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Patenttivaatimukset

1. Yhdiste, jolla on kaava:

R, _O
N\

~S<
N ] N (CHz)n—Q>—(R2)1_4

R? (M
jolloin
R' on heteroaryylirengas, jossa on 5-6 rengasjasenta ja 1—4 heteroatomia,
joista kukin on valittu itsenaisesti rynmésta, jonka muodostavat N, O ja S,
jotka on valinnaisesti substituoitu 1—-4 ryhmalla, joista kukin on valittu
itsenadisesti R1a:sta;
kukin R'@ on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, C1-6-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN, N-
oksidi, Cs-s-sykloalkyyli ja Cs-s-heterosykloalkyyli;
rengas J on valittu ryhmasta, jonka muodostavat sykloalkyylirengas,
heterosykloalkyylirengas, aryylirengas ja heteroaryylirengas, jolloin
heterosykloalkyyli- ja heteroaryylirenkaissa on 5-6 rengasjasenté ja 1-4
heteroatomia, joista kukin on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat
N, Ojas;
kukin R? on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat vety, C1-e-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, C1-s-alkyyli-
Ci-s-alkoksi, -CN, -OH, -NR?2R?* -C(O)R?3, -C(O)OR?, -C(O)NR?2R? -
SR?2 -§(0O)R?, -§(0)2R??, Cs-s-sykloalkyyli ja Cs_s-heterosykloalkyyli, jolloin
heterosykloalkyyliryhméat on valinnaisesti substituoitu 1-4 R2-ryhmalla;
vaihtoehtoisesti kaksi R2-ryhmé&a, jotka ovat liittyneet samaan hiileen,
yhdistyvat muodostaen oksoryhmén (=0);
vaihtoehtoisesti kaksi R?-ryhmaa yhdistyvat muodostaen

heterosykloalkyylirenkaan, jossa on 56 rengasjasenta ja 1-3 heteroatomia,
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joista kukin on valittu itsenaisesti rynmésta, jonka muodostavat N, O ja S,
jolloin heterosykloalkyylirengas on valinnaisesti substituoitu 1-3 R2-
ryhmalla;

R?2 ja R?® on kukin valittu itsenaisesti rynméasta, jonka muodostavat vety ja
Ci-s-alkyyli;

kukin R2¢ on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, halogeeni,
hydroksi, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN ja -NR%2R2;

kukin R?4 on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat vety ja C1-6-
alkyyli, tai kaksi R24-rynmaa, jotka ovat kiinnittyneet samaan rengasatomiin,
yhdistyvat niin, ettd muodostuu (=0);

R3 on valittu rynmasta, jonka muodostavat fenyyli ja pyridyyli, joista kukin on
valinnaisesti substituoitu 1—4 R32-ryhmalla;

kukin R on valittu toistaan riippumattomasti ryhmasta, jonka muodostavat
vety, halogeeni ja Ci-s-haloalkyyli;

alaindeksi n on kokonaisluku 0-3;

tai sen suolat.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin

R' on heteroaryylirengas, jossa on 5-6 rengasjasenta ja 1—4 heteroatomia,
joista kukin on valittu itsenaisesti rynmésta, jonka muodostavat N, O ja S,
jotka on valinnaisesti substituoitu 1—-4 ryhmalla, joista kukin on valittu
itsenaisesti R'2:sta;

kukin R'@ on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, C1-6-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN, C3-s-
sykloalkyyli ja Cs-s-heterosykloalkyyli;

rengas J on valittu ryhmasta, jonka muodostavat sykloalkyylirengas,
heterosykloalkyylirengas, aryylirengas ja heteroaryylirengas, jolloin
heterosykloalkyyli- ja heteroaryylirenkaissa on 5-6 rengasjasenté ja 1-3
heteroatomia, joista kukin on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat
N, Ojas;
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kukin R? on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, C1-6-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN,
NR%2R?*, Cs-s-sykloalkyyli ja Cs-s-heterosykloalkyyli, jolloin
heterosykloalkyylirynmat on valinnaisesti substituoitu 1-4 R2°-ryhmalla;

