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PATENTTIVAATIMUKSET
1. Yhdiste, jolla on yleiskaava (I):
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O 0O
H ()
N /L\ 3
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jossa
5 L on -L'- tai -L'-1L2-; edullisesti -L1-L<-;
L1 on —CHZ—, —CH2CH2—, —CH2CH2CH2—, -CH-.CO- tai -
CH2CH2CO_;
1?2 on sidos, -NRN!-, -NRMNMCH,-, -NRMCH,CH.- tai
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jossa substituoimattomat bisykliset tahteet

vol olla substituoitu 1-5:118 substituenteista R°-
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R'Y ja RN; ja edullisesti 1-3:1la substituenteista R!-
RlB;

R? on bisyklo[1l.1.1]pentyyli,
bisyklo[2.1.1]heksyyli, bisyklo[2.2.1]heptyyli,
bisyklo[3.1.1]lheptyyli, bisvyklo[2.2.2]oktyyli,
bisyklo[3.2.1]oktyyli, bisyklo[3.2.2]nonyyli,
bisyklo[3.3.2]dekyyli, Dbisyklo[3.3.3]undekyyli, 4-ho-

moisotwistyyli, adamantyyli, diamantyyli, heksametylee-
nitetraminyyli, Ja edelld mainitut té&hteet sisaltavat
valinnaisesti vhden tai useamman C=C-kaksoissidoksen
ja/tai ne on valinnaisesti substituoitu vhdella tai use-
ammalla R®:sta, RP:std, Re:std, RY:sta ja Re:sta;

R2, RP, R¢, RY ja R® ovat toisistaan riippumat-
tomasti -H, -F, -Cl, -Br, -CN, -OH, -CH;, -CH.CHs, -
CH,CH,CH5, -CH(CHs)., -CHF,, -CF5;, -CH,CFs;, -COCH;, -
COCH.CHs;, -COH, -CO.,CHs;, -CO.C.Hs;, -CONH,, -CONHCHs,
CON (CH5) ., -CONHC;Hs, -CH,CO;H, -CH,CO,CH;, -CH,CO.C:Hs,
CH,CONH,, -CH,CONHCHs5, —-CH;CON (CHs3) 2, -CH,CONHC.H5;,
NHCOCH5;, -NHCOC;Hs, -NHCOCFs5;, -NHCOCH.CFs;, -NHSO,CHs,
NHSO,C,Hs, -NHSO.CHF., -NHSO,CF; tai -NHSO,CH.CFs;

R? on —-NR°R7;

R® ja R’ ovat toisistaan riippumattomasti -H, -
CHs, -CH.CH.CH;, -CH(CHs)., —-CH;CH,CH,CHs;, -CH,CH,CH,CH,CHs,
—-CH,;CH (CH3) 2, -C (CHs) 3, -CH,CH=CH,, -CH,CH=CH (CH3) , -
CH,CH=C (CHs) ,, -CH,CH=CHCH;CHs;, -syklo-CsHs, -syklo-C.Hy,
-syklo-CsHs, -syklo-CgHi;1, -CHz;-syklo-CsHs, -CHz;-syklo-
C.H;, -CH.-syklo-CsHs, -CH.-syklo-CeH:1, -Ph, -CH.-Ph, -
CH,OCHs, -CH,OCH,CH3;, -CH,CH,0OCH3;, -CH,CH,OCH,CHs;, -
CH-.CH,NHCH; tai -CH,CH:N (CHs) o,

Nj ——N<> -~ O

tail -NR°R7” on -N(C.H;s).,

R%, RY, R!Y, R!, R!?, R!3 ja R! ovat toisistaan
riippumattomasti -H, -F, -Cl, -Br, -I, -0OH, -CN, -NO,
-CHs, -CyHs;, -CsH;, -CH(CHs),, -CyHs, -CH,-CH(CHs),,
CH(CHs) -C»Hs, -C(CHs)s, -syklo-CsHs, -CH,-syklo-CsHs, -

tai
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CH,0OH, -CH;F, -CHF,, -CF,;, -CH,C1l, -CH:Br, -CH.I, -CH:-
CH;F, -CH,-CHF,, -CH,-CF,;, -CH,-CH,Cl1l, -CH,-CH:Br, -CH.-
CH,I, -OCH;, -0OC;Hs, -0OCsH;, -OCH(CHs)., —-OC(CHs)s, —-0OC4Hg,
-0OCHF,;, -0CFs3;, -OCH;CFs;, -0C;Fs, —-OCH,OCHs;, -O-syklo-CsHs,
—-0OCH.-svyklo-CsHs, -0-C.,Hy,—syklo-CsHs, —-CHO, —-COCHs,
COCF5, -COC;Hs, -COCsH;, -COCH(CHs),, -COC(CHs)s;, —-COOH, -
COOCH;, -COOC;Hs, -COOC5H;, -COOCH (CHs)., -COOC(CHs)s, -
0O0C-CH5;, -00C-CF;, -00C-C;Hs, -00C-CsH;, -OOC-CH(CHs)., -
0O0C-C (CHs)s3, -NH,, -NHCHs;, -NHC;Hs, -NHCsH;, -NHCH (CHs) 2,
-NHC (CHs) 5, -N(CHs)2, -N(C:Hs)z, -N(CsH7)2, -NI[CH(CHz):2]2,
-N[C(CHs)3]2, —-NHCOCH;, -NHCOCF;, -NHCOC;Hs, -NHCOCsH;,
NHCOCH (CH5) », —-NHCOC (CH5)s, —-CONH,, -CONHCHs;, -CONHC:Hs,
CONHCsH;, —-CONHCH (CHs3)2, —-CONH-syklo-CsHs, —-CONHC (CH3)s, -
CON (CH3)2, -CON(C:Hs).,, -CON(CsHy),, -CON[CH(CH3):2]z, -
CON[C(CHs)3]2, -SOz;NH;, -SO;NHCHs;, -SO;NHC;Hs, -SO;NHCsH;,

-SO-NHCH (CHg) 27 —SOZNH—SY]{lO—CgHEN -SO-NHC (CHg) 37
SO:N (CHz) 2, -SO:N(C:Hs)», —-SO:N(CszH7)2, —-SON[CH(CH3):21-, -
SO-N[C (CH3) 3] 2, -NHSO,CHs, -NHSO.CFs, -NHSO,C-Hs,

NHSO,CsH;, -NHSO.CH(CH3)., -NHSO.C(CH3);, -CH=CH,, -CH.,-
CH=CH,, -C(CHs)=CH,, -CH=CH-CHs;, -C=CH, -C=C-CH;, -CH,-
C=CH, -Ph, -0-Ph, -0-CH,-Ph,

/ H g H

_____ Q N L e N R S s
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v tail ;

tai R® ja R? tai R? ja R!Y voivat vyhdessd muo-
dostaa jonkin seuraavista viisijasenisista tai kuusija-

senisista renkaista:
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tai R!? ja R!? tai R!? ja R! voivat vhdessa
muodostaa Jjonkin seuraavista viisijadsenisista tai kuu-

sijadsenisistd renkaista:

