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Patenttivaatimukset

1. Yhdiste, jolla on kaava (1):

O
4
1
R~ &_{R
N
L, J°
X, .Y
o
3
R )
tai sen suola, jossa
X on N tai CR®;
Y on N tai CRE;

R' on H, C+_g-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla tai 1 -
6 fluoriatomilla, tai Cs_g-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla tai
1 - 6 fluoriatomilla, jolloin kun C+_g-alkyyli- tai C3s-sykloalkyyliryhma ei ole sub-
stituoitu OH:lla, yksi C1_g-alkyyli- tai C3-s-sykloalkyyliryhman atomi voi olla valin-
naisesti korvattu O-atomilla, joka ei ole suoraan kiinnittynyt N:&an tai kiinnittynyt
hiiliatomiin, joka on suoraan kiinnittynyt N:&an; tai R" on liittynyt R%:een muodos-
taen 4-, 5-, 6- tai 7-jasenisen renkaan, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla
tai 1-6 fluoriatomilla;

R? on H tai C1_s-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla tai 1
- 6 fluoriatomilla; tai R? on liittynyt R':een muodostaen 4-, 5-, 6- tai 7-jasenisen
renkaan, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla tai 1 - 6 fluoriatomilla;

R?, R5 ja R on valittu toisistaan riippumatta ryhmasta, jonka muodos-
tavat H, CN, halogeeni, C1_s-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla tai
1 - 6 fluoriatomilla, C3s-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu OH:lla tai
1 - 6 fluoriatomilla, ja C1_s-alkoksi, joka on valinnaisesti substituoitu 1 - 6 fluo-
riatomilla, jolloin kun Cis-alkyyli tai Cz e-sykloalkyyliryhma ei ole substituoitu
OH:lla, yksi C1_g-alkyyli- tai Ca_g-sykloalkyyliryhnmé&n atomi voi olla valinnaisesti
korvattu O:lla;

R3 on ryhma3, jolla on kaava:

Y
oo
ANY

,.,
w
z
\!
-
7
89)
\

o=
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R8, R? ja R' on valittu toisistaan riippumatta ryhmasta, jonka muo-
dostavat H, CN, halogeeni, Ci_g-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu 1 -
6 fluoriatomilla, ja C1_s-alkoksi, joka on valinnaisesti substituoitu 1 - 6 fluoriato-
milla, jolloin yksi C1_s-alkyyliryhnmé&n atomi voi olla valinnaisesti korvattu hetero-
atomilla, joka on valittu ryhmasta, jonka muodostavat O, N, S ja niiden hapettu-
neet muodot.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa

(i) R" on valittu rynmasta, jonka muodostavat H, metyyli, oksetanyyli,
CH2CH>0OH ja CH2CH20OCH3; ja/tai

(i) R? on H tai metyyli; tai

(iii) R" ja R? ovat liittyneet yhteen muodostaen 5-jasenisen renkaan.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, joka on yhdiste, jolla on

kaava (2a):
O

)g—f
HoNT Ny

X, .Y

~a

N
R (2a);

fai sen suola.

4. Mink& tahansa patenttivaatimuksen 1-3 mukainen yhdiste, jossa
(i) Xon N, CH, CCHjs tai CCH20H; ja/tai



(i) Y on N, CH tai CCHs.
5. Minké& tahansa patenttivaatimuksen 1—-4 mukainen yhdiste, jossa
R?* on valittu rynmasta, jonka muodostavat H, metyyli, metoksi, Cl, CHF2, CF3,
etyyli, CN, syklopropyyli, CH>OH ja CH2OCHz.
5 6. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, joka on yhdiste, jolla on
kaava (3a), (3b), (3c) tai (3d):

o) 0
R R Jgj =L i
N N N
Rﬁf RS / \N fIQ2 Ni \N ng NI \ RG
o N N
R (3a); R (3b); R (3¢);
0
R R*
~
D
R2 RS N R‘S
I3
R (3d);

tai sen suola.
7. Minka tahansa patenttivaatimuksen 1—6 mukainen yhdiste, jossa

10 R3on
WS
~ 8
2 B~
i ~
N =
8. Minka tahansa patenttivaatimuksen 1-7 mukainen yhdiste, jossa L
on CH..
15 9. Minka tahansa patenttivaatimuksen 1-8 mukainen yhdiste, jossa