R?2 ja R?® on kukin valittu itsenaisesti rynméasta, jonka muodostavat vety ja
Ci-s-alkyyli;

kukin R2¢ on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, halogeeni,
hydroksi, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN ja -NR2aR2b;

R® on valittu rynméasta, jonka muodostavat fenyyli ja pyridyyli, joista kukin on
mahdollisesti substituoitu 1—4 R32-ryhmalla; kukin ;

R32 on valittu toisistaan riippumattomasti ryhmasta, jonka muodostavat vety,
halogeeni ja C1-s-haloalkyyli; ja

alaindeksi n on kokonaisluku 0-3.

3. Jonkin patenttivaatimuksen 1-2 mukainen yhdiste, jolloin:

(a) R' on heteroaryylirengas, jossa on 5-6 rengasjasenta ja 1-3
heteroatomia, joista kukin on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat
N, O ja S, jotka on valinnaisesti substituoitu 1—-4 ryhmalla, joista kukin on
valittu itsenaisesti R'2:sta;

kukin R'@ on valittu toisistaan ripppumattomasti ryhmasta, jonka muodostavat
vety, Ci-s-alkyyli, C1-s-haloalkyyli ja C1-s-alkoksi;

rengas J on valittu rynmasta, jonka muodostavat tetrahydrofuraani, fenyyli ja
pyridyyli;

kukin R? on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat vety, C1-6-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN,
NR22R2?" C3s-g-sykloalkyyli ja Cs-s-heterosykloalkyyli;

R?2 ja R?* on kukin valittu itsenaisesti rynmasté, jonka muodostavat vety ja
Ci-s-alkyyli;

R® on valittu rynméasta, jonka muodostavat fenyyli ja pyridyyli:

R*onF; ja

alaindeksi n on 0O tai 1; tai
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(b) R' on heteroaryylirengas, jossa on 5-6 rengasjasenta ja 1-3
heteroatomia, joista kukin on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat
N, O ja S, jotka on valinnaisesti substituoitu 1—-4 ryhmalla, joista kukin on
valittu itsenaisesti R'2:sta:

kukin R'? on valittu toisistaan riipppumattomasti ryhmasta, jonka muodostavat
vety, Ci-s-alkyyli, C1-s-haloalkyyli ja C1-s-alkoksi;

rengas J on valittu ryhmasta, jonka muodostavat fenyyli ja pyridyyli;

kukin R? on valittu toisistaan riippumattomasti rynmasta, jonka muodostavat
vety, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, CN ja Cs-s-heterosykloalkyyli;

R3 on valittu rynmasta, jonka muodostavat fenyyli ja pyridyyli; ja

R on F.

4. Yhdiste, jolla on kaava:

RL_O 0 0
\\S//
N\/ | N~ \(CHz)r,—C.D—(R2)1_4
\
R (D

jolloin

R' on heteroaryylirengas, jossa on 5-6 rengasjasenta ja 1—4 heteroatomia,
joista kukin on valittu itsenaisesti rynmésta, jonka muodostavat N, O ja S,
jotka on valinnaisesti substituoitu 1—-4 ryhmalla, joista kukin on valittu
itsenadisesti R1a:sta;

kukin R'@ on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, C1-6-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN, N-
oksidi, Cs-s-sykloalkyyli ja Cs-s-heterosykloalkyyli;

rengas J on valittu ryhmasta, jonka muodostavat sykloalkyylirengas,
heterosykloalkyylirengas, aryylirengas ja heteroaryylirengas, jolloin

heterosykloalkyyli- ja heteroaryylirenkaissa on 5-6 rengasjasenté ja 1-4
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heteroatomia, joista kukin on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat
N, Ojas;

