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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Kaavan (I) mukainen vhdiste

jossa

R! on fenyyli tai monosyklinen b5-6-jaseninen
heterocaryyli, kumpikin valinnaisesti substituoituna
vhdella tai useammalla substituentilla wvalittuna halo-
geenista, Ci1-Ce—alkyylistad, Cs-Cs-sykloalkyylistad, Ci-
Cs—alkoksista, Ci—-Cs—haloalkyylista, C1—Ce—
haloalkoksista, aminosta, N-Ci;-Cs-alkyyliaminosta Ja
N,N-di-Ci-Cs—alkyyliaminosta;

R? wvalitaan vedystda, Ci-Cs—haloalkyylista Jja
Ci—-Cz-alkyylista;

R3 wvalitaan A:sta, fenyylista ja monosykli-
sestad heterocaryylistda, Jolloin mainittu fenyyli Jja
mainittu heteroaryyli ovat kumpikin valinnaisesti sub-
stituoituja vhdellid tai useammalla Jjoukosta R*, R>, RS
Jja R7;

R%*, R5, R® ja R7 valitaan riippumattomasti ha-
logeenista, Ci-Ce—-alkyylista, Cz-Cs-sykloalkyylista, Ci-
Cs—alkoksista, Ci—-Cs—haloalkyylista, C1—Ce—
haloalkoksista, atsetidiinista, aminosta, N-C1-C3-
alkyyliaminosta, N,N-di-Ci-Cz-alkyyliaminosta, ryhmista
NHSO2R8, SO2R? ja hydroksista;

R® on Ci-Csz-haloalkyyli tai Ci-Csz-alkyyli;

R wvalitaan R1%:std, Ci-Ce-alkyylista, aminos-
ta, N-Ci-Cs—alkyyliaminosta, N,N-di-C1-Cz-
alkyyliaminosta ja Ci1-Cs-alkoksi-Ci-Cz-alkyylista, jol-
loin mainitut Ci—Ce—alkyyli Jja Ci1—-Cz—alkoksi-C1-Cz-
alkyyli ovat kumpikin valinnaisesti substituoituja
yhdella R109:11& Jja/tai yhdella tai useammalla halogee-

nilla;
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R wvalitaan fenyylista, bentsyylistda, mo-
nosyklisesta heterocaryylista, C3-Cs—-sykloalkyylista,
heterosyklyylistd, kukin valinnaisesti substituoituna
yhdellda tal useammalla R't:11la;

R1L valitaan halogeenista, C1-Cs-
haloalkyylista, Cs—C4—-sykloalkyylista, C1-Cs-
alkyylistda, aminosta, N-Ci-Csz-alkyyliaminosta, N,N-di-

C1-Cz—alkyyliaminosta ja Ci-Csz—alkoksi-Ci-Cz-alkyylistéa;

A on

ﬂﬁ
R‘IEQ

R!2 wvalitaan vedysta,

Ci—-Ce-alkyylista,

Ci—-Cz-alkyylista,

Cs-Cs—sykloalkyylista,

halogeenista,

Ci1-Ceé—alkoksista,
syanoalkyylistd& ja Ci-Cs-haloalkyylista;

Ci1-Cs—alkoksista, N-

N,N-di-Ci-Cz-alkyyliaminosta,

l-piperidinyylista Ja

R13 valitaan
alkyyliaminosta,
pyrrolidinyylista,
atsetidinyylista;

Y valitaan zryhmista CHgz,
NCOR?, NCOOR!>, NSO2R°, NCOCH:R?,

Cs—alkoksi-Ci-Csz-alkyylista,

R14

valitaan H:sta,

sykloalkyylista;

R15 valitaan R1%:sta,

alkoksi-Ci-Cs—alkyylista, Ja

alkyyli

Ja

S, SO/ SOZI

0O, tai sidoksesta;

COR13:sta,
Ci1—-Cs—alkoksi-

C1—Cs-
C1—Cs-
1_

1-

NRM,

Ci—-Cz~haloalkyylista, Ci-

Ci—Cz—alkyylista Jja

C3—Ce—

Ci—-Ce-alkyylista ja Ci—-Csz-

jolloin mainitut

C1-Ce-

Ci1-Csz—alkoksi-Ci-Cs-alkyyli ovat kumpikin

valinnaisesti substituoituja yhdella R1°:113 ja/tai yh-

dellada tai useammalla halogeenilla;
Zz on CH tai N;

jossa R2 on vety;

Ja

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

2. Patenttivaatimuksen 1

va suola.

diste,

3. Patenttivaatimuksen 1 tai

jossa

Rl

mukainen vhdiste,

tal sen farmaseuttisesti hyvaksytta-

on

fenyyli

tai

monosyklinen

2 mukainen yh-

5-6-
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jaseninen heterocaryyli, kumpikin valinnaisesti substi-
tuoituina vhdelld tai useammalla substituentilla va-
littuna Ci1-Ce-alkyylistd, C3-Cs—sykloalkyylistd ja ha-
logeenista; tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suo-
la.

