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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, jolla on kaava (I):

0 R,
H 4
@;

tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-
5 sesti hyvaksyttava suola, Jjossa:

R; on:

(a) polysyklinen Cg-Cis—sykloalkyyli, Joka on
valinnaisesti substituoitu vhdella tai useam-—
malla Rg:lla;

10 (b) bentsofuranyyli tai dihydrobentsofu-
ranyyli, Jjossa Dbentsofuranyyli tai dihydrobentsofu-
ranyyli on valinnaisesti substituoitu yhdellda tai use-

ammalla Rg:lla;

15 (d) 5 tai

AR PARE
e eiel
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+tai

R; on H, metyyli tai etyyli, Jjossa metyyli tai
etyyli on valinnaisesti substitucoitu yhdelld tai useam-
malla Ry:11&;

R, on H, Ci—-Cg—alkyyli, - (CH:)o-3— (C3-Cg—sykloal-
kyyli) tai - (CH:)o-3-Cs—Cg—aryyli;

Rs on Ci-Cg-alkyyli, C,-Cg-alkenyyli, Ci-Cg-al-
koksi, C3-Cg-sykloalkyyli, halo, okso, -0OH, -CN, -NH,,
NH(C;-Cg—alkyyli), -N(Ci-Cg-alkyyli),, -CH.F, -CHF, tai -
CFs;
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R; on -0ORg, Cs—-Cip—aryyli tai 5-10-jadseninen he-
teroaryyli, jossa Cs—Cip—aryyli tai 5-10-j&seninen hete-
roaryyli on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai use-
ammalla Ryg:114, Jjossa kukin Rys on riippumattomasti Ci-
Ce—alkyyli, C;-Cg-alkoksi, 5-10-jadseninen heterocaryyli,
halo, -0OH, -CN, -(CHz)o-3-NH,, - (CH:)o-3-NH(C:-Cg—alkyyli),
- (CH») 0-5~N (C1-C¢-alkyyli),, -CH,F, -CHF, tai -CFs; ja

Rg on Ci;-Cg-alkyyli tai 5b-7-jadseninen hete-
rosvykloalkyyli, Jjossa C;-Cg—alkyyli tai 5-7-Jjdseninen
heterosykloalkyyli on wvalinnaisesti substituoitu vh-
delld tai useammalla Ryg:11a.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,
jossa Ry on polysyklinen Cg-Cis—sykloalkyyli, joka sub-
stituoitu yhdelld tai useammalla Rg:lla.

3. Jonkin patenttivaatimuksista 1-2 mukainen
vhdiste, Jjossa R; on adamantyyli, norbornyyli tai
bisyklo[2.2.2]oktanyyli, jossa adamantyyli, norbornyyli
tai bisyklo[2.2.2]oktanyyli on valinnaisesti substitu-
oitu vhdelld tai useammalla Rg:lla.

4. Jonkin patenttivaatimuksista 1-2 mukainen
vhdiste, Jjossa Ry on trisyklinen tyydyttynyt C:,-Cis-
sykloalkyyli, Jjoka on valinnaisesti substituoitu vyh-
delld tai useammalla Rg:lla;

valinnaisesti Jossa trisyklinen tyydyttynyt
C12-Cis-sykloalkyyli on heksahydroindasenyyli;

lisaksi wvalinnaisesti Jjossa heksahydroinda-
senyyli on substituoitu vhdella, kahdella, kolmella tai
neljalla substituentilla riippumattomasti valittuna C;-
Cs~alkyylista, C;-Cgs-alkoksista, halosta, oksosta, -
OH:sta ja —-CFs:sta.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-2 Jja 4 mu-

kainen yhdiste, jossa R: on
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15

20

tai jossa R; on

tai

jossa n ja n, ovat kukin riippumattomasti 0, 1,
2 tai 3.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5 mukainen
vhdiste, jossa Rs on H.

7. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5 mukainen
vhdiste, jossa R; on metyyli tai etyyli, jossa metyyli
tai etyyli on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai
useammalla Ry:114.

8. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5 ja 7 mu-
kainen yhdiste, jossa R; on metyyli tai etyyli.