. oL
Q. O ,‘.O\} __,O\l/ ,r\_E ,'O\: - \ i j

(DA R A I R T T

RY on -H, -CHs;, -C.Hs, -CsH;, -CH(CHs)., —-CuHo,
CH,-CH (CH3) 2, —-CH (CH3) —-C2Hs, -C (CHs) 3, -syklo-CsHs,
syklo-C4Hy, -syklo-CsH,, -CH;-syklo-CsH;, -CH;-syklo-C,Hy,
-CH;-syklo-CsH,, -CH;F, -CHF,, -CF5;, -CH.Cl, -CH:Br, -CH:I,
-CH,-CH.F, -CH,-CHF,, -CH,-CF;, -CH.-CH,C1l, -CH,-CH:Br, -
CH,-CH,I, -CH,-CH=CH,, -CH,-C=CH, -CHO, -COCHs;, -COC:Hs,
COCsHy, —COCH (CHs) 2, —COC (CHs3) 3, -CO-syklo-CsHs, -CO
syklo-C4H;, -CO-syklo-CsHg, —-COOCHs;, -COOC,Hs, —-COOCsHy,
COOCH (CH3) », -COOC(CHs)s, -COOCH,Ph, -S0,CHs;, -S0,CFs5,
S0,C,Hs, -S0,CsH;, -SO,CH(CH3)., -S0,-syklo-CsHs tai -
SO2C (CH3) 55

RN on -H, -CHs tai -CHCHs;

tal sen diastereomeeri, enantiomeeri, diaste-

reomeerien seos, enantiomeerien seos, rasemaatti, sol-
vaatti, hydraatti tai farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,
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jossa substituoimattomat bisykliset tahteet
voli olla substituoitu 1-5:118 substituenteista R°-
R'Y ja RN; Ja edullisesti 1-3:11la substituenteista R!l-
R'3, ja substituenteilla R°-R!* ja RN on patenttivaati-
muksessa 1 maaritellyt merkitvykset.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jossa R? on

RN
3
- D a R O 5 .. S & r1t S 5 -~ N 8
- R ~NR ~ R NP « R
0o Vel ¥ i ¥ Ve
R10 RQ : h Rg : R?O Rg 1 . Rg ’ R“) RS )
w N N N N
11 S R 1 E i R RN
R VR RUN. R AN ~e N RU N . N
P TN N % N ¥ R RS
W O R YA Ve
4 R9 R1O "\ ’ 4 R9 : RQC RS R'h’} K )
R.N RH’J
{ RK)
N N 8 e -
- RY R .- RUO ~ R® Xy ” R®
O "0 O T o o
R0 g1 ,f N R10 RS =
RN N
s ; R
‘\\ R10 Rﬁ%/‘ - RUS o NN - N\N RN,
O QD S O s O S N
RS RIO . N Rw R1O . N
RN PJ Es3
,N R?O Rm N~ _‘_RN !:IQ /\\ 2 '/§ R1‘
. D/ \f' N “*\/N‘N o N”RN Rl _}.913 U quz
'i“N /*"N ) &-ﬁ’ =N QNP ' N§@4 ’
12 12
12 12 12 O PN
S 3 T T =
“--ﬁfﬁ?i, 1 _NTH B s T "4§§#,ﬂ ol TN IR ’
Can TR T R e X
ina lea N4 R10 R R16 R



10

15

20

le

pN
R yRQ RN R 12 12
TN Q}Rw N | 74 13 z”\<A%§ 4 fp\%ﬂ%s 3
X TR a o oRY - i oyR
Fé10 R4 N '\; 4 \"‘/'\“\(}'\’R‘N W\éu
R)S N RN
) Xy-R F‘{N E R® &/RQ R®
\ S I S e N
-0 -5- =R < 2.R10
]10 &5 R NG ~a -
a ] .
AT T, WU, e
d~ 510 \ 1 N S
S N=SR N™ e BN [ R
RS
o /0 )\T" S/ X 8
R—C T N RS- Y RO~ T

“K/\ZI

N

/4

v

(_<

N/

N,

§ 4
z=(

R o S NS
y N Str TN
Oz Ny~ N ;

~ | Ny =~ | S Al | X

= N N~

7
4

/Z_
Pz
\ /

/
/
: =T
gz
I
/
! pra
N\
Iz
zE
T

z
|

’

1
~
2,

<~
L

tai
jossa substituoimattomat bisykliset tahteet
vol olla substituoitu 1-5:118 substituenteista R°-

R'Y ja RN; Ja edullisesti 1-3:11la substituenteista R!l-
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R'3, ja substituenteilla R°-R!* ja RN on patenttivaati-
muksessa 1 maaritellyt merkitvykset.
4., Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

jossa yhdisteella on kaava (Ib)
0O

R2 H | N” "R®
5 (Ib)
jossa
L on -L'- tai -L'-L7-; edullisesti -L'-L°-;
L' on -CH,-, -CH.CH.-, -CH:CH.CH,-, -CH.CO- tai -

CH2CH2CO_;
10 L2 on sidos, -NRN'-, -NRNMICH,-, -NRNMICH,CH,- tai
-NRNLCH (CH3) —;
RZ on
RN
i
N 8 R O g .. S g Rrit .S g . N, 3
R ~ N R ~ R 1 R ~ R
v W, r » v
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R? on bisyklo[1l.1.1]pentyyli,
bisyklo[2.1.1]heksyyli, bisyklo[2.2.1]heptyyli,
bisyklo[3.1.1]lheptyyli, bisvyklo[2.2.2]oktyyli,
bisyklo[3.2.1]oktyyli, bisyklo[3.2.2]nonyyli,
bisyklo[3.3.2]dekyyli, Dbisyklo[3.3.3]undekyyli, 4-ho-

moisotwistyyli, adamantyyli, diamantyyli, heksametylee-
nitetraminyyli, Ja edelld mainitut té&hteet sisaltavat
valinnaisesti vhden tai useamman C=C-kaksoissidoksen
ja/tal ne on substituoitu vhdella tai useammalla
R2:sta, RP:std, Re:std, R9:sta ja Re:sta;

R2, RP, R¢, RY ja R® ovat toisistaan riippumat-
tomasti -H, -F, -Cl, -Br, -CN, -OH, -CH;, -CH.CHs, -
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CH,CH,CH5, -CH(CHs)., -CHF,, -CF5;, -CH,CFs;, -COCH;, -
COCH.CHs;, -COH, -CO.,CHs;, -CO.,C.H;, -CONH,, -CONHCHs;, -
CON (CH5) ., -CONHC;Hs, -CH.CO;H, -CH.CO.CH;, -CH.CO.C;Hs, -
CH,CONH,, -CH,CONHCHs5, —-CH;CON (CHs3) 2, -CH,CONHC.H5;, -
NHCOCH5;, -NHCOC;Hs, -NHCOCFs;, -NHCOCH.CFs;, -NHSO.CH;, -
NHSO,C,Hs, -NHSO.CHF., -NHSO,CF; tai -NHSO,CH.CFs;

R? on —-NR°R7;

R® ja R’ ovat toisistaan riippumattomasti -H, -
CHs, -CH.CH.CH;, -CH(CHs)., —-CH;CH,CH,CHs;, -CH,CH,CH,CH,CHs,
—-CH,;CH (CH3) 2, -C (CHs) 3, -CH,CH=CH,, -CH,CH=CH (CH3) , -
CH,CH=C (CHs) ,, -CH,CH=CHCH;CHs;, -syklo-CsHs, -syklo-C.Hy,
-syklo-CsHs, -syklo-CgHi;1, -CHz;-syklo-CsHs, -CHz;-syklo-
C.H;, -CH.-syklo-CsHs, -CH.-syklo-CeH:1, -Ph, -CH.-Ph, -
CH,OCHs, -CH,OCH,CH3;, -CH,CH,0OCH3;, -CH,CH,OCH,CHs;, -

CH,CH,NHCHs;, -CH,CH,;N (CH3) ;,
a0 O

tal -NR6R7 on -N{(C,Hs),, ' i '

