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Patenttivaatimukset

1. Yksi tai useampi SGLT-2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-

demuoto kaytettévéaksi aineenvaihduntahairion hoidossa ja/tai ehkaisyssa
kissaeldaimelld, joka tarvitsee tallaista hoitoa ja/tai ehkadisya, jolloin aineen-
vaihduntahairid on yksi tai useampi valittu ryhma, johon kuuluvat keto-
asidoosi, esidiabetes, tyypin 1 tai tyypin 2 diabetes mellitus, insuliiniresis-
tenssi, liikalihavuus, hyperglykemia, heikentynyt glukoositoleranssi, hyperin-
sulinemia, dyslipidemia, dysadipokinemia, subkliininen tulehdus, systeeminen
tulehdus, matala-asteinen systeeminen tulehdus, maksan lipidoosi, atero-
skleroosi , haimatulehdus ja/tai oireyhtymé X (metabolinen oireyhtyma)
ja/tai haiman beetasolujen toiminnan menetys ja jossa yhta tai useampaa
SGLT-2-estajaa tulee antaa annoksena 0,1-5,0 mg/kg ruumiinpainoa kohden

paivassa.

. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-

teinen muoto kaytettdvaksi patenttivaatimuksen 1 mukaisesti, jolloin aineen-
vaihduntahairid on diabetes, edullisesti esidiabetes, tyypin 1 diabetes melli-
tus tai tyypin 2 diabetes mellitus ja/tai diabetekseen liittyvat kliiniset tilat,
edullisesti esidiabetes, diabetes mellitus tyyppi 1 tai diabetes mellitus tyyppi
2, jolloin mainittu kliininen tila on yksi tai useampi tila, joka valitaan ke-
toasidoosista, insuliiniresistenssista, liikalihavuudesta, hyperglykemiasta, hei-
kentyneesté glukoositoleranssista, hyperinsulinemiasta, dyslipidemiasta,
dysadipokinemiasta, subkliinisesté tulehduksesta, systeemisesta tulehdukses-
ta, matala-asteinen systeeminen tulehdus, maksan lipidoosi, ateroskleroosi,
haimatulehdus, neuropatia ja/tai oireyhtyma X (metabolinen oireyhtyma)
ja/tai haiman beetasolujen toiminnan menetys.

. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-

teinen muoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksen 1-2 mukaisesti, jol-
loin metabolisen hairidn remissio saavutetaan ja/tai yllapidetaan.

. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-

teinen muoto kaytettévaksi patenttivaatimuksen 2 mukaisesti, jolloin diabe-
teksen hoito eliminoi omistajan havaitsemat oireet, jotka on edullisesti valittu



joukosta, joka koostuu letargiasta, polyuriasta, polydipsiasta, painon laskus-
ta, polyfagia, joka ilmenee hoitamattomien eldinten hyperglykemian seu-

rauksena.

. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
teinen muoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukaisesti, jol-
loin yksi tai useampi SGLT-2-inhibiittori on valittu joukosta, joka koostuu
seuraavista yhdisteista tai niiden farmaseuttisesti hyvaksyttavista kiteisista

muodoista:
(1) kaavan (1) mukainen glukopyranosyylisubstituoitu bentseenijohdan-
nainen

jossa R! on syaani, Cl tai metyyli;

R? on H, metyyli, metoksi tai hydroksyyli; ja

R3 tarkoittaa syklopropyylia, vetya, fluoria, klooria, bromia, jodia,
metyylia, etyylia, propyylia, isopropyylia, butyylia, sek-butyylia,
isobutyylia, tert-butyylia, 3-metyylibut-1-yylia, syklobutyylia, syklo-
pentyylia, sykloheksyyli, 1-hydroksi-syklopropyyli, 1-hydroksi-
syklobutyyli, 1-hydroksi-syklopentyyli, 1-hydroksi-sykloheksyyli,
etinyyli, etoksi, difluorimetyyli, trifluorimetyyli, pentafluorietyyli, 2-
hydroksi-etyyli, hydroksimetyyli, 3-hydroksi-propyyli 2-hydroksi-2-
metyyliprop-1-yyli, 3-hydroksi-3-metyylibut-1-yyli, 1-hydroksi-1-
metyylietyyli, 2,2,2-trifluori-1-hydroksi- 1-metyylietyyli, 2,2,2-
trifluori-1-hydroksi-1-trifluorimetyylietyyli, 2-metoksietyyli, 2-
etoksietyyli, hydroksi, difluorimetyylioksi, trifluorimetyylioksi, 2-
metyylioksietyylioksi, metyylisulfanyyli, metyylisulfinyyli, metyylisul-
fonyyli, etyylisulfinyyli, etyylisulfonyyli, trimetyylisilyyli, (R)-



