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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, jolla on kaava (l):

Re
(D

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa
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5 Ra, Rb ja Rc on valittu itsendisesti ryhmasta, jonka muodostavat H, Me,
halogenidi, CF3, C(H)F2, C(F)H2 ja substituoitu tai substituoimaton -(C1-
Cs)alkyleeni-N-(Rx)(Ry); edellyttéen, etta ainakin yksi Ra:n, Rp:n ja Re:n joukosta

on -(C4-Cs)alkyleeni-N-(Rx)(Ry);

Rx ja Ry on valittu itsenaisesti ryhmé&sta, jonka muodostavat H ja

10 substituoitu tai substituoimaton (C1-Cs)alkyyli; tai Rx ja Ry muodostavat yhdessa

niihin sitoutuneen N:n kanssa substituoimattoman 4-6-jasenisen renkaan tai

substituoidun 4-6-jasenisen renkaan, joka on substituoitu vahintdan yhdella

halogenidilla, substituoimattomalla (C1-Cas)alkyylilla tai OMe:ll4;

R+ on substituoitu tai substituoimaton (C4-Cs)alkyyli, substituoitu tai

15 substituocimaton (C1-Ca)alkyleeni(Cs-Ce)sykloalkyyli tai substituoitu tai

substituoimaton (C1-Ca)alkyleeni(C1-Cas)alkoksi;

R> on
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Rsa ja Rap on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat H,
substituoitu tai substituoimaton (C1-Cs)alkyyli, substituoitu tai substitucimaton
(C3-Ce)sykloalkyyli, substituoitu tai substituoimaton 3—6-jaseninen
heterosykloalkyyli, -OH, -CN, halogenidi, CFs, C(H)F2, C(F)H2, -(C1-Cas)alkoksi, -
OCF3 ja substituoitu tai substituoimaton (C1-Cs)alkyleeni-(C1-Cas)alkoksi;

edellyttéen, ettd Raa ja Rap eivat ole kumpikin H;
Rsc on H;
Rsq on H;
R4 on H tai substituoitu tai substituoimaton (C1-C4)alkyyli;

Rsa ja Rse on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat H, CN,
halogenidi, CF3, C(H)F2, C(F)H2, substituoitu tai substitucimaton (Cz-Cs)sykloalkyyli,
substituoitu tai substituoimaton (C1-Cs)alkyyli, hydroksyyli ja (C1-Ca)alkoksi; ja

Rsp, Rsc ja Rsq on valittu itsenaisesti ryhmasté, jonka muodostavat H, CN,
halogenidi, CFs, C(H)F2, C(F)Hz2, substituoitu tai substituoimaton (C1-Cs)alkyyli,
substituoitu tai substituoimaton (C3-Ce)sykloalkyyli, substituoitu tai

substituoimaton 3-6-jaseninen heterosykloalkyyli, hydroksyyli ja (C1-C4)alkoksi;

jolloin, ellei toisin ole mainittu, substituoitu tarkoittaa substituoitua yhdella tai
useammalla substituentilla, joka on valittu alkyylin, sykloalkyylin,
heterosyklyylialkyylin, halogeenin, OH:n, OMe:n, C(H)F2:n, C(F)H2:n, CFz:n,
C(H)2CF3:n, SFs CHFCH2-amiinin, CH2-amiinin ja CN:n joukosta.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin yhdiste on yhdiste, jolla

on kaava (la):
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jossa
vahintaan yksi Ra:n, Re:n ja Re:n joukosta on -(C1-Cs)alkyleeni-N(Rx)(Ry);
Rx ja Ry on valittu itsenaisesti rynméasta, jonka muodostavat H ja metyyli; tai

Rx ja Ry muodostavat yhdessa niihin sitoutuneen N:n kanssa

substituoidun tai substituoimattoman 4—-6-jasenisen renkaan; ja

Rsa ja Rap on kumpikin valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat
metyylija F.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa

Ra, Ro ja R¢ on valittu itsenaisesti ryhméasta, jonka muodostavat H, Me,
halogenidi, CFs, C(H)F2, C(F)H2 ja -(C1-Cs)alkyleeni-N-(R«)(Ry); edellyttaen, etta
ainakin yksi Ra:n, Rp:n ja Re:n joukosta on -(C1-Cs)alkyleeni-N-(Rx)(Ry);

Rx ja Ry on valittu itsenaisesti ryhméasta, jonka muodostavat H ja
substituoitu tai substituoimaton (C-Ce)alkyyli; tai Rx ja Ry muodostavat yhdessa

niihin sitoutuneen N:n kanssa 4—6-jasenisen renkaan;

R1 on metyyli, etyyli, n-propyyli, iso-propyyli, n-butyyli, isobutyyli, sek-
butyyli tai t-butyyli;

R> on
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Rsa ja Rap on valittu itsendisesti ryhmasta, jonka muodostavat halogenidi,
substituoitu tai substituoimaton (C1-Cs)alkyyli, substituoitu tai substituoimaton (Cs-
Ce)sykloalkyyli, substituoitu tai substituocimaton (C1-Cas)alkoksi, CFs, C(H)F2 ja C(F)H2;

R3¢ ja Raq ovat H;
R4 0on H;
Rsa on metyyli;

Rsp on valittu ryhmasta, jonka muodostavat H, CN, halogenidi, CFs,
C(H)F2, C(F)H2, substituoitu tai substituocimaton (C1-Cs)alkyyli, substituoitu tai
substituoimaton (C3-Cs)sykloalkyyli, substituoitu tai substituocimaton 3—6-

jaseninen heterosykloalkyyli, hydroksyyli ja (C1-C4)alkoksi;
Rs on metyyli;
Rsq on H; ja

Rse on valittu ryhmasta, jonka muodostavat H, CN, halogenidi, CFs,
C(H)F2, C(F)H2, substituoitu tai substituoimaton (C3-Cs)sykloalkyyli, substituoitu
tai substituoimaton (C1-Cs)alkyyli, hydroksyyli ja (C1-C4)alkoksi.

4. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen

yhdiste on valittu ryhmasta, jonka muodostavat

a. (S)-3-(4,5-difluori-2',6'-dimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(5-(2-(3-
fluoriatsetidin-1-yyli)etyyli)-4-metyyli-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo
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b. (S)-3-((S)-2-(5-(2-(atsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-
1(2H)-yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(4-fluori-2',6'-dimetyyli-5-(trifluorimetyyli)-
[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)propaanihappo

C. (S)-3-((S)-2-(5-(2-(atsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-
1(2H)-yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(3',4-difluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-
bifenyyli]-3-yyli)propaanihappo

d. (S)-3-((S)-2-(5-(2-(atsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-
1(2H)-yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(4-fluori-3'-metoksi-2',5,6'-trimetyyli-{1,1'-
bifenyyli]-3-yyli)propaanihappo

e. (S)-3-(4,4'-difluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(5-(2-
(dimetyyliamino)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo

f. (S)-3-(5-kloori-4-fluori-2',6'-dimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(5-(2-(3-
metoksiatsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo

g. (S)-3-((S)-2-(5-(2-(dimetyyliamino)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-
1(2H)-yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(4-fluori-2',4',5,6'-tetrametyyli-[1,1'-bifenyyli]-
3-yyli)propaanihappo

h. (S)-3-(4,4'-difluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyl]-3-yyli)-3-((S)-2-(3-
(difluorimetyyli)-5-(2-(dimetyyliamino)etyyli)-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo

. (S)-3-((S)-2-(5-(2-(dimetyyliamino)etyyli)-4-metyyli-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-
5-metyyliheksaaniamido)-3-(4-fluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-
yyli)propaanihappo

J. (S)-3-(4-fluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(3-fluori-5-(2-(3-
fluoriatsetidin-1-yyli)etyyli)-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo ja
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K. (S)-3-(4-fluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(3-fluori-5-(2-
((R)-3-fluoripyrrolidin-1-yyli)etyyli)-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo;
tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-(4,5-difluori-2',6'-dimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(5-(2-(3-
fluoriatsetidin-1-yyli)etyyli)-4-metyyli-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

6. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan () mukainen
yhdiste on (S)-3-((S)-2-(5-(2-(atsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-
1(2H)-yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(4-fluori-2',6'-dimetyyli-5-(trifluorimetyyli)-[1,1'-

bifenyyli]-3-yyli)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

7. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-((S)-2-(5-(2-(atsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-1(2H)-
yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(3',4-difluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-

yyli)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

8. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan () mukainen
yhdiste on (S)-3-((S)-2-(5-(2-(atsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-
1(2H)-yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(4-fluori-3'-metoksi-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-

bifenyyli]-3-yyli)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

9. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-(4,4'-difluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(5-(2-
(dimetyyliamino)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

10. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-(5-kloori-4-fluori-2',6'-dimetyyli-{1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(5-(2-(3-
metoksiatsetidin-1-yyli)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.
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11. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-((S)-2-(5-(2-(dimetyyliamino)etyyli)-2-okso-4-(trifluorimetyyli)pyridin-1(2H)-
yyli)-4-metyylipentaaniamido)-3-(4-fluori-2',4',5,6'-tetrametyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-

yyli)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

12. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-(4,4'-difluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(3-(difluorimetyyli)-
5-(2-(dimetyyliamino)etyyli)-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

13. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen
yhdiste on (S)-3-((S)-2-(5-(2-(dimetyyliamino)etyyli)-4-metyyli-2-oksopyridin-
1(2H)-yyli)-5-metyyliheksaaniamido)-3-(4-fluori-2',5,6'-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-

yyli)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

14. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-(4-fluori-2',5,6'"-trimetyyli-[1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(3-fluori-5-(2-(3-
fluoriatsetidin-1-yyli)etyyli)-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

15. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste, jolloin kaavan (I) mukainen yhdiste
on (S)-3-(4-fluori-2',5,6'-trimetyyli{1,1'-bifenyyli]-3-yyli)-3-((S)-2-(3-fluori-5-(2-((R)-3-
fluoripyrrolidin-1-yyli)etyyli)-2-oksopyridin-1(2H)-yyli)-4-

metyylipentaaniamido)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

16. Laakekoostumus, joka kasittda vaikuttavana farmaseuttisena ainesosana
minka tahansa patenttivaatimuksen 1-15 mukaista yhdistetta tai sen farmaseuttisesti

hyvaksyttavaa suolaa.

17. Minka tahansa patenttivaatimuksen 1-15 mukainen yhdiste tai sen
farmaseuttisesti hyvaksyttava suola kaytettavaksi tulehduksellisen suolistosairauden,

haavaisen paksusuolitulehduksen tai Crohnin taudin hoitomenetelmassa.

18. Patenttivaatimuksen 16 mukainen ladkekoostumus kaytettavaksi
tulehduksellisen suolistosairauden, haavaisen paksusuolitulehduksen tai Crohnin

taudin hoitomenetelmassa.
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19. Minka tahansa patenttivaatimuksen 1-15 mukainen yhdiste tai sen

farmaseuttisesti hyvaksyttava suola kaytettavaksi ladkkeena.




	Page 1 - BIBLIOGRAPHY
	Page 2 - CLAIMS
	Page 3 - CLAIMS
	Page 4 - CLAIMS
	Page 5 - CLAIMS
	Page 6 - CLAIMS
	Page 7 - CLAIMS
	Page 8 - CLAIMS
	Page 9 - CLAIMS