RY on -H, -CHs, -C.Hs, -CsH;, -CH(CHs3)., -CyHy, -
CH,-CH(CHs),, —-CH(CHs)-CyHs, -C(CHs)s, -syklo-CsHs,
syklo-C4Hy, -syklo-CsHs, -CH:;-syklo-CsHs, -CH;F, -CHF,, -
CF,, -CH,C1, -CH:Br, -CH.I, -CH,-CH,;F, -CH,-CHF;, -CH.-CFs3,
-CH,-CH.Cl1, -CH,-CH;Br, -CH,-CH,I, -CH,-CH=CH,, -CH,-C=CH,
-CHO, -COCHs;, —-COCzHs, -COCsH;, -COCH(CHs),, -COC(CHs)s, -
COOCHs, -COOC:Hs, -COOCsH;, -COOCH(CHs)., -COOC (CHs)s,
COOCH,Ph, -S0;CHs, —-S0:CFs, —-S0,C,Hs, —-S0,CsH;, —-SO,CH(CHs).
tal -S0O,C(CHs)s;

RN¥ on -H, -CHs; tai —-CH,CHs;

tai

Jja R%-R!* tarkoittavat samaa kuin kaavassa (I)
on maaritelty;

tal sen diastereomeeri, enantiomeeri, diaste-
reomeerien seos, enantiomeerien seos, rasemaatti, sol-
vaatti, hydraatti tai farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukainen

vhdiste, Jjossa
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L1 on -CH->- tai -CH.CO-;
L2 on sidos, -NRM'-, -NRMCH,- tai -NRMNCH (CHs)-

R? on bisyklo[1l.1.1]pentyyli,
bisyklo[2.1.1]heksyyli, bisyklo[2.2.1]heptyyli,
bisyklo[3.1.1]lheptyyli, bisvyklo[2.2.2]oktyyli, 4-ho-
moisotwistyyli, adamantyyli tai diamantyyli, ja edella
mainitut tahteet sisaltavat valinnaisesti yhden tai use-
amman C=C kaksoissidoksen ja/tai ne on substituoitu yh-
della tai useammalla R2:sta, RP:std, Rce:sta, RY:sta
Jja Re:sta;

ja R?, RP, R°, R4, R® ja RN tarkoittavat samaa
kuin patenttivaatimuksessa 1 on maaritelty.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5 mukainen
vhdiste, Jjossa

RZ on
R1O 10
N rE RUOL g a5 _gs RU 'Sng Ny ) R®
RO ke R RE R e N WL
RN RN
1 { t
) RO gU_S_ "os 8 e S RS Ry N
SO L e ol Sl
N RB R(G I/L“N R‘!O RW RK}
RN RN
1 : 12 12
1z N, A S S
Riﬁ’ N ;N»/Rm R \i/ N-R “‘{/N‘N A " g3 _-~L:{\/JWR13
" L 1 Py sl
, N , LN J N N:N] I\‘/)\;v l\N.\RM
12 12 ‘N 12
S " O~A e “W/S gziﬁw N l‘i 13
SN (I IS N\ \o N ] N o
R o ,\ P
LN N t4 bs 14 Nt
N R”m R R1C R RIC R
RN R’C N
N »/\;Rn - A N Qi $N ;{3} 9
& ;RB Cof R® ,éfN\\ (NYRQ r/tfko
N \R14 s RN S "L_}”\Rm LA
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o o v X o NThRe N
RE e, RS
)%[,» Nl S % . N o N
s NoORCT NI RT R~
N:N s R8 < N*‘N : OMN » N"“O : tal O’N '

Ja R-R!*:11a Jja RN:11a on patenttivaatimuk-
5 sessa 1 tal 2 mdaritellyt merkitykset.
7. Jonkin patenttivaatimuksista 1-6 mukainen
vhdiste, Jjossa yhdisteellda on jokin kaavoista (IV-a)-
(IV-0) ja (V-a)-(v-d):

o 6
5 Q o o.M it
) :
o) 0 j [ (\) R
H RP 2 NH /ST// b
Py N L2 RZNH 7 ON R
R? H | N/W A I‘ P T\ /j/
O = O R? - Ta
R
10 (IV-a) (IV-b)
o) 0
6 6
o) v R o) v R
H H RP Ra
o] 0 0 o)
H H o
N L2 A N LZZ\,%R
R N | N R RN | Y
0 = O o A o} = 0 Rd
R
Vo) (IV-d)
0 O] A
0 R o) R Re R
H RE R H R°
o) 0 c 0 0 4&5
H ;I%R H
J N L2 J N L2
S G G Gl &N Y
o) ~ 0O o) ~ O
(IV-e) (IV-f)

15
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7
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d
H P o) R
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2 N N
o \bw
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(IV-))
6
O N,R
H
TR L2
2 N N
RN TN
O / O
(V1)
i
6
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(0] Y/ @)
S oo 2
R NH 7 N T D
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8
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H
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6 6
O. N,R o. N'R
H H
S i H i L2 ) i H i L2
~p3 ~R3
Rl B (YR R%]\AH She
o} ~ 0 N 0 ~ 0
R10 R10
R9
(V-b) (V-c)
O
6
o) N'R
H
H i L2
~p3
| N TR
O & o
(V-d)
ja RZI RBI R6’ R8’ R9’ RlO, Rll, RlZI RlBI Ra’ Rb’
5 R®, R? ja 17 tarkoittavat samaa kuin patenttivaatimuk-

sessa 1 on maaritelty.
8. Jonkin patenttivaatimuksista 1-7 mukainen

vhdiste, Jjossa

R? on
RN \{O B O m i © o»:g‘o\/o
e W W }J VARt Y
10 A Br B o ,
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R® on -H, —-CHs, -CH (CH3) 2, -CH,CH.CHs;, -

CH,CH=CH,, -CH,CH,CH,CH5, -CH,CH (CHs3) -, -C (CH3) 5, -
CH2CH2CH2CH2CH3, —SY]{lO—C3H5, —SY]{lO—CE)Hg, —SY]{]_O—C6H11 tai
—CHZ—SY]{lO—CgHE) .

joka on

9. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vhdiste,

valittu ryhmasta, joka koostuu seuraavista:

(S)-2- (bentsofuraani-2-karboksamido) -N1- (1- (2~ |

(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—é
dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-oksohek- :

saanidiamidi

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- ‘
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—E

samido) -5-oksoheksaanidiamidi
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511—4: (S)-2-(3-klooribentsofuraani-2-karboksamido) -
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—E
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- ‘

oksoheksaanidiamidi

EII—S: (S)-2-(4-bromibentsofuraani-2-karboksamido) - :
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- :

oksoheksaanidiamidi

EII—6: (S)-2-(4-bromibentsofuraani-2-karboksamido) - :
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—E
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- :

oksoheksaanidiamidi

EII—7: (S)-2- (bentso[b]tiofeeni-2-karboksamido)-N1-
: (1-(2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—8: (S)-2-(5-bromibentso[b]tiofeeni-2-karboksa-
: mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—di—é
hydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-oksoheksaa- ‘
nidiamidi