4. Jonkin patenttivaatimuksista 1-3 mukainen
yhdiste, jossa R! wvalitaan fenyylistd, pyrimidinyylis-
ta, oksatsolyylista, imidatsolyylista, pyratsolyylista
ja tiatsolyylistd, kukin wvalinnaisesti substituocituna
yhdella tal useammalla substituentilla wvalittuna halo-
geenista, Ci-Ce—alkyylista, Ci3—-Cy-sykloalkyylistada ja Ci-
Ce—haloalkyylistad; taili sen farmaseuttisesti hyvaksyt-
tava suola.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-3 mukainen
vhdiste, jossa R3® valitaan A:sta, fenyylista, pyridyy-
lista, tienyylista, furyylistd, pyrimidinyylista Jja
pyratsolyylistd, kukin wvalinnaisesti Jja riippumatto-
masti substituoituna vyhdelld tai useammalla R%*:11a tai
R®:114; tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-3 mukainen
vhdiste, Jjossa R?® valitaan fenyylista, pyridyylista,
morfolinyylista, piperidyylista, pyrrolidinyylista,
tienyylistad Jja piperatsinyylistad, kukin wvalinnaisesti
substituoituna vhdella tai useammalla substituentilla
valittuna halogeenista, Ci—-Cs-alkyylista, C1-Ce-
haloalkyylista ja Csz:—-Cs—-sykloalkyylista; tai sen farma-
seuttisesti hyvaksyttava suola.

7. Jonkin patenttivaatimuksista 1-3 mukainen
yvhdiste, Jossa R! on fenyyli tali monosyklinen 5-6-
jaseninen heteroaryyli, kumpikin valinnaisesti substi-
tuoituna vhdelld tai useammalla substituentilla valit-
tuna halogeenista, Ci—-Cs—alkyylista, C1-Ce-
haloalkyylista Ja C3-Cs—-sykloalkyylistéa;

RZ on vety; ja

R3® on fenyyli tai monosyklinen 5-6-jadseninen
heterocaryyli, kumpikin valinnaisesti substituoituna

vhdella tai useammalla substituentilla wvalittuna halo-
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geenista, Ci-Cs—alkyylistd, Ci-Ce-haloalkyylista ja Cz-

Cs—sykloalkyylistda; tai sen farmaseuttisesti hyvaksyt-

tava suola.

8. Jonkin patenttivaatimuksista 1-3 mukainen

vhdiste, jossa R! wvalitaan fenyylistd, pyrimidinyylis-

ta, oksatsolyylista, imidatsolyylista tai tiatsolyy-

lista, kukin wvalinnaisesti substituoituna yhdelld tai

useammalla substituentilla wvalittuna halogeenista, Ci-

Ce—alkyylista, Ci—-Cs~haloalkyylista Ja C3—Cy-

sykloalkyylistéad;

R2 on vety;

R® valitaan fenyylista, pyridyylista, pyrat-

solyylistd, pyrrolidinyylista Jja tienyylista, kukin

valinnaisesti substituoituna vhdelld tai useammalla

substituentilla valittuna halogeenista, C1—Ce—

alkyylista, Ci—-Ce¢—haloalkyylista, C3-Cy-

sykloalkyylista; tai A:sta;

Y on CHp, O,

NSO2-Ci1-Ce—alkyyli tai NSO2-

bentsyyli, Jjossa mainittu bentsyyli on valinnaisesti

substituoitu vhdelld tai useammalla halogeenilla; ja
R12 on Ci-Ce-alkyyli tai Ci—-Ceé-haloalkyyli;

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

9. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jossa R! on fenyyli, 2-metyylipyrimidin-4-yyli, oksat-

sol-2-yyli, 2-metyylitiatsol-4-yyli, 2-

metyylipyratsol-3-yyli ja l-metyyli-imidatsol-4-yyli;

R2 on vety;

R3 valitaan

2-kloorifenyylista, 3-

pyridyylistéa, d-pyridyylista, l-morfolinyylista, 2-

(trifluorimetyyli)-1-piperidyylistéa, 3-

(trifluorimetyyli)morfolin-4-yylista, 4-1(4-

fluorifenyyli)metyylisulfonyyli]-2-

(trifluorimetyyli)piperatsin-1-yylista, 4-

etyylisulfonyyli-2-(trifluorimetyyli)piperatsin-1-

yylista; 2-(trifluorimetyyli) fenyylista, 4-

metyylipyridin-3-yylista,

2-(trifluorimetyyli)pyridin-
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3-yylista Jja 1l-etyyli-3-(trifluorimetyyli)pyratsol-4-
yylista; ja

