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PATENTTIVAATIMUKSET

1.  Minkd tahansa kaavan (Ia')-(Ii') mukainen yhdiste:
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R5
OR®

N
N|)§N =
RS
\wl)\)\wl NS R7
R® R? R R1® (1),

tai sen tautomeeri tai yhdisteen tai tautomeerin farmaseuttisesti hyvéksyttava suola,:
jolloin

R! on H tai Ci-Cs-alkyyli;

kukin R2, R3, R*ja R® on valittu itsendisesti ryhmisté, jonka nuodostavat: H,
halogeeni, syaani, Ci-Ce-alkoksyyli, Ce-Cio-aryyli, OH, NR*R®, C(O)NR?R®,
NR?C(O)R®, C(O)OR?, OC(O)R? OC(O)NR?RP, NR*C(O)ORP®, C3-Cs-sykloalkyyli, 4-7-
jaseninen heterosykloalkyyli, 5-6-jaseninen heteroaryyli, C1-Ce-alkyyli, C2-Cs-alkenyyli
ja C1-Ce-alkynyyli, jolloin Cs-Cio-aryyli, C3-Cg-cykloalkyyli, 4-7-jaseninen
heterosykloalkyyli, 5-6-jaseninen heteroaryyli, C1-Cs-alkoksyyli, C1-Cs-alkyyli, C2-Ce-
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2
alkenyyli ja C2-Cs-alkynyyli ovat kukin valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla

seuraavista halogeeni, OR?, tai NR?R®, jossa kukin seuraavista R* ja R? on itsensisesti H
tai C1-Ce-alkyyli;

R® on C;-Cs-alkyyli, joka on valinnaisesti substituoitu yhdell4 tai useammalla
seuraavista: halogeeni, syaani, hydroksyyli tai Ci-Cs-alkoksyyli;

R7 on -Q*-T? | jossa Q? on sidos ja T? on 5-10-jdseninen heteroaryyli tai 4-12-
jaseninen heterosykloalkyyli, jolloin 5-10-jaseninen heteroaryyli tai 4-12-jaseninen
heterosykloalkyyli on valinnaisesti substituoitu yhdell4 tai useammalla -Q3 -T?:la, jolloin
kukin Q? on itsendisesti sidos tai Ci-Cs-alkyleenilinkkeri, jolloin kukin on valinnaisesti
substituoitu yhdella tai useammalla seuraavista halogeeni, syaani, hydroksyyli tai C-Cs-
alkoksi, ja kukin T on itsendisesti valittu ryhmasté, jonka muodostavat H, halogeenti,
syaani, C1-Cs-alkyyli, C2-Cs-alkenyyli, C2-Cs-alkynyyli, C5-Cs-sykloalkyyli, Ce-Cio-
aryyli, 4-7-jaseninen heterosykloalkyyli, joka siséltdd 1-4 heteroatomia valittuna joukosta
N, Oja S, 5-6-jaseninen heteroaryyli, ORf, C(O)Rf, C(O)OR!, OC(O)R{, S(O).Rf, NR'Rg,
OC(O)NRR&, NRIC(O)OR2, C(O)NRR?, ja NRIC(O)RE, jolloin kukin seuraavista Rf ja
R on itsendisesti H, Cs-Cs-sykloalkyyli tai Ci-Cs-alkyyli, joka on valinnaisesti
substituoitu C3-Cs-sykloalkyylilla, jossa C3-Cs-sykloalkyyli, Cs-Cio-aryyli, 4-7-jdseninen
heterosykloalkyyli tai 5-6-jaseninen heteroaryyli on valinnaisesti substituoitu yhdell4 tai
useammalla seuraavista halogeeni, syaani, hydroksyyli, C1-Cs-alkyyli, C2-Cs-alkenyyli,
C»-Cs-alkynyyli, tai Ci-Cs-alkoksiy tai -Q3-T> on okso;

R® on H tai Ci-Ces-alkyyli;

R’ is -Q*-T*, jossa Q* on sidos tai C1-Cs-alkyleeni, C>-Cs-alkenyleeni tai C»-Ce-
alkynyleenilinkkeri, joista kukin on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla
seuraavista halogeeni, syaani, hydroksyyli tai C1-Cs-alkoksyyli, ja T* on H, halogeeni,
ORP NR'R!, NRI'C(O)R!, C(O)NR'R! C(O)R!, C(O)OR", NR'C(O)OR!, OC(O)NR'R!,
S(0):R", S(O)NR"R! tai R? jossa kukin R" ja R on itseniisesti H tai C1-Cs- alkyyli ja
R5? on C3-Cs-sykloalkyyli,Cs-Cro-aryyli, 4-12-jdseninen heterosykloalkyyli, joka sisiltid
1-4 heteroatomia valittuna joukosta N, O ja S, tai 5-10-jdseninen heteroaryyli, ja R on
valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla -Q3-T>:114 , jolloin kukin Q® on
itsendisesti sidos taiC1-Cs-alkyleenilinkkeri, joista kukin on valinnaisesti substituoitu
yhdella tai useammalla seuraavista: halogeeni, syaani, hydroksyyli tai Ci-cs-alkoksi, ja
kukin T4 on itsendisesti valittu ryhmaéstd, jonka muodostavat H, halogeeni, syaani, Ci-Ce-