EII—lO: (S)—2—(4,5—difluori—1H—indoli—2—karboksamido)—g
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§

okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—ll: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
E soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2-(3-metyyli-1H-indoli-2-karboksa-

mido) -5-oksoheksaanidiamidi



277

II-12: |(S)-2-(1H-bentso[d]imidatsoli-2-karboksamido)- |
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—E
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- ‘

oksoheksaanidiamidi

éII—lB: (S)—2—(2,3—dihydro—1H—indeeni—Z—karboksamido)—é
5 Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- :

oksoheksaanidiamidi

II-14: (S)--(2-bromi-4-metyylitiatsoli-5-karboksa-
: mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—15: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-

| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2- (4d-metyyli-2-(trifluorime- 5
tyyli)tiatsoli—5—karboksamido)—5—oksoheksaani—é
diamidi |
EII—16: (S)—2—(4—bromi—2—(trifluorimetyyli)tiatsoli—5—é
| karboksamido)—Nl—(1—(2—(2—adamantyyliamino)—2—é
oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—é

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

II-17: [(8)-2-(2,4-diklooritiatsoli-5-karboksamido)- |
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- :

oksoheksaanidiamidi

EII—18: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- 5
| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2- |
(2-metoksi-4-metyylitiatsoli-5-karboksamido)- |

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—19: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli) -
N6-metyyli-2- (4d-metyyli-2-fenyylitiatsoli-5-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi
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II-20: (S)-2-(2,4-dimetyylitiatsoli-5-karboksamido)- |
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- ‘

oksoheksaanidiamidi

EII—21: (S)-2-(b-bromi-3-metyylitiofeeni-2-karboksa-
: mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

11-22: [(S)-2-(3,5-dibromitiofeeni-2-karboksamido)-N1- |
: (1-(2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—ZB: (S)-2-(5-bromitiofeeni-2-karboksamido)-N1-(1-
| (2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

(2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

EII—25: (S)-2-(b-bromi-3-metyylifuraani-2-karboksa-

mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—26: (S)-2-(5-kloorifuraani-2-karboksamido)-N1-(1-

(2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

EII—27: (S)—2—(5—klooritiofeeni—B—karboksamido)—Nl—(1—é
5 (2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso- :
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi
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EII—28: (S)-2-(2,5-diklooritiofeeni-3-karboksamido) - :
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—E
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- ‘

oksoheksaanidiamidi

511—291 (S)—Z—(2,5—dibromitiofeeni—3—karboksamido)—Nl—é
| (1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—BO: (S)-2-(5-bromitiofeeni-3-karboksamido)-N1-(1-
: (2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

II-31: (S)-2-(2-kloori-5-metyylitiatsoli-4-karboksa-
: mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

II-32: [(S)-2-(2,5-diklooritiatsoli-4-karboksamido)- |
5 Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- ‘

oksoheksaanidiamidi

511_331 (S)-2-(2,5-dibromitiatsoli-4-karboksamido)-N1- |
| (1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-

okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

1I-34: (S)-2-(2-bromi-5-metyylitiatsoli-4-karboksa-
5 mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—35: (S)-2-(2-bromitiatsoli-4-karboksamido)-N1-(1-
: (2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi
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II-36: (S)-2-(2-klooritiatsoli-4-karboksamido)-N1-(1- |
: (2- (2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

II-37: (S)-2-(2,5-dimetyylifuraani-3-karboksamido)- |
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5- :

oksoheksaanidiamidi

1I-38: (S)-2-(4,5-dimetyylitiatsoli-2-karboksamido)- |
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—E
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né6-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—39: (S)-2-(4-bromitiatsoli-2-karboksamido)-N1-(1-
| (2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

(2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

511—41: (S)-2-(4-bromi-3-metyylitiofeeni-2-karboksa-

mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—42: (S)-2-(3-bromitiofeeni-2-karboksamido)-N1-(1-
5 (2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-okso-

1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

EII—43: (S)-2-(3-kloori-4-metyylitiofeeni-2-karboksa-
E mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi
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1I-44: (S)-2-(4-bromi-5-klooritiofeeni-2-karboksa-
: mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

511—451 (S)—Z—(4,5—dibromitiofeeni—2—karboksamido)—Nl—é
| (1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—46: (S)—2—(4,5—dibromi—3—metoksitiofeeni—2—karbok—§
: samido) -N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- :
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—47: (S)-2-(4-bromifuraani-2-karboksamido)-N1-(1-
: (2- (2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-

heksaanidiamidi

EII—48: (S)-2-(4, 5-dibromifuraani-2-karboksamido)-N1-
: (1-(2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

511—49: (S)-2-(4,5-diklooritiofeeni-2-karboksamido) - :
: Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—§

okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—50: (S)-2-((S)-1l-asetyylipyrrolidiini-2-karboksa-
5 mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—51: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
E soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2-(l-metyyli-1H-1,2,3-triatsoli-5-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi
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soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- 5
N6—metyyli—5—okso—2—(2H—tetratsoli—5—karboksa—§

mido)heksaanidiamidi

EII—53: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
5 soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-5-okso-2- (pyratsiini-2-karboksa-

mido)heksaanidiamidi

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- ‘
N6—metyyli—2—((S)—1—metyylipyrrolidiini—Z—kar—E

boksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—55: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli) -
N6-metyyli-5-okso-2-((S)-pyrrolidiini-3-kar-

boksamido) heksaanidiamidi

II-56: | (S)-2-((2S,4S)-4-bromipyrrolidiini-2-karboksa- |
: mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- ‘
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—58: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6—metyyli—5—okso—2—((S)—piperidiini—Z—karbok—é

samido) heksaanidiamidi

EII—59: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6—metyyli—5—okso—2—((R)—piperidiini—B—karbok—E

samido) heksaanidiamidi

EII—60: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
E soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2-((R)-morfoliini-3-karboksamido) -

5-oksoheksaanidiamidi
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soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-5-okso-2- (kinuklidiini-3-karboksa-

mido)heksaanidiamidi

I1-62: (S)-metyyli-3-(1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2- |
5 oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yy- ‘
liamino)-6- (metyyliamino)-1,5, 6-trioksoheksan-

2-yylikarbamoyyli)-5-nitrobentsocaatti

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2- (5-nitronikotiiniamido)-5-okso-

heksaanidiamidi

EII—64: (S)-5-(1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yy- :
liamino)-6- (metyyliamino)-1,5, 6-trioksoheksan-

2-yylikarbamoyyli)nikotiinihappo

II-65: (S)-metyyli-5-(1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2- |
: oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yy- :
liamino)-6- (metyyliamino)-1,5, 6-trioksoheksan-

2-yylikarbamoyyli)nikotinaatti

EII—66: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2- (6-metyyli-imidatso[2,1-b]ltiat-

soli-b-karboksamido)-5-oksoheksaanidiamidi

EII—67: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyli (metyyli)amino)-2- |
: oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§

N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—E

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—68: (S)-N1-(1-(2-(5-hydroksiadamantaani-2-amino) -
E 2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-
yyli)-Né6-metyyli-2- (3-metyylibentsofuraani-2-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi
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EII—69: (S)-N1-(1-(2-(5-fluoriadamantaani-2-amino)-2- :
: oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—§

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—70: (S)-N1-(1-(2-(5-klooriadamantaani-2-amino)-2- :
: oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—E

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—71: (S)-N1-(1-(2-(5-bromiadamantaani-2-amino)-2- :
: oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—§

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

511—72; (S)—Nl—(1—(2—(5—metyyliadamantaani—Z—amino)—2—E
: oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—§

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—73: (S)-N1-(1-(2-(2-karbonitriiliadamantaani-2-
: amino) -2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyri-
din-3-yyli)-Né-metyyli-2-(3-metyylibentsofu-

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—74: (S)-N1-(1-(2-(2-metyyliadamantaani-2-kar-

boksylaatti—Z—amino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—é
dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2-(3-metyy- :
libentsofuraani-2-karboksamido)-5-cksoheksaa-
nidiamidi

