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SUBSTITUERTE PIPERIDINER SOM CCR3-ANTAGONISTER

Patentkrav

1. Forbindelse av formel 1,
A i
cﬁA;)“(R
0,
R’ :~|1
L

Rt

hvori
A er CHa, O eller N-Ci.¢-alkyl;
R! er valgt fra

. NHR'!, NMeR!!;

. NHR!? NMeR!*;

. NHCH,-R'3;

. NH-Cs.6-sykloalkyl, mens eventuelt ett karbonatom erstattes med et nitrogenatom,
mens ringen eventuelt substitueres med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestér av Ci6-alkyl, O-Ci¢-alkyl, NHSO»-fenyl, NHCONH-fenyl, halogen, CN,
S0O,-Ci¢-alkyl, COO-C,.¢-alkyl;

. en Co. clier 10-bisyklisk ring, mens ett eller to karbonatomer erstattes med
nitrogenatomer og ringsystemet bindes via et nitrogenatom til grunnstrukturen av
formel 1, og mens ringsystemet eventuelt substitueres med én eller to rester valgt
fra gruppen som bestér av Ci¢-alkyl, COO-Ci.¢-alkyl, Ci6-haloalkyl, O-Cj.s-
alkyl, NO», halogen, CN, NHSO,-C,.¢-alkyl, metoksy-fenyl;

. en gruppe valgt fra NHCH(pyridinyl) CH2COO-C¢-alkyl, NHCH(CH20-C1.¢-
alkyl)-benzoimidazolyl, eventuelt substituert med halogen eller CN;

. eller 1-aminosyklopentyl, eventuelt substituert med metyl-oksadiazol;

R!! er fenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av Ci.6-alkyl, Cz-6-alkenyl, Ca.¢-alkynyl, Ci.¢-haloalkyl, Ci.¢-alkylen-
OH, Ca¢-alkenylen-OH, Cs.¢-alkynylen-OH, CH>CON(Cj_¢-alkyl)>,
CH>NHCONH-C3.¢-sykloalkyl, CN, CO-pyridinyl, CONR"!'R!!2_ COO-
Ci-6-alkyl, N(SO2-Ci.¢-alkyl)(CH2CON(C.4-alkyl)2) O-Ci6-alkyl, O-
pyridinyl, SO,-C.¢-alkyl, SO»-Ci.6-alkylen-OH, SO,-Cs.¢-sykloalkyl, SO,-
piperidinyl, SO,NH-Ci.¢-alkyl, SO:N(Ci-¢-alkyl)>, halogen, CN, CO-
morfolinyl, CHz-pyridinyl eller en heterosyklisk ring eventuelt substituert
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med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av Cj_¢-alkyl, NHC/ -

alkyl og =0O;

Rl.l.l

R1.1.2

H, Ci.¢-alkyl, Cs.¢-sykloalkyl, Ci6-haloalkyl, CH2CON(Ci.¢-alkyl,),
CH>CO-azetidinyl, Ci¢-alkylen-Cs.¢-sykloalkyl, CH>-pyranyl, CH»-
tetrahydrofuranyl, CHx-furanyl, Ci.¢-alkylen-OH eller tiadiazolyl,
eventuelt substituert med Ci.¢-alkyl;

H, Ci6-alkyl, SO>C;¢-alkyl;

eller R'"!"! og R!'!2 sammen danner en fire-, fem- eller seks-leddet karbosyklisk

ring, som eventuelt inneholder ett N eller O, og erstatter et karbonatom i

ringen, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestér

av Ci.¢-alkyl, Ci.4-alkylen-OH, OH, =0O;

eller

er fenyl, hvori to tilstetende rester sammen danner en fem- eller seksleddet

karbosyklisk aromatisk eller ikke-aromatisk ring, som eventuelt inneholder

uavhengig av hverandre én eller to N, S, eller SO, og erstatter et

karbonatom 1 ringen, hvori ringen eventuelt er substituert med C;_4-alkyl

eller =0;

er valgt fra

heteroaryl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra
gruppen som bestar av Ci¢-alkyl, Cr.¢-alkenyl, Co.¢-alkynyl, Cs.¢-
sykloalkyl, CH,COO-C.-alkyl, CONR!*!R!?2 COR!?? COO-C).¢-
alkyl, CONH_, O-Ci.¢-alkyl, halogen, CN, SO>N(Cj.¢-alkyl), eller
heteroaryl eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen
som bestar av Ci.s-alkyl;

heteroaryl, eventuelt substituert med en fem- eller seksleddet
karbosyklisk ikke-aromatisk ring som inneholder uavhengig av
hverandre to N, O, S eller SO2, og erstatter et karbonatom 1 ringen;

en aromatisk eller ikke-aromatisk Co. ciier 10-bisyklisk ring, mens ett
eller to karbonatomer erstattes med N, O eller S hver eventuelt
substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av N(Ci.-
¢-alkyl),, CONH-C-6-alkyl, =O;

en heterosyklisk ikke-aromatisk ring, eventuelt substituert med
pyridinyl;