alkyyli, C>-Cs-alkenyyli, C»-Ce-alkynyyli, C3-Cg-sykloalkyyli, Cs-Cio-aryyli, 4-7-
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3
jaseninen heterosykloalkyyli, joka sisdltdd 1-4 heteroatomia valittuna joukosta N, O ja S,

5-6-jaseninen heteroaryyli, ORI, C(O)R!, C(O)ORJ, OC(O)R!, S(O):R}, NRIRK,
OC(O)NRIRK, NRIC(O)ORK, C(O)NRI/REK, ja NRIC(O)RK, jolloin kukin seuraavista Ri ja
R¥ on itsendisesti H tai C1-Cs-alkyyli; tai -Q3-T> on okso;

R!* on H, halogeeni, syaani, P(O)R'R™, C-Cg-alkyyli, C>-Cs-alkenyyli, C»-Ce-
alkynyyli, Cs-Ciz2-sykloalkyyli, 4-7-jaseninen heterosykloalkyyli, 5-6-jdseninen
heteroaryyli tai -OR®, jolloin C1-Cs-alkyyli, C2-Cs-alkenyyli tai C,-Cs-alkynyyli on
valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla seuraavista halogeeni tai OR®, ja kukin
seuraavista R ja R™ on itsendisesti C1-Cs-alkyyli; ja

R' on H, halogeeni, syaani tai -OR®.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin korkeintaan yksi ryhmistd R3 ja R’

ei ole H.

3. Jonkin edellisen patenttivaatimuksen mukainen yhdiste, jolloin ® on H tai

halogeeni, jolloin edullisesti R* on H

4. Jonkin edellisistd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin

R® on Ci-Cs-alkyyli; ja tai

o @

korkeintaan toinen seuraavista R* ja R> ei ole H; ja/tai

vihintddn yksi seuraavista R* ja R ei ole H; ja/tai

e o

R* on H, C1-Cs-alkyyli tai halogeeni; ja/tai
korkeintaan toinen seuraavista R? ja R ei ole H; ja/tai
vihintddn yksi seuraavista R? ja RS ei ole H; ja/tai

R? on H, C1-Cs-alkyyli tai halogeeni; ja/tai

R5 on Ci-Cs-alkyyli.

O

5. Jonkin edellisistd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin R® on

substituoimaton Ci-Cg-alkyyli.

6. Jonkin edellisistd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin
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T? on valittu seuraavista

My g
N:N

4
a. T2 on 4-12-jaseninen heterosykloalkyyli, joka sisiltida 1-4 heteroatomia

valittuna joukosta N, O ja S, joka on valinnaisesti substituoitu yhdella tai
useammalla -Q3-T3:1la ; tai

b. T? on 8-12-jaseninen bisyklinen heterosykloalkyyli, joka kasittdd 5- tai 6-
jédsenisen aryyli- tai heteroaryylirenkaan fuusioituneena ei-aromaattiseen
renkaaseen; tai

c. T? on 8-12-jdseninen bisyklinen heterosykloalkyyli, joka kisittda 5- tai 6-
jédsenisen aryyli- tai heteroaryylirenkaan fuusioituneena ei-aromaattiseen
renkaaseen, jossa 5- tai 6-jdseninen aryyli- tai heteroaryylirengas on
kytketty Q*:een; tai

d. T? on 5-10-jdseninen heteroaryyli.

Jonkin edellisen patenttivaatimuksen mukainen yhdiste, jolloin

N HN -N
=N =Ny HN /\> m HN
N2 NH - 34

/N\ "“L\;
T hhakhhe Hm (o Iy
Nx NJ N N ™ N

3 N:N,

H

3
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b.  T? on valittu seuraavista
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PN P N N N
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SN | ja ndiden tautomeerit, joista kukin on valinnaisesti

substituoitu yhdella tai useammalla -Q3-T3 1la; tai
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NJ

useammalla Q*-T?:11a; tai

/N\
T? on valittu seuraavista > , » ja ndiden tautomeerit, joista

kukin on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla Q3-T>:1la.

- ja nédiden tautomeerit, joista kukin on valinnaisesti substituoitu yhdell4 tai

C.

