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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, jolla on‘kaava (X) :

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa:

R' on H, F, Cl, CN, Ci-Cr-alkyyli tai C;-C.-
fluorialkyyli, Jjolloin kukin mainittu C;-C.-alkyyli Jja
Ci-Co—-fluorialkyyli on valinnaisesti substituoitu
R20:114&;

R? on H, Ci-Ce—alkyyli, Ci;-Cs—-fluorialkyyli,
C5-Cg-sykloalkyyli tai  3-6-jadseninen heterosyklyyli,
jolloin kukin mainittu Ci-Cs—alkyyli Ja Ci-Cs-
fluorialkyyli on wvalinnaisesti substituoitu R2Y:11& ja
kukin mainittu Cs-Cg-sykloalkyyli ja 3-6-jaseninen hete-
rosyklyyli on valinnaisesti substituoitu R?':114&;

R* on H, C-Cs~alkyyli, C;-Cs,—fluorialkyyli,
C;-C4—alkoksi tai Ci;-C4—fluorialkoksi, Jolloin kukin
mainittu Ci-Cq—alkyyli, Ci-Cyq—fluorialkyyli, C1-Cy-
alkoksi ja C;-Cy—fluorialkoksi on valinnaisesti substi-
tuoitu R?°:113&;

R® on H, F, Cl, CN, CHs, CH:F, CHF, tai CF3;

R’ ja R® ovat riippumattomasti H, F, Cl, CN,
C:i-Co—alkyyli, Ci-Co—fluorialkyyli, Ci-Co—alkoksi tai
Ci-Co—-fluorialkoksi, jolloin kukin mainittu C1-Co—
alkyyli, Ci-Co—fluorialkyyli, Ci-Co-alkoksi Jja Ci-Co-
fluorialkoksi on valinnaisesti substituoitu R?%:11&a;

R? on H, OH, NH., NHCH; tai N(CHs):;

kukin R!Y on riippumattomasti F, CN, C;-Co-

alkyyli tai C;-Co—fluorialkyyli, jolloin kukin mainittu
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C1-Co-alkyyli Jja Ci-C,—-fluorialkyyli on valinnaisesti
substituoitu R?%:113&;

kukin R?® on riippumattomasti  OH, C1-Co-
alkoksi, Ci-Co—fluorialkoksi, CN tai NR22RZ3;

kukin R?! on riippumattomasti F, OH, CN,
NR22RZ23, C;-Cy—alkyyli, Ci-Cy,—fluorialkyyli, Ci;-Cs,—alkoksi
tai Cl-C4-fluorialkoksi, Jjolloin kukin mainittu C;-C4-
alkyyli, C;-Cy—fluorialkyyli, C;-Cs—alkoksi ja Ci-Cy-
fluorialkoksi on wvalinnaisesti 1isadksi substituoitu
OH:11la, NH.:1lla, NHCHs:1lla tai N(CHs).:1lla;

kukin R?? ja R?? on riippumattomasti H, C;-C.-
alkyyli tai C;-C,—-fluorialkyyli; tai

RZ22:n  ja R?3:n voivat vyhdessada typpiatomin
kanssa, Jjohon ne ovat kiinnittyneet, muodostaa atseti-
dinyylirenkaan, Jjoka on valinnaisesti substituoitu
F:1la tai OH:1la; Jja

non 0, 1, 2, 3 tai 4.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jolla on kaava (X-A):

Y GA)
tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

3. Yhdiste, jolla on kaava (IX):
. ‘_‘,‘ﬁ:\:
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tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa:

R' on H, F, Cl, CN, Ci-Cr-alkyyli tai C;-C.-
fluorialkyyli, Jjolloin kukin mainittu C;-C.-alkyyli ja
Ci;—-C,—fluorialkyyli on valinnaisesti substituoitu
R?0:11a;

R? on H, C:-Cs-alkyyli, Ci-Cs—-fluorialkyyli,
C5-Cg-sykloalkyyli tai 3-6-jadseninen heterosyklyyli,
jolloin kukin mainittu Ci-Cs—alkyyli Ja Ci1-Cs—
fluorialkyyli on valinnaisesti substituocitu R2Y:113& ja
kukin mainittu Cs-Cg-sykloalkyyli ja 3-6-jaseninen hete-
rosyklyyli on valinnaisesti substituoitu R?':114&;

R* on H, Ci-Cy~alkyyli, CCi-C4~fluorialkyyli,
C;-C4—alkoksi tai Ci;-C4—fluorialkoksi, Jolloin kukin
mainittu Ci-Cq—alkyyli, Ci-Cyq—fluorialkyyli, C1-Cy-
alkoksi ja C;-C,~fluorialkoksi on wvalinnaisesti substi-
tuoitu R?°:113&;

