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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdistelma, Jjoka kasittaa yhdisteen, jolla

on kaava (I)

Ry

Spsssaan I inickari

{1
jossa,
B on bentsotriatsolyyli, fenyyli

, triatsolopy-

ridinyyli tai - (CH2)2-triatsolyyli, joista kukin on sub-

stituoimaton tai substituoitu 1, 2 tai 3 substituentilla

riippumattomasti wvalittuna -Cl-3-alkyylista, -0-Cl-3-
alkyylista, CN:sta, -(CH2)2-0-(CH2)2-OR4:sta Jja ha-

losta;
D on -C(0O)OH, -C(O)NHSO2CH3, -SO

2NHC (0) CH3, 5-

(trifluorimetyyli)-4H-1,2,4-triatsol-2-yyli tai tetrat-

solyyli;

R1 on riippumattomasti wvety, Cl-3-alkyyli, F,

C3-6-spirosykloalkyyli, oksetaani, tai kaksi Rl-ryhmaa

vhdessd hiilen kanssa, johon ne ovat kiinnittyneet, muo-

dostavat syklopropyyliryhméan;

R2 on vety, metyyli, CF3 tai halo;

R4 on vety tail -Cl-3-alkyyli;
linkkeri on -CH2-, -CH2-N(-s
CH2-, -CH2-N(CH3)-CH2- tai -N-(CH3)-CH2-;

yvklopropyyli) -

A on tetrahydrobentsoksatsepinyyli, tetrahy-

dro-pyrido-oksatsepinyyli, piperidinyyli
bentsatsepinyyli, fenyyli, pyratsolyyli,
triatsolyyli,

, tetrahydro-
imidatsolyyli,
tetratsolyyli,
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tetrahydropyrrolopyratsinyyli, imidatsopyridinyyli,
pyridyyli, bentsimidatsolyyli, tetrahydrobentsodia-
tsepinyyli, piperidopyrimidinyyli, dioksidotetrahy-
drotiofenyyli, tetrahydroimidatsodiatsepinyyli, pyrrol-
idinyyli, oksatsepaani tai morfolinyyli;

joista jokainen on substituoimaton tai substi-
tuoitu 1, 2 tai 3 substituentilla riippumattomasti wva-
littuna -Cl-3-alkyylista, C3-6-spirosykloalkyylista,
halosta, CN:stda, -0-Cl-3-alkyylista, -CH2-0-CH3:sta Jja
OH:sta;

ja piperidinyyli on lisadksi riippumattomasti
substituoitu pyratsolyylilla, -CH2-pyratsolyylilla tai
oksadiatsolyylilla, joista kukin voi olla edelleen riip-
pumattomasti substituoitu -Cl-3-alkyylilla, tai kun A
on piperidinyyli, se on valinnaisesti substitu-
oitu -SO2R:1la, jossa R on -Cl-3-alkyyli, fenyyli tai
C3-7-sykloalkyyli;

ja oksatsepaani on lisdksi valinnaisesti riip-
pumattomasti substituoitu 1:114 tai 2:11la -Cl-3-alkyy-
lista tai -C3-7-sykloalkyylista;

Ja morfolinyyli on lisdksi valinnaisesti sub-
stituoitu fenyylilld, Jjoka itsessaan voi olla riippu-
mattomasti substituoitu Cl-3-alkyylilla tai -0-Cl-3-al-
kyylilla;

ja pyrrolidinyyli on 1lisd&ksi wvalinnaisesti
substituoitu triatsolyyliryvhmalla, Jjoka itsessaan voi
olla substituoitu -Cl-3-alkyylilla;

Ja imidatsolyyli-, triatsolyyli-, pyrat-
solyyli- ja tetratsolyyliryhmat on lisdksi riippumatto-
masti valinnaisesti substituoitu -CH2-C4-7-sykloalkyy-
lilla, -CH2-Cb5-7-heterosykloalkyylilla, -CH2-atsabisyk-
loheptanyylilla, -CH2-oksepaanilla tai -CH2-atsabisyk-
loheksanyylilla, joista kukin, -CH2- mukaan lukien, on
edelleen riippumattomasti wvalinnaisesti substituoitu
1:1158 tai 2:11a -Cl-3-alkyylista tai F:sta; ja

X on riippumattomasti CH tai N;

