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Patenttivaatimukset
1. Yhdiste, jota edustaa seuraava kaava (l) tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavéa suola:
N N
sy

5 (jossa L'ja L2 ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin edustaa ryhmaa, jota edustaa yksi
seuraavista kaavoista (A)—(F) valittava kaava, ja S edustaa ryhméaa, jota edustaa yksi
seuraavista kaavoista (S1)—(S18) valittava kaava:
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10 (E) {F)
joissa
aaltoviiva on sitoutumiskohta S:4an,
RAT RAZ ja RA3 ovat samoja tai erilaisia ja kukin on vetyatomi tai alempi alkyyli,
RAon vetyatomi, halogeeni, mahdollisesti substituoitu alempi alkyyli,
15 mahdollisesti  substituoitu alempi  alkenyyli, mahdollisesti  substituoitu

tetrahydropyridinyyli, mahdollisesti  substituoitu  dihydro-1H-pyrrolyyli  tai
mahdollisesti substituoitu tetrahydro-1H-atsepinyyli,
rengas RA on bentseenidiyyli, sykloalkaanidiyyli, pyridiinidiyyli, piperidiinidiyyli,
atsetidiinidiyyli, pyrrolidiinidiyyli tai homopiperidiinidiyyli,

20 n'A on 0 tai 1,
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RB' on vetyatomi, mahdollisesti substituoitu alempi alkoksikarbonyylimetyyli,

mahdollisesti substituoitu sykloalkyylioksikarbonyylimetyyli tai -
CH2CONRB®RB6 (jossa RPB® ja RB® ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin niistd on
vetyatomi tai mahdollisesti substituoitu alempi alkyyli tai ne ovat mahdollisesti
substituoitu typpeé siséltava alifaattinen heterosyklinen ryhmé yhdessa viereisen
typpiatomin kanssa),

RB2 on mahdollisesti substituoitu alempi alkyyli,

RB3 ja RB4ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on halogeeni tai mahdollisesti
substituoitu alempi alkyyli,

R on vetyatomi, alempi alkyyli tai alempi alkanoyyli,

RC3 on vetyatomi tai hydroksi,

rengas RC on bentseenidiyyli, piperidiinidiyyli, atsetidiinidiyyli, pyrrolidiinidiyyli tai
homopiperidiinidiyyli,

RP' on mahdollisesti substituoitu alempi alkyyli tai mahdollisesti substituoitu alempi
alkoksikarbonyyli,

RE' ja RF' ovat maaritelmaltadan samoja kuin RAY,

RE? ja RF? ovat maaritelmaltadan samoja kuin RA2,

RE3 ja RF3 ovat maaritelmaltdan samoja kuin RA3,

RES ja RF® ovat maaritelmaltaan samoja kuin RA® ja

RF7 on vetyatomi tai halogeeni);
0
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(S18) (S17) (518)

(joissa

aaltoviiva on sitoutumiskohta L':een tai LZeen,

n'a ja n'® ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on 0 tai 1,

X' ja X't ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-
NH-, -NH-SO2-, -O-C(=S)-NH-, -O-C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-NH-
(paitsi tapauksissa, joissa (i) X' on -NH-SO2- ja X™on -SO2-NH-, (i) n'@ja
n'® ovat 0, X'2 on -C(=0)-NH-, -SO2-NH-, -O-C(=8)-NH-, -O-C(=0)-NH- tai -NH-
C(=0)-NH- ja X' on -NH-C(=0)-, -NH-SO2-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-NH- ja
(iii) X2 on -O-C(=S)-NH-, -O-C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-NH- ja
X' on -0-C(=S)-NH-, -0-C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-0- tai -NH-C(=0)-NH-),

R'2 on vetyatomi ja R'® on vetyatomi tai alempi alkyyli tai R'? ja R'® ovat yhdessé
karbonyyli,

X22 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-NH- tai -NH-SO2-,

X% on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-NH-, -NH-SO2- tai -CH2- (paitsi tapauksissa,
joissa X2 on -NH-SO2- ja X% on -SO2-NH-),

Z2 on CH tai N (paitsi tapauksissa, joissa (i) Z%2 on N ja X?* on -NH-C(=0)-, -SOo-
NH- tai -NH-SO2- ja (ii) Z2 on CH ja X?® on -CH2-),

n32 ja n3 ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on 1 tai 2,

X3 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-NH-, -NH-SO2-, -NH-C(=0)-NH- tai -NH-
CHo-,

Z3 on CH tai N (paitsi tapauksissa, joissa (i) Z3 on N ja X3 on -NH-C(=0)-, -SOo-
NH-, -NH-SO2-, -NH-C(=0)-NH- tai - NH-CH2- ja (ii) Z3 on N ja n3 tai n3> on 1),
X52 ja X5 ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-
NH- tai -NH-SO2- (paitsi tapauksissa, joissa X°@ on -NH-SO2- ja X on -S02-NH-),
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n®on 1 tai 2,

