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Patenttivaatimukset

1. Yhdiste, jolla on kaava (l), tai sen kerakide, solvaatti, hydraatti, farmaseuttisesti

hyvéksyttava suola tai sterecisomeeri,

Y on CH2 tai C=0;

R1 on H, C1-Ce-alkyyli tai halogeeni;

R2 on H tai halogeeni;

Rs on H, Ci-Ce-alkyyli, C1-Cs-halogeenialkyyli, Cs-Ce-sykloalkyyli, C1-Cs-
alkyylifenyyli tai C1-Ce-alkyyli, joka on substituoitu C1-Cs-alkoksilla;

R4 on H, C1-Ce-alkyyli tai C1-Ce-alkyylifenyyli;

R10on -NHC(=0O)Rs, -C(=O)NHRs tai 9- tai 10-jaseninen bisyklinen heteroaryyli,
jossa on renkaan jasenind 1—4 heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti
N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin bisyklinen heteroaryyli on substituoimaton tai
bisyklinen heteroaryyli on substituoitu yhdella tai useammalla Re:lla;

Rs on 5-jaseninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1, 2 tai 3
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
5-jaseninen heteroaryyli on substituoimaton tai 5-jaseninen heteroaryyli on
substituoitu yhdella tai useammalla itsenaisesti seuraavista valitulla
substituentilla:

1) halogeeni

i) amino

i) Cs-Cs-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla

iv) Cs-Ce-sykloalkenyyli

v) C1-Ce-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Ce-alkoksilla, Cs-Ce-
sykloalkyylilla tai fenyylilla

vi) C1-Cs-halogeenialkyyli

vii) -NHC(=0)C1-Cs-alkyyli, jolloin C1-Cs-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla
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viii) -NHC(=0)-C1-Ce-halogeenialkyyli
iX) -NHC(=0)-Cs-Cs-sykloalkyyli
x) -C(=O)NH-C1-Ce-alkyyli, jolloin C1-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla
xi) -C(=0)NH-C1-Ces-halogeenialkyyli
xii) -C(=O)NH-Cs-Cs-sykloalkyyli
xiii) -NHC(=0)-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista
xiv) -C(=O)NH-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista
xv) C1-Ce-alkoksi tai C1-Cs-halogeenialkoksi
xvi) fenyylioksi, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla
xvii) fenyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
substituentilla, jotka valitaan itsenaisesti halogeenin, -CN:n, C1-Ce-alkyylin, C1-
Cs-alkoksin, C1-Cs-halogeenialkoksin ja C1-Ce-halogeenialkyylin joukosta
xviii) 4—6-jaseninen heterosyklyyli, joka on valinnaisesti substituoitu oksolla, -
C(=0)0C1-Cs-alkyylilla tai -C(=0)OC1-Cs-sykloalkyylilla
xix) 5- tai 6-j@seninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenind 1 tai 2
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti C1-Cs-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylista ja C1-Cs-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu -OH:lla,
C1-Ce-alkoksilla tai 4-6-jaseniselld heterosyklyylilla, joka on valinnaisesti
substituoitu oksolla; ja
xx) 9- tai 10-jaseninen bisyklinen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1-4
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, joka valitaan itsenéisesti C1-Ces-alkyylista,

halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
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alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylistad ja C1-Ce-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Cs-
alkoksilla;

kukin Re valitaan itsenaisesti C1-Ce-alkyylistd, Ci1-Cs-alkoksista, C1-Ce-
halogeenialkyylistd, syaanista ja halogeenista ja

R11 on H, C1-Ce-alkyyli tai halogeeni;
tai

R1 ja R11 yhdessa niihin sitoutuneen hiiliatomin kanssa voivat muodostaa 3—6-

jasenisen karbosyklisen renkaan.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti, hydraatti,

farmaseuttisesti hyvaksyttadva suola tai stereoisomeeri, jonka rakenne noudattaa

kaavaa (ll)
Ry
9 Q -Y\N R,
R )J\g/\;/u\m N Ry
R4 O an
jossa

Y on CH2 tai C=0;

R1 on H, C1-Ce-alkyyli tai halogeeni;

R2 on H tai halogeeni;

Rs on H, Ci-Ce-alkyyli, C1-Cs-halogeenialkyyli, Cs-Ce-sykloalkyyli, C1-Cs-
alkyylifenyyli tai C1-Ce-alkyyli, joka on substituoitu C1-Cs-alkoksilla;