tetrahydrofuran-3-yylioksi tai (S)-tetrahydrofuran-3-yylioksi tai sy-

aani,

tai sen johdannainen, jossa yksi tai useampi B-D-

glukopyranosyyliryhmén hydroksyyliryhma on asyloitu ryhmilla, jot-
5 ka on valittu (Ci-1s-alkyyli)karbonyylista, (Ci-1s-

alkyyli)oksikarbonyylista, fenyylikarbonyylisté ja fenyyli-(Ci-3) -

alkyyli)-karbonyyli;

(2) 1-syano-2-(4-syklopropyylibentsyyli)-4-(p-D-glukopyranoosi-1-

yyli)bentseeni, esitetty kaavalla (2):

10
(3)

(4)

15
(5)




(6) Luseogliflotsiini, esitetty kaavalla (6):
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(10) Atigliflotsiini, esitetty kaavalla (10):

(11)
5
(12) kaavan (12) mukainen tiofeenijohdannainen
R
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HO

HO™ “'OH

OH

jossa R on metoksi tai trifluorimetoksi;
(13) 1-(B-D-glukopyranosyyli)-4-metyyli-3-[ 5-(4-fluorifenyyli)-2-
10 tienyylimetyyli]bentseeni;
esitetty kaavalla (13);



(14)

5 jossa R on metoksi, trifluorimetoksi, etoksi, etyyli, isopropyyli tai
tert. butyyli;

(15) kaavan (15) mukainen pyratsoli-O-glukosidijohdannainen
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10 jossa

R! tarkoittaa Ci-3-alkoksia,
L1, Lo ovat toisistaan riippumatta H tai F,
R® on H, (Ci-3-alkyyli)karbonyyli, (Ci-s-alkyyli)oksikarbonyyli, fenyy-

lioksikarbonyyli, bentsyylioksikarbonyyli tai bentsyylikarbonyyli;
15

(16) kaavan (16) mukainen yhdiste:
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(17) Sergliflotsiini, jota edustaa kaava (17):

(18) yhdiste, jota edustaa kaava (18):

jossa:
R3 on valittu joukosta syklopropyyli, etyyli, etinyyli, etoksi, (R}
tetrahydrofuran-3-yylioksi tai (S}+tetrahydrofuran-3-yylioksi.
10
6. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévéaksi patenttivaatimuksen 5 mukaisesti, jolloin yksi tai use-
ampi SGLT-2-inhibiittori on valittu joukosta, joka koostuu seuraavista yhdis-
teista tai niiden farmaseuttisesti hyvaksyttavista kiteisistd muodoista:

15 (1) kaavan (1) mukainen glukopyranosyylisubstituoitu bentseenijohdan-
nainen

jossa R! on syaani, Cl tai metyyli;
R? on H, metyyli, metoksi tai hydroksyyli; ja

20 R3 tarkoittaa syklopropyylia, vetya, fluoria, klooria, bromia, jodia,
metyylia, etyylia, propyylia, isopropyylia, butyylia, sek-butyylia,
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(2)