Ar®on triatsolidiyyli, oksadiatsolidiyyli, pyratsolidiyyli, tiofeenidiyyli tai
tetrahydropyridiinidiyyli,

X8 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -S02-NH-, -NH-SO2-, -CH2-NH- tai -NH-C(=0)-
NH- (paitsi tapauksissa, joissa (i) Ar®on oksadiatsolidiyyli, pyratsolidiyyli,
tiofeenidiyyli tai tetrahydropyridiinidiyyli ja X® on -NH-SOz2- ja (i) nfon 1, Arf on
pyratsolidiyyli tai tetrahydropyridiinidiyyli ja X® on -C(=0)-NH-, -SO2-NH-, -CHa-
NH- tai -NH-C(=0)-NH-),

X7 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-NH- tai -NH-C(=0)-NH-,

n“on1, 2 tai 3,

Z"on S, SO tai SO,

X8 on -C(=0)-, -CH2- tai -NH-C(=0)-,

X8 on sidos, -C(=0)-, -CH2- tai -CH(OH)-,

Ar® on triatsolidiyyli tai oksatsolidiyyli,

Z° on CHz2 tai NH (paitsi tapauksissa, joissa (i) Ar® on triatsolidiyyli ja Z° on NH ja
(ii) Ar® on oksatsolidiyyli ja Z° on CH2),

Z'% on O tai NH,

X112 on -C(=0)-NH-, -SO2-NH- tai -NH-C(=0)-NH-,

X" on -C(=0)-NH- tai -C(=0)-,

X12 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -SO2-NH- tai -NH-C(=0)-NH-,

Z'?2 on CH2 tai NH (paitsi tapauksissa, joissa X'? on -C(=0)-NH-, -SO2-NH- tai -
NH-C(=0)-NH- ja Z'2 on NH),

Z'?» on CH2 tai O (paitsi tapauksissa, joissa Z'?@ on NH ja Z'% on O),

Z'%¢ on sidos, CH2 tai O (paitsi tapauksissa, joissa (i) Z'® on O ja Z'*¢ on O ja (ii)
Z'22 on NH ja Z'2¢ on CH2 tai O),

n'3on 0, 1 tai 2,

n'®on 1 tai 2,

Z'% on sidos, CH2 tai O,

X'® on -CH2-O-, -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)- tai -NH-C(=0)-NH- (paitsi tapauksissa,
joissa Z'® on O ja X'® on -NH-C(=0)- tai -NH-C(=0)-NH-),
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5
Ar'6 on triatsolidiyyli, oksadiatsolidiyyli tai pyratsolidiyyli paitsi tapauksissa, joissa

(i) X' on -CH2-O- ja Ar'® on oksadiatsolidiyyli tai pyratsolidiyyli ja (ii) n'® on 1,
X8 on -C(=0)-NH- tai -NH-C(=0)-NH- ja Ar'® on pyratsolidiyyli),

n'” on 1 tai 2,

X17 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -NH-SOz- tai -NH-C(=0)-NH- ja

n'8a n18 ja n'8 ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on 1 tai 2.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A), (B), (C), (D) tai (F), L? on ryhma, jota edustaa
kaava (A), (B), (C) tai (D), ja S on ryhm4, jota edustaa kaava (S1).

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A), L? on ryhma4, jota edustaa kaava (A), ja S on
ryhmaé, jota edustaa kaava (S2).

4. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa L' on rynma, jota edustaa kaava (A), (B) tai (C), L? on ryhma4, jota edustaa kaava

(A) tai (B), ja S on ryhm4, jota edustaa kaava (S3).

5. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A), L? on ryhma, jota edustaa kaava (A), ja S on
ryhmaé, jota edustaa kaava (S4) tai (S5).

6. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A), (B), (C) tai (D), L? on ryhmé, jota edustaa
kaava (A), (B) tai (D), ja S on ryhma, jota edustaa kaava (S6).

7. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A) tai (B), L? on ryhmaé, jota edustaa kaava (A), ja
S on ryhmé4, jota edustaa kaava (S7).
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8. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,

jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A) tai (B), L? on ryhmaé, jota edustaa kaava (A), ja

S on ryhmé4, jota edustaa kaava (S8).

9. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A), L? on ryhma, jota edustaa kaava (A), ja S on

ryhmaé, jota edustaa kaava (S9).

10. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A) tai (B), L? on ryhmaé, jota edustaa kaava (A), ja

S on ryhmé4, jota edustaa kaava (S10).

11. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa L' on ryhmad, jota edustaa kaava (A) tai (B), L2 on ryhma4, jota edustaa kaava (A) tai

(B), ja S on ryhma, jota edustaa kaava (S11).

12. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (A), L? on ryhma, jota edustaa kaava (A), ja S on
ryhmaé, jota edustaa kaava (S12), (S13), (514) tai (S15).

13. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
jossa L' on ryhma, jota edustaa kaava (E), L? on ryhma, jota edustaa kaava (A), ja S on
ryhmaé, jota edustaa kaava (S16), (S17) tai (S18).

14. Jonkin patenttivaatimuksen 1-13 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti

hyvéaksyttavéa suola, jossa kaava (A) on seuraavaa kaava (A)-1:



RA3 O
(A}
jossa
aaltoviiva on sitoutumiskohta S:4an,
RA1-1 on vetyatomi,
5 RA%1 ja RA3! ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on alkyyli, joka siséltéga 1-5
hiiliatomia,
RA>1 on vetyatomi, fluoriatomi, mahdollisesti substituoitu alkyyli, joka siséltaa 1-5
hiiliatomia, mahdollisesti substituoitu alkenyyli, joka siséltdd 2-6 hiiliatomia, tai
mahdollisesti substituoitu tetrahydropyridinyyli,
10 rengas RA-1 on bentseenidiyyli, sykloalkaanidiyyli, pyridiinidiyyli tai piperidiinidiyyli
ja

n'A1on 0 tai 1.

15. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava

15 suola, jossa S on seuraava kaava (S1)-1:

R1a—1 R'¥b~'i
x1a~§ x1b~1
LYl N
n13—1 n‘lbﬂ
(S1)-1

jossa
aaltoviiva on sitoutumiskohta L':een tai LZeen,
n'a1 ja n'®! ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on 0 tai 1,
20 X'a1ja X'b-1 ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -
S02-NH-, -NH-S02-, -0-C(=S)-NH-, -0-C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-
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H- (paitsi tapauksissa, joissa (i) X'*' on -NH-SO2- ja X'®! on -SO2-NH-, (ii) n'*

'ja n'®1' ovat 0, X'®1 on -C(=0)-NH-, -SO2-NH-, -O-C(=S)-NH-, -O-C(=0)-NH- tai
NH-C(=0)-NH- ja X'* on -NH-C(=0)-, -NH-SO2-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-
NH- ja (iii) X'®' on -O-C(=S)-NH-, -O-C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-
NH- ja X' on -O-C(=S)-NH-, -O-C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-O- tai -NH-C(=0)-NH-)
ja
R'a1 on vetyatomi ja R'*! on vetyatomi tai alkyyli, joka siséltéda 1-5 hiiliatomia, tai

R'a1 ja R ovat yhdessa karbonyyli.

16. Patenttivaatimuksen 1 tai 4 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, jossa S on seuraava kaava (S3)-1

e
\%/Z“ H‘a

n3b-1
(S3)-1
jossa

aaltoviiva on sitoutumiskohta L':een tai LZeen,
n3a-1 ja n3-! ovat samoja tai erilaisia ja kumpikin on 1 tai 2,
X3 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)-, -NH-C(=0)-NH- tai -NH-CH2- ja
Z3' on CH tai N (paitsi tapauksissa, joissa (i) Z>' on N ja X3! on -NH-C(=0)-, -NH-
C(=0)-NH- tai -NH-CH2- ja (ii) Z>' on N ja n®*' tai n®-' on 1.

17. Patenttivaatimuksen 1 tai 6 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, jossa S on seuraava kaava (S6)-

(86)*1



10

15

jossa
aaltoviiva on sitoutumiskohta L':een tai LZeen,
n%! on 1 tai 2,
Ar®'on triatsolidiyyli, oksadiatsolidiyyli, pyratsolidiyyli, tiofeenidiyyli tai
tetrahydropyridiinidiyyli, ja
X681 on -C(=0)-NH-, -NH-C(=0)- tai -CH2-NH- paitsi tapauksissa, joissa (i) n®' on
1, Ar®' on pyratsolidiyyli tai tetrahydropyridiinidiyyli ja X&' on -C(=0)-NH- tai -CH2-
NH-.

18. Ladkekoostumus, joka kasittdd jonkin patenttivaatimuksen 1-17 mukaista yhdistett&

tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttavaa suolaa.

19. Jonkin patenttivaatimuksen 1-17 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti
hyvéaksyttava suola kaytettavaksi laadkkeena.

20. Jonkin patenttivaatimuksen 1-17 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti

hyvéaksyttavé suola kaytettavaksi syévan hoidossa tai enkéisyssa.
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