EII—87: (S)—Nl—(1—(2—(1—adamantyylimetyyliamino)—2—ok—E
| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- |
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—é

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—88: (S)—Nl—(1—(2—(1—(1—adamantyyli)etaaniamino)—Z—é
: oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- |
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—E

samido) -5-oksoheksaanidiamidi
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EII—90: (S)—Nl—(l—(2—((1R,ZS,4S)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
: 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—E
pyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2-(3-metyylibent- ‘

sofuraani-2-karboksamido)-5-oksoheksaani-

EII—92: (S)-Nl-metyyli-5-(3-metyylibentsofuraani-2-

| karboksamido) -2-okso-N6- (2-okso-1-(2-okso-2- ‘
((1S,ZS,4R)—1,7,7—trimetyylibisyklo[2.2.1]hep—é
tan-2-yyliamino)etyyli)-1,2-dihydropyridin-3- :

yyli)heksaanidiamidi

EII—94: (S)-N1-(1-(2-((1R,2R,4S)-bisyklo[2.2.1]heptan- |
: 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—§

pyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2-(3-metyylibent-
sofuraani-2-karboksamido)-5-oksoheksaani-
diamidi

EII—95: (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.2.1]heptan-1-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-metyyli-2-(3-metyylibentsofu- |

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—96: (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.2.1]heptan-7-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E
din-3-yyli)-N6-metyyli-2- (3-metyylibentsofu-

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—97: (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.2.1]hept-5-en-2-yy-
: liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—§
din-3-yyli)-Né6-metyyli-2- (3-metyylibentsofu- |

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—98: (28)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.2.2]oktan-2-yy- ‘
5 liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—§
din-3-yyli)-N6-metyyli-2- (3-metyylibentsofu- |

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—99: (S)-Nl-metyyli-5-(3-metyylibentsofuraani-2-
5 karboksamido)-2-0kso-N6- (2-okso-1-(2-okso-2-
((1R,2R,4R)-1,7,7~-
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trimetyylibisyklo[2.2.1]heptan-2-yy- ‘
liamino)etyyli)—1,2—dihydropyridin—3—yyli)hek—E

saanidiamidi

EII—lOO: (S)-Nl-metyyli-5-(3-metyylibentsofuraani-2-

| karboksamido) -2-okso-N6- (2-okso-1- (2-okso-2-
((1R, 2R, 3R, 55)-2,6,6-trimetyyli-
bisyklo[3.1.1]heptan-3-yyliamino)etyyli)-1,2-

dihydropyridin-3-yyli)heksaanidiamidi

EII—lOl: (S)-Nl-metyyli-5-(3-metyylibentsofuraani-2-

| karboksamido) -2-okso-N6- (2-okso-1- (2-okso-2-
((15,25,35,5R)-2,6,6-trimetyyli-
bisyklo[3.1.1]heptan-3-yyliamino)etyyli)-1,2-
dihydropyridin-3-yyli)heksaanidiamidi

EII—lOB: (S)-N1-(1-(2-(4-homoisotwistaani-3-amino)-2- :
5 oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—E

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—104: (S)-N1-(1-(2-(diamantaani-l-amino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- ‘
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—§

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—105: (S)-N1-(1-(2-(diamantaani-4-amino)-2-ok-
| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- :
N6—metyyli—2—(3—metyylibentsofuraani—Z—karbok—§

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—lO7: (S)-N1-(1-(l-adamantyylimetyyli)-2-okso-1,2-
5 dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2-(3-metyy-

libentsofuraani-2-karboksamido) -5-oksoheksaa-

nidiamidi

EII—lOB: (25)-N1-(1-((3-hydroksi-l-adamantyyli)me-
: tyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-
metyyli-2-(3-metyylibentsofuraani-2-karboksa-

mido) -5-oksoheksaanidiamidi
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okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-2-
(3-metyylibentsofuraani-2-karboksamido)-5-ok-

soheksaanidiamidi

EII—llO: (S)-N1-(1-(2-adamantyylimetyyli)-2-okso-1,2-
| dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2-(3-metyy-
libentsofuraani-2-karboksamido)-5-cksoheksaa-
nidiamidi

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2- (nikotiiniamido)-5-oksoheksaani-

diamidi

éII—llZ: (S)-2-(isonikotiiniamido)-N1-(1-(2-(2-adaman-
: tyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydro-
pyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-oksoheksaani-

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-5-okso-2- (pyridatsiini-4-karboksa-

mido)heksaanidiamidi

EII—114: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5-okso-2- (pyridatsiini-3-karboksa-

mido)heksaanidiamidi

EII—115: (S)-Nl-syklopropyyli-Né6-(1-(2- (2-adamantyy-

liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-5-(3-metyylibentsofuraani-2-kar- :

boksamido)-2-oksoheksaanidiamidi

EII—116: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- :
| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2- |

(3-metyylibentsofuraani-2-karboksamido)-5-

okso-Né-pentyyliheksaanidiamidi
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EII—117: (S)-Nl-allyyli-Né6-(1-(2-(2-adamantyyliamino) -
: 2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-
yyli)-5-(3-metyylibentsofuraani-2-karboksa-

mido) -2-oksoheksaanidiamidi

EII—118: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- 5
5 soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-
(3-metyylibentsofuraani-2-karboksamido)-5-ok- :

soheksaanidiamidi

EII—119: (S)-Nl-allyyli-5-(bentsofuraani-2-karboksa-
: mido)-N6-(1-(2- (2-adamantyyliamino)-2-ok- ‘
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-

oksoheksaanidiamidi

EII—120: (S)-2- (bentsofuraani-2-karboksamido) -N6-
: isopropyyli-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2- :
oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- |

5-oksoheksaanidiamidi

EII—121: (S)—2—(bentsofuraani—Z—karboksamido)—N6—syklo—é
: propyyli-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- ;
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—122: (S)—2—(bentsofuraani—Z—karboksamido)—Nl—(1—(2—§

(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—é
dihydropyridin-3-yyli)-5-okso-N6-fenyylihek- ‘

saanidiamidi

EII—123: (S)-2-(bentsofuraani-2-karboksamido) -N6-bent-

syyli-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- ‘
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—124: (S)—2—(bentsofuraani—Z—karboksamido)—Nl—(1—(2—é
E (2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—E
dihydropyridin-3-yyli)-5-oksoheksaanidiamidi ‘

EII—125: (5)-2-(2,5-diklooritiofeeni-3-karboksamido) - :
| Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—E
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okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-5-oksoheksaa-

nidiamidi

EII—126: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- 5
5 soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-
(4—metyyli—2—(trifluorimetyyli)tiatsoli—5—kar—E

boksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—127: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- 5
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-
(1-metyyli-1H-1,2,3-triatsoli-5-karboksamido) -

5-oksoheksaanidiamidi

EII—128: (2S)-N1-(1-(2-((1R,2R,4S)-bisyklo[2.2.1]hep-
| tan-2-yyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-di-
hydropyridin-3-yyli)-2-(2,5-diklooritiofeeni-
3-karboksamido)-N6-metyyli-5-oksoheksaani-
diamidi

EII—129: (2S)-N1-(1-(2-((1R,2R,4S)-bisyklo[2.2.1]hep-
| tan-2-yyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-di-
hydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2- (4d-metyyli-
2-(trifluorimetyyli)tiatsoli-5-karboksamido) -