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola,
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ja vhden tai useampia aktiivisia aineita, kay-
tettavaksi hoidettaessa hengitysteiden hairioita Jja
hengitysteihin liittyma&ttoémia hairioita, mukaan lukien
COPD, astma, fibroosi, krooninen astma, akuutti astma,
ymparistdaltistumisten aiheuttama keuhkosairaus,
akuutti keuhkoinfektio, krooninen keuhkoinfektio, al-
antitrypsiinisairaus, kystinen fibroosi, autoimmuu-
nisairaudet, diabeettinen nefropatia, krooninen munu-
alssairaus, sepsiksen aiheuttama akuutti munuaisvaurio,
akuutti munuaisvaurio (AKI), munuaissiirron aikana il-
meneva munuaissairaus tai -toimintahdairi®o, keuhkovalti-
moiden verenpainetauti, ateroskleroosi, verenpaine-
tauti, sydamen vajaatoiminta, akuutti sepelvaltimo-oi-
reyhtyméd, sydaninfarkti, sydénlihaksen korjaus, sydamen
uudelleen muotoutuminen, sydamen rytmihdiridt, sydamen
vajaatoiminta, Jjossa ejektiofraktio on sailynyt normaa-
lina, sydamen vajaatoiminta, Jjossa ejektiofraktio on
heikentynyt, diabeettinen kardiomyopatia, Parkinsonin
tauti (PD), Alzheimerin tauti (AD), Friedreichin ataksia
(FA), amyotrofinen lateraaliskleroosi (ALS), multippe-
liskleroosi (MS) , tulehduksellinen suolistosairaus,
koolonsydpda, neovaskulaarinen (kuiva) makularappeuma
(AMO) ja neovaskulaarinen (kostea) makularappeuma
(AMO) , silmavaurio, Fuchsin sarveiskalvodystrofia
(FECD), uveiitti tai muut tulehdustilat, ei-alkoholipe-
rainen rasvamaksatulehdus (NASH), toksiinin aiheuttama
maksasairaus (esim. asetaminofeenin aiheuttama maksa-
sairaus), virushepatiitti, kirroosi, psoriaasi, ihotu-
lehdus/sateilyn topikaaliset vaikutukset, sateilyaltis-
tuksesta Jjohtuva i1mmunosuppressio, pre-eklampsia Jja
korkeustauti.

2. Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-
sen 1 mukaisesti, Jjossa hengitysteihin liittymatdon hai-
ri® on verenpainetauti ja yksi tai useampi lisaksi tu-
leva aktiivinen aine on wvalittu diureetista, ACE-esta-

jasta, kalsiumkanavasalpaajasta taili beetasalpaajasta.
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3.

Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-

sen 1 mukaisesti, Jjossa hengitysteihin liittymatdon hai-

ri® on diabetes ja yvksi tai useampi lisaksi tuleva ak-

tiivinen aine on wvalittu metformiinista, meglitini-

dista,

sulfonyyliureasta, DPP-4-estajasta, tiatsolidii-

nidioneista, alfaglukosidaasin estadjasta, amyliinimi-

meetista,

4.

inkretiinimimeetista tai insuliinista.

Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-

sen 1 tai patenttivaatimuksen 2 mukaisesti, Jjossa yh-
diste on 3-(1,4-dimetyyli-1H-bentso[d][1,2,3]triatsol-
5-yyli)-3-(3-(((R)-2-etyyli-2,3-dihydropyrido[2, 3-
fl1[1l,4]oksatsepin-4(5H)-yyli)metyyli)-4-metyylife-

nyyli)propaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyt-

tava suola.

5.

Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-

sen 1 tai patenttivaatimuksen 2 mukaisesti, Jjossa yh-
diste on 3-(1,4-dimetyyli-1H-bentso[d][1,2,3]triatsol-
5-yyli)-3-(3-(((R)-2-etyyli-2,3-dihydropyrido[2, 3-
fl1[1l,4]oksatsepin-4(5H)-yyli)metyyli)-4-metyylife-

nyyli)propaanihappo.

6.

Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-

sen 1 tai patenttivaatimuksen 2 mukaisesti, Jjossa yh-

diste

on

5-(l-etyyli-1H-1,2,3-triatsol-4-yyli)-3-(3-

(((R)-2-etyyli-2,3-dihydropyrido[2,3-f][1,4]oksatse-
pin-4 (5H)-yyli)metyyli)-4-metyylifenyyli)-2,2-dimetyy-

lipentaanihappo tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava

suola.

7.

Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-

sen 1 tai patenttivaatimuksen 2 mukaisesti, Jjossa yh-

diste

on

5-(l-etyyli-1H-1,2,3-triatsol-4-yyli)-3-(3-

(((R)-2-etyyli-2,3-dihydropyrido[2,3-f][1l,4]oksatse-
pin-4 (5H)-yyli)metyyli)-4-metyylifenyyli)-2,2-dimetyy-

lipentaanihappo (isomeeri 1) tai sen farmaseuttisesti

hyvaksyttava suocla.

8.

Yhdistelmd kaytettavaksi patenttivaatimuk-

sen 1 tai patenttivaatimuksen 2 mukaisesti, Jjossa yh-

diste

on

5-(l-etyyli-1H-1,2,3-triatsol-4-yyli)-3-(3-



(((R)-2-etyyli-2,3-dihydropyrido[2,3-f][1,4]oksatse-
pin-4 (5H)-yyli)metyyli)-4-metyylifenyyli)-2,2-dimetyy-
lipentaanihappo (isomeeri 1B) tai sen farmaseuttisesti

hyvaksyttava suocla.
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