4,5-dihydro-nafto[2,1-d]tiazol, eventuelt substituert med NHCO-C.¢-
alkyl,
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R!'*! H, Ci¢-alkyl, Ci¢-alkylen-Cs.s-sykloalkyl, Cis-alkylen-fenyl, Ci.s-
alkylen-furanyl, Cs.¢-sykloalkyl, Ci4-alkylen-O-Ci.4-alkyl, Ci6-
haloalkyl eller en fem- eller seksleddet karbosyklisk ikke-aromatisk
ring, som eventuelt inneholder uavhengig av hverandre én eller to N,
0, S, eller SO, og erstatter et karbonatom 1 ringen, eventuelt
substituert med 4-syklopropylmetyl-piperazinyl

R!22  H, Cy¢-alkyl;

R'?3  en fem- eller seksleddet karbosyklisk Ikke-aromatisk ring, som
eventuelt inneholder uavhengig av hverandre én eller to N, O, S eller
SO», og erstatter et karbonatom i ringen;

R!3 er valgt fra fenyl, heteroaryl eller indolyl, hver eventuelt substituert med én

eller to rester valgt fra gruppen som bestar av Ci_¢-alkyl, Cs.¢-sykloalkyl, O-
Ci-6-alkyl, O-Ci.¢-haloalkyl, fenyl, heteroaryl;

er valgt fra gruppen som bestér av Ci.¢-alkylen-fenyl, Ci¢-alkylen-naftyl, og Ci.¢-

alkylen-heteroaryl; hver eventuelt substituert med en, to eller tre rester valgt fra gruppen

som bestar av Ci.¢-alkyl, Ci.¢-haloalkyl, O-Ci.¢-alkyl, O-Ci.6-haloalkyl, halogen;

er H, Ci¢-alkyl;

er H, Ci.6-alkyl;

eller R? og R* sammen danner en CH»-CH»-gruppe.

Forbindelse av formel 1 ifelge krav 1, hvori

er CHa, O eller N-Cj4-alkyl;

er valgt fra
NHR'!, NMeR!!;
NHR!? NMeR!*;
NHCH,-R'3;
NH-Cs.6-sykloalkyl, mens eventuelt ett karbonatom erstattes med et nitrogenatom,
mens ringen eventuelt substitueres med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestér av Ci-alkyl, O-Ci¢-alkyl, NHSO»-fenyl, NHCONH-fenyl, halogen, CN,
SO»2-Ci6-alkyl, COO-Ci.¢-alkyl;
a Co. cller 10-bisyklisk ring, mens ett eller to karbonatomer erstattes med
nitrogenatomer og ringsystemet bindes via et nitrogenatom til grunnstrukturen av
formel 1, og mens ringsystemet eventuelt substitueres med €n eller to rester valgt
fra gruppen som bestar av Ci.¢-alkyl, COO-Ci¢-alkyl, Ci¢-haloalkyl, O-Cj.¢-
alkyl, NO2, halogen, CN, NHSO,-C,.¢-alkyl, m-metoksyfenyl;
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en gruppe valgt fra NHCH(pyridinyl)CH,COO-Ci.¢-alkyl, NHCH(CH20-C.¢-
alkyl)-benzoimidazolyl, eventuelt substituert med Cl;

eller 1-aminosyklopentyl, eventuelt substituert med metyl-oksadiazol;

er fenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar
av Ci¢-alkyl, Ci6-haloalkyl, CH;CON(Ci.¢-alkyl), CH2NHCONH-C3_6-
sykloalkyl, CN, CONR!"!"'R!!2 COO-C;¢-alkyl, O-Ci¢-alkyl, SO2-C}-¢-alkyl,
S0O»-Ci.6-alkylen-OH, SO2-Cs.¢-sykloalkyl, SO2-piperidinyl, SO.NH-C_¢-alkyl,
SO2N(Ci6-alkyl)z, halogen, CN, CO-morfolinyl, CHz-pyridinyl eller en
heterosyklisk ring eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen
som bestar av Ci¢-alkyl, NHCi.¢-alkyl, =O;

