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PATENTTIVAATIMUKSET
1. Yhdiste, jolla on kaava (I):
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jossa

kukin R, mik&ali 1l&snd, on valittu kulloinkin
erikseen ryhmasta, Jjoka koostuu: OR,-ryhmastd, halo-
geenista, (C,—C,)alkyylista;

R, ja R, ovat samanlaisia tai erilaisia ja
ovat kussakin tapauksessa kulloinkin erikseen
(Ci—Cg)alkyyli,

R, ja R, ovat samanlaisia tai erilaisia ja
ovat kussakin tapauksessa kulloinkin erikseen H tai
(Ci—Cglalkyyli;

tai

R, ja R, yhdessa typpiatomin kanssa, johon ne
on kytketty, muodostavat b5- tai 6-jasenisen het-
erosyklisen radikaalin,

jolloin vahintaan yksi muu renkaan hiiliatomi

mainitussa heterosyklisessa radikaalissa on korvattu
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valinnaisesti vahintadan vyhdella hetercatomilla, Jjoka

on valittu N-atomista, NH:sta,

kantaa wvalinnaisesti wvahint&aan

enttiryhmaa (=0) ; Jjolloin

radikaali on lisaksi

substituoitu

S- tai O-atomista Jja

yhtd -o

mainittu h

(C;—C¢)alkyyliryhmalla, ja R, ja R, ovat H;

tai

kso-substitu-

eterosyklinen

valinnaisesti

R, ja R, yhdessa muodostavat 5- tai 6-jadsenis-

en heterosyklisen radikaalin,

mainittu heterosyklinen

stituoitu wvalinnaisesti

joka kéasittada N-atomin;

radikaali on

lisaksi sub-

(C;—C;)alkyyliryvhmalla, R, on

(Ci—Cg)alkyyliryhma ja R, on H;

Rs on OR;;
R°® on wvalittu

atomista, OR,-ryhmasta,

R” on wvalittu

ryhméasta, Jjoka
(Ci—Cq)alkyylista,
geenialkyylista, (C,—C¢)hydroksialkyylista;

ryhméasta, Jjoka

atomista, (C,—C.)alkyylista;

p on nolla tai kokonaisluku 1-4;

koostuu: H-
(C;—Cs)halo-

koostuu: H-

ja sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola.

2. Patenttivaatimuksen 1

diste, jolloin hiileen (*)

figuraatio on (S) tai

(R)

keskukseen, Jjota kaavassa

(*):

joka on merkitty tahdella

viitaten st

(Ia)

edustaa

mukainen vyh-

liittyva absoluuttinen kon-

ereogeeniseen

hiiliatomi,
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3. Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2
mukainen yvhdiste, jolloin

R, jJa R, yhdessa typpiatomin kanssa, johon ne
on kytketty, muodostavat 4d-metyylipiperatsiini-1-yy-
liryhman;

R, ja R, ovat H;

R, R;, R, jJa p ovat kuten patenttivaatimuk-
sessa 1 on maaritelty;

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavat
suolat.

4, Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2
mukainen yhdiste,

jolloin:

R, ja R, yhdessad muodostavat b-jadsenisen het-
erosyklisen radikaalin, Jjoka kasittda N-atomin; main-
ittu heterosyklinen radikaali on lisdksi substituoitu
(Ci—Cq)alkyyliryhmalla, joka on metyyli; R, on
(Ci—Cq)alkyyliryhma, joka on metyyli, ja R, on H; ja
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R, R, R, ja p ovat kuten edelld on

maaritelty;

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavat
suolat.

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2

mukainen yhdiste,

jolloin:

R, ja R, ovat (C,—C.)alkyyli, Jjoka on metyyli,

R, ja R, ovat kumpikin erikseen H tai
(Ci—Cg)alkyyli, Joka on metyyli; ja

R, R;, R, jJa p ovat kuten patenttivaatimuk-
sessa 1 on maaritelty;

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavat
suolat.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5

mukainen yhdiste, jolloin:

R on -H;

R; on -OH;

R¢ on H;

tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavat
suolat.

7. Jonkin patenttivaatimuksista 1 tai 2

mukainen vhdiste, Jjoka on wvalittu luettelosta, Jjoka
koostuu:

3- {1- [4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d Jpyrimidin-1- yyliJetyyli}-4-
{3- [(4- metyylipiperatsin-1- yyli)metyyli]fenyyli}-1 H-
isokromen-l-onista;

3- (1- (4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]lpyrimidin-1- yyli)etyyli)-4-
(3- ((dimetyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H- isokromen-1-
onista;

3- {1- [4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H-pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-yyliJetyyli}-4-
{4-kloori-3-[ (dimetyyliamino)metyyli] fenyyli}-1H-isok-

romen-l-onista;
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3- {1- [4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]lpyrimidin-1- yyliJetyyli}-4-
{3-[(2R)-1-metyylipyrrolidin-2-yyli] fenyyli}-1H-1isok -
romen-l-onista;

3- {1- [4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]lpyrimidin-1- yyliJetyyli}-4-
{4- fluori-3- [ (4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli]fenyyli}-1H-isokromen-1l-onista;

3- (1- (4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]lpyrimidin-1- yyli)etyyli)-4-
(3- fluori-5- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1l-onista;

3- (1- (4- amino-3- (5- hydroksipyridin-3-
yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]lpyrimidin-1- yyli)etyyli)-4-
(3- (1- (dimetyyliamino)etyyli) fenyyli)-1H- isokromen-1-
onista

tai mainittujen farmaseuttisesti hyvaksytt-
avistad suoloista.

8. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vh-
diste, joka on wvalittu luettelosta, joka koostuu:

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-

yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin hydro-
bromidista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin hydroklor-
idista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin hemi-1, 5-

naftaleenidisulfonaatista;
(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyridin-3-yyli)-1H-pyratsolo[3,4-d]pyrimidin-1-
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yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin hemi-
sulfaatista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin tosy-
laatista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin mesy-
laatista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin 2-naf-
taleenisulfonaatista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin isetion-
aatista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-

sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-

yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-

yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin maleaatista;
(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-

yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-

yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1l-onin esylaatista;
(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-

yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-1-

yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin

pamoaatista;

hemi-
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y-

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin ksin
foaatista;

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin salysi
aatista;

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((4- metyylipiperatsin-
yyli)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin ben
soaatista.

9. Patenttivaatimuksen 1 mukainen
diste, joka on wvalittu luettelosta, joka koostuu:

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((di
metyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin h
drobromidista;

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro

k-

sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-

yyli)etyyli)-4- (3- ((di
metyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin h

drokloridista;

y-

k-

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((di
metyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H- isokromen-1- onin
mesylaatista;

(R) = Ja/tai (8)=-3-(1l-(4-amino-3- (5-hydro

k-

sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-

yyli)etyyli)-4- (3- ((di
metyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin

naftaleenisulfonaatista;

2—
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(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((di -
metyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H- isokromen-1- onin
maleaatista;

(R) - Ja/tai (S)-3-(1-(4-amino-3- (5-hydrok-
sipyrid in-3- yyli)-1H- pyratsolo[3,4- d]pyrimidin-1-
yyli)etyyli)-4- (3- ((di -
metyyliamino)metyyli) fenyyli)-1H-isokromen-1-onin esy-
laateista.

10. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka

kasittad jonkin patenttivaatimuksista 1—9 mukaisen vyh-
disteen seoksessa yhden tai useamman farmaseuttisesti
hyvaksyttavan kantaja-aineen tai apuaineen kanssa.

11. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka
kasittad jonkin patenttivaatimuksista 1—9 mukaisen vyh-
disteen vhdistelmdssa vhden tai useamman wvaikuttavan
alneen kanssa.

12. Jonkin patenttivaatimuksista 1-9
mukainen yvhdiste kaytettavaksi laadkkeena.

13. Jonkin patenttivaatimuksista 1-9
mukainen vhdiste kaytettavaksi sellaisen hengitystie-
sairauden hoidossa, Jjoka on vhteydessa PI3K-entsyy-
mimekanismeihin ja on wvalittu idiopaattisesta kroon-
isesta yskastada, yskavarianttiastmasta, rintakehdn kas-
vaimeen tai keuhkosyodpaan liittyvasta yskasta, viruk-
sen aiheuttamasta yskasta tai virustartunnan
Jjalkeisesta yskasta, yvldhengitysteiden yskaoirey-
htymasta (UACS), takanielun limaisuuteen 1liittyvasta
yskastda, mahalaukun Ja ruokatorven refluksitautiin
(sekd happo- ettd ei-happorefluksiin) liittyvasta
yskasta, astmasta, kroonisesta keuhkoputkitulehduks-
esta, kroonisesta keuhkoahtaumataudista (COPD) ja in-
terstitiaalisesta keuhkotaudista.

14. Yhdiste kaytettavaksi patent

tivaatimuksen 13 mukaisesti, jolloin PI3K-entsyy-
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mimekanismeihin 1liittyva sairaus on astma tai kroon-
inen keuhkoahtaumatauti COPD.

15. Yhdiste kaytettavaksi patent-
tivaatimuksen 13 mukaisesti, jolloin PI3K-entsyy-
mimekanismeihin liittyva sairaus on idiopaattinen
keuhkofibroosi (IPF), yska ja krooninen yska.

16. Patenttivaatimuksen 10 mukainen
farmaseuttinen formulaatio inhalaatiota wvarten kuivan
Jjauheen muodossa, Jjolloin mukana on kantaja-aine, joka
kasittaa vyvhden tai useamman farmaseuttisesti hyvak-
syttavan apuaineen karkeita hiukkasia, Jja 1lisaksi
valinnaisesti mukana on lisdaine, Jjolla on voitelevia
tai tarttumista estaviad ominaisuuksia.

17. Patenttivaatimuksen 16 mukainen
farmaseuttinen formulaatio, Jjolloin karkeiden
hiukkasten massahalkaisija on 30—500 mikronia.

18. Jauheinhalaattorilaite, Jjoka on
taytetty patenttivaatimuksen 16 tai 17 mukaisella
farmaseuttisella formulaatiolla.

19. Pakkaus, Jjoka kasittaa patent-
tivaatimuksen 16 tai 17 mukaisen farmaseuttisen for-
mulaation ja jauheinhalaattorilaitteen.

20. Patenttivaatimuksen 10 mukainen
farmaseuttinen formulaatio 1inhalaatiota wvarten pon-
nekaasuttoman farmaseuttisen formulaation muodossa,
jolloin mainittu vhdiste tai sen suola on liuotettu
tai suspendoitu vesipitoiseen vehikkeliin, Jjolloin
koostumus kadsittda wvalinnaisesti 1lisdksi farmaseut-
tisesti hyvaksyttavia apuaineita.

21. Pakkaus, Jjoka kasittaa patent-
tivaatimuksen 20 mukaisen farmaseuttisen formulaation

Jja sumuttimen.
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