5-oksoheksaanidiamidi

EII—lBO: (2S)-N1-(1-(2-((1R,2R,4S)-bisyklo[2.2.1]hep-
| tan-2-yyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-di-
hydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2-(l-metyyli-
1H-1,2,3-triatsoli-5-karboksamido)-5-oksohek-

saanidiamidi

EII—lBl: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
5 soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- ‘
N6—metyyli—5—okso—2—(2H—1,2,3—triatsoli—4—kar—E

boksamido) heksaanidiamidi

EII—132: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- ‘
N6—metyyli—5—okso—2—(1H—1,2,3—triatsoli—4—kar—§

boksamido) heksaanidiamidi
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soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2-(l-metyyli-1H-1,2,3-triatsoli-4-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—134: (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- 3
N6—metyyli—5—okso—2—(1H—1,2,4—triatsoli—3—kar—E

boksamido) heksaanidiamidi

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2-(l-metyyli-1H-1,2,4-triatsoli-3-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—136: (S)—2—(bentsofuraani—B—karboksamido)—Nl—(1—(2—E
: (2-adamantyyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-
dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-oksohek- ‘

saanidiamidi

(1-(2-(2-adamantyyliamino) -2-oksoetyyli)-2-
okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-Né-metyyli-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—138 (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6—metyyli—2—(1—metyyli—1H—pyratsoli—3—karbok—é

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—139 (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6—metyyli—2—(1—metyyli—1H—pyratsoli—4—karbok—E

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—14O (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
E soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- ‘
N6—metyyli—2—(1—metyyli—1H—pyratsoli—5—karbok—§

samido) -5-oksoheksaanidiamidi
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soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2- (4d-metyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—142 (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
5 soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-5-okso-2-(1,2,5-tiadiatsoli-3-kar-

boksamido) heksaanidiamidi

1I-143 (S)-2-(4-jodi-l-metyyli-1H-pyratsoli-5-karbok- |
: samido) -N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- :
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—144 (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- 5
| soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-
(1-metyyli-1H-pyratsoli-5-karboksamido)-5-ok-

soheksaanidiamidi

EII—145 (S)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok- 5
: soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-
(4-metyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5-karboksamido) -

5-oksoheksaanidiamidi

EII—146 (S)—2—(bentsofuraani—Z—karboksamido)—Nl—(1—(2—§
’ ((1R, 2R, 4S)-bisyklo[2.2.1]heptan-2-yyliamino)- |
2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3- ‘

yyli)-5-oksoheksaanidiamidi

EII—147 (S)-N1-(1-(2-((1R,2R,48)-bisyklo[2.2.1]heptan-
: 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—E

pyridin-3-yyli)-2-(3-metyylibentsofuraani-2-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—148 (S)—2—(bentsofuraani—Z—karboksamido)—Nl—(1—(2—é
: ((1S,2R, 4R) -bisyklo[2.2.1]heptan-2-yyliamino) - |
2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3- ‘
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EII—149 (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
: 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—E
pyridin-3-yyli)-2-(3-metyylibentsofuraani-2- ‘

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

éII—lSO (S)-2- (bentsofuraani-2-karboksamido)-5-okso-
| N1-(2-okso-1-(2-o0kso-2-((1R,2S5,4R)-1,7,7-tri-
metyylibisyklo[2.2.1]heptan-2-yy- 5
liamino)etyyli)—1,2—dihydropyridin—3—yyli)hek—é

saanidiamidi

II-151 (S)-2-(3-metyylibentsofuraani-2-karboksamido)- |
é 5-okso-N1-(2-okso-1-(2-okso-2-((1R,2S,4R) - 5
1,7, 7-trimetyylibisyklo[2.2.1]heptan-2-yy- :
liamino)etyyli)—1,2—dihydropyridin—3—yyli)hek—é

saanidiamidi

EII—152 (S)-N1-(1-(2-((1R,2R,48)-bisyklo[2.2.1]heptan- .
: 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—§

pyridin—B—yyli)—N6—metyyli—2—(4—metyyli—l,2,3—é
tiadiatsoli-5-karboksamido)-5-oksoheksaani- |
diamidi

EII—153 (S)—Nl—(l—(2—((1R,2R,4S)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—;
| 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—é
pyridin—B—yyli)—N6—metyyli—2—(1—metyyli—lH—py—é

ratsoli-5-karboksamido)-5-oksoheksaanidiamidi

EII—154 (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
| 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—é
pyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2- (4d-metyyli-2- :
(trifluorimetyyli)tiatsoli-5-karboksamido)-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—155 (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
5 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—E
pyridin—B—yyli)—Z—(2,5—diklooritiofeeni—B—kar—E

boksamido) -N6-metyyli-5-oksoheksaanidiamidi

EII—156 (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—E
: 2-yyliamino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2- :




43

dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-2- (4-me-
tyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5-karboksamido)-5-ok-

soheksaanidiamidi

EII—157 (8)-N1-(1-(2-((1S,2R,4R)-bisyklo[2.2.1]heptan- ;
: 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—E

pyridin-3-yyli)-Né6-metyyli-2-(l-metyyli-1H-
1,2,3-triatsoli-5-karboksamido)-5-oksoheksaa-
nidiamidi

EII—158 (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
| 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—é
pyridin—B—yyli)—N6—metyyli—2—(1—metyyli—lH—py—é

ratsoli-5-karboksamido)-5-oksoheksaanidiamidi

EII—159 (S)-Nl-metyyli-5-(4d-metyyli-2-(trifluorime-
| tyyli)tiatsoli-5-karboksamido)-2-okso-N6- (2= |
okso—l—(2—okso—2—((1R,ZS,4R)—1,7,7—trimetyyli—é
bisyklo[2.2.1]heptan-2-yyliamino)etyyli)-1,2- |

dihydropyridin-3-yyli)heksaanidiamidi

EII—16O (S)-2-(2,5-diklooritiofeeni-3-karboksamido) -

| N6-metyyli-5-okso-N1-(2-okso-1-(2-okso-2- :
((1R,ZS,4R)—1,7,7—trimetyylibisyklo[2.2.1]hep—é
tan-2-yyliamino)etyyli)-1,2-dihydropyridin-3- :

yyli)heksaanidiamidi

EII—161 (S)-Nl-metyyli-5-(4-metyyli-1,2,3-tiadiatsoli- .
| 5-karboksamido) -2-0kso-N6- (2-okso-1- (2-okso-2-
((1R,ZS,4R)—1,7,7—trimetyylibisyklo[2.2.1]hep—é
tan-2-yyliamino)etyyli)-1,2-dihydropyridin-3- :

yyli)heksaanidiamidi

EII—162 (S)-Nl-metyyli-5-(l-metyyli-1H-1,2,3-triat-

| soli-5-karboksamido) -2-okso-N6- (2-okso-1- (2-
okso-2-((1R,2S8,4R)-1,7,7-trimetyyli-
bisyklo[2.2.1]heptan-2-yyliamino)etyyli)-1,2-

dihydropyridin-3-yyli)heksaanidiamidi
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EII—163 (S)-Nl-metyyli-5-(l-metyyli-1H-pyratsoli-5-

| karboksamido) -2-okso-N6- (2-okso-1- (2-okso-2- 5
((1R,ZS,4R)—1,7,7—trimetyylibisyklo[2.2.1]hep—é
tan-2-yyliamino)etyyli)-1,2-dihydropyridin-3- |

yyli)heksaanidiamidi

EII—164 (2S)-2-(4-tert-butyyli-1H-pyrroli-3-karboksa-
: mido) -Né6-metyyli-N1-(1-(2-(l-adamantyy-
liamino)etyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-

yyli)-5-oksoheksaanidiamidi

EII—165 (25)—2—(4—syano—1—metyyli—1H—pyrroli—2—karbok—é
: samido)-N6-metyyli-N1-(1-(3-(l-adamantyy- i
liamino)propyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—§

