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PATENTTIVAATIMUKSET
1. Yhdiste, jolla on kaava (I)

()

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoisomeeri,

jossa

R' on H tai C, ,-alkyyli, edullisesti H, Jjossa
Ci_,—alkyyli on wvalinnaisesti substituocitu yhdella tai
useammalla halogeenilla, Jjotka ovat samanlaisia tai
erilaisia;

R on H, F tai C,,-alkyyli, jossa C,,—alkyyli
on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
halogeenilla, jotka ovat samanlaisia tai erilaisia;

R?® on H tali F, edullisesti H;

R* on fenyyli tai 6-jdseninen aromaattinen
heterosyklyyli, jossa R’ on valinnaisesti substituoitu
vhdelld tai wuseammalla R’-radikaalilla, Jjotka ovat
samanlaisia tai erilaisia;

R’ on halogeeni, CN, C(O)OR?, OR?, C(O)R",

C(O)N(R°R%), S(0),N(R°R°), S(O)N(R°R*), S(O),R%, S(O)R®,
N (R®) S (0) ,N (R®*R") , SR®, N (R°R%?) , NO,, oC (0) R,
N (R®)C(O)R°, N(R®)S(O),R%, N(R®)S(O)R%, N(R)C(O)OR",
N (R®)C(O)N(R%R®), OC(O)N(R°R®*®), C,.,-alkyyli, C,.-al-

kenyyli tai C,,~alkynyyli, Jjossa C,4-alkyyli, C,.-al-

kenyyli ja C,-alkynyyli on valinnaisesti substituoitu
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vhdelld tai wuseammalla R°-radikaalilla, Jjotka ovat
samanlaisia tai erilaisia;

R?, R%, R% on wvalittu kukin erikseen ryhm-
asta, joka koostuu H-atomista, C, .-alkyylista, C,.—al-
kenyylista ja C, .—alkynyylista, jossa C, .—alkyyli, C, .-
alkenyyli Jja C,-alkynyyli on valinnaisesti sub-
stituoitu vyhdellad tai useammalla halogeenilla, Jjotka
ovat samanlaisia taili erilaisia;

R’ on halogeeni, CN, C(0O)OR', OR', C(O)R'Y,
C(O)N(R¥™R™),  S(0).N(R™R™), S(O)N(R'R"), S(0).RY,
S(O)RY™,  N(RY™)S(0).N(R™R'), SRY, N(R'R'), NO,,
OC(O)R™,  N(R')C(O)R™,  N(R™)SOR™,  N(R™)S(O)R'®,
N (R'?) C (O) N (R'™R'™), N(R')C(O)OR" tai OC(O)N(RR');

R, R'%, R!'% on wvalittu kukin erikseen ryhm-
asta, joka koostuu H-atomista, C, .-alkyylista, C,.—al-
kenyylista ja C, .—alkynyylista, jossa C, .—alkyyli, C, .-
alkenyyli Jja C,-alkynyyli on valinnaisesti sub-
stituoitu vyhdellad tai useammalla halogeenilla, Jjotka
ovat samanlaisia taili erilaisia;

R* on H, C(0)0OC,,-alkyyli tai C,,-alkyyli,
jossa C(0)0C; ,~alkyyli ja C,,-alkyyli on valinnaisesti
substituoitu vhdellad tai useammalla substituentilla,
jotka on wvalittu ryhméstd, Jjoka koostuu halogeenista,
OH-ryvhmasta ja 0-C; .-alkyylistd, Jjossa substituentit
ovat samanlaisia taili erilaisia;

R*#, R'™, R*, R° on wvalittu kukin erikseen
ryhmastd, Jjoka koostuu H-atomista, halogeenista ja
C,_,—alkyylista; ja

