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SUBSTITUOITUJA PYRIDOTRIATSIINIYHDISTEITA JA NIIDEN KAYTTOJA
PATENTTIVAATIMUKSET

1. Yhdiste, jolla on kaava I:

S
R?7TNR R3
R6
O OH
Kaava |

tai sen farmaseuttisesti hyviksyttava suola, jossa

Ar on Cs-Cio-aryyli tai 6—10-jdseninen heteroaryyli, joka siséltdad yhden, kaksi tai kolme heteroato-
mia, joka (jotka) on valittu N:std, O:sta ja S:std; jossa Ce-Cio-aryyli tai 6—10-jaseninen heteroaryyli
on valinnaisesti substituoitu 1 - 4 substituentilla, joka (jotka) on itsendisesti valittu ryhmasta, joka
koostuu halogeenista, C+-Cs-alkyylista, C1-Cs-haloalkyylista ja C1-Ce-alkyylioksista;

R' on H, Ci-Cs-alkyyli tai fenyyli;
R2 on H tai C+-Cs-alkyyli;
R® on H tai C+-Cs-alkyyli;

R* ja R® on kukin itsendisesti H, halogeeni, syaani, C-Cs-alkyyli, C1-Ce-alkyylioksi, Cs-Cio-aryyli tai
6—10-jdseninen heteroaryyli, joka siséltda yhden, kaksi tai kolme heteroatomia, joka (jotka) on valit-
tu N:std, O:sta ja S:std; jossa Ci-Ce-alkyyli, Ci-Ce-alkyylioksi, Cs-C1o-aryyli tai 6—10-jaseninen hete-
roaryyli on valinnaisesti substituoitu yhdelld, kahdella tai kolmella ryhmé&ll4, joka (jotka) on itsenéi-
sesti valittu halogeenista, Ci-Cs-alkyylioksista tai C1-Cs-haloalkyylioksista; tai

R* ja R® ovat liittyneet yhteen muodostaen 3-6-jasenisen karbosyklisen renkaan tai 4-6-jasenisen
heterosyklisen renkaan, joka kasittda yhden heteroatomin, joka on valittu N:std, O:sta ja S:std;

Ré on H, halogeeni, Ci-Ce-alkyyli, Ci-Ce-alkyylioksi tai C1-Ce-haloalkyyli;
R7 on H, halogeeni, Ci-Cs-alkyyli, C+-Cs-alkyylioksi tai C1-Ce-haloalkyyli;

R8A ja R® ovat itsendisesti H, C1-Cs-alkyyli tai bentsyyli; ja
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-X-Y- on -(CR'*AR"%8),-CR°=CR"’-; jossa
R® on H, halogeeni, Ci-Ce-alkyyli, Ci-Ce-haloalkyyli tai C1-Ce-alkyylioksi;
R'? on H, halogeeni, Ci-Cs-alkyyli, C1-Ce-haloalkyyli tai C1-Ce-alkyylioksi; ja

R'%A ja R'® on kukin itsenaisesti H, halogeeni, C1-Ce-alkyyli, C-Cs-alkyylioksi tai C1-Ces-haloalkyyli;
ja

ponO0taii.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola, jossa yh-
diste on yhdiste, jolla on kaava la:

R” 5
R O R'R?

R"A N
\ XAr
R7 RBB

OH

Kaava la; tai

jossa yhdiste on yhdiste, jolla on kaava lb:

Kaava |b.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suola, jossa
Ar on Ce-Cip-aryyli tai 6-10-j@seninen heteroaryyli, joka siséltdd yhden heteroatomin, joka on valit-
tu N:std, O:sta ja S:std; jossa Ces-Cip-aryyli tai 6—10-jAseninen heteroaryyli on valinnaisesti substi-
tuoitu

(a) 1 - 4 substituentilla, joka (jotka) on itsendisesti valittu ryhmasta, joka koostuu halogeenista, Ci-
Ce-alkyylista ja C1-Cs-alkyylioksista; tai

(b) 1 - 4 halogeenilla; tai
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(c) 1 - 3 substituentilla, joka (jotka) on itsendisesti valittu Cl:sta ja F:sta.

4. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 3 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyviksyttava suola,

jossa Ar on ryhma, jolla on kaava:

= A
ﬁgfm .

jossa Z on N tai CR*; non 0, 1, 2, 3 tai 4; ja kukin R? on itsenéisesti halogeeni, C-Cs-alkyyli ja Ci-
Cs-alkyylioksi, valinnaisesti jossa Z on CH tai N.

5. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 4 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola,

B o

jossa Ar on snon 1,2, 3tai4;jakukin R* on

(a) itsendisesti valittu halogeenista ja C1-Ce-alkyylioksista; tai

(b) itsendisesti halogeeni tai -O-Ci.4-alkyyli.

6. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 5 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola,
F F

jossa Aron F F tai F.

7. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 4 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola,
= A

8. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 4 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola,

jossa Ar on - non 1, 2 tai 3 ja kukin R on itsendisesti fluori tai kloori.

jossa yhdisteelld on kaava Il:



NN A
R’}G\\l\lKRBB N RS R
R

Kaava ll,

jossa
5 non0,1,2 3tai4;ja
kukin R* on itsendisesti halogeeni, C1-Ce-alkyyli ja C1-Ce-alkyylioksi.

9. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 5 ja 8 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava
suola, jossa yhdisteelld on kaava lla:

R4 R5 (@] 1 p2
Ve YA
KNS R
Rﬁa\N REE 2 o R3k©r(R In
O OH

10

Kaava lla,

jossa
non0, 1,2, 3tai4;ja
kukin R? on itsendisesti halogeeni, C1-Ce-alkyyli ja C1-Ce-alkyylioksi; tai

15  jossa yhdisteelld on kaava llb:

(R,

Kaava llb,



jossa
non0, 1,2, 3tai4;ja
kukin R? on itsendisesti halogeeni, C1-Ce-alkyyli ja C1-Ce-alkyylioksi.

10. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 9 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola,
5 jossa

(@) -X-Y- on -CR'*R13_CR%-CR’-; tai
(b) -X-Y- on -CH,-CR°=CR’-; tai
(c) -X-Y- on -CR®=CR'’-,

11. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 10 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suo-
10  la, jossa R? on H tai halogeeni; ja R on H tai halogeeni.

12. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 11 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suo-
la, jossa yhdisteelld on kaava IV:

(R%)n

15 Kaava IV,
jossa z on 0 tai 1.

13. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 12 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suo-
la, jossa yhdisteelld on kaava IVa:

(R0

20

Kaava IVa;
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jossa z on 0 tai 1; tai

jossa yhdisteelld on kaava IVb:

(R™),

Kaava IVb;

jossa z on 0 tai 1.

14. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 13 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyviksyttava suo-
la, jossa kukin R® ja R'® on itsendisesti H, halogeeni, C1-Cs-alkyyli tai Ci-Ce-haloalkyyli.

15. Patenttivaatimuksen 12 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola, jossa:
zon 0;
R', R? ja R® on kukin H;

R* ja R°® on itsendisesti H, halogeeni, syaani, Ci-Cs-alkyyli, C1-Ce-alkyylioksi, Cs-Cig-aryyli tai 6—10-
jAseninen heteroaryyli, joka siséltdd yhden, kaksi tai kolme heteroatomia, joka (jotka) on valittu
N:std, O:sta ja S:sté;

R ja R” on itsendisesti H, halogeeni, Ci-Cs-alkyyli, Ci-Ce-alkyylioksi tai C1-Ce-haloalkyyli;

Ré” ja R® ovat molemmat H;

R® ja R on kukin itsendisesti H, halogeeni, Ci-Cs-alkyyli tai C1-Cs-haloalkyyli;

kukin R? on itsendisesti fluori tai kloori; ja

non 1, 2tai 3.

16. Patenttivaatimuksen 12 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola, jossa:
zon0;

R', R? ja R® ovat kukin H;
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R* ja R® ovat itsendisesti H, halogeeni, syaani, Ci-Ce-alkyyli tai C1-Ce-alkyylioksi;

R® ja R’ ovat itsenéisesti H, halogeeni, C1-Ce-alkyyli, C1-Cs-alkyylioksi tai Ci-Ce-haloalkyyli;
R8A ja R® ovat molemmat H;

R? ja R'% on kukin itsenaisesti H, halogeeni, C1-Cs-alkyyli tai C1-Ce-haloalkyyli;

kukin R? on itsendisesti fluori tai kloori; ja

non 1, 2tai 3.

17. Patenttivaatimuksen 12 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suola, jossa:
zon0;

R', R2ja R® ovat kukin H;

R* ja R® ovat itsendisesti H, halogeeni tai C1-Ce-alkyyli;

R ja R ovat itsenéisesti H, halogeeni tai C1-Ce-alkyyli;

R®A ja R® ovat molemmat H;

R® ja R on kukin itsenaisesti H, halogeeni tai C1-Cs-alkyyli;

kukin R? on itsendisesti fluori tai kloori; ja

noni, 2tai 3.

18. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 17 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyviksyttava suo-

la, jossa R® on H.

19. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 18 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvéksyttava suo-

la, jossa R® on H.

20. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 19 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-

la, jossa R® on H.

21. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 19 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-

la, jossa R' ja R? ovat molemmat H.

22. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 21 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-

la, jossa
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(a) kukin R* ja R® on itsendisesti H tai Ci-Cg-alkyyli, jossa Ci-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu
yhdelld, kahdella tai kolmella ryhmalla, joka (jotka) on itsendisesti valittu halogeenista, Ci-Cs-
alkyylioksista tai C1-Cs-haloalkyylioksista; tai

(b) R* on H tai Ci-Ce-alkyyli, jossa Ci-Ce-alkyyli on valinnaisesti substituoitu yhdelld, kahdella tai
kolmella ryhmélla, joka (jotka) on itsendisesti valittu halogeenista, C-Cs-alkyylioksista tai G1-Cs-

haloalkyylioksista; ja R® on H tai C1-Ce-alkyyli; tai

(c) R* on H tai Ci-Ce-alkyyli, jossa Ci-Ces-alkyyli on valinnaisesti substituoitu yhdelld, kahdella tai
kolmella ryhmélla, joka (jotka) on itsendisesti valittu halogeenista, C-Cs-alkyylioksista tai G1-Cs-
haloalkyylioksista; ja R® on H; tai

(d) R*ja R® ovat itsenéisesti H, Me, OMe tai -CH.F; tali

(e) R* ja R® ovat liittyneet yhteen muodostaen 4-6-jasenisen heterosyklisen renkaan, joka kasittaa
yhden heteroatomin, joka on valittu N:sté, O:sta ja S:sté.

23. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 21 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-
la, jossa R® on

(a) H, halogeeni, C1-Cs-alkyyli tai C1-Ce-haloalkyyli;
(b) H, Cy-Cs-alkyyli tai C1-Cs-haloalkyyli;

(c) H, metyyli tai CHzF;

(d) H, halogeeni tai C1-Cs-alkyyli;

(e) halogeeni tai C1-Cs-alkyyli;

(f) Cy-Ce-alkyyli;

(g) metyyli; tai

(h) H.

24. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 23 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-
la, jossa R” on

(a) H, halogeeni, C1-Cs-alkyyli tai C1-Ce-haloalkyyli;

(b) H, halogeeni tai C1-Cs-alkyyli;
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(c) halogeeni tai C1-Ce-alkyyli;
(d) C1-Ce-alkyyli; tai
(e) H.

25. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 24 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-

la, jossa R'** ja R'® gvat kukin itsenéisesti

(a) H, halogeeni, C1-Cs-alkyyli tai C1-Ce-alkyylioksi; tai
(b) H, halogeeni tai Ci-Cs-alkyylioksi; tai

(c) H, halogeeni tai metoksi; tai

(d) H, fluori tai metoksi.

26. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on  (15,2R,S8S)-8-hydroksi-2,5-dimetyyli-7,9-diokso-N-(2,4,6-trifluoribentsyyli)-2,5,7,9-
tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

27. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on  (1S,2S,8S)-8-hydroksi-2,5-dimetyyli-7,9-diokso-N-(2,4,6-trifluoribentsyyli)-2,5,7,9-
tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

28. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on (1S,2R,5S)-N-(2,4-difluoribentsyyli}-8-hydroksi-2,5-dimetyyli-7,9-diokso-2,5,7,9-
tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

29. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on (18,25,55)-N-(2,4-difluoribentsyyli)-8-hydroksi-2,5-dimetyyli-7,9-diokso-2,5,7,9-
tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

30. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on (28,58)-N-(2,4-difluoribentsyyli)-2-(fluorimetyyli)-8-hydroksi-5-metyyli-7,9-diokso-
2,5,7,9-tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

31. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on (1S,2R,5S)-N-(3-kloori-2,4-difluoribentsyyli)-8-hydroksi-2,5-dimetyyli-7,9-diokso-2,5,7,9-
tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.
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32. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on (18,2R,5S)-2-etyyli-8-hydroksi-5-metyyli-7,9-diokso-N-(2,4,6-trifluoribentsyyli)-2,5,7,9-
tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

33. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdva suola, jossa
yhdiste on (1S,2S,5S)-2-(fluorimetyyli)-8-hydroksi-5-metyyli-7,9-diokso-N-(2,4,6-trifluoribentsyyli)-
2,5,7,9-tetrahydro-1,6-metanopyrido[1,2-b][1,2,5]triatsoniini-10-karboksamidi.

34. Farmaseuttinen koostumus, joka kasittad terapeuttisesti tehokkaan maarén jonkin patenttivaa-
timuksen 1 - 33 mukaista yhdistettd tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttdvaa suolaa ja farmaseutti-

sesti hyviksyttavaa apuainetta.

35. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 33 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-

la tai patenttivaatimuksen 34 mukainen farmaseuttinen koostumus kéytettavéksi 1adkehoidossa.

36. Jonkin patenttivaatimuksen 1 - 33 mukainen yhdiste tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttédva suo-
la tai patenttivaatimuksen 34 mukainen farmaseuttinen koostumus kaytettdvaksi HIV-infektion hoi-

tamisessa.

37. Yhdiste kaytettavaksi patenttivaatimuksen 36 mukaisesti, jossa yhdiste on tarkoitettu kdytetta-
vaksi antamalla suun kautta, suonensisaisesti, ihonalaisesti tai lihaksensisisesti.
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