9. Patenttivaatimuksen 8 mukainen vyhdiste,
jossa Rs on metyyli, Jjoka on substituoitu:

(a) vhdella tai useammalla C;-Cg-alkoksilla,
jossa C;-Ce—alkoksi on wvalinnaisesti substituoitu vyh-
della tai useammalla C;-Cg—-alkoksilla;

valinnaisesti, Jjossa R; on

(:}»'“"
}

Sy

 tail

e
S0

(b) vhdelld tai useammalla -0-(5-7-jasenisella

heterosykloalkyylilla);
O

£

valinnaisesti, Jjossa R; on ;
(c¢) vhdella tai useammalla Cs-Cig-aryylilla,

jossa Cs—Cio—aryyli on valinnaisesti substituoitu



vhdelld tai useammalla 5-10-jaseniselld heterocaryylilla
tai -CN:113&;

valinnaisesti, Jjossa R; on

tai

(d) vhdella tai useammalla 5-10-jasenisella
hetercaryylilla, jossa 5-10-jaseninen heterocaryyli on
valinnaisesti substituoitu vhdellada tai useammalla C;-Cg-

10 alkyylilla, Ci;-Cg-alkoksilla, halolla, -CN:11&a, - (CH:)o-
5N (C1-Cg—alkyyli),:1la tai -CF3:1la;

(e) vyhdelld tai useammalla pyridinyylilla,
jossa pyridinyyli on valinnaisesti substituoitu vhdella
tai useammalla Ci-Cg-alkyylilla, C;-Cg-alkoksilla, ha-

15 lolla, -CN:114&, - (CH,) 0-3-N(C1-Cg-alkyyli),:1la tai -
CFs:lla;

valinnaisesti, Jjossa R; on

»tal
(f) vhdella tai useammalla pyratsolyylilla,
20 jossa pyratsolyyli on valinnaisesti substituoitu yh-
della tai useammalla metyylilla, metoksilla, F:113,
Cl:11a, -CN:11a, -CH>-N(CH3)-.:1lla tai -CFs:1lla;

valinnaisesti jossa Rs on



N N N
N— —
= A o A
N// Cl \I\I//> N// N// =N N// N//
N ~N ~N ~N ~N ~N
. | L0 L | |
\ RO CF,

tai
(g) vhdella tai useammalla imidatsolyylilla,
jossa imidatsolyyli on valinnaisesti substituoitu yh-
10 della tai useammalla C;-Cg-alkyylilla, Ci—-Cg-alkoksilla,
halolla, -CN:11&, -(CHz)o-3-N(Ci-Cg-alkyyli).:1lla tai -
CFs:lla;
valinnaisesti, Jjossa R; on

15
fN -
N%RW ’ ‘Méij
i\”iﬂ\i N ~ N
| N

tai
(h) vhdellad tai useammalla pyridatsinyylilla,

jossa pyridatsinyyli on valinnaisesti substituoitu



10

15

20

vhdelld tai useammalla C;-Cg-alkyylilla, C;-Cs—alkok-
silla, halolla, -CN:11&a, - (CH:)q-3-N(Ci-Cg-alkyyli),:1lla
tai -CFsi:1lla;

valinnaisesti, Jjossa R; on tai

(i) vhdella tai useammalla pyrimidinyylilla,
jossa pyrimidinyyli on valinnaisesti substituoitu yh-
della tai useammalla C;-Cg-alkyylilla, Ci—-Cg-alkoksilla,
halolla, -CN:11&, -(CHz)o-3-N(Ci-Cg-alkyyli).:1lla tai -
CFs:lla;

valinnaisesti, Jjossa R; on

KUN | ﬁCO
N X N

\\

(3J) vhdella tai useammalla pyratsinyylilla,
jossa pyratsinyyli on valinnaisesti substituoitu yh-
della tai useammalla C;-Cg-alkyylilla, Ci—-Cg-alkoksilla,
halolla, -CN:11&, -(CH,),3-N(Ci-Cg-alkyyli),:1lla tai -
CFs:1la;

valinnaisesti, Jjossa R; on
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: (f,@ A

tai

yvhdelld tai useammalla triatsolyylillé,
jossa trlatsolyyll on valinnaisesti substituoitu yh-
della tai useammalla C;-Cg-alkyylilla, C;-Cg-alkoksilla,
halolla, -CN:11&, -(CHz)o-3-N(Ci-Cg-alkyyli).:1lla tai -
CFs:lla;

valinnaisesti, Jjossa R; on

N _N _N _N _N
4;£t~>dpf£:;N Aé?[ﬁ) 4;£tﬁ>ﬁ- 4;N\4N
N oo N

N =N =

Mg QNMN U
£k L

tai
10. Patenttivaatimuksen 8 mukainen vyhdiste,
jossa Rs on etyyli, Jjoka on substituoitu vhdella tai

useammalla Cs—Cio-aryylilla;

valinnaisesti, Jjossa R; on

11. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukainen
vhdiste, jossa R, on H.

12. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukainen
vhdiste, jossa Ry on:

(a) Cy-Cg—alkyyli, wvalinnaisesti Jossa R; on

metyyli, etyyli, propyyli tai butyyli;
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(b) = (CH:)g-3— (C3-Cgs-sykloalkyyli);

valinnaisesti jossa R, on

500 Db o

tai " otail

(c) —(CH2)0-3—Cs—Cs—aryyli;

. E N
valinnaisesti jossa R; on tai ’

13. Jonkin patenttivaatimuksista 1-12 mukainen
vhdiste, jossa vahintdan vksi Rg on Ci—-Cg-alkyyli, C,-Cg—
alkenyyli, C;-Cg—alkoksi tai C;3-Cg sykloalkyyli;

tai jossa vahintaan vksi Rg on halo, okso, -
OH, -CN, -NH,, -NH(C;-Ce-alkyyli), -N(C;-Cg-alkyyli),, -
CH.F, -CHF, tai -CFs;.

14. Jonkin patenttivaatimuksista 1-13 mukainen
vhdiste, Jjossa:

(a) wvahintadan vksi R; on -0ORg, valinnaisesti
jossa vahintaan vyksi R; on Ci—-Cg—alkoksi, joka on valin-
naisesti substituoitu vhdella tai useam-—
malla Ryg:11d, tai vahintaan yksi R; on -0-(5-7-Jjéadseni-
nen heterosvykloalkyyli), Jjoka on valinnaisesti substi-
tuoitu yvhdella tai useammalla Ryg:113&;

(b) vahintaan vyksi R; on Cs-Cip-aryyli, Jjoka on
valinnaisesti substituoitu vhdella tai useam-—
malla Ryg:1la; tai

(c¢) vahintdaan vksi R; on 5-10-jaseninen hete-
roaryyli, joka on valinnaisesti substituoitu vhdella tai
useammalla Rys:113a.

15. Jonkin patenttivaatimuksista 1-14 mukainen
vhdiste, jossa vahintdan vyksi Ryg on C:-Cg-alkyyli, Ci-

Cs—alkoksi tai 5-10-jaseninen hetercaryyli;
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tai jossa vahintaan yksi Rys on halo, -OH, -CN,
- (CHz) 0-3-NH2, - (CH:)0-3-NH(C1-Cs—alkyyli), —(CHz)o-3—N(Ci—
Ce—alkyyli),, -CH,F, -CHF, tai -CF;.
16. Jonkin patenttivaatimuksista 1-15 mukainen
5 vhdiste, jossa Rgs on C;-Cg—alkyyli, joka on valinnaisesti
substituoitu yhdelld tai useammalla Ryg:11&;
tai Jjossa Rz on b-7-jdseninen heterosykloal-
kyyli, Jjoka on valinnaisesti substituocitu vyhdella tai
useammalla Ryg:114.
10 17. Jonkin patenttivaatimuksista 1-16 mukainen
yvhdiste, jolla on:
(a) kaava (Ia) tai (Ib):
0 R

0 Rs R
R“\N/M\O O\R R“\N/u\o . O\R
H 4 H 4
(la); (Ib);

tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-
15 sesti hyvaksyttava suola;

(b) mika tahansa kaavoista (II), (ITa) Ja

555 AL e

(11a); (1Ib);
tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-
sesti hyvaksyttava suola;
(c¢) mika tahansa kaavoista (III), (IIIa) Ja
(ITIb):
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R7
O
H
(11D);
R7

R 0
L e S Lo
1\N 1\H O/T \R4
(Ila); (Ilb);

tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-
5 sesti hyvaksyttava suola;

i

(d) mika tahansa kaavoista (IV), (IVa) Ja

0 R
(v,
0 R

(I'Va); (IVb);
tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-
sesti hyvaksyttava suola;

(IVb) :