R*¢, R*® on valittu kumpikin erikseen ryhmasta,
joka koostuu H-atomista, OH-ryhmasta, O0OC, ,-alkyylista,
halogeenista ja C, ,-alkyylista;

tai R* Ja toinen ryhmista R* Ja R*
muodostavat metyleeni- tai etyleeniryhman;

tai R* ja R* muodostavat etyleeniryhman;

tai R** Ja R* muodostavat kovalenttisen yk-

sinkertaisen sidoksen;
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R° on 7—12-jaseninen heterobisyklyyli, Jjossa
R° on valinnaisesti substituoitu vhdelld tai useammalla
R'*-radikaalilla, jotka ovat samanlaisia tai erilaisia;

R on R'?, OH, OR', halogeeni tai CN, Jja

R on syklopropyyli, C, .—alkyyli, C,.-al-
kenyyli tai C,.—alkynyyli, Jjossa R'” on valinnaisesti
substituoitu vyhdelld tai useammalla R'’-radikaalilla,
jotka ovat samanlaisia tai erilaisia;

R on halogeeni, CN tai OR';

R on H tai C,,-alkyyli, Jjossa C,,—alkyyli on
valinnaisesti substituoitu vhdella tai useammalla
halogeenilla, jotka ovat samanlaisia tai erilaisia.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vh-
diste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoisomeeri,
jossa R* on H, CH,, CH,CH, tai CH,CH,OCH,; edullisesti H
tai CH;; edullisemmin H.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen
vhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoisomeeri,
jossa R**, R*®, R*, R° on valittu kukin erikseen ryhm-
asta, Jjoka koostuu H-atomista, halogeenista ja C,_,—al-
kyylista, Ja R*¥, R* on valittu kumpikin erikseen ryhm-
asta, Jjoka koostuu H-atomista, OH-ryhmasta, OC,_,—al-
kyylistd, halogeenista ja C,,~alkyylista; edullisesti
R**, R*", R*¢, R°, R*!, R*® on valittu kukin erikseen ryhm-
asta, joka koostuu H-atomista, F-atomista ja CH,-ryhm-
Astia, edullisemmin R?*®, R?*, R?’, R®, R*, R? ovat H.

4, Jonkin patenttivaatimuksista 1-3
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, Jjossa R' on H tai CH,; edullisesti H.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-

someeri, Jjossa R* on H, F tai CH,; edullisesti H.
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6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, Jjossa R!, R*, R**, R*, R**, R*, R*, R’ R*, R*

kaavassa (I) ovat H, jotta saadaan kaava (Ia)

N R
HY
Ye
& {1a)
7. Jonkin patenttivaatimuksista 1-6

mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, jossa R’ on fenyyli tai pyridyyli, edullisesti
fenyyli, jossa R® on valinnaisesti substituoitu yhdella
tai useammalla R’-radikaalilla, jotka ovat samanlaisia
tai erilaisia.

8. Jonkin patenttivaatimuksista 1-7
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, Jjossa R’ on substituoitu yhdelld, kahdella tai
kolmella, edullisesti yhdelld tai kahdella, edullisem-
min kahdella, R’-radikaalilla, jotka ovat samanlaisia
tai erilaisia.

9. Jonkin patenttivaatimuksista 1-8
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, jossa R’ on F, Cl, Br, CN, CHF,, CF,, OCH.,
OCF,, CH=0, CH,0H tai CH,; edullisesti R’ on CF,, F tai
Cl; edullisemmin F tai Cl1.
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10. Jonkin patenttivaatimuksista 1-9
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, jossa R', R?, R%?*, R°’, R*, R*?, R*, R*, R', R',
R® kaavassa (I) on valittu siten, ettid saadaan kaava
(Ib)

[

HY
. D\\Mflﬁb
©

: (1b),

jossa kukin R’ on valittu kulloinkin erikseen
ryhméasta, joka koostuu halogeenista ja CF,-ryhmasta.

11. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, jossa R° on kinatsolinyyli, pyrrolo[l,2-alpyr-
atsinyyli, 1,3-bentsoksatsolyyli, pyridol[2, 3-
dlpyrimidinyyli, pyrido[3,4-d]lpyrimidinyyli, pyrim-
ido[5,4-d]pyrimidinyyli, 1,2,3,4-tetrahy-
drokinolinyyli, kromanyyli, oksatsolo[4,5-clpyrid-
inyyli, imidatsol[l,2-alpyridinyyli, [1,2,4]triat-
solo[l,b5-alpyridinyyli, imidatsol[l,2-blpyridatsinyyli
tai 6,7-dihydro-4H-pyrano[4,3-d]oksatsolyyli, Jjossa R®
on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
R'*-radikaalilla, jotka ovat samanlaisia tai erilaisia;
edullisesti R° on 1,3-bentsoksatsolyyli tai imid-
atso[l,2-a]lpyridinyyli, Jjossa R° on valinnaisesti sub-
stituoitu vyhdella tai useammalla R!''-radikaalilla,
jotka ovat samanlaisia tai erilaisia; edullisemmin R®
on 1,3-bentsoksatsolyyli, Jjossa R° on valinnaisesti

substituoitu vyhdelld tai useammalla R''-radikaalilla,
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jotka ovat samanlaisia tai erilaisia.

12. Jonkin patenttivaatimuksista 1-11
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, Jjossa R® on substituoimaton tai substituoitu
vhdella tai kahdella R''-radikaalilla, jotka ovat
samanlaisia tai erilaisia.

13. Jonkin patenttivaatimuksista 1-12
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, Jjossa R on Cl, CH,, CF,, CH,CF,, OCF,, OCHF,
tai OCH,CF,.

14. Jonkin patenttivaatimuksista 1-13
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, jossa R', R?, R%?*, R*, R*), R*, R*, R*¢, R*, R,
R°, R°® kaavassa (I) on valittu siten, ettia tulokseksi
saadaan

tert-butyyli- (2R, 58)-2-(6-kloori-1, 3-bentsok-
satsol-2-yyli)-5-[2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)asetam-
ido]lpiperidiini-l1—karboksylaatti;

N-[(35,6R)-6-(6-kloori-1,3-bentsoksatsol-2-
yyli)piperidin-3-yyli]-2-(4-kloori-3-fluorifenok-
si)asetamidi;

tert-butyyli- (2R, 58)-2-(5-kloori-1, 3-bentsok-
satsol-2-yyli)-5-[2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)asetam-
ido]lpiperidiini-l1—karboksylaatti;

N-[(35,6R)-6-(5-kloori-1,3-bentsoksatsol-2-
yyli)piperidin-3-yyli]-2-(4-kloori-3-fluorifenok-
si)asetamidi;

tert-butyyli- (2R, 58)-5-[[2-(4-kloori-3-fluor-
ifenoksi)asetyyli]amino]-2-[6-(trifluorimetyyli)imid-
atsoll,2-alpyridin-2-yyli]piperidiini-1l—-karboksy-
laatti;