R® on H, F, Cl, CN, CHs, CH:F, CHF, tai CF3;

R’ ja R® ovat riippumattomasti H, F, Cl, CN,
C:i-Co—alkyyli, Ci-Co—fluorialkyyli, Ci-Co—alkoksi tai
C,-C,—-fluorialkoksi, jolloin kukin mainittu C1-Co—
alkyyli, Ci-Co—fluorialkyyli, Ci-Co-alkoksi Jja Ci-Co-
fluorialkoksi on valinnaisesti substituoitu R?°:114;

R? on H, OH, NH., NHCH; tai N(CHs):;

kukin R!® on riippumattomasti F, CN, C;-Co-
alkyyli tai Ci;-Co—-fluorialkyyli, jolloin kukin mainittu
C;-Co-alkyyli Jja Ci;-C,—-fluorialkyyli on valinnaisesti
substituoitu R?":11&a;

RY on H, C;-Csq~alkyyli, Ci-C4—fluorialkyyli,
SO,R14, SO,NRI°R!6, COR!7, COOR!7 tai CONRI®RI1?;

R on C;-Cy~alkyyli tai Ci;-C4y—fluorialkyyli;

kukin R!'® ja R!® on riippumattomasti H tai CHs;

R'7 on C;-Cy-alkyyli tai C;-Cy—fluorialkyyli,
jolloin kukin mainittu Ci-Cy~alkyyli Ja Ci1-Cy—
fluorialkyyli on valinnaisesti substituoitu R?%:11&a;

kukin R!® ja R!? on riippumattomasti H, Ci-C4-

alkyyli tai Ci;-Cy,—fluorialkyyli, jolloin kukin mainittu
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Ci-Cy—alkyyli Ja C;-Cy—fluorialkyyli on valinnaisesti
substituoitu R?%:113&;

kukin R?® on riippumattomasti  OH, C1-Co-
alkoksi, Ci-Co—fluorialkoksi, CN tai NR22RZ3;

kukin R?! on riippumattomasti F, OH, CN,
NR22R?3, (Ci-Cy-alkyyli, C;-C4—-fluorialkyyli, C;-Cy—alkoksi
tai C;-C4—fluorialkoksi, Jolloin kukin mainittu C;-C.-
alkyyli, Ci-Cy—fluorialkyyli, Ci-Cq—alkoksi Ja Ci1-Cy4-
fluorialkoksi on wvalinnaisesti 1isadksi substituoitu
OH:11la, NH.:1lla, NHCHs:1lla tai N(CHs).:1lla;

kukin R?? ja R?? on riippumattomasti H, C;-C.-
alkyyli tai C;-C,—-fluorialkyyli; tai

RZ22:n  ja R?3:n voivat vyhdessada typpiatomin
kanssa, Jjohon ne ovat kiinnittyneet, muodostaa atseti-
dinyylirenkaan, Jjoka on valinnaisesti substituoitu
F:1la tai OH:1la; Jja

non 0, 1, 2, 3 tai 4.

4., Patenttivaatimuksen 3 mukainen vhdiste,

jolla on kaava (IX-A):

{IEA)

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukainen
vhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jolla on seuraavista ominaisuuksista kahden tai useam-
man vhdistelma: R! on Cl; R? on C;-Cs—alkyyli tai R2 on
i-CsHy; R* on Ci-Cy—alkyyli, Jolloin mainittu Ci;-Cy-
alkyyli on wvalinnaisesti substitucoitu R?°:11&, Jjossa
R?% on OH tai R?* on CH(OH)CH; tai C(OH) (CHs).; R® on F;
R’ on H; R® on H; R? on OH;

Rl on SO.R!%; R on C;-Cy—alkyyli; ja n on O.
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6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukainen
vhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jolla on seuraavista ominaisuuksista kolmen tai useam-
man yhdistelmd: R! on Cl; R? on C;-Cs—alkyyli tai R? on
i-CsHy; RY on (Ci-Cy-alkyyli, Jolloin mainittu Ci-C4-
alkyyli on wvalinnaisesti substituoitu R?°:11a, Jjossa
R?% on OH tai R?* on CH(OH)CH; tai C(OH) (CHs).; R® on F;
R7 on H; R® on H; R? on OH; R!Y on SO;RM™; R on C;-Cy-
alkyyli; ja n on O.

7. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukainen
vhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jolla on seuraavista ominaisuuksista neljan tai useam-
man vhdistelma: R! on Cl; R? on C;-Cs—alkyyli tai R2 on
i-CsHy; RY on (Ci-Cy-alkyyli, Jolloin mainittu Ci1-Cy4-
alkyyli on wvalinnaisesti substitucoitu R?°:11&, Jjossa
R?% on OH tai R?* on CH(OH)CH; tai C(OH) (CHs).; R® on F;
R7 on H; R on H; R% on OH; R!! on SO,R!4; R on C;-Cy-
alkyyli; ja n on O.

8. Patenttivaatimuksen 3 tai 4 mukainen vyh-
diste, joka on (3R, 4R)-4-[ (5-kloori-4-{4-
fluori-2-[ (1R)-1-hydroksietyyli]-1-(propan-2-yyli)-1H-
bentsimidatsol-6-yyli}pyrimidin-2-
yyli)amino]-1-(metaanisulfonyyli)piperidin-3-oli tai
sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

9. Patenttivaatimuksen 3 tai 4 mukainen vyh-

diste, jolla on rakenne:

10. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen vyh-
diste, joka on 1,5-anhydro-3-({5-kloori-4-[4-fluori-2-(2-
hydroksipropan-2-yyli)-1-(propan-2-yyli)-1H-
bentsimidazol-6-yyli]pyrimidin-2-yyli}amino)-2, 3-
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dideoksi-D-threo-pentitoli tai sen farmaseuttisesti

hyvaksyttava suocla.

11.

Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen vyh-

diste, jolla on rakenne:

jonkin patenttivaatimuksista

T
A
MNTON

*‘i/j N
My Wl

12.

L Moy S\ OH
{ coH
Me yig Me

Farmaseuttinen koostumus, Jjoka

kasittaa

1-11 mukaisen vhdisteen

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavan suolan ja far-

maseuttisesti hyvaksyttavan kantaja- tai apuaineen.

13.

Jonkin patenttivaatimuksista 1-11 mukai-

nen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suo-

la kaytettavaksi syovan hoidossa.

14.

Yhdiste tai sen farmaseuttisesti

hyvak-

syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 13 mu-

kaisesti,
Jasyopa,

kosyopa

jossa mainittu sydpd on rintasyodpa,

munasar-

rakkosyopa, kohtusytpd, eturauhassyopi,

keuh-

(mukaan lukien NSCLC, SCLC, levyepiteelisyopa

tai adenckarsinooma), ruokatorvisyopad, paan Jja kaulan

alueen sydpa, kolorektaalisydpad, munuaissydpa
lukien RCC),

pa, mahalaukun (ts. maha-) sydpa tai kilpirauhassyopa.

15.

maksasydpa (mukaan lukien HCC),

(mukaan

haimasyo-

Yhdiste tai sen farmaseuttisesti

hyvak-

syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 14 mu-

kaisesti,

jossa mainittu sydpa on eturauhassydpa.

le.

Yhdiste tai sen farmaseuttisesti

hyvak-

syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 14 mu-

kaisesti,

jossa mainittu sydpa on rintasyopa.

17.

Yhdiste tai sen farmaseuttisesti

hyvak-

syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 16 mu-

kaisesti,

positiivinen/HR-positiivinen,

syopa;

jossa mainittu rintasyopa

ER-positiivinen/HR-positiivinen,

on

ER-

HER2-negatiivinen rinta-

HER2-
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positiivinen rintasydpad; kolmoisnegatiivinen rintasyo-
pa (TNBC); taili inflammatorinen rintasydpa.

18. Yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvak-
syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 16 mu-
kaisesti, Jossa mainittu rintasydpa on edennyt tai
etapesadkkeinen rintasyopa.

19. Jonkin patenttivaatimuksista 1-11 mukai-
nen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suo-
la kaytettavaksi laadkkeena.

20. Jonkin patenttivaatimuksista 1-11 mukai-
nen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suo-
la kaytettavaksi syovan hoidossa, Jjossa mainittu hoito
kasittaad toisen farmaseuttisesti wvaikuttavan aineen
antamisen.

21. Yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvak-
syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 20 mu-
kaisesti, Jjossa mainittu toinen farmaseuttisesti wvai-
kuttava aine on aromataasin estdja, selektiivinen est-
rogeenireseptorin vaimennussadtelijada tai selektiivinen
estrogeenireseptorin modulaattori.

22. Yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvak-
syttava suola kaytettavadksi patenttivaatimuksen 21 mu-
kaisesti, Jjossa mainittu toinen farmaseuttisesti wvai-
kuttava aine on tamoksifeeni, eksemestaani, letrotso-

1i, fulvestrantti tai anastrotsoli.
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