Rs on 5-jaseninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1, 2 tai 3
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
5-jaseninen heteroaryyli on substituoimaton tai 5-jaseninen heteroaryyli on
substituoitu yhdella tai useammalla itsenaisesti seuraavista valitulla
substituentilla:

1) halogeeni

i) amino

i) Cs-Ce-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla

iv) Cs-Ce-sykloalkenyyli
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v) C1-Ce-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Ce-alkoksilla, Cs-Ce-
sykloalkyylilla tai fenyylilla

vi) C1-Cs-halogeenialkyyli

vii) -NHC(=0)C1-Cs-alkyyli, jolloin C1-Cs-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla

viii) -NHC(=0)-C1-Ce-halogeenialkyyli

iX) -NHC(=0)-Cs-Cs-sykloalkyyli

x) -C(=O)NH-C1-Ce-alkyyli, jolloin C1-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla

xi) -C(=0)NH-C1-Ces-halogeenialkyyli

xii) -C(=O)NH-Cs-Cs-sykloalkyyli

xiii) -NHC(=0)-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista

xiv) -C(=O)NH-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista

xv) C1-Ce-alkoksi tai C1-Cs-halogeenialkoksi

xvi) fenyylioksi, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla

xvii) fenyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
substituentilla, jotka valitaan itsenaisesti halogeenin, -CN:n, C1-Ce-alkyylin, C1-
Cs-alkoksin, C1-Cs-halogeenialkoksin ja C1-Ce-halogeenialkyylin joukosta

xviii) 4—6-jaseninen heterosyklyyli, joka on valinnaisesti substituoitu oksolla, -
C(=0)0OC1-Cs-alkyylilla tai -C(=0)0OC1-Cs-sykloalkyylilla

xix) 5- tai 6-j@seninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenind 1 tai 2
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti C1-Cs-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylista ja C1-Cs-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu -OH:lla,
C1-Ce-alkoksilla tai 4-6-jaseniselld heterosyklyylilla, joka on valinnaisesti

substituoitu oksolla; ja
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xx) 9- tai 10-jaseninen bisyklinen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1-4
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, joka valitaan itsenéisesti C1-Ces-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylistad ja C1-Ce-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Cs-
alkoksilla;

kukin Re valitaan itsenaisesti C1-Ce-alkyylistd, Ci1-Cs-alkoksista, C1-Ce-
halogeenialkyylistd, syaanista ja halogeenista ja

R11 on H

tai

: C1-Ce-alkyyli tai halogeeni;

R1 ja R11 yhdessa niihin sitoutuneen hiiliatomin kanssa voivat muodostaa 3—6-

jasenisen karbosyklisen renkaan.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti, hydraatti,
farmaseuttisesti hyvaksyttadva suola tai stereoisomeeri, jonka rakenne noudattaa

kaavaa (l1A), kaavaa (lIB), kaavaa (lIC) tai kaavaa (lID):

O
0 Q N O O N
! H :
Rs)km/\./lkﬁ NJ RS/LN/\:)J\m ND
R R

Rs on H, Ci-Ce-alkyyli, C1-Cs-halogeenialkyyli, Cs-Ce-sykloalkyyli, C1-Cs-
alkyylifenyyli tai C1-Ce-alkyyli, joka on substituoitu C1-Cs-alkoksilla;

Rs on 5-jaseninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1, 2 tai 3
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin

5-jaseninen heteroaryyli on substituoimaton tai 5-jaseninen heteroaryyli on
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substituoitu yhdella tai useammalla itsenéisesti seuraavista valitulla
substituentilla:
1) halogeeni
i) amino
i) Cs-Cs-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla
iv) Cs-Ce-sykloalkenyyli
v) C1-Ce-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Ce-alkoksilla, Cs-Ce-
sykloalkyylilla tai fenyylilla
vi) C1-Cs-halogeenialkyyli
vii) -NHC(=0)C1-Cs-alkyyli, jolloin C1-Cs-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla
viii) -NHC(=0)-C1-Ce-halogeenialkyyli
iX) -NHC(=0)-Cs-Cs-sykloalkyyli
x) -C(=O)NH-C1-Ce-alkyyli, jolloin C1-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla
xi) -C(=0)NH-C1-Ces-halogeenialkyyli
xii) -C(=O)NH-Cs-Cs-sykloalkyyli
xiii) -NHC(=0)-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista
xiv) -C(=O)NH-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista
xv) C1-Ce-alkoksi tai C1-Cs-halogeenialkoksi
xvi) fenyylioksi, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla
xvii) fenyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
substituentilla, jotka valitaan itsenaisesti halogeenin, -CN:n, C1-Ce-alkyylin, C1-
Cs-alkoksin, C1-Cs-halogeenialkoksin ja C1-Ce-halogeenialkyylin joukosta
xviii) 4—6-jaseninen heterosyklyyli, joka on valinnaisesti substituoitu oksolla, -
C(=0)0OC1-Cs-alkyylilla tai -C(=0)0OC1-Cs-sykloalkyylilla
xix) 5- tai 6-j@seninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenind 1 tai 2

heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
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heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti C1-Cs-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylista ja C1-Cs-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu -OH:lla,
C1-Ce-alkoksilla tai 4-6-jaseniselld heterosyklyylilla, joka on valinnaisesti
substituoitu oksolla; ja

xx) 9- tai 10-jaseninen bisyklinen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1-4
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, joka valitaan itsenéisesti C1-Ces-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylistad ja C1-Ce-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Cs-

alkoksilla.

4. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti, hydraatti,
farmaseuttisesti hyvaksyttadva suola tai stereoisomeeri, jonka rakenne noudattaa

kaavaa (Hy

Y on CH2 tai C=0;

R1 on H, C1-Ce-alkyyli tai halogeeni;

R2 on H tai halogeeni;

Rs on H, Ci-Ce-alkyyli, C1-Cs-halogeenialkyyli, Cs-Ce-sykloalkyyli, C1-Cs-
alkyylifenyyli tai C1-Ce-alkyyli, joka on substituoitu C1-Cs-alkoksilla;

Rs on 5-jaseninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1, 2 tai 3
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin

5-jaseninen heteroaryyli on substituoimaton tai 5-jaseninen heteroaryyli on
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substituoitu yhdella tai useammalla itsenaisesti seuraavista valitulla
substituentilla:
1) halogeeni
i) amino
i) Cs-Cs-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla
iv) Cs-Ce-sykloalkenyyli
v) C1-Ce-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Ce-alkoksilla, Cs-Ce-
sykloalkyylilla tai fenyylilla
vi) C1-Cs-halogeenialkyyli
vii) -NHC(=0)C1-Cs-alkyyli, jolloin C1-Cs-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla
viii) -NHC(=0)-C1-Ce-halogeenialkyyli
iX) -NHC(=0)-Cs-Cs-sykloalkyyli
x) -C(=O)NH-C1-Ce-alkyyli, jolloin C1-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla
xi) -C(=0)NH-C1-Ces-halogeenialkyyli
xii) -C(=O)NH-Cs-Cs-sykloalkyyli
xiii) -NHC(=0)-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista
xiv) -C(=O)NH-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista
xv) C1-Ce-alkoksi tai C1-Cs-halogeenialkoksi
xvi) fenyylioksi, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla
xvii) fenyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
substituentilla, jotka valitaan itsenaisesti halogeenin, -CN:n, C1-Ce-alkyylin, C1-
Cs-alkoksin, C1-Cs-halogeenialkoksin ja C1-Ce-halogeenialkyylin joukosta
xviii) 4—6-jaseninen heterosyklyyli, joka on valinnaisesti substituoitu oksolla, -
C(=0)0OC1-Cs-alkyylilla tai -C(=0)0OC1-Cs-sykloalkyylilla
xix) 5- tai 6-j@seninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenind 1 tai 2

heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
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heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti C1-Cs-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylista ja C1-Cs-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu -OH:lla,
C1-Ce-alkoksilla tai 4-6-jaseniselld heterosyklyylilla, joka on valinnaisesti
substituoitu oksolla; ja

xx) 9- tai 10-jaseninen bisyklinen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1-4
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, joka valitaan itsenéisesti C1-Ces-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylistad ja C1-Ce-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Cs-
alkoksilla;

kukin Re valitaan itsenaisesti C1-Ce-alkyylistd, Ci1-Cs-alkoksista, C1-Ce-
halogeenialkyylistd, syaanista ja halogeenista ja

R11 on H, C1-Ce-alkyyli tai halogeeni;
tai

R1 ja R11 yhdessa niihin sitoutuneen hiiliatomin kanssa voivat muodostaa 3—6-

jasenisen karbosyklisen renkaan.