(3)

isobutyylia, tert-butyylia, 3-metyylibut-1-yylia, syklobutyylia, syklo-
pentyylia, sykloheksyyli, 1-hydroksi-syklopropyyli, 1-hydroksi-
syklobutyyli, 1-hydroksi-syklopentyyli, 1-hydroksi-sykloheksyyli, eti-
nyyli, etoksi, difluorimetyyli, trifluorimetyyli, pentafluorietyyli, 2-
hydroksi-etyyli, hydroksimetyyli, 3-hydroksi-propyyli 2-hydroksi-2-
metyyliprop-1-yyli, 3-hydroksi-3-metyylibut-1-yyli, 1-hydroksi-1-
metyylietyyli, 2,2,2-trifluori-1-hydroksi- 1-metyylietyyli, 2,2,2-
trifluori-1-hydroksi-1-trifluorimetyylietyyli, 2-metoksietyyli, 2-
etoksietyyli, hydroksi, difluorimetyylioksi, trifluorimetyylioksi, 2-
metyylioksietyylioksi, metyylisulfanyyli, metyylisulfinyyli, metyylisul-
fonyyli, etyylisulfinyyli, etyylisulfonyyli, trimetyylisilyyli, (R)-
tetrahydrofuran-3-yylioksi tai (S} tetrahydrofuran-3-yylioksi tai sy-
aani,

tai sen johdannainen, jossa yksi tai useampi B-D-
glukopyranosyyliryhmén hydroksyyliryhma on asyloitu ryhmilla, jot-
ka on valittu (Ci-1s-alkyyli)karbonyylista, (Ci-1s-
alkyyli)oksikarbonyylistd, fenyylikarbonyylista ja fenyyli-(Ci-3-alkyyli)-
karbonyyli;

1-syaani-2-(4-syklopropyylibentsyyli)-4-(p-D-glukopyranos-1-
yyli)bentseeni, esitetty kaavalla (2):

Dapagliflotsiini, esitetty kaavalla (3):
O




(4)

(5)

5 (9

(18)

10

Kanagliflotsiini, esitetty kaavalla (4):
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Empagliflotsiini, esitetty kaavalla (5):

OH

HO

yhdiste, esitetty kaavalla (18):

jossa:
R3 on valittu joukosta syklopropyyli, etyyli, etinyyli, etoksi, (R>
tetrahydrofuran-3-yylioksi tai (S}+etrahydrofuran-3-yylioksi.

7. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-

demuoto kaytettévéksi jonkin patenttivaatimuksista 5-6 mukaisesti, jolloin
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yksi tai useampi SGLT-2-inhibiittori tai farmaseuttisesti hyvaksyttava kide-

muoto on:

(2) 1-syaani-2-(4-syklopropyylibentsyyli)-4-(p-D-glukopyranos-1-
yyli)bentseeni, esitetty kaavalla (2):

8. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksen 1-7 mukaisesti, jolloin

kissaelain on lihava.

9. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksen 1-8 mukaisesti, jolloin
kissaeldin karsii diabeteksesta, edullisesti esidiabeteksesta tai tyypin 2 diabe-
tes melliuksesta.

10. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
teinen muoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksen 1-9 mukaisesti, jol-

loin kissaeldin on kissa.

11. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévéksi jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukaisesti, jolloin
sen farmaseuttisesti hyvaksyttava kidemuoto on kiteinen kompleksi yhden tai
yhden tai useamman aminohapon, edullisesti proliinin, edullisemmin L-

proliinin valilla.

12. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksen 1-11 mukaisesti, jolloin
yksi tai useampi SGLT-2-inhibiittori on tarkoitettu annettavaksi oraalisesti tai
parenteraalisesti, edullisesti oraalisesti.



11

13. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévaksi jonkin patenttivaatimuksen 1-12 mukaisesti, jolloin
yksi tai useampi SGLT-2-inhibiittori annetaan vain kerran paivassa.

5
14. Yksi tai useampi SGLT2-inhibiittori tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava ki-
demuoto kaytettévéksi jonkin patenttivaatimuksista 1-13 mukaisesti, jolloin
yksi tai useampi SGLT-2-inhibiittori annetaan yhdistelmana insuliinin kanssa.
10 15. Farmaseuttinen koostumus, joka sisaltaa yhta tai useampaa SGLT2-

aineosina jonkin patenttivaatimuksen 1-14 mukaisesti kaytettévaksi jonkin
patenttivaatimuksen 1-14 mukaisesti.
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