8. Jonkin edellisistéd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin
a.  Qonitseniisesti sidos tai C1-Cs-alkyleenilinkkeri, joista kukin on
valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla seuraavista: halogeeni,
syaani, hydroksyyli tai Ci-Cs-alkoksi, ja kukin T? on itsendisesti valittu
ryhmésté, jonka muodostavat H, C1-Ce-alkyyli, Cs;-Cs-sykloalkyyli, 4-7-
jdseninen heterosykloalkyyli, OR!, C(O)Rf, C(O)OR!, NR'R& C(O)NR'R® ja
NRIC(O)Re, missi C3-Cs-sykloalkyyli tai 4-7-jaseninen heterosykloalkyyli
on valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla halogeenilla, syaanilla,

hydroksyylilld, C1-Ce-alkyylla tai Ci1-Cs-alkoksilla; tai
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b.

6
kukin Q° on itsendisesti C1-Cs-alkyleenilinkkeri, ja kukin T* on

itsendisesti NR'RE, jolloin kukin seuraavista Rf ja R on itsendisesti H, C3-Cs-

sykloalkyyli tai C1-Cs-alkyyli, valinnaisesti substituoitu C3;-Cs-

sykloalkyylilla, missd Cs-Cs.-sykloalkyyli, Cs-Cio-aryyli, 4-7-jdseninen

heterosykloalkyyli tai 5-6-jaseninen heteroaryyli on valinnaisesti substituoitu

yhdella tai useammalla seuraavista halogeeni, syaani, hydroksyyli, C1-Ce-

alkyyli, C2-Cs-alkenyyli, C2-Cs-alkynyyli tai C1-Cs-alkoksi.

9. Jonkin edellisistéd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin

a.
b.
C.
d.

vihintdan yksi seuraavista R® ja R? on H; tai
kukin seuraavista R® ja R? on H; tai
R® on H; tai

R’ on -Q*-T* missd Q* on sidos tai Ci-Cs-alkyleenilinkkeri, joka on

valinnaisesti substituoitu yhdella tai useammalla seuraavista halogeeni,
syaani, hydroksyyli tai C1-Cs-alkoksyyli, ja T* on H, halogeeni, OR", NR'R',
NR!C(O)R!, C(O)NR'R!, C(O)RP, C(O)OR" tai R3? missi R5? on C3-Cs-

sykloalkyyli tai 4-7-jaseninen heterosykloalkyyli, ja R%? on valinnaisesti

substituoitu yhdell4 tai useammalla -Q3-T5:114.

10.  Jonkin edellisistd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin
(i) R’on Ci-Cs-alkyyli;
(ii) R on H, halogeeni tai Ci-Cs-alkyyli ja/tai

(iii)) R on halogeeni tai -OR®; ja/tai

(iv) R on H tai halogeeni; ja/tai

(v) R on halogeeni ja R'* on H; ja/tai
(vi) R on-OR®jaR!® on H; ja/tai

(vii) R on halogeeni ja R'> on halogeeni; ja/tai

viii) R on -OR® ja R' is halogeeni.
J 2

11.  Jonkin edellisistd patenttivaatimuksista mukainen yhdiste, jolloin yhdiste on valittu

seuraavassa taulukossa olevista yhdisteisti ja sen farmaseuttisesti hyvaksyttavista

suoloista:
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12.  Farmaseuttinen koostumus siséltden jonkin edellisistd patenttivaatimuksista

mukaista yhdistettd ja farmaseuttisesti hyvaksyttavaa kantaja-ainetta.

13.  Jonkin patenttivaatimuksista 1-11 mukainen yhdiste kaytettdvaksi ladkkeena.

14.  Jonkin patenttivaatimuksista 1-11 mukainen yhdiste kaytettavaksi verihairion
ehkaisyyn tai hoitoon estimélld metyylitransferaasientsyymia, joka on valittuseuraavista
EHMT1 ja EHMT2, jolloin edullisesti:

(1) verihdirio on sirppisoluanemia tai B-talassemia; ja/tai

(i1) verihéirio on hematologinen syopa, ja/tai

(1ii) syopé on lymfooma, leukemia, melanooma, rintasydpéd, munasarjasyopé,
hepatosellulaarinen karsinooma, eturauhassyopé, keuhkosyopé, aivosyopa tai

hematologinen syopa; ja/tai



45
(iv) hematologinen syopé on akuutti myelooinen leukemia (AML) tai krooninen

lymfaattinen leukemia (CLL); ja/tai

(v) lymfooma on diffuusi suurten B-solujen lymfooma, follikulaarinen lymfooma,
Burkittin lymfooma tai non-Hodgkinin lymfooma, ja/tai

(vi) syopa on krooninen myelooinen leukemia (CML), akuutti myelooinen
leukemia, akuutti lymfosyyttinen leukemia tai sekalinjainen leukemia tai

myelodysplastiset oireyhtymat (MDS).
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