5. Patenttivaatimuksen 1 tai 4 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti, hydraatti,
farmaseuttisesti hyvaksyttadva suola tai stereoisomeeri, jonka rakenne noudattaa
kaavaa (ll1A), kaavaa (1lIB), kaavaa (llIC) tai kaavaa (l1ID):

RN
oy i : 2
RS/ \n/\:)\N N Re” \n/\./l'LS N
O R T 0 o R 5!

{HIA)} (i)
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N H O N
M09 e A0
‘ O Ry

(UC) ano)

b
0

Rs on H, Ci-Ce-alkyyli, C1-Cs-halogeenialkyyli, Cs-Ce-sykloalkyyli, C1-Cs-
alkyylifenyyli tai C1-Ce-alkyyli, joka on substituoitu C1-Cs-alkoksilla;

Rs on 5-jaseninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1, 2 tai 3
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
5-jaseninen heteroaryyli on substituoimaton tai 5-jaseninen heteroaryyli on
substituoitu yhdella tai useammalla itsenéisesti seuraavista valitulla
substituentilla:

1) halogeeni

i) amino

i) Cs-Cs-sykloalkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla

iv) Cs-Ce-sykloalkenyyli

v) C1-Ce-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Ce-alkoksilla, Cs-Ce-
sykloalkyylilla tai fenyylilla

vi) C1-Cs-halogeenialkyyli

vii) -NHC(=0)C1-Cs-alkyyli, jolloin C1-Cs-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla

viii) -NHC(=0)-C1-Ce-halogeenialkyyli

iX) -NHC(=0)-Cs-Cs-sykloalkyyli

x) -C(=O)NH-C1-Ce-alkyyli, jolloin C1-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu C1-
Cs-alkoksilla

xi) -C(=0)NH-C1-Ces-halogeenialkyyli

xii) -C(=O)NH-Cs-Cs-sykloalkyyli

xiii) -NHC(=0)-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-

alkyylista
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xiv) -C(=O)NH-fenyyli, jolloin fenyyli on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti halogeenista ja C1-Ce-
alkyylista

xv) C1-Ce-alkoksi tai C1-Cs-halogeenialkoksi

xvi) fenyylioksi, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
halogeenilla

xvii) fenyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdelld tai useammalla
substituentilla, jotka valitaan itsenaisesti halogeenin, -CN:n, C1-Ce-alkyylin, C1-
Cs-alkoksin, C1-Cs-halogeenialkoksin ja C1-Ce-halogeenialkyylin joukosta

xviii) 4—6-jaseninen heterosyklyyli, joka on valinnaisesti substituoitu oksolla, -
C(=0)0C1-Ce-alkyylilla tai -C(=0)OC1-Cs-sykloalkyylilla ja

xix) 5- tai 6-j@seninen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenind 1 tai 2
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, jotka valitaan itsendisesti C1-Cs-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylista ja C1-Cs-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu -OH:lla,
C1-Ce-alkoksilla tai 4-6-jaseniselld heterosyklyylilla, joka on valinnaisesti
substituoitu oksolla

xx) 9- tai 10-jaseninen bisyklinen heteroaryyli, jossa on renkaan jasenina 1-4
heteroatomia, joista kukin valitaan itsenaisesti N:n, O:n ja S:n joukosta, jolloin
heteroaryyli on substituoimaton tai heteroaryyli on substituoitu yhdella tai
useammalla substituentilla, joka valitaan itsenéisesti C1-Ces-alkyylista,
halogeenista, Ci-Cs-halogeenialkyylistd, C1-Cs-halogeenialkoksista, C1-Ce-
alkoksista, 4-6-jasenisestd heterosyklyylistd, Cs-Ce-sykloalkyylistd, C3-Ce-
sykloalkenyylistad ja C1-Ce-alkyylistd, joka on valinnaisesti substituoitu C1-Cs-

alkoksilla.

