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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, jolla on kaavan (II) rakenne, tai

sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,

NC ’WJWZ
|
X N
N
S

% (ID)

jossa,

Wl ja W2 on itsendisesti valittu N:sta, C-H:sta

tal C-F:sta;

X on valinnaisesti substitucitu aryyli tai va-

linnaisesti substituoitu heterocaryyli; ja

Z on valittu wvalinnaisesti substituoidusta

ryhmasta, joka on valittu N-heterosyklyylista,

-C(0)-N-heterosyklyylista, -O-heterosyklyyli-

alkyylista, -N(H)-heterosyklyylialkyylista,

N(H)-alkyylista, -N(Me)-alkyylista tai -

N (Me) -heterosyklyylialkyylista,

jossa, Jos X on valinnaisesti substituocitu

aryyli, Z on 6-Jjaseninen N-heterosyklyyli.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai
farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, Jjossa W2 on C-H.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai patenttivaatimuk-
sen 2 mukainen vhdiste tai farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, Jjossa W! on wvalittu ryhmadsta, joka koostuu C-
F:sta, C-H:sta ja N:sta.

4., Patenttivaatimusten 1 - 3 mukainen yhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa valin-
naisesti substituoitu aryyli on valinnaisesti substitu-
oitu fenyyli.

5. Patenttivaatimusten 1 - 3 mukainen yhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa valin-
naisesti substituoitu hetercaryyli on valittu valinnai-
sesti substituoidusta pyridinyylista, valinnaisesti

substituoidusta pyrimidinyylista, valinnaisesti
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substituoidusta pyratsinyylista, valinnaisesti substi-
tuoidusta pyratsolyylistada, valinnaisesti substituoi-
dusta indatsolyylista, valinnaisesti substituoidusta
atsaindatsolyylista, valinnaisesti substituoidusta
isoindatsolyylista, wvalinnaisesti substituoidusta in-
dolyylista, wvalinnaisesti substituoidusta atsaindolyy-
lista, wvalinnaisesti substituoidusta bentsimidatsolyy-
lista tai wvalinnaisesti substituocidusta atsabentsimi-
datsolyylista.

6. Patenttivaatimusten 1 - 5 mukainen vhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa Z on va-
littu ryhmasta, Jjoka koostuu valinnaisesti substituoi-
dusta -0O-heterosyklyylialkyylista, wvalinnaisesti sub-
stituocidusta - N(H)-heterosyklyylialkyylista ja wvalin-
naisesti substituoidusta -N(Me)-heterosyklyylialkyy-
lista.

7. Patenttivaatimuksen 6 mukainen vyhdiste tai
farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa hete-
rosyklyylialkyyliryhmalla on kaava -Rf-heterosyklyyli
ja R on valinnaisesti substituoitu Ci-Csz-alkylee-
niketju, tai Jossa heterosyklyylialkyyliryhmalla on
kaava —-Re-heterosyklyyli ja R¢ on valinnaisesti substi-
tuoitu Ci-alkyleeniketju, taili Jossa heterosyklyylial-
kyyliryhmalla on kaava -Re-heterosyklyyli Ja hete-
rosyklyyli on valinnaisesti substituoitu typpea sisal-
tava 4-, 5-, 6- tai 7-jaseninen heterosyklyyli.

8. Patenttivaatimusten 1 - 5 mukainen vyhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa Z on va-
linnaisesti substituoitu N-heterosyklyyli.

9. Patenttivaatimuksen 8 mukainen vyhdiste tai
farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, Jjossa valinnai-
sesti substituoitu N-heterosyklyyli on wvalittu ryh-
masta, joka koostuu 4-, b5-, 6- tai 7-Jjadsenisesta N-
heterosyklyylista, valinnaisesti substituoidusta pipe-
ridiinistd ja valinnaisesti substituoidusta 4-aminopi-

peridiinista.
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10. Patenttivaatimusten 1 - 5 mukainen yhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa Z on va-
linnaisesti substituocitu -C(0)-N-heterosyklyyli.

11. Patenttivaatimuksen 10 mukainen vhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa valin-
naisesti substituoitu N-heterosyklyyli on valinnaisesti
substituoitu piperidiini.

12. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai
farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,

4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-(l-metyyli-

1H-indatsol-5-yyli)-1,3-tiatsol-4-yyli]bent-
sonitriili;
cis-4-(2-{dekahydropyrrolo[3,4-d]atsepin-6-
yyli}=-5-(l-metyyli-1H-indatsol-5-yyli)-1,3-
tiatsol-4-yyli)bentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-{1l-metyyli-
1H-pyrrolo[2,3-blpyridin-5-yyli}-1,3-tiatsol-
4-yylilbentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-{1l-metyyli-
lH-pyratsolo[3,4-b]lpyridin-5-yyli}-1,3-tiat-
sol-4-yyli]lbentsonitriili;
4-(2-{2,8-diatsaspiro[4, 5]dekan-8-yyli}-5-(1-
metyyli-1H-indatsol-5-yyli)-1,3-tiatsol-4-
yyli)bentsonitriili;
4-[5-(l-metyyli-1H-indatsol-5-yyli)-2-{okta-
hydro-1H-pyrrolo[3,2-c]lpyridin-5-yyli}-1,3-
tiatsol-4-yyli]lbentsonitriili;
4-[5-(l-metyyli-1H-indatsol-5-yyli)-2-{okta-
hydro-1H-pyrrolo[3,4-clpyridin-5-yyli}-1,3-
tiatsol-4-yyli]lbentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-(l-metyyli-
1H-1, 3-bentsodiatsol-5-yyli)-1,3-tiatsol-4-
yyli]lbentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-{3-metyyli-
3H-imidatsol[4, 5-blpyridin-6-yyli}-1,3-tiat-

sol-4-yyli]lbentsonitriili;
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cis-4-(2-{dekahydropyrrolo[3,4-d]atsepin-6-
yyli}=-5-(l-metyyli-1H-1, 3-bentsodiatsol-5-
yyli)-1,3-tiatsol-4-yyli)bentsonitriili;
cis-4-(2-{dekahydropyrrolo[3,4-d]atsepin-6-
yyli}=-5-{l-metyyli-1H-pyratsolo[3,4-blpyri-
din-5-yyli}-1,3-tiatsol-4-yyli)bentso-
nitriili;
4-[2-(4-aminopiperidin-1-yyli)-5-[1-(2,2,2-
trifluorietyyli)-1H-pyratsol-4-yyli]-1,3-
tiatsol-4-yyli]lbentsonitriili;

4- (2-{dekahydropyrrolo[3,4-dlatsepin-6-yyli}-
5-[1-(2,2,2-trifluorietyyli)-1H-pyratsol-4-
yyli]-1,3-tiatsol-4-yyli)bentsonitriili;
4-{5-[1-(syklopropyylimetyyli)-1H-pyratsol-4-
yyli]-2-{dekahydropyrrolo[3,4-d]atsepin-6-
yyli}-1,3-tiatsol-4-yyli}bentsonitriili;
4-{5-[1-(syklopropyylimetyyli)-1H-pyratsol-4-
yyli]-2-{dekahydropyrrolo[3,4-d]atsepin-6-
yyli}-1,3-tiatsol-4-yyli}bentsonitriili;
4-{2-[ (3R) -3-aminopiperidiini-l-karbonyyli]-
5-(1-metyyli-1H-1, 3-bentsodiatsol-5-yyli) -
1,3-tiatsol-4-yyliltbentsonitriili;
4-{2-[(3S)-3-aminopiperidiini-l-karbonyyli]-
5-(1-metyyli-1H-1, 3-bentsodiatsol-5-yyli) -
1,3-tiatsol-4-yyliltbentsonitriili;
4-[2-(4-aminopiperidiini-l-karbonyyli)-5-(1-
metyyli-1H-1, 3-bentsodiatsol-5-yyli)-1,3-
tiatsol-4-yyli]lbentsonitriili;

4-{2-[ (3R) -3-aminopiperidiini-l-karbonyyli]-
5-(4d-metyylifenyyli)-1,3-tiatsol-4-yyli}bent-
sonitriili;