kukin R? on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat vety, C1-e-
alkyyli, halogeeni, C1-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, C1-s-alkyyli-
Ci-s-alkoksi, -CN, -OH, -NR?2R?* -C(O)R?3, -C(O)OR?, -C(O)NR?2R? -
SR?2 -S(0)R??, -§(0)2R?%?, Cs-s-sykloalkyyli ja Cs-s-heterosykloalkyyli, jolloin
heterosykloalkyyliryhméat on valinnaisesti substituoitu 1-4 R2-ryhmalla;
vaihtoehtoisesti kaksi R?-ryhmaa, jotka ovat littyneet samaan hiileen,
yhdistyvat muodostaen oksoryhmén (=0);

vaihtoehtoisesti kaksi R2-ryhmaa yhdistyvat muodostaen
heterosykloalkyylirenkaan, jossa on 56 rengasjasenta ja 1-3 heteroatomia,
joista kukin on valittu itsenaisesti rynmésta, jonka muodostavat N, O ja S,
jolloin heterosykloalkyylirengas on valinnaisesti substituoitu 1-3 R%-
ryhmalla;

R?2 ja R?* on kukin valittu itsenaisesti rynmasté, jonka muodostavat vety ja
Ci-s-alkyyli;

kukin R%¢ on valittu itsenaisesti ryhmasta, jonka muodostavat vety, halogeeni,
hydroksi, C1-s-alkoksi, C1-s-haloalkoksi, -CN ja -NR%2R2;

kukin R24 on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety ja C1-6-
alkyyli, tai kaksi R24-rynmaa, jotka ovat kiinnittyneet samaan rengasatomiin,
yhdistyvat niin, ettd muodostuu (=0);

R3 on valittu rynmasta, jonka muodostavat fenyyli ja pyridyyli, joista kukin on
valinnaisesti substituoitu 1—-4 R32-ryhmall;

kukin R on valittu toistaan riippumattomasti ryhmasta, jonka muodostavat
vety, halogeeni ja Ci-s-haloalkyyli;

alaindeksi n on O;

tai sen suolat.

5.  Jonkin patenttivaatimuksen 1—4 mukainen yhdiste, jolloin R' on valittu

ryhméasta, jonka muodostavat:
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(a) pyrroli, pyratsoli, imidatsoli, triatsoli, tetratsoli, furaani, oksatsoli,
isoksatsoli, oksadiatsoli, tiofeeni, tiatsoli, isotiatsoli, tiadiatsoli, pyridiini,
pyratsiini, pyrimidiini ja pyridatsiini;

(b) 2-pyrroli, 3-pyrroli, 3-pyratsoli, 4-pyratsoli, 5-pyratsoli, 2-imidatsoli, 4-
imidatsoli, 5-imidatsoli, 1,2,3-triatsol-4-yyli, 1,2,3,-triatsol-5-yyli, 1,2,4-triatsol-
3-yyli, 1,2,4-triatsol-5-yyli, 1,2,3,4-tetratsol-1-yyli, 1,2,3,4 tetratsol-5-yyli, 2-
furaani, 3-furaani, 2-oksatsoli, 4-oksatsoli, 5-oksatsoli, 3-isoksatsoli, 4-
isoksatsoli, 5-isoksatsoli, 1,2,4-oksadiatsol-3-yyli, 1,2,4-oksadiatsol-5-yyli,
1,2,5-oksadiatsol-3-yyli, 1,3,4-oksadiatsol-2-yyli, 2-tiofeeni, 3-tiofeeni, 2-
tiatsoli, 4-tiatsoli, 5-tiatsoli, 3-isotiatsoli, 4-isotiatsoli, 5-isotiatsoli, 1,2,3-
tiadiatsol-4-yyli, 1,2,3-tiadiatsol-5-yyli, 1,2, 4-tiadiatsol-3-yyli, 1,2,4-tiadiatsol-
5-yyli, 1,2,5-tiadiatsol-3-yyli, 1,3,4-tiadiatsol-2-yyli, 2-pyridiini, 3-pyridiini, 4-
pyridiini, pyratsiini, 2-pyrimidiini, 4-pyrimidiini, 5-pyrimidiini, 6-pyrimidiini, 3-
pyridatsiini, 4-pyridatsiini, 5-pyridatsiini ja 6-pyrdatsiini;

