin virus ja keltakuumevirus,

b) bakteeri-infektiotaudit, joiden aiheuttajina ovat grampositiiviset
bakteerit, jolloin grampositiiviset bakteerit kuuluvat rynmaan, jonka muodostavat
metisilliniherkat ja metisilliiniresistentit stafylokokit (mukaan lukien Staphylococ-
cus aureus, Staphylococcus epidermidis, Staphylococcus haemolyticus, Stap-
hylococcus hominis, Staphylococcus saprophyticus ja koagulaasinegatiiviset
stafylokokit), glykopeptideille keskitason herkkyyden omaava Staphylococcus
aureus (GISA), penisilliiniherkét ja penisilliiniresistentit streptokokit (mukaan lu-
kien Streptococcus pneumoniae, Streptococcus pyogenes, Streptococcus aga-
lactiae, Streptococcus avium, Streptococcus bovis, Streptococcus lactis, Strep-
tococcus sanguis ja streptokokkien C-ryhméa (GCS), streptokokkien G-ryhma
(GGS) ja viridans-streptokokit), enterokokit (mukaan lukien vankomysiiniherkat
ja vankomysiiniresistentit kannat, kuten Enterococcus faecalis ja Enterococcus
faecium), Clostridium difficile, Listeria monocytogenes, Corynebacterium jeikei-
um, Chlamydia spp. (mukaan lukien C. pneumoniae) ja Mycobacterium tuber-
culosis,

c) bakteeri-infektiotaudit, joiden aiheuttajina ovat gramnegatiiviset
bakteerit, jolloin gramnegatiiviset bakteerit kuuluvat rynméan, jonka muodosta-
vat Enterobacteriacae-suku, mukaan lukien Escherichia spp. (mukaan lukien
Escherichia coli), Klebsiella spp., Enterobacter spp., Citrobacter spp., Serratia
spp., Proteus spp., Providencia spp., Salmonella spp., Shigella spp., Pseudo-
monas-suku (mukaan lukien P. aeruginosa), Moraxella spp. (mukaan lukien
M. catarrhalis), Haemophilus spp. ja Neisseria spp.,

d) infektiotaudit, joita indusoivat intrasellulaariset aktiiviset loiset, jot-
ka kuuluvat ryhmaan, jonka muodostavat paajakso Apicomplexa tai Sarcomas-
tigophora (mukaan lukien Trypanosoma, Plasmodia, Leishmania, Babesia ja
Theileria), Cryptosporidia, Sacrocystida, Amoebia, Coccidia ja Trichomonadia.

18. Sarja (kokoonpano), joka koostuu seuraavista erillisisté pakkauk-

sista:
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a) tehokas maara yhden tai useamman patenttivaatimuksen 1-6 mu-
kaista yhdistetta ja/tai sen fysiologisesti hyvaksyttavia suoloja, johdannaisia, sol-
vaatteja ja stereocisomeerejd, mukaan lukien niiden seokset kaikissa suhteissa,
ja

b) tehokas maara toista aktiivista laakeyhdistetta.
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