4-{2-[ (3R) -3-aminopiperidiini-l-karbonyyli]-
5-{3-metyyli-3H-imidatso[4, 5-b]lpyridin-6-
yyli}-1,3-tiatsol-4-yyli}bentsonitriili;
4-{2-[ (3R) -3-aminopiperidiini-l-karbonyyli]-
5-[1-(2,2,2-trifluorietyyli)-1H-pyratsol-4-
yyli]-1,3-tiatsol-4-yyli}bentsonitriili;
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4-{2-[ (3R) -3-aminopiperidiini-l-karbonyyli]-
5-[1-(syklopropyylimetyyli)-1H-pyratsol-4-
yyli]-1,3-tiatsol-4-yyli}bentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-(3-hydroksi-
3-metyylibut-1-yn-1-yyli)-1,3-tiatsol-4-
yyli]lbentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-(3-hydroksi-
3-metyylibut-1-yn-1-yyli)-1,3-tiatsol-4-
yyli]lbentsonitriili;
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-{3-metyyli-
3H-imidatsol[4, 5-blpyridin-6-yyli}-1,3-tiat-
sol-4-yyli]-2-fluoribentsonitriili;

4-[4- (4d-aminopiperidin-1-yyli)-1-(4-syklopro-
pyylifenyyli)-6-oksopyrimidin-2-yyli]-2-fluo-
ribentsonitriili;
4-14-(1,2,3,3a,4,6,7,7a-oktahydropyrrolol[3, 2-
clpyridin-b5-yyli)-1-(4-syklopropyylifenyyli)-
6-oksopyrimidin-2-yyli]-2-fluoribentso-
nitriili;
4-14-(1,2,3,3a,4,6,7,7a-oktahydropyrrolo[3, 4-
clpyridin-b5-yyli)-1-(4-syklopropyylifenyyli)-
6-oksopyrimidin-2-yyli]-2-fluoribentso-
nitriili;
4-[1-(4-syklopropyylifenyyli)-4-(2,8-diatsas-
pirol[4.5]dekan-8-yyli)-6-ocksopyrimidin-2-
yyli]-2-fluoribentsonitriili;

4-[4- (4d-aminopiperidin-1-yyli)-1-(3-fluori-4-
metoksifenyyli)-6-oksopyrimidin-2-yyli]-2-
fluoribentsonitriili;

4-[4- (4d-aminopiperidin-1-yyli)-1-(2-metyyli-
indatsol-5-yyli)-6-oksopyrimidin-2-yyli]-2-
fluoribentsonitriili;

4-[4- (4d-aminopiperidin-1-yyli)-1-(4-metoksi-
fenyyli)-6-oksopyrimidin-2-yyli]-2-fluori-

bentsonitriili;



10

15

20

4-[4- (4d-aminopiperidin-1-yyli)-1-(4-syklopro-
pyyli-3-fluorifenyyli)-6-ocksopyrimidin-2-
yyli]-2-fluoribentsonitriili; tai
4-[2-(4d-aminopiperidin-1-yyli)-5-{2-metyyli-
2H-indatsol-5-yyli)pyratsin-2-yyli}-1,3-tiat-
sol-4-yylilbentsonitriili.

13. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka kasittaa
kaavan (II) yhdistettd tai sen farmaseuttisesti hyvak-
syttavaa suoclaa Jja farmaseuttisesti hyvaksyttavaa
apuainetta.

14. Kaavan (II) vhdiste tai sen farmaseutti-
sesti hyvaksyttava suola kaytettavdksi neoplastisen
sairauden hoitamisessa potilaassa, kasittaen lysii-
nispesifisen demetylaasi-1 -aktiivisuuden inhiboimisen
altistamalla lysiinispesifinen demetylaasi-1 -entsyymi
kaavan (II) mukaiselle vyhdisteelle.

15. Patenttivaatimuksen 14 mukainen vhdiste
tai farmaseuttisesti hyvaksyttadva suola, Jjossa neoplas-
tinen sairaus on sydpa ja edullisesti valittu ryhmésta,
joka koostuu eturauhassyovastd, rintasydvasta, virtsa-

rakkosyovastd, keuhkosyovasta tai melancomasta.
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