2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)-N-[(35,6R)-6-[6-
(trifluorimetyyli)imidatso[l,2-alpyridin-2-yyli]-3-
piperidyylilasetamidi;
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tert-butyyli- (2R, 58)-5-[2-(4-kloori-3-fluor-
ifenoksi)asetamido]-2-[7-(trifluorimetyyli)imid-
atsoll,2-alpyridin-2-yyli]piperidiini-1l—-karboksylaatti
tali 2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)-N-[(35,6R)-6-[7-(tri-
fluorimetyyli)imidatsol[l,2-alpyridin-2-yyli]-3-
piperidyylilasetamidi;
tert-butyyli- (2R, 58)-2-(7-kloori-1, 3-bentsok-
satsol-2-yyli)-5-[2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)asetam-
ido]lpiperidiini-l1—karboksylaatti;
N-[(35,6R)-6-(7-kloori-1,3-bentsoksatsol-2-
yyli)piperidin-3-yyli]-2-(4-kloori-3-fluorifenok-
si)asetamidi;
tert-butyyli- (2R, 58)-5-[2-(4-kloori-3-fluor-
ifenoksi)asetamido]-2-[6-(trifluorimetoksi)-1, 3-bent-
soksatsol-2-yyli]lpiperidiini-l—-karboksylaatti;
2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)-N-[(35,6R)-6-[6-
(trifluorimetoksi)-1,3-bentsoksatsol-2-yyli]piperidin-
3-yyli]asetamidi;
tert-butyyli- (2R, 58)-5-[2-(4-kloori-3-fluor-
ifenoksi)asetamido]-2-[6-(difluorimetoksi) -1, 3-bent-
soksatsol-2-yyli]lpiperidiini-l—-karboksylaatti;
2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)-N-[ (35, 6R)-6-[6-
(difluorimetoksi)-1,3-bentsoksatsol-2-yyli]lpiperidin-
3-yyli]asetamidi;
tert-butyyli- (2R, 58)-5-[2-(4-kloori-3-fluor-
ifenoksi)asetamido]-2-[6-(trifluorimetyyli)-1,3-bent-
soksatsol-2-yyli]lpiperidiini-l—-karboksylaatti;
2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)-N-[(35,6R)-6-[6-
(trifluorimetyyli)-1,3-bentsoksatsol-2-yyli]piperidin-
3-yyli]asetamidi;
tert-butyyli- (2R, 58)-2-(4-kloori-1, 3-bentsok-
satsol-2-yyli)-5-[2-(4-kloori-3-fluorifenoksi)asetam-
ido]piperidiini-1-karboksylaatti; tai
N-[(35,6R)-6-(4-kloori-1,3-bentsoksatsol-2-
yyli)piperidin-3-yyli]-2-(4-kloori-3-fluorifenok-

si)asetamidi.
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15. Jonkin patenttivaatimuksista 1-14
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri, Jjossa kaavalla (I) on stereokemia, kuten se

on esitetty kaavassa (Ic)

(Ic).

16. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka
kasittaa wvahintaan yhden Jjonkin patenttivaatimuksista
1-15 mukaisen vhdisteen tai sen farmaseuttisesti
hyvaksyttavan suolan, solvaatin, hydraatin, tautomeer-
in taili stereocisomeerin yhdessa farmaseuttisesti hyvak-
syttavan kantaja-aineen kanssa, valinnaisesti vhdis-
telmdssd vyvhden taili useamman muun bicaktiivisen yhdis-
teen tai farmaseuttisen koostumuksen kanssa.

17. Jonkin patenttivaatimuksista 1-15
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri kaytettavaksi laakkeena.

18. Jonkin patenttivaatimuksista 1-15
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri tali patenttivaatimuksen 16 mukainen farmaseut-
tinen koostumus kaytettavaksi menetelmiassa in-
tegroituun stressivasteeseen vhteydessa olevan vhden

tal useamman taudin tai h&irion hoitamiseksi tai
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19. Jonkin patenttivaatimuksista 1-15
mukainen yvhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, solvaatti, hydraatti, tautomeeri tai stereoi-
someeri tali patenttivaatimuksen 16 mukainen farmaseut-
tinen koostumus kaytettavaksi menetelmdssa yhden tai
useamman taudin tai hairion hoitamiseksi, Joka/jotka
on valittu ryhmastd, joka koostuu leukodystrofioista,
dalyllisen kehitysvammaisuuden oireyhtymasta, hermorap-
peumataudeista ja -sairauksista, kasvaintaudeista, in-
fektiotaudeista, tulehdustaudeista, tuki- Jja liikun-
taelinten salrauksista, aineenvaihduntataudeista,
silmé&sairauksista, seka taudeista, Jotka on wvalittu
ryhmastd, Joka koostuu elimen fibroosista, maksan
kroonisista Ja akuuteista taudeista, keuhkon
kroonisista Ja akuuteista taudeista, munuaisen
kroonisista ja akuuteista taudeista, sydaninfarktista,
sydan—- Jja verisuonitaudista, sydamen rytmihairidista,
ateroskleroosista, selkaydinvammasta, iskeemisesta

aivohaverista ja neuropaattisesta kivusta.
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