Z on CH tai N;

Ltal sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

10. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,
jolloin yhdiste valitaan seuraavista:

4-(2-anilinopyrimidin-4-yyli)-6-(2-
kloorifenyyli)-1H-pyridin-2-oni;

4-(2-anilinopyrimidin-4-yyli)-6-(3-
pyridyyli)-1H-pyridin-2-oni;

4-(2-anilinopyrimidin-4-yyli)-6-(4-
pyridyyli) -1H-pyridin-2-oni

4-(2-anilinopyrimidin-4-yyli)-6-morfolino-1H-
pyridin-2-oni;

4-[2-[(2-metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[2-(trifluorimetyyli)-1-piperidyyli]-1H-
pyridin-2-oni;

4-(2-anilinopyrimidin-4-yyli)-6-[2-
(trifluorimetyyli)-1-piperidyyli]-1H-pyridin-2-oni;

4-[2-[(2-metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[3-(trifluorimetyyli)morfolin-4-yyli]-1H-
pyridin-2-oni;

4-(2-anilinopyrimidin-4-yyli)-6-[3-
(trifluorimetyyli)morfolin-4-yyli]-1H-pyridin-2-oni;

6-[4-[ (4-fluorifenyyli)metyylisulfonyyli]-2-
(trifluorimetyyli)piperatsin-1-yyli]-4-[2-[ (2~
metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-pyridyyli]-1H-
pyridin-2-oni;

6-[4d-etyylisulfonyyli-2-
(trifluorimetyyli)piperatsin-1-yyli]-4-[2-[(2-
metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-pyridyyli]-1H-
pyridin-2-oni;

4-[2-(oksatsol-2-yyliamino)-4-pyridyyli]-6-
[3-(trifluorimetyyli)morfolin-4-yyli]-1H-pyridin-2-

oni;



10

15

20

25

30

35

4-[2-[(2-metyylitiatsol-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[3-(trifluorimetyyli)morfolin-4-yyli]-1H-
pyridin-2-oni;

4-[2-[(2-metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[2-(trifluorimetyyli) fenyyli]-1H-pyridin-
2-oni;

4-[2-[(2-metyylipyratsol-3-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[2-(trifluorimetyyli) fenyyli]-1H-pyridin-
2-oni;

4-[2-[(2-metyylitiatsol-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[2-(trifluorimetyyli) fenyyli]-1H-pyridin-
2-oni;

6- (d-metyyli-3-pyridyyli)-4-[2-[ (2-
metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-pyridyyli]-1H-
pyridin-2-oni;

4-[2-[(Z2-metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[2-(trifluorimetyyli)-3-pyridyyli]-1H-
pyridin-2-oni;

6-[l-etyyli-3-(trifluorimetyyli)pyratsol-4-
yyli]-4-[2-[(2-metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-1H-pyridin-2-oni;

4-[2-[(l-metyyli-imidatsol-4-yyli)amino]-4-
pyridyyli]-6-[2-(trifluorimetyyli) fenyyli]-1H-pyridin-
2-oni; Ja

6- (2-kloorifenyyli)-4-[2-[(2-
metyylipyrimidin-4-yyli)amino]-4-pyridyyli]-1H-
pyridin-2-oni,

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

11. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukai-
nen vhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suo-
la kaytettavédksi taudin hoidossa tai ennaltaehkaisys-
sa.

12. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukai-
nen vyhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttadva suo-

la kaytettavdksi hoidettaessa syodpaa.



10

15

13. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukai-
nen vhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suo-
la kaytettavadksi hoidettaessa tyypin II diabetesta.

14. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka kasittaa
jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukaisen vyhdisteen
tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavan suolan ja far-
maseuttisesti hyvaksyttavan laimennus-—, kantaja-
ja/tal apuaineen.

15. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka kasittaa
terapeuttisesti tehokkaan madaran patenttivaatimuksen 1
mukaista vhdistettd tai sen farmaseuttisesti hyvaksyt-
tavaa suolaa Ja toisen sydopalaadkkeen wvalittuna al-
kyloivista aineista, antimetaboliiteista, sydpaa eh-
kdisevistd kamptotekiinijohdannaisista, kasviperdaisis-
ta sydpada ehkidisevista aineista, antibiocoteista, ent-
syymeistd, platinan koordinaatiokomplekseista, tyro-
siinikinaasin estajista, hormoneista, hormonianta-
gonisteista, monoklonaalisista wvasta-aineista, inter-

feroneista ja biologisista vasteenmuuntajista.



	Page 1 - BIBLIOGRAPHY
	Page 2 - CLAIMS
	Page 3 - CLAIMS
	Page 4 - CLAIMS
	Page 5 - CLAIMS
	Page 6 - CLAIMS
	Page 7 - CLAIMS
	Page 8 - CLAIMS