R8, R? ja R'? on valittu toisistaan riippumatta rynmastéa, jonka muodostavat H, F,
CHF> ja CFs.
10. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa ryhma
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CF, CHF,

b tai
11. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, joka on valittu ryhmas-
ta, jonka muodostavat
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)- 1H-pyratsoli-
4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)- 1H-pyratsoli-
4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-metyyli-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
2-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-2H-1,2,3-triat-
soli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-3-metyyli-1 H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-3,5-dimetyyli-
1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-metyyli-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-3-metyyli-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)- 1H-pyratsoli-
3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-4-metyyli-1H-
pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-3-metoksi-
1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
2-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-5-metyyli-2H-
1,2,3-triatsoli-4-karboksamidi;
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2-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-metyyli-2H-
1,2,3-triatsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-3-metoksi-
1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(6-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-4-metyyli-1H-
pyratsoli-3-karboksamidi;
(1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-3-metyyli-
1H-pyratsol-4-yyli)(pyrrolidin-1-yyli)metanoni;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-N,3-dimetyyli-
1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-N,N,3-trime-
tyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-3-metyyli-N-
(oksetan-3-yyli)-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-N-(2-hydrok-
sietyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-N-(2-metoksi-
etyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
3-kloori-1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
3-(difluorimetyyli)-1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-
yyli)-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-3-(trifluorime-
tyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
3-etyyli-1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
3-syaani-1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
3-syklopropyyli-1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yy-
li)-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N,5-dimetyyli-
1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)- 1H-pyratsoli-
3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-metyyli-1H-
pyratsoli-3-karboksamidi;
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1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-metyyli- 1H-
pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N,N-dimetyy-
li-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
(1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)- 1H-pyratsol-
3-yyli)(pyrrolidin-1-yyli)metanoni;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-(oksetan-3-
yyli)-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-(2-hydrok-
sietyyli)-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-(2-metoksi-
etyyli)-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(4-(3-(difluorimetyyli)-5-fluoribentsyyli)pyridin-2-yyli)-3-metyyli-1H-
pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-(difluorimetyyli)-5-fluoribentsyyli)pyridin-2-yyli)-1H-pyratsoli-
3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-(hydroksi-
metyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-(2-hydrok-
sietyyli)-5-(hydroksimetyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-5-(hydroksi-
metyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-N-(2-hydrok-
sietyyli)-5-(hydroksimetyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-(hydroksi-
metyyli)-N,3-dimetyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-(difluorimetyyli)-5-fluoribentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-(hydroksi-
metyyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-{[3-(difluorimetyyli)-5-fluorifenyyliimetyyli}pyridin-2-yyli)-N,3-di-
metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-(difluorimetyyli)-5-fluoribentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-metyyli-1H-
pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(6-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-3-(hydroksi-
metyyli)-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(6-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-3-(hydroksi-
metyyli)-N-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
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1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-4-(hydroksi-
metyyli)-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-4-(hydroksi-
metyyli)-N-metyyli-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(6-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-4-(hydroksi-
metyyli)-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)-5-metyylipyridin-4-yyli)-3-
metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-3-(hydroksi-
metyyli)-5-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-5-(hydroksi-
metyyli)-1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
1-(2-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-4-yyli)-N-metyyli- 1H-
pyratsoli-3-karboksamidi;
2-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N-metyyli-2H-
1,2,3-triatsoli-4-karboksamidi;
1-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N,4-dimetyyli-
1H-pyratsoli-3-karboksamidi;
2-(4-(3-fluori-5-(trifluorimetyyli)bentsyyli)pyridin-2-yyli)-N,5-dimetyyli-
2H-1,2,3-triatsoli-4-karboksamidi;
1-(2-((3-fluori-5-(trifluorimetyyli)fenyyli)(hydroksi)metyyli)pyridin-4-
yyli)-3-metyyli-1H-pyratsoli-4-karboksamidi;
tai sen suola.
12. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa mainittu yhdiste
on

13. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa mainittu yhdiste
on



on
O
R F
N
N N F
H || N
N
7\ F
=N
5
on
on
0
R F
H
2N l \,N F
HO N
N/ \ F
10 ==

17. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa mainittu yhdiste
on
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20. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa mainittu yhdiste
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21. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa mainittu yhdiste
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22. Missa tahansa patenttivaatimuksessa 12—21 maaritellyn yhdis-
teen suola.

23. Farmaseuttinen koostumus, joka kasittdad missa tahansa patent-
tivaatimuksessa 1-22 maariteltyd yhdistettd tai suolaa ja farmaseuttisesti hy-
vaksyttadvaa apuainetta.

24. Minkd tahansa patenttivaatimuksen 1-22 mukainen yhdiste tai
suola tai patenttivaatimuksen 23 mukainen koostumus kaytettdvaksi ladkkees-
sa.

25. Mink& tahansa patenttivaatimuksen 1-22 mukainen yhdiste tai
suola tai patenttivaatimuksen 23 mukainen koostumus kaytettavaksi hoidettaes-
sa psyykkisia hairidita; neuropsykiatrisia héiriditd; neurodegeneratiivisia hairi-
0ita; psykoottisia hairi6ita; kognitiivisia hairidita; neurokognitiivisia hairidita; eks-
trapyramidaalisia hairi6ita; liikehairi6itd; motorisia héiridita; hyperkineettisia lii-
kehairidita; katatoniaa; mielialahairiditd; masennushairioita; ahdistuneisuushai-
ribitd; pakko-oireista héiri6ta (OCD); autismikirjon hairi6ita; masennushairidita;
hypotalamuksen héairidita; aivolisédkkeen hairi6ita; prolaktiiniin liittyvia hairi6ita,
traumaan tai stressitekij6ihin liittyvia hairi6ita; disruptiivisia, impulssikontrolli- tai
kaytoshairidita; uni-valvehairiéita; painteiden kayttéon liittyvid hairidita; addiktii-
visia hairi6itd; kayttaytymishairi6itd; hypofrontaalisuutta; tuberoinfundibulaari-
sen, mesolimbisen, mesokortikaalisen tai nigrostriataalisen radan poikkeavuuk-
sia; aivojuovion vahentynytta aktiivisuutta; kortikaalista toimintahairi6ta; neuro-
kognitiivista toimintahéairiéta tai siihen liittyvia tiloja tai oireita.