10

(e) mika tahansa kaavoista (V), (Va), (Vb),
(VI), (VIa) ja VIb

R“\N/JL\ /J\II/ ~
15

0 Ry

R1\N)J\ /'\ﬂ/ ~ R1\H)J\O/\H/O\/
(Va);

(Vb);
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0 R,
H
(VD)

0 Ry

O Rs
R“\N/JL\O/J\ql/O\T// R“\N/JL\O//\jq/O\W//
H H
(VTa); (VIb);

tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-

sesti hyvaksyttava suola;
(VII), (VIIa),

5
(f) mika tahansa kaavoista
(VIIb), (VIII), (VIIIa) ja (VIIIb):
0 Ra
o Lo
NN ~
H
(VII);
10
Rz
'e) ~

R7
)
RL\H/JL\O/J:ﬁI/O\\// R“\H/JL\O/;\lg/O\\//
(VIla); (VIIb);

R
o 7
R“\N/JL\O O
X j/
(VIIT),

0

R
o 7
R 0 R : o)
H H
(VIITa); (VIIIb);

solvaatti tai farmaseutti-

LN
J

15
tai sen hydraatti,

sesti hyvaksyttava suola; tai

(g) mika tahansa kaavoista

Ja (Xb):

(IX), (IXa), (IXb),

(X)), (Xa)



0 R7
O
(IXa),
o R
; 0
5 (TXb)
0 R7
0]
N/H\O \T//
H
(X
0 R7
0
H
(Xa);
10
0 AR

tai sen hydraatti, solvaatti tai farmaseutti-

sesti hyvaksyttava suola.
18. Jonkin patenttivaatimuksista 1-17 mukainen

15 vhdiste, joka on valittu vhdisteistd nro 1-8, 10-52, 55,
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57-86, 88-117, 119-121, 123-128 ja 130 ja niiden farma-

seuttisesti hyvaksyttavista suoloista:

%YhdisteéRakenne gNimi

nro

ER R R R R R R RS

gEtyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—
§yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

Etyyli-2-{[(2, 6-

5 FO gdifluorifenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti
NJ\O/\ng\/ :
F{
Etyyli-2-{[(2,6-
of :

o} gdikloorifenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

Etyyli-2-{[ (naftalen-1-

A O j\ §yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti
O N o/\g/o\/
P*
gEtyyli—Z—{[(2,2—dimetyyli—2,3—dihydro—1—bentsofuran
o o ‘7-yyli) karbamoyyliloksil}asetaatti
5 H g
N\gxo\)ko/\
§Etyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—
$ gyyli)karbamoyyli]oksi}—B—metoksipropanoaatti
6 0

: Etyyli-2- ({[2-fluori-5-
EF F g(trifluorimetyyli)fenyyli]karbamoyyli}oksi)asetaatt
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iYhdisteéRakenne gNimi

nro

Etyyli-2-{[(2,6-
‘dimetyylifenyyli)karbamoyyli]oksij}asetaatti

Etyyli-2-({[2- (kloori-6-
gmetyylifenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

0
ey
: Cl

gEtyyli—Z—{[(Z—

gsyanofenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

11
HJ\O/\IO\/
._CN .
: §Etyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—

i 1, gyyli) karbamoyyliloksi}-3- (pyridin-3-
12 i o éyyli) propanocaatti
Nigle!

Etyyli-2-{[(2-tert-
gbutyylifenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

e e s

: Etyyli-2-((mesityylikarbamoyyli)oksi)asetaatti
0
14 5
H
: Etyyli-2-(((2-
15 ji gisopropyylifenyyli)karbamoyyli)oksi)asetaatti
N o/\g/o\/
H
Etyyli-2-(((2-etyyli-6-
16 O gmetyylifenyyli)karbamoyyli)oksi)asetaatti




le

iYhdisteéRakenne gNimi

nro

§Etyyli—2—(((1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—
gyyli)karbamoyyli)oksi)—3—fenyylipropanoaatti

17 JJ\O o

gEtyyli—2—(((1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—

: |‘\ gyyli)karbamoyyli)oksi)—B—(pyridin—Z—
5 z !
18 : ji g gyyli)propanoaatti
N~ 0
H
Etyyli-(2R)-2-{[(1,2,3,5,6,7-heksahydro-s-indasen-4
§ gyyli)karbamoyyli]oksi}propanoaatti
19 5 o - §

gPropan—Z—yyli—Z—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen
4-yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