R H, Cig-alkyl, Cs.¢-sykloalkyl, Ci--haloalkyl, CH,CON(Ci-alkyl,)s,
CH>CO-azetidinyl, Ci¢-alkylen-Cs.¢-sykloalkyl, CH>-pyranyl, CH»-
tetrahydrofuranyl, CH>-furanyl, Ci.s-alkylen-OH eller tiadiazolyl, eventuelt
substituert med Ci¢-alkyl;

R!"2  H, Ci¢-alkyl, SO2C;¢-alkyl;

eller R!"!"! og R!"!? sammen danner en fire-, fem- eller seksleddet karbosyklisk ring,

som eventuelt inneholder en O, ved 4 erstatte et karbonatom 1 ringen, eventuelt

substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av CHOH
er valgt fra

. heteroaryl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av Ci-alkyl, C3-6-sykloalkyl, CH,COO-Cj-alkyl, CONR!*IR!22,
COO-Ci¢-alkyl, CONHz, O-Ci.-alkyl, halogen, CN, CO-pyrrolidinyl, CO-
morfolinyl eller heteroaryl eventuelt substituert med én eller to rester valgt
fra gruppen som bestér av Ci.¢-alkyl;

. benzotiazolyl, indazolyl, dihydro-indolyl, indanyl, tetrahydro-kinolinyl,
hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestér
av N(Ci.¢-alkyl)>, CONH-C,.¢-alkyl, =O;

. piperidinyl, eventuelt substituert med pyridinyl;

. 4,5-dihydro-nafto[2,1-d]tiazol, eventuelt substituert med NHCO-Cj.¢-alkyl,

R!2! H, Ci¢-alkyl;

R!22  H, Ci¢-alkyl;

er valgt fra fenyl, pyrazolyl, isoksazolyl, pyrimidinyl, indolyl eller oksadiazolyl,
hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av

Ci6-alkyl, Cs6-sykloalkyl, O-Ci¢-alkyl, O-Ci.¢-haloalkyl;

er valgt fra CHaz-fenyl eller CHz-naftyl, begge eventuelt substituert med én eller to rester
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valgt fra gruppen som bestar av Ci¢-alkyl, Ci-¢-haloalkyl, O-Ci.¢-alkyl, O-Ci.¢-
haloalkyl, halogen; eller CHa-tiofenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt
fra gruppen som bestar av halogen;

er H, Ci4-alkyl;

er H, Ci4-alkyl;

eller R? og R* sammen danner en CH»-CH»-gruppe.

Forbindelse av formel 1 ifelge krav 1 eller 2, hvori

er CHy, O eller NMe;

er valgt fra
NHR!! NMeR'!;
NHR'? NMeR!*;
NHCHz-R!?;
NH-sykloheksyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av Ci.4-alkyl, NHSO»-fenyl, NHCONH-fenyl, halogen;
NH-pyrrolidinyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av SO»-Ci4-alkyl, COO-Ci4-alkyl;
piperidinyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av NHSO,-Ci.4-alkyl, m-metoksyfenyl;
dihydro-indolyl, dihydro-isoindolyl, tetrahydro-kinolinyl eller tetrahydro-
isokinolinyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av Ci4-alkyl, COO-Ci.4-alkyl, Ci4-haloalkyl, O-C;.s-alkyl, NO, halogen;
en gruppe valgt fra NHCH(pyridinyl) CH2COO-C.4-alkyl, NHCH(CH20-C.4-
alkyl)-benzoimidazolyl, eventuelt substituert med ClI;

eller 1-aminosyklopentyl, eventuelt substituert med metyl-oksadiazol;

R!'! er fenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestér av C;.

4-alkyl, Ci4-haloalkyl, CH2CON(Ci.4-alkyl), CH.NHCONH-C3.6-sykloalkyl, CN,
CONR!'R!2 COO-Ci.4-alkyl, O-Ci4-alkyl, SO2-C4-alkyl, SO2-C4-alkylen-
OH, SO-Cs.¢-sykloalkyl, SO>-piperidinyl, SO.NH-C;.4-alkyl, SO2N(Ci-4-alkyl),
halogen, CO-morfolinyl, CHz-pyridinyl, eller imidazolidinyl, piperidinyl,
oksazinanyl, pyrazolyl, triazolyl, tetrazolyl, oksazolyl, oksadiazolyl, tiazolyl,
pyridinyl, pyrimidinyl, hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra
gruppen som bestédr av Ci4-alkyl, NHC,;4-alkyl, =O;