(c) pyratsoli, imidatsoli, triatsoli, furaani, oksatsoli, oksadiatsoli, tiofeeni,
tiatsoli, pyridiini, pyratsiini ja pyrimidiini; tai

(d) 1-pyratsoli, 3-pyratsoli, 4-pyratsoli, 5-pyratsoli, 2-imidatsoli, 4-imidatsoli,
S-imidatsoli, 1,2,3-triatsol-4-yyli, 1,2,3, -triatsol-5-yyli, 1,2,4-triatsol-3-yyli,
1,2,4-triatsol-5-yyli, 2-furaani, 3-furaani, 2-oksatsoli, 4-oksatsoli, 5-oksatsoli,
1,2,4-oksadiatsol-3-yyli, 1,2,4-oksadiatsol-5-yyli, 1,2,5-oksadiatsol-3-yyli,
1,3,4-oksadiatsol-2-yyli, 2-tiofeeni, 3-tiofeeni, 2-tiatsoli, 4-tiatsoli, 5-tiatsoli, 2-
pyridiini, 3-pyridiini, 4-pyridiini, pyratsiini, 2-pyrimidiini, 4-pyrimidiini, 5-
pyrimidiini ja 6-pyrimidiini.

6. Jonkin patenttivaatimuksen 1, 2, 4 ja 5 mukainen yhdiste, jolloin kukin
R'a on valittu itsenaisesti rynmasta, jonka muodostavat vety, C1-s-alkyyli, C1-

s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi ja Cs-s-heterosykloalkyyli.

7. Jonkin patenttivaatimuksen 1-6 mukainen yhdiste, jolloin kukin R'2 on
valittu itsendisesti ryhmasta, jonka muodostavat vety, metyyli, etyyli,

trifluorimetyyli ja metoksi.
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8. Jonkin patenttivaatimuksen 1, 2 ja 4—7 mukainen yhdiste, jolloin rengas
J on valittu ryhmasta, jonka muodostavat

(a) heterosykloalkyyli, aryyli ja heteroaryyli;

(b) aryyli ja heteroaryyli; tai

(c) fenyyli, pyridiini, imidatsoli, pyratsoli, triatsoli, tetratsoli, tiadiatsoli,
isotiatsoli, isoksatsoli, sykloheksyyli, tetrahydrofuraani ja tetrahydro-2H-

pyraani.

9. Jonkin patenttivaatimuksen 1-8 mukainen yhdiste, jolloin rengas J on

fenyyli tai pyridyyli.

10. Jonkin patenttivaatimuksen 1 ja 4-9 mukainen yhdiste, jolloin kukin R?
on valittu itsenaisesti ryhméasta, jonka muodostavat

(a) vety, Ci-s-alkyyli, halogeeni, Ci-s-haloalkyyli, C1-s-alkoksi, C1-6-
haloalkoksi, C1-s-alkyyli-C1-s-alkoksi, -CN, NR?2R?* C(O)OR?%, $(0)2R??, Cs-
s-sykloalkyyli tai Cs-s-heterosykloalkyyli, jolloin heterosykloalkyyliryhmassa
on 5-6 rengasjasenta ja 1-2 heteroatomia; tai

(b) vety, metyyli, etyyli, propyyli, isopropyyli, F, Cl, -CF3, CH20Me, OMe,
OCHFz, -CN, -NMez, -C(O)OH, -C(O)NMez2, -S(O)2Me, pyrrolidiini, piperidiini

tai morfoliini.

11. Jonkin patenttivaatimuksen 1-10 mukainen yhdiste, jolloin R® on 4-F-

fenyyli.

12. Jonkin patenttivaatimuksen 1-3 tai 5—11 mukainen yhdiste, jolloin

alaindeksi n on 0.

13. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jolloin yhdisteelld on kaava:
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tai sen suola.