6. Jonkin patenttivaatimuksen 1-5 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti,
hydraatti, farmaseuttisesti hyvaksyttava suola tai stereocisomeeri, jossa Rs on metyyli,
etyyli, propyyli tai isopropyyli, CFs, -CHa-fenyyli, syklopropyyli, syklobutyyli tai -
CH2CH20CHs.
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7. Jonkin patenttivaatimuksen 1-6 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti,

hydraatti, farmaseuttisesti hyvaksyttava suola tai stereocisomeeri, jossa Rs on

R%2 on C1-Cs-alkyyli, C1-Cs-halogeenialkyyli tai halogeeni;

R% on -C(0)-NH-C1-Ce-alkyyli, -C(O)NH-C1-Ces-halogeenialkyyli, -C(O)NH-
fenyyli, -NHC(=0)C1-Cs-alkyyli, C1-Cs-alkoksi, C1-Ce-halogeenialkoksi, C3-Cs-
sykloalkyyli, Cs-Ce-sykloalkenyyli, 4—-6-jaseninen heterosyklyyli, 5- tai 6-
jasenisen renkaan heteroaryyli; jolloin heteroaryyli on valinnaisesti substituoitu
halogeenilla, C1-Cs-alkyylilla, C1-Ce-halogeenialkyylilla, C1-Cs-alkoksilla, C1-Ce-
halogeenialkoksilla tai Cs-Ce-sykloalkyylilld ja jolloin heterosyklyyli on
valinnaisesti substituoitu oksolla, -C(O)0O-C1-Cs-alkyylilla tai -C(O)O-Cs-Ce-
sykloalkyylilla ja jolloin -C(O)NH-fenyyli on valinnaisesti substituoitu
halogeenilla tai C1-Cs-alkyylilla;

R®¢ on 5- tai 6-jasenisen renkaan heteroaryyli, joka on valinnaisesti substituoitu
halogeenilla, C1-Cs-alkyylilla, C1-Ce-halogeenialkyylilla, C1-Cs-alkoksilla, C1-Ce-
halogeenialkoksilla tai Cs-Ce-sykloalkyylilla;
ja

R%d on C1-Ce-alkyyli tai C1-Ce-halogeenialkyyli.

8. Jonkin patenttivaatimuksen 1-6 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti,

hydraatti, farmaseuttisesti hyvaksyttava suola tai stereocisomeeri, jossa Rs on

g"’ N&, KT . )%”
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9. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, joka on valittu seuraavista:
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N? 4-dimetyyli-N°-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyli)tiatsoli-
2,5-dikarboksamidi;
N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)-3,3, 3-trifluoripropyyli)-4-metyyli-
isoksatsoli-5-karboksamidi;
2-isobutyyriamido-4-metyyli-N-((R)-3,3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
2-isobutyyriamido-4-metyyli-N-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-5-karboksamidi;
N?-(2,2-difluorietyyli)-4-metyyli-N°-((R)-3,3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
N°-((R)-2-syklopropyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)Jamino)propyyli)-N?-(2,2-
difluorietyyli)-4-metyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
N2-etyyli-4-metyyli-N°-((R)-3,3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
N?-(2,2-difluorietyyli)-4-metyyli-N°-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
N°-((R)-2-syklopropyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyli)-N24-
dimetyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
NZ-etyyli-4-metyyli-N°-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-2,5-
dikarboksamidi;
N2 4-dimetyyli-N°-((R)-3,3,3-trifluori-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
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N°-((R)-2-syklopropyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyli)-N?-etyyli-4-
metyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;

N2 4-dimetyyli-N°-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-2,5-
dikarboksamidi;

N2-isopropyyli-4-metyyli-N°-((R)-3,3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
4-kloori-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-2-(6-
(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N2-etyyli-4-metyyli-N°-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-oks0-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
3-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-5-
(trifluorimetyyli)isoksatsoli-4-karboksamidi;
4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-2-(6-
(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N2-isopropyyli-4-metyyli-N°-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-2,5-
dikarboksamidi;
4-metyyli-2-(3-metyyli-isoksatsol-5-yyli)-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N?-(2,2-difluorietyyli)-4-metyyli-N°-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
4-kloori-N?-isopropyyli-N°-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
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4-metyyli-N-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)Jamino)propyyli)-2-(3-
metyyli-isoksatsol-5-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N2-isopropyyli-4-metyyli-N°-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
3,4-dimetyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)isoksatsoli-
5-karboksamidi;
2-(3,6-dihydro-2H-pyran-4-yyli)-4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-oks0-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N°-((R)-2-syklopropyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyli)-N?-isopropyyli-
4-metyylitiatsoli-2,5-dikarboksamidi;
4-kloori-2-(-syklopent-1-en-1-yyli)-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-
karboksamidi;
4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-2-
propoksitiatsoli-5-karboksamidi;
N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)-3-metyyli-5-(trifluorimetyyli)isoksatsoli-4-
karboksamidi;
2-(isoksatsol-5-yyli)-4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-oks0-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
3,4-dimetyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)pentyyli)isoksatsoli-5-karboksamidi;
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4-kloori-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-2-(6-
metoksipyridin-3-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-4-metyyli-isotiatsoli-5-
karboksamidi;