R H, Ci¢-alkyl, Cs.¢-sykloalkyl, Ci.4-haloalkyl, CH,CON(Cj-alkyl,),

CH>CO-azetidinyl, Ci4-alkylen-C3.¢-sykloalkyl, CHz2-pyranyl, CHa-



R2

R3
R4

NO/EP2417120
6

tetrahydrofuranyl, CH>-furanyl, Ci.4-alkylen-OH eller tiadiazolyl, eventuelt
substituert med Ci4-alkyl;
R!"2  H, Cjs-alkyl, SO2C;4-alkyl;
eller R!"!"! og R!'!? sammen danner en fire-, fem- eller seksleddet karbosyklisk ring,
som eventuelt inneholder en O, ved 4 erstatte et karbonatom 1 ringen, eventuelt
substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av CHOH
R!? er valgt fra
. pyridinyl, pyridazinyl, pyrrolyl, pyrazolyl, isoksazolyl, tiazolyl,
tiadiazolyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra
gruppen som bestar av Ci4-alkyl, Cs.6-sykloalkyl, CH2COO-C.4-
alkyl, CONR!*!R!"*2 COO-C4-alkyl, CONH>, O-Cs-alkyl,
halogen, CO-pyrrolidinyl, CO-morfolinyl eller pyrazolyl, triazolyl,
tetrazolyl, isoksazolyl, oksadiazolyl, hver eventuelt substituert med én
eller to rester valgt fra gruppen som bestér av Cj.s-alkyl;
. benzotiazolyl, indazolyl, dihydro-indolyl, indanyl, tetrahydro-
kinolinyl, hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra

gruppen som bestar av N(Ci.4-alkyl)>, CONH-C,4-alkyl, =O;

. piperidinyl, eventuelt substituert med pyridinyl;
. 4,5-dihydro-nafto[2,1-d]tiazol, eventuelt substituert med NHCO-C.s-
alkyl,

R!2!1 H, Ci4-alkyl;
R!22  H, Cy4-alkyl;

R!3 er valgt fra fenyl, pyrazolyl, isoksazolyl, pyrimidinyl, indolyl eller
oksadiazolyl, hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra
gruppen som bestar av Ci4-alkyl, Cs.¢-sykloalkyl, O-Ci.s-alkyl, O-Ci.4-
haloalkyl;

er valgt fra CHaz-fenyl eller CHz-naftyl, begge eventuelt substituert med én eller to rester
valgt fra gruppen som bestar av Ci.4-alkyl, Ci4-haloalkyl, O-Ci.4-haloalkyl, halogen;
eller CH»-tiofenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av halogen;

er H;

er H;

eller R3 og R* sammen danner en CH,-CH»-gruppe.

Forbindelse av formel 1 ifolge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori
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A er CHa, O eller NMe;
R! er valgt fra
. NHR"!, NMeR";
. NHR'? NMeR!*;
. NHCH-R'3;
. NH-piperidinyl, eventuelt substituert med pyridinyl;
. NH-sykloheksyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som

bestér av t-Bu, NHSO,-fenyl, NHCONH-fenyl, F;

. NH-pyrrolidinyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av SO>Me, COO-t-Bu;

. piperidinyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som
bestar av NHSO;-n-Bu, m-metoksyfenyl;

. dihydro-indolyl, dihydro-isoindolyl, tetrahydro-kinolinyl eller tetrahydro-
isokinolinyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som

bestar av Me, COOMe, CF3, OMe, NO», F, Br;

. en gruppe valgt fra NHCH(pyridinyl) CHCOOMe, NHCH(CH,OMe)-
benzoimidazolyl, eventuelt substituert med CI;

. eller 1-aminosyklopentyl, eventuelt substituert med metyl-oksadiazol;