EII—166 (S)-N1-(1-(3-(2-adamantyyliamino)-3-oksopro- :
: pyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-(5-
metoksioksatsoli—2—karboksamido)—N6—metyyli—5—§

oksoheksaanidiamidi

EII—167 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1l.1l]pentan-1-yy- :
5 liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E
din-3-yyli)-N6-metyyli-2- (3-metyylibentsofu-

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

11-168 (S)-2-(2-asetyylioksatsoli-4-karboksamido)-N1- |
: (1-(2-(bisyklo[l.1.1]pentan-1-yyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- :

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—169 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.1l.1]heksan-1-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E
din-3-yyli)-N6-metyyli-2- (3-metyylibentsofu-

raani-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—17O (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.1.1]lheksan-1-yy- ‘
: liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—§
din-3-yyli)-2-(2-isopropyylicksatsoli-5-kar- ‘

boksamido) -N6-metyyli-5-oksoheksaanidiamidi
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EII—171 (2S) -2- (bentsofuraani-2-karboksamido)-N1-(1-
: (2= (bisyklo[3.2.1]oktan-8-yyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—172 (28)-N1-(1-(2-(bisyklo[3.2.1]oktan-8-yy- ‘
5 liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—§
din-3-yyli)-2- (3, 5-dimetyyli-isoksatsoli-4- :

karboksamido)—N6—metyyli—5—oksoheksaanidiamidiE

EII—173 (S)-N1-(1-(2-(5-karboksi-2-aminoadamantaani) -
: 2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-
yyli)-Né-metyyli-2- (d-metyylipyrimidiini-5-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—174 (28)-N1-(1-(2-(4-aminocadamantaani-N, N-dime-
| tyyli-l-karboksamidi)-2-oksoetyyli)-2-okso-
1,2-dihydropyridin-3-yyli)-N6-metyyli-5-okso-
2-(1,2,3,4-tetrahydronaftaleeni-2-karboksa-

mido)heksaanidiamidi

EII—175 (S)-2-((S)-1,4-diatsabisyklo[2.2.2]oktaani-2-
: karboksamido)—N6—tert—butyyli—Nl—(1—(2—(2—ada—§
mantyyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihyd—§

ropyridin-3-yyli)-5-oksoheksaanidiamidi

EII—176 (S)-Nl-tert-butyyli-5-(1H-indoli-3-karboksa-
5 mido)-N6-(1-(2- (2-adamantyyliamino)-2-ok- ‘
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-2-

oksoheksaanidiamidi

EII—177 (S)-Nl-tert-butyyli-Né-(1-(2- (2-adamantyy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E
din-3-yyli)-5- (6-metyyli-imidatso[2,1-bltiat-

soli-3-karboksamido)-2-oksoheksaanidiamidi

%II—178 (S)-2- (bentso[d]tiatsoli-2-karboksamido)-N1-

| (1-(2-((15,2R,4R)-bisyklo[2.2.1]heptan-2-yy- ‘
liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-syklopentyyli-5-oksoheksaani- E

diamidi
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EII—179 (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
| 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—é
pyridin-3-yyli)-N6-syklopentyyli-2- (imi- §
datso[2,1l-bltiatsoli-6-karboksamido)-5-okso-

heksaanidiamidi

EII—lBO (S)—Nl—(l—(2—((1S,2R,4R)—bisyklo[Z.Z.l]heptan—é
| 2—yyliamino)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydro—é
pyridin-3-yyli)-N6-syklopentyyli-2- (4-hyd- |
roksi-6-(trifluorimetoksi)kinoliini-3-karbok-

samido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—181 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- :
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-2-(kinnoliini-3-karboksamido)-N6- :
sykloheksyyli-5-oksoheksaanidiamidi

EII—182 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- :
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né6-sykloheksyyli-2-(3-etyylibent- :
sofuraani-2-karboksamido)-5-oksoheksaani-
diamidi

EII—183 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-sykloheksyyli-2-(l-etyyli-1H- |

indoli-2-karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

%II—184 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din—B—yyli)—N6—sykloheksyyli—2—(2—metyyli—1,8—é
naftyridiini-3-karboksamido)-5-oksoheksaani- E

diamidi

%II—185 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.1.1]lheksan-1-yy- :
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-metyyli-5-okso-2-(1,2,3,4-tet- |
rahydrokinoliini-6-karboksamido)heksaani-

diamidi
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(S)—Nl—(1—(2—(2—karboksi—2—amino—5—(trifluori—é
metyyli)adamantaani)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—;
dihydropyridin—B—yyli)—N6—metyyli—5—okso—2—(3—é
okso-1,2,3,4-tetrahydroisokinoliini-6-karbok-

samido) heksaanidiamidi

(8)-N1-(1-(2-(5-etyyliadamantaani-2-amino)-2-
oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§
N6-metyyli-2- (1, 6-naftyridiini-2-karboksa- :

mido) -5-oksoheksaanidiamidi

II-188

(S)-N1-(1-(2-(bisyklo[2.1.1]lheksan-1-yy- ‘
liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E
din-3-yyli)-Né-metyyli-2- (2, 6-naftyridiini-1-

karboksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

(S)-2-(4-amino-1,2,5-oksadiatsoli-3-karboksa-

mido)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- ‘
liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-metyyli-5-oksoheksaanidiamidi :

(S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1l.1l]pentan-1-yy- :
liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-2- (6~ (dimetyyliamino)bentsofu- |
raani—2—karboksamido)—N6—metyyli—5—oksoheksaa—;
nidiamidi :
(S)—2—(2—asetamidotiatsoli—5—karboksamido)—Nl—é
(1—(2—(bisyklo[1.1.1]pentan—l—yyliamino)—2—ok—é
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli) - |

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

T1-192

(S)—N4—(1—(1—(2—(bisyklo[1.1.1]pentan—l—yyliamE
ino)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin- :
3-yyliamino)-6- (metyyliamino)-1,5, 6-triokso-

heksan-2-yyli)-1H-pyrroli-2, 4-dikarboksamidi

(S)-N1-(1-(2-(l-asetyyliamino-4-aminoadaman-
taani)-2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyri-
din-3-yyli)-Né-metyyli-5-okso-2- (5-sulfamoyy-

lifuraani-3-karboksamido)heksaanidiamidi
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II-194 (S)-2- (bentsofuraani-5-karboksamido)-N1-(1-(2- |
: (l-asetyyliamino-4-aminoadamantaani)-2-ok- :
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

1I-195 (S)-2- (bentsofuraani-6-karboksamido)-N1-(1-(2- |
: (4—aminoadamantaani-l-karboksamidi)-2-ok- ‘
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—196 (S)-N1-(1-(2-(4-aminoadamantaani-l-karboksa- ‘
| midi)—2—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—é
3-yyli)-Né-metyyli-2-(3-(l-metyylisyklopro- |
pyyli)-1,2,4-oksadiatsoli-5b-karboksamido)-5-

oksoheksaanidiamidi

EII—197 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- :
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-metyyli-2-(b-metyyli-1,2,4-0k- :
sadiatsoli-3-karboksamido)-5-oksoheksaani-
diamidi