26. Patenttivaatimuksen 25 mukaisesti kaytettdvaksi tarkoitettu yh-
diste, suola tai koostumus, jolloin hé&irid tai oire kuuluu ryhmaan, jonka muodos-
tavat skitsofrenia, skitsofrenian positiiviset oireet, skitsofrenian negatiiviset oi-
reet, skitsofrenian kognitiiviset oireet, masennus, tarkkaavuus- ja ylivilkkaushai-
rio6 (ADHD), yleistynyt ahdistuneisuushairié, pakko-oireinen héirié (OCD), pa-
niikkihairi®, kaksisuuntainen mielialahairié, addiktio-/impulssikontrollihairiét, au-
tismikirjon hairiét, psykoosi, anhedonia, agitaatio, Alzheimerin tauti, Parkinsonin
tauti, Huntingtonin tauti, vaskulaarinen dementia, lewynkappaletauti, fron-
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totemporaalinen dementia, Touretten oireyhtyma, hyperprolaktinemia, aivolisak-
keen adenooma, prolaktinooma, kraniofaryngiooma, Cushingin tauti, diabetes
insipidus, toimimattomat kasvaimet, lihavuus, traumaperdinen stressihairid
(PTSD), akatisia ja siihen liittyvat liikkeet, atetoosi, ataksia, ballismi, hemibal-
lismi, korea, koreoatetoosi, dyskinesia, tardiivi dyskinesia, neuroleptien aiheut-
tama dyskinesia, myoklonus, peililikehairié, kohtauksittainen kinesigeeninen
dyskinesia, levottomat jalat -oireyhtyma, spasmit, kaavamainen liikehairid, ste-
rotypia, nykimishairié, vapina, Wilsonin tauti, skitsotyyppinen persoonallisuus-
hairié, harhaluuloisuushairi, lyhytkestoinen psykoottinen hairid, skitsofreenis-
tyyppinen héirid, skitsoaffektiivinen hairid, paihteiden tai l1adkkeiden aiheuttama
psykoottinen hairi6, harhaluulot, aistiharhat, hajanainen ajattelu, huomattavan
jarjestaytymétdn tai poikkeava motorinen motorinen kayttadytyminen, katatonia,
vaikea-asteinen masennus, tyypin 1 kaksisuuntainen mielialahairié, tyypin 2
kaksisuuntainen mielialahairi®, mielialan aaltoiluh&irid, paihteiden tai ladkkeiden
aiheuttamat kaksisuuntaiset ja sen kaltaiset mielialahairiét, toisen sairauden ai-
heuttamat kaksisuuntaiset ja sen kaltaiset mielialahairiét, eroahdistushairi6, va-
likoiva puhumattomuus, maarakohteinen pelko, sosiaalinen ahdistushairié, pa-
niikkihairid, agorafobia, yleistynyt ahdistuneisuushairié, paihteiden tai ladkkei-
den kaytdn aiheuttama ahdistuneisuushairi6, toisen sairauden aiheuttamat ah-
distuneisuushairiét, delirium, merkittdva neurokognitiivinen hairid, vahainen
neurokoghnitiivinen hairid, amnesia, dementia, kehityksellinen koordinaatiohéirid,
kaavamainen liikehairid, aivohalvauksen jalkeinen vaikutus, dentatorubropalli-
doluysian atrofia, tunneilmaisujen vaheneminen, avolitio, alogia ja asosiaali-
suus;

jossa hairié tai oire kuuluu edullisesti ryhméan, jonka muodostavat skitsofrenia,
skitsofrenian positiiviset oireet, skitsofrenian negatiiviset oireet, skitsofrenian
kognitiiviset oireet, masennus, tarkkaavuus- ja ylivilkkkaushairié (ADHD), yleisty-
nyt ahdistuneisuushairid, pakko-oireinen héairié (OCD), paniikkihairié, kaksi-
suuntainen mielialahdirié, addiktio-/impulssikontrollihairiét, autismikirjon hairiét,
psykoosi, neurokognitiivinen hairid, delirium, anhedonia, agitaatio, Alzheimerin
tauti, Parkinsonin tauti, Huntingtonin tauti, vaskulaarinen dementia, lewynkap-
paletauti, frontotemporaalinen dementia, Touretten oireyhtymé, hyperprolak-
tinemia, lihavuus ja traumaperainen stressihairié (PTSD).
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