15. Farmaseuttinen koostumus, joka kasittaa jonkin patenttivaatimuksen 1—
14 mukaista yhdistettd ja farmaseuttisesti hyvaksyttadvaa apuainetta,

kasittaen valinnaisesti lisaksi anti-inflammatorista glukokortikosteroidia.

16. Jonkin patenttivaatimuksen 1—14 mukainen yhdiste kaytettavaksi
menetelmassa tulehdussairauksien, autoimmuunisairauksien ja/tai syévan
hoitamiseksi, jolloin menetelma kasittaa glukokortikoidireseptorin
moduloinnin kasittden glukokortikoidireseptorin saattamisen kosketukseen

yhdisteen kanssa.

17. Jonkin patenttivaatimuksen 1—-14 mukainen yhdiste kaytettavaksi
menetelmassa sellaisen hairién hoitamiseksi, joka on valittu rynmasta, jonka

muodostavat lihavuus, diabetes, sydan- ja verisuonitauti, kohonnut
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verenpaine, X-oireyhtyma, masennus, ahdistuneisuus, glaukooma, ihmisen
immuunikatovirus (HIV) tai hankittu immuunipuutosyhtyma (AIDS),
neurodegeneraatio, Alzheimerin tauti, Parkinsonin tauti, kognition
parantaminen, Cushingin oireyhtyma, Addisonin tauti, osteoporoosi,
heikkous, lihasheikkous, tulehdussairaudet, osteoartriitti, reumatoidi artriitti,
astma ja riniitti, lis&munuaisen toimintaan liittyvat sairaudet, virusinfektio,
immuunipuutos, immunomodulaatio, autoimmuunisairaudet, allergiat, haavan
paraneminen, pakonomainen kayttaytyminen, monilddkeresistenssi,
rippuvuus, psykoosi, anoreksia, kakeksia, posttraumaattinen
stressioireyhtyma, leikkauksen jalkeinen luunmurtuma, laakekatabolismi,
vakava psykoottinen masennus, lieva kognitiivinen heikentyminen, psykoosi,
dementia, hyperglykemia, stressihairiét, psykoosilédékkeiden aiheuttama
painonnousu, sekavuustila, kognitiivinen heikentyminen masennuspotilailla,
kognitiivinen heikentyminen Downin oireyhtymé&a sairastavilla henkildilla,
interferoni-alfa-hoitoon liittyva psykoosi, krooninen Kipu,
gastroesofageaaliseen refluksitautiin liittyva kipu, synnytyksen jalkeinen
psykoosi, synnytyksen jalkeinen masennus, neurologiset hairitt
keskoslapsilla, ja migreenipadénsaryt; antagonisoimalla
glukokortikoidireseptoria, joka menetelméa kasittaa sen, etta sen tarpeessa
olevalle yksildlle annetaan terapeuttisesti tehokas maara yhdistetta, jolloin

hairié hoidetaan.

18. Jonkin patenttivaatimuksen 1—-14 mukainen yhdiste kaytettavaksi

Cushingin oireyhtyman hoitomenetelmassa.

19. Jonkin patenttivaatimuksen 1—14 mukainen yhdiste kaytettavaksi
menetelmassa, jolla hoidetaan luusydpaa, rintasyépaa, eturauhassydpaa,
munasarjasyopaa, ihosyopaa, aivosydpaa, virtsarakkosydpaa, kohdunkaulan
sy6paa, maksasydpaa, keuhkosyépaa, leukemiaa, lymfoomaa tai

neuroblastoomaa.
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20. Yhdiste kaytettavaksi jonkin patenttivaatimuksen 16—19 mukaisesti,
kaytettavaksi yndessa muun antineoplastisen aineen kanssa, jolloin
valinnaisesti muu antineoplastinen aine valitaan seuraavista: taksaanit,
taksoli, dosetakseli, paklitakseli, aktinomysiini, antrasykliinit, doksorubisiini,

daunorubisiini, valrubisiini, bleomysiini ja sisplatiini.
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