EII—198 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—é
din-3-yyli)-Né-metyyli-5-okso-2-(1,2,3- |

tiadiatsoli-4-karboksamido)heksaanidiamidi

EII—199 (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- ‘
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E
din-3-yyli)-Né-metyyli-5-okso-2-(1,2,4- :

tiadiatsoli-5-karboksamido)heksaanidiamidi

EII—ZOO (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1.1l]pentan-1-yy- ‘
: liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—§
din-3-yyli)-Né-metyyli-5-okso-2-(1,3,4- 5

tiadiatsoli-2-karboksamido)heksaanidiamidi

EII—ZOl (S)-N1-(1-(2-(bisyklo[l.1l.1l]pentan-1-yy- ‘
: liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E

din-3-yyli)-2-(4-syklopropyyli-1,2,3-
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tiadiatsoli—5—karboksamido)—N6—metyyli—5—okso—é

heksaanidiamidi

EII—ZOZ (S)-2-(4-svyklopropyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5- ‘
: karboksamido)—Nl—(1—(2—(2—adamantyyliamino)—2—§
oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—§

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—ZOB (8)-2-(4-isopropyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5-kar- |
: boksamido)—Nl—(l—(2—(2—adamantyyliamino)—2—ok—§
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)- :

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—204 (S)-2-(4-etyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5-karboksa-
E mido)-N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-
soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—205 (S)-2-(4-formyyli-1,2,3-tiadiatsoli-5-karbok-
: samido) -N1-(1-(2-(2-adamantyyliamino)-2-ok-

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-

N6-metyyli-5b-oksoheksaanidiamidi

EII—206 (S)-2-(4- (hydroksimetyyli)-1,2,3-tiadiatsoli- :
5 5—karboksamido)—Nl—(1—(2—(2—adamantyyliamino)—E

2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-

soetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyridin-3-yyli)-
N6-metyyli-2-(l-metyyli-1H-imidatsoli-5-kar-

boksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—208 (S)-N1-(1-(2-(((1S,2R,58)-6,6-dimetyyli-

| bisyklo[3.1.1]heptan-2-yyli)metyyliamino)-2- ‘
oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—é
N6-metyyli-2-(l-metyyli-1H-imidatsoli-2-kar- :

boksamido) -5-oksoheksaanidiamidi

EII—209 (S)-N1-(1-(2-(((1R,2R,5R) -6, 6-dimetyyli-
5 bisyklo[3.1.1]heptan-2-yyli)metyyliamino)-2-
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oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyridin—3—yyli)—é
2—(1H—imidatsoli—4—karboksamido)—N6—metyyli—5—E

oksoheksaanidiamidi

EII—ZlO (S)-N1-(1-(2-(3,5-dimetyyliadamantaani-1-
: amino) -2-oksoetyyli)-2-okso-1,2-dihydropyri-

din—B—yyli)—N6—metyyli—2—(1—metyyli—lH—imidat—E

soli-b-karboksamido)-5-oksoheksaanidiamidi

I1-211 (S)-N1-(1-(2-(3,5,7-trimetyyli-1-adamantyy- :
| liamino)—Z—oksoetyyli)—2—okso—1,2—dihydropyri—E

din—B—yyli)—N6—metyyli—2—(1—metyyli—lH—imidat—é

soli-b-karboksamido)-5-oksoheksaanidiamidi

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

10. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka kasittaa
jonkin patenttivaatimuksista 1-9 mukaisen yhdisteen ak-
tiivisena ainesosana yhdessd vahintdan yvhden farmaseut-
tisesti hyvaksyttavan kantaja-aineen, apuaineen ja/tai
laimennusaineen kanssa.

11. Jonkin patenttivaatimuksista 1-9 mukainen
vhdiste kaytettavaksi ladketieteessa.

12. Jonkin patenttivaatimuksista 1-9 mukainen
vhdiste tail patenttivaatimuksen 10 mukainen farmaseut-
tinen koostumus kaytettavaksi autoimmuuni- ja tulehdus-
salrauksien, verisuonisairauksien, fibroottisten sai-
rauksien, maksasairauksien, kolestaattisten maksasai-
rauksien, sydvan, neurodegeneratiivisten sairauksien,
silmédsairauksien ja ihohairididen hoidossa tai ennalta-
ehkaisyssa.

13. Yhdiste tai farmaseuttinen koostumus kay-
tettavaksi patenttivaatimuksen 12 mukaisesti, Jjossa

autoimmuuni- ja tulehdussairaudet kasittavat
multippelisklerocosin, keliakian, Duhring-Brocgin taudin
(dermatitis herpetiformis), gluteeniataksian, gluteeni-
neuropatian, diabeteksen, nivelreuman, Gravesin taudin,
tulehduksellisen suolistosairauden, systeemisen lupus

erythematosuksen, psoriaasin Jja ientulehduksen; Jjossa
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verisuonisairaudet kasittavat ateroskleroosin, tromboo-
sin, verisuonten jaykkyyden; jossa fibroottiset sairau-
det wvaikuttavat keuhkoihin, munuaisiin, maksaan, ihoon
tai suolistoon, kuten kystinen fibroosi, munuaisfib-
roosi Jja diabeettinen nefropatia, suolistofibroosi,
idiopaattinen keuhkofibroosi, maksafibroosi; jossa mak-
sasalraudet kasittavat alkoholiperdisen maksatulehduk-
sen, alkoholiperdisen rasvamaksatulehduksen, ei-alkoho-
liperdaisen rasvamaksatulehduksen, ei-alkoholiperdisen
rasvamaksasairauden, maksakirroosin, autoimmuunihepa-
tiitin tai maksatulehduksen; Jjossa kolestaattiset mak-
sasalraudet kéasittavat primaarisen biliaarisen kolan-
giitin ja primaarisen skleroscoivan kolangiitin; Jjossa
syopa kasittaa glioblastooman, melanooman, haimasydvan,
munuaissolukarsinooman, meningeooman Ja rintasydvan,
jossa neurodegeneratiiviset sairaudet kasittavat Par-
kinsonin taudin, Huntingtonin taudin tai Alzheimerin
taudin, Jossa silmasairaudet kasittavat glaukooman,
kaihin, makularappeuman tai uveiitin; ja jossa ihohai-
riot kasittavat aknen, psoriaasin, arpeutumisen ja ihon
ikdantymisen.

14. Yhdiste tai farmaseuttinen koostumus kay-
tettavaksi jonkin patenttivaatimuksista 12 ja 13 mukai-
sesti keliakian hoidossa tai ennaltaehk&disyssa.

15. Menetelmd patenttivaatimuksen 1 tai 4 mu-
kaisen kaavan (Ib) mukaisen vyhdisteen tuottamiseksi,
kasittaen:

Vaihe 1B: jarjestetaan vyhdiste 4b
O
AcO .R
N

R7
3
PG\H OH
o 4b:
Vaihe 2B: suoritetaan vyhdisteen 4b kytkenta-

reaktio yhdisteen 5 kanssa
O
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jotta saadaan yhdiste 6b

0
AcO LLN,RG
EH o
PG?S N\H/:L!?,L\w
o L 6b:

Vaihe 3B: poistetaan suojaus aminosuojaryh-

masta PG?, jotta saadaan yhdiste 7b

AcO
RT

o9
N ;LN,LR3
o [v¢J 7b;

Vaihe 4B: suoritetaan vyhdisteen 7b kytkenta-

HoN

reaktio karboksyylihapon (R°-CO,H 8) kanssa, jotta saa-
daan vyhdiste %b

AcO .R®
10 Vaihe b5B: suoritetaan vhdisteen 9b hapetusre-
aktio, Jotta tuotetaan yhdiste, jolla on kaava (Ib)
@] (@]

H
Rz)J\H N\ﬁj\rL\RS

jossa L, R?, R3, R® ja R’ tarkoittavat samaa

1

kuin patenttivaatimuksessa 1 on maaritelty, ja PG?® on

15 aminosuojaryhma.
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