N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)-4-etyyli-1,2, 3-tiadiatsoli-5-karboksamidi;
4-kloori-2-(6-(difluorimetoksi)pyridin-3-yyli)-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)-3, 3, 3-trifluoripropyyli)-4-metyyli-2-(6-
(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
4-kloori-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-
karboksamidi;
4-kloori-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)-3,3,3-
trifluoripropyyli)-2-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
N-((R)-2-syklopropyyli-3-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)Jamino)-3-oksopropyyli)-4-
metyyli-2-(3-metyyli-isoksatsol-5-yylitiatsoli-5-karboksamidi;
N-((R)-4-metoksi-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)-4-metyyli-
2-(3-metyyli-isoksatsol-5-yyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
4-kloori-2-syklopropyyli-N-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-5-karboksamidi;
2-(3,6-dihydro-2H-pyran-4-yyli)-4-metyyli-N-((R)-3, 3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
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4-kloori-2-(1-(difluorimetyyli)-1H-pyratsol-4-yyli)-N-((R)-2-(((S)-5, 11 -diokso-
10,11-dihydro-1H,3H,5H-spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-
syklopropan]-10-yyli)karbamoyyli)butyylitiatsoli-5-karboksamidi;
4-kloori-2-(3,6-dihydro-2H-pyran-4-yyli)-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
2-syklopropyyli-4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-
karboksamidi;
N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)-3,3, 3-trifluoripropyyli)-3,5-dimetyyli-
isoksatsoli-4-karboksamidi;
4-kloori-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
4-metyyli-2-(tetrahydro-2H-pyran-4-yyli)-N-((R)-3,3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)isoksatsoli-
5-karboksamidi;
2-(metoksimetyyli)-4-metyyli-N-((R)-3,3, 3-trifluori-2-(((S)-11-okso-2,3, 10, 11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)karbamoyyli)propyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
2-etoksi-4-metyyli-N-((R)-2-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)karbamoyyli)butyyli)tiatsoli-5-
karboksamidi;
4-kloori-2-syklopropyyli-N-((R)-2-syklopropyyli-3-(((S)-6-fluori-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)-3-oksopropyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
4-kloori-N-((R)-2-syklopropyyli-3-(((S)-6-fluori-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)-3-oksopropyyli)-
2-metyylitiatsoli-5-karboksamidi;
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1-(difluorimetyyli)-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)-1H-pyratsoli-5-karboksamidi;
N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)-4-(trifluorimetyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
2-bentsyl-4-metyyli-N-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)amino)propyylitiatsoli-5-karboksamidi;
2-syklopropyyli-N-((R)-2-(((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)karbamoyyli)butyyli)-4-(trifluorimetyyli)tiatsoli-5-karboksamidi;
1,3-dimetyyli-N-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyli)-1H-
pyrroli-2-karboksamidi;
1-metyyli-N-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-
1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyli)-1H-
pyratsoli-5-karboksamidi;
(R)-N*-(3-isobutyyriamido-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;
(S)-2-syklobutyyli-N4-(3-isobutyyriamido-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-N'-((S)-
11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-
10-yyli)suksinamidi;
(R)-N“-(4-kloori-2-(isopropyylikarbamoyyli)tiatsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;

(R)-N*-(3-((2,2-difluorietyyli)karbamoyyli)-1-metyyli-1 H-pyratsol-5-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(2-(isopropyylikarbamoyyli)-4-metyylitiatsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-

yyli)suksinamidi;
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(S)-2-syklopropyyli-N4-(3-(isopropyylikarbamoyyli)-1-metyyli-1 H-pyratsol-5-
yyli)-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;

