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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, joka on jonkin kaavoista Ih-1a,
b, Ih-1¢, Ii-1la, Ii-1b, Ii-l1lc¢, Ij-l1la, Ij-1b, Ij-1c,
a, Ik-b ja TIk-c mukainen:
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jossa R* wvalitaan ryhmasta, joka koostuu (Ci-

Cs—alkyyli)aminosta valinnaisesti substituoituna vyh-

desta viiteen fluorilla, C;-Cg-alkyyli-C(O)NH-:sta wva-

linnaisesti substituocituna vhdesta viiteen fluorilla,

Ja C1—-Cg-alkyyli-S(0O):NH-:sta valinnaisesti substituoi-
tuna vhdesta viiteen fluorilla;

tai sen solvaatti tai hydraatti tai mainitun
vhdisteen, solvaatin tai hydraatin farmaseuttisesti hy-
vaksyttava suola; kaytettavaksi laakkeena.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi laakkeena, jossa R* valitaan ryhmasta, Jjoka
koostuu seuraavista: CFs;C(O)NH-, CFsS(0).NH-, CH-C(O)NH-
;, CH3CH,C(O)NH- and CFs;CH,NH-; tai sen solvaatti tai hyd-
raatti tai mainitun yhdisteen, solvaatin tai hydraatin
farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

3. Patenttivaatimuksen 2 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi laakkeens, jossa R* on CFsC(O)NH- tai
CF3S (0) oNH-; tai sen solvaatti tai hydraatti.

4., Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi 1ladkkeend, Jjossa vyhdiste on (1R,2S5,55)-N-
{(18)-1-syano-2-[(38)-2-oksopyrrolidin-3-yyliJetyyli}-
6, 6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluoriasetyyli)-L-
valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]heksaani-2-karboksiamidi,

jolla on rakenne
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tai sen solvaatti tai hydraatti.

5. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi 1ladkkeend, Jjossa vyhdiste on (1R,2S5,55)-N-
{(18)-1-syano-2-[(38)-2-oksopyrrolidin-3-yyliJetyyli}-
6, 6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluoriasetyyli)-L-
valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]heksaani-2-karboksiamidi,

jolla on rakenne

6. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi ladkkeensa, jossa vhdiste on kiteinen
(1R, 28,58)-N-{(1S)-1-syano-2-[ (38)-2-oksopyrrolidin-3-
yyliletyyli}-6, 6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluo-
riasetyyli)-L-valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]lheksaani-2-

karboksiamidi.
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7. Patenttivaatimuksen 6 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi 1ladkkeend, Jjossa vyhdiste on (1R,2S5,55)-N-
{(1S)-1-syano-2-[(385)-2-oksopyrrolidin-3-yyli]Jetyyli}-
6, 6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluoriasetyyli)-L-
valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]heksaani-2-karboksiamidi,
kiinted muoto 1, jolle on ominaista, ettada silld on jau-
heréntgendiffraktiokuvio (Cu-sateilylahde, K-a kes-
kiarvo), joka sisaltaa piikit kohdissa 7,6, 9,8, 11,4,
11,9, 12,7, 15,7, 15,8, 17,3, 17,8, 18,3, 18,9, 19,7,
19,9, 20,5, 21,0, 21,7, 22,2, 22,5, 23,1, 23,6, 24,7,
25,3, 27,0, 27,2, 27,9, 28,1, 29,5, 32,6, 35,7 ja 37,0
°2-theta +/- 0,2°.

8. Patenttivaatimuksen 6 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi 1ladkkeend, Jjossa vyhdiste on (1R,2S5,55)-N-
{(1S)-1-syano-2-[(385)-2-oksopyrrolidin-3-yyli]Jetyyli}-
6, 6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluoriasetyyli)-L-
valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]heksaani-2-karboksiamidi,
kiinted muoto 4, jolle on ominaista, ettada silld on jau-
heréntgendiffraktiokuvio (Cu-sateilylahde, K-a kes-
kiarvo), joka sisaltaa piikit kohdissa 7,6, 9,8, 10,8,
11,2, 11,4, 11,4, 11,7, 12,0, 12,3, 12,7, 13,7, 14,9,
15,1, 15,9, 17,5, 18,0, 18,2, 18,5, 18,8, 20,0, 20,4,
20,7, 21,1, 21,6, 21,8, 22,3, 23,1, 23,4, 24,2, 24,9,
25,2, 2¢,1, 27,0, 27,2, 28,1, 28,9, 29,4, 29,5, 29,8,
30,0, 30,6, 30,8, 31,3, 31,8, 32,5, 32,8, 33,2, 34,4,
35,5, 35,6, 35,6, 36,0, 36,4, 37,1, 38,7, 39,4, 39,5 and
39,8 °2-theta +/- 0,2°.

9. Patenttivaatimuksen 4 mukainen yhdiste kay-
tettavaksi ladkkeensa, jossa vhdiste on amorfinen
(1R,28,58)-N-{ (18) -1-syano—-2-[ (38) -2-oksopyrrolidin-3-
yylilJetyyli}-6,6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluo-
riasetyyli)-L-valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]heksaani-2-
karboksiamidi.

10. Patenttivaatimuksen 4 mukainen vhdiste
kaytettavaksi laakkeenid, jossa yvhdiste on (1R,25,58)-N-
{(1S)-1-syano-2-[(385)-2-oksopyrrolidin-3-yyli]Jetyyli}-
6, 6-dimetyyli-3-[3-metyyli-N-(trifluoriasetyyli)-L-
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valyyli]-3-atsabisyklo[3.1.0]heksaani-2-karboksiamidi,
metyyli-tert-butyylieetterisolvaatti.

11. Patenttivaatimuksen 10 mukainen vyhdiste
kaytettavaksi laakkeend, jossa yhdiste on kiteinen.

12. Yhdiste N- (metoksikarbonyyli)-3-metyyli-
L-valyyli-(4R)-N-{ (1S)-1-syano-2-[(3S)-2-oksopyrroli-
din-3-yyli]Jetyyli}-4-(trifluorimetyyli)-L-prolii-

niamidi, Jjolla on rakenne

tai sen solvaatti tai hydraatti, kaytettavaksi
ladkkeena.

13. Patenttivaatimuksen 12 mukainen vyhdiste
kaytettavaksi ladkkeend, joka on N- (metoksikarbonyyli) -
3-metyyli-L-valyyli-(4R)-N-{(18)-1-syano-2-[(35)-2-0ok-
sopyrrolidin-3-yyli]Jetyyli}-4-(trifluorimetyyli)-L-

proliiniamidi.
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