2-{[(1,2,3,5,6, 7-heksahydro-s-indasen-4-
gyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

§Syklopropyylimetyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—

§indasen—4—yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

ESyklobutyyli—Z—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—
§4—yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti
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iYhdisteéRakenne gNimi

nro

2-metyylipropyyli-2-{[(1,2,3,5,6, 7-heksahydro-s-

: §indasen—4—yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti
24 5 o :

gEtyyli—B—(4—syanofenyyli)—2—{[(1,2,3/51617_
Z gheksahydro—s—indasen—4—

25 E gyyli)karbamoyyli]oksi}propanoaatti

gEtyyli—Z—({[2—metyyli—6—(propan—2—
§yyli)fenyyli]karbamoyyli}oksi)asetaatti

26 é
ey

§2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—

§ §yyli)karbamoyyli]oksi}etikkahappo
27 : o §

Etyyli-2-{[ (2, 6-dietyyli-4-

: o gmetyylifenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti
28 : :

gMetyyli—Z—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—
§yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

gEtyyli—(ZR)—Z—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4
gyyli)karbamoyyli]oksi}—4—fenyylibutanoaatti

30
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iYhdisteéRakenne gNimi

nro

§Etyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—
N2 gyyli)karbamoyyli]oksi}—B—(1H—pyratsol—l—

31 é 0 ~N i : .
: iyyli)propanoaatti

§Syklopentyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen
§4—yyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti

gEtyyli—2—{[(1,2,3,5,6,7—heksahydro—s—indasen—4—
gyyli)karbamoyyli]oksi}—B—(1H—imidatsol—l—
gyyli)propanoaatti

Etyyli-2-({[2, 6-bis (propan-2-
§yyli)fenyyli]karbamoyyli}oksi)asetaatti

Etyyli-2-({[2-kloori-5-

CF :

- i(trifluorimetyyli) fenyyli]karbamoyyli}oksi)asetaatt
35 :

: N” o

W ey

i Cl 0 :

é gEtyyli—Z—{[(2—tert—butyyli—6—
e E/’| jL metyylifenyyli)karbamoyyliloksilasetaatti

AN N :

o N Q

Y
P

Etyyli-2-([(2,5-

37 E/l::Ijji §dimetyylifenyyli)karbamoyyli]oksi}asetaatti
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tinen koostumus kaytettavaksi sairauden tai hairion hoi-
dossa tal ennaltaehk&disyssa.

22. Yhdiste tai farmaseuttinen koostumus kay-
tettavaksi patenttivaatimuksen 21 mukaisesti, Jossa
salraus tai hairid on:

(a) autoinflammatorinen hairid tai autoimmuu-
nihairio,

valinnaisesti jossa sairaus tai hairid on va-
littu kryopyriiniin liittyvastd autoinflammatorisesta
oirevhtymédsta (CAPS; esim. periytyva autoinflammatori-
nen kylmaurtikaria (FCAS)), Muckle-Wellsin oireyhty-
masta (MWS), varhaislapsuuden kroonisesta hermo-, iho-
ja niveltulehdusoirevhtymasta (CINCA) / neonataalial-
kuisesta systeemisesta inflammatorisesta sairaudesta
(NOMID), perinndllisestd valimerenkuumeesta ja ei-alko-
holiperaisesta rasvamaksataudista (NAFLD), ei-alkoholi-
peraisesta rasvamaksatulehduksesta (NASH), kihdista,
nivelreumasta, artroosista, Crohnin taudista, krooni-
sesta ahtauttavasta keuhkosairaudesta (COPD), krooni-
sesta munuaistaudista (CKD), fibroosista, lihavuudesta,
tyypin 2 diabeteksesta, multippelisklerocosista ja neu-
roinflammaatiosta, joka esiintyy proteiininlaskostumis-
virhetaudeissa (esim. prionitaudit):;

(b) neurodegeneratiivinen sairaus;

valinnaisesti jossa sairaus tal hairid on Par-
kinsonin tauti tai Alzheimerin tauti; tai

(c) syodpa;

valinnaisesti Jjossa sydpad on metastasoiva
sydpa, ruoansulatuskanavan sydpd, 1ihosydpa, ei-pieni-
soluinen keuhkokarsinooma tai koolonin Jja peradsuolen

adenokarsinooma.
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