(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-((2,2, 2-trifluorietyyli)karbamoyyli)-1H-pyratsol-5-
yyli)-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-(2-fluoribentsamido)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-
11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-
10-yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-(2,2,3,3,3-pentafluoripropaaniamido)-1H-
pyratsol-5-yyli)-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-(3-syklopropyyliisoksatsol-5-yyli)-1-metyyli-1 H-pyratsol-5-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N*-(1-metyyli-3-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-5-
yyli)-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(4-kloori-2-(1-metyyli-1H-pyratsol-3-yyliltiatsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-
11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-
10-yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-(5-metyylipyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-N'-
((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(S)-2-syklopropyyli-N4-(1-metyyli-3-(5-metyylipyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-5-
yyli)-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5iH-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-(2,3-difluoribentsamido)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-
((S)-11-okso0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(S)-2-syklopropyyli-N'-((S)-6-fluori-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)-N*-(3-(isopropyylikarbamoyyli)-
1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)suksinamidi;
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(S)-2-syklopropyyli-N4-(3-(((S)-1-fluoripropan-2-yyli)karbamoyyli)-1-metyyli-
1H-pyratsol-5-yyli)-N"'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(2-(5-fluoripyridin-3-yyli)-4-metyylitiatsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-(5-metyyli-isoksatsol-3-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-
N'-((S)-11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N4-(3-(5-etyyli-isoksatsol-3-yyli)-1-metyyli-1 H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-
((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(S)-2-syklobutyyli-N'-((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-yyli)-N4-(3-
isobutyyriamido-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(1-etyyli-3-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;

(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-((3,3, 3-trifluoripropyyli)karbamoyyli)-1H-pyratsol-
5-yyli)-N"-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N4-(1-etyyli-3-(furan-2-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-(3-etyyli-isoksatsol-5-yyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-
((S)-11-okso0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-(5-fluoripyridin-2-yyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-
11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-
10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-kloori-1-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-4-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
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(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-pivalamido-1H-pyratsol-5-yyli)-N'-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N*-(1-metyyli-3-(3-metyyli-isoksatsol-5-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-
N'-((S)-11-0ks0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(2-(isopropyylikarbamoyyli)tiatsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N4-(3-metyyli-1-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)-1 H-pyratsol-4-
yyli)-N'-((S)-11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(S)-2-syklopropyyli-N'-((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-yyli)-N4-(3-
isobutyyriamido-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N*-(1-metyyli-3-(pyridin-2-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-N'-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(4-kloori-2-(1-(oksetan-3-yyli)-1H-pyratsol-4-yyliltiatsol-5-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(1-syklopropyyli-3-(furan-2-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-
11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-
10-yyli)suksinamidi;
(R)-N4-(3-(6-metoksipyridin-3-yyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N"-
((S)-11-okso0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N*-(1-metyyli-3-(5-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-5-
yyli)-N'-((S)-11-0okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(4-kloori-2-(1-(2-metoksietyyli)-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsol-5-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
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(S)-2-syklopropyyli-N'-((S)-6-fluori-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)-N*-(3-(((S)-1-fluoripropan-2-
yyli)karbamoyyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(1-etyyli-3-(3-metyyli-isoksatsol-5-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-
((S)-11-okso0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(3-(-syklopropyylikarbamoyyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-
N'-((S)-11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(S)-2-syklopropyyli-N4-(3-(3-syklopropyyliisoksatsol-5-yyli)-1-metyyli-1H-
pyratsol-5-yyli)-N'-((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)suksinamidi;
(S)-N*-(4-kloori-2-(1-(difluorimetyyli)-1H-pyratsol-4-yyli)tiatsol-5-yyli)-2-
syklopropyyli-N'-((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-2-metyyli-N4-(1-metyyli-3-(6-metyylipyridin-3-yyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-N'-
((S)-11-okso0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(S)-N*-(4-kloori-2-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yylijtiatsol-5-yyli)-2-
syklopropyyli-N'-((S)-5,11-diokso-10,11-dihydro-1H,3H,5H-
spiro[bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepiini-2,1'-syklopropan]-10-
yyli)suksinamidi;
(S)-N*-(4-kloori-2-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yylijtiatsol-5-yyli)-2-
syklopropyyli-N'-((S)-5,11-diokso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N*-(4-kloori-2-(6-(trifluorimetyyli)pyridin-3-yyli)tiatsol-5-yyli)-2-metyyli-N' -
((S)-11-okso0-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-N4*-(3-((2-fluorifenyyli)karbamoyyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-
N'-((S)-11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
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(R)-N4-(3-((2,6-dimetyylifenyyli)karbamoyyli)-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-
metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-
a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksinamidi;
(R)-3-(1H-bentso[d]imidatsol-2-yyli)-2-metyyli-N-((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)propaaniamidi;
(R)-2-metyyli-3-(7-metyyli-1H-bentso[d]imidatsol-2-yyli)-N-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)propaaniamidi;
(R)-3-(7-bromi-1H-bentso[d]imidatsol-2-yyli)-2-metyyli-N-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)propaaniamidi;
(R)-2-metyyli-N-((8)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)-3-(7-(trifluorimetyyli)-1H-
bentso[d]imidatsol-2-yyli)propaaniamidi;
(R)-3-(4-kloori-1H-bentso[d]imidatsol-2-yyli)-2-metyyli-N-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)propaaniamidi;
(R)-3-(6-fluori-7-metyyli-1H-bentso[d]imidatsol-2-yyli)-2-metyyli-N-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)propaaniamidi;

(R)-3-(5-fluori-7-metyyli-1 H-bentso[d]imidatsol-2-yyli)-2-metyyli-N-((S)-11-
okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)propaaniamidi;

(R)-N-((S)-6-fluori-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)-3-(5-fluori-7-metyyli-1H-
bentso[d]imidatsol-2-yyli)-2-metyylipropaaniamidi

ja
(R)-2-((5-fluori-7-metyyli-1H-bentso[d]imidatsol-2-yyliymetyyli)-N-((S)-11-okso-
2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-
yyli)pentaaniamidi

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola tai stereocisomeeri.
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10. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin kaavan | mukainen on N?4-
dimetyyli-N°-((R)-2-metyyli-3-okso-3-(((S)-11-okso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-
bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)amino)propyyliltiatsoli-2,5-

dikarboksamidi tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

11. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin kaavan | mukainen on (R)-N“-(3-
isobutyyriamido-1-metyyli-1H-pyratsol-5-yyli)-2-metyyli-N'-((S)-11-okso-2,3,10,11-
tetranydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-yyli)suksininamidi tai sen

farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

12. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin kaavan | mukainen on (R)-2-
metyyli-N4-(1-metyyli-3-((2,2, 2-trifluorietyyli)karbamoyyli)-1H-pyratsol-5-yyli)-N'-((S)-
11-0kso-2,3,10,11-tetrahydro-1H,5H-bentso[d]pyratsolo[1,2-a][1,2]diatsepin-10-

yyli)suksinamidi tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

13. Laakekoostumus, joka kasittdd terapeuttisesti tehokkaan maarén jonkin
patenttivaatimuksen 1-12 mukaista yhdistettd tai sen kerakidettd, solvaattia,
hydraattia, farmaseuttisesti hyvaksyttavaa suolaa tai stereoisomeeria seka yhta tai

useampaa farmaseuttisesti hyvaksyttavaa kantoainetta.

14. Yhdistelma, joka kasittda terapeuttisesti tehokkaan mé&aran jonkin
patenttivaatimuksen 1-12 mukaista yhdistettd tai sen kerakidettd, solvaattia,
hydraattia, farmaseuttisesti hyvaksyttdvaa suolaa tai sterecisomeeria seka ainakin

yhtd muuta ladkeainetta.

15. Jonkin patenttivaatimuksen 1-12 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti,
hydraatti, farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola tai stereocisomeeri kaytettavaksi

ladkkeena.

16. Jonkin patenttivaatimuksen 1-12 mukainen yhdiste tai sen kerakide, solvaatti,
hydraatti, farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola tai stereocisomeeri ladkkeena
kaytettavaksi Sppl2a-aktiivisuuden valittdman sairauden tai hairibn hoidossa tai
ehkaisyssd, jolloin kyseinen sairaus tai hairié on autoimmuunisairaus tai -hairié ja on

valittu seuraavista: pemphigus vulgaris, pemphigus foliaceus, Sjégrenin tauti,
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systeeminen lupus erythematosus (SLE), nivelreuma (RA), lupusnefriitti, systeeminen
skleroosi, multippeliskleroosi (MS), autoimmuunihepatiitti, uveiitti, pemphigus vulgaris,
pemphigus foliaceus, myasthenia gravis, Hashimoton tyreoidiitti, trombosytopeeninen
purppura, sydanlihastulehdus, atooppinen ihottuma, Goodpasturen oireyhtyma tai
tyypin | diabetes, tai jolloin kyseinen sairaus tai hairi6 on akuutti ja krooninen
kaanteishyljintdsairaus (GvHD); tai Kkiinteiden elinten tai solupopulaatioiden
kliinisen/kirurgisen siirtotoimenpiteen hylkimisen ehkaisysséa, tai jolloin hoidettava

sairaus on lymfooma.
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