R er fenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar

av Me, Et, t-Bu, CF3, CH2CONMe>, CH_NHCONH-sykloheksyl, CN,
CONR"!'R!12 COOMe, COOEt, OMe, SOMe, SO,CH,CH>OH, SO,Et, SO»-
syklopropyl, SO»-piperidinyl, SO.NHEt, SO.NMeEt, F, Cl, CO-morfolinyl, CH»-
pyridinyl, eller imidazolidinyl, piperidinyl, oksazinanyl, pyrazolyl, triazolyl,
tetrazolyl, oksazolyl, oksadiazolyl, tiazolyl, pyridinyl, pyrimidinyl, hver eventuelt
substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av Me, NHMe, =0;
R H, Me, Et, t-Bu, i-Pr, syklopropyl, CH»-i-Pr, CH,-t-Bu, CH(CH3)CH,CHj3,
CH>CHF»>, CH,CONMe,, CH>CO-azetidinyl, CH>-syklopropyl, CH»-
syklobutyl, CH»-pyranyl, CH»-tetrahydrofuranyl, CH>-furanyl, CH,CH>.OH
eller tiadiazolyl, eventuelt substituert med Me;
R'">  H, Me, Et, SO:Me, SO2Et
eller R''!'! og R!!2 sammen danner en fire-, fem- eller seksleddet karbosyklisk ring,
som eventuelt inneholder en O, ved & erstatte et karbonatom i ringen, eventuelt
substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av CH.OH
R!? er valgt fra

. pyridinyl, pyrrolyl, pyrazolyl, isoksazolyl, tiazolyl, tiadiazolyl, eventuelt
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substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av Me, Et, Pr,
Bu, syklopropyl, CH,COOEt, CONR!*!R!2?2 COOMe, COOEt, CONH,
OMe, Cl, Br CO-pyrrolidinyl, CO-morfolinyl eller pyrazolyl, triazolyl,
tetrazolyl, isoksazolyl, oksadiazolyl, hver eventuelt substituert Me;

. benzotiazolyl, indazolyl, dihydro-indolyl, indanyl, tetrahydro-kinolinyl,
hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestér

av NMe,;, CONHMe, =0;

. 4,5-dihydro-nafto[2,1-d]tiazol, eventuelt substituert med NHCOMe,
Rl.2.l H, Me,
R'>? H, Me;

R!3 er valgt fra fenyl, pyrazolyl, isoksazolyl, pyrimidinyl, indolyl eller oksadiazolyl,

hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av
Me, Et, Pr, syklopentyl, OMe, OCHF>;

er valgt fra CHaz-fenyl eller CHz-naftyl, begge eventuelt substituert med én eller to rester

valgt fra gruppen som bestar av CH3, CF3, OCF3, F, Cl, Br, Et; or CH»-tiofenyl,

eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestér av Cl, Br;

er H;

er H;

eller R? og R* sammen danner en CH»-CH»-gruppe.

Forbindelse av formel 1 ifelge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori
er CHy, O eller NMe;
er valgt fra

. NHR!!

. NHR!?,

R er fenyl, eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar
av Me, Et, Bu, CF3;, CH2CONMe,, CH.NHCONH-sykloheksyl, CN,
CONR'!'R!12 COOMe, COOEt, OMe, SOMe, SO,CH,CH>0H, SO,Et, SO»-
syklopropyl, SO;-piperidinyl, SOoNHEt, SO.NMekEt, F, Cl, CO-morfolinyl, CH»-
pyridinyl, eller imidazolidinyl, piperidinyl, oksazinanyl, pyrazolyl, triazolyl,
tetrazolyl, oksazolyl, oksadiazolyl, tiazolyl, pyridinyl, pyrimidinyl, hver eventuelt
substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av Me, NHMe, =0;

R!'T H, Me, Et, t-Bu, i-Pr, syklopropyl, CHz-i-Pr, CH,-t-Bu, CH(CH3)CH,CHs,
CH>CHF»>, CH,CONMe,, CH>CO-azetidinyl, CH>-syklopropyl, CH»-
syklobutyl, CHz-pyranyl, CHz-tetrahydrofuranyl, CHz-furanyl, CH,CH,OH
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eller tiadiazolyl, eventuelt substituert med Me;

R'">  H, Me, Et, SO:Me, SO2Et

eller R''!'! og R!!2 sammen danner en fire-, fem- eller seksleddet karbosyklisk ring,

som eventuelt inneholder en O, ved 4 erstatte et karbonatom 1 ringen, eventuelt

substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av CH.OH

R!? er valgt fra

. pyridinyl, pyrrolyl, pyrazolyl, isoksazolyl, tiazolyl, tiadiazolyl, eventuelt
substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar av Me, Et, Pr,
Bu, syklopropyl, CH,COOEt, CONR!*!R!22 COOMe, COOEt, CONH,
OMe, Cl, Br CO-pyrrolidinyl, CO-morfolinyl eller pyrazolyl, triazolyl,
tetrazolyl, isoksazolyl, oksadiazolyl, hver eventuelt substituert Me;

. benzotiazolyl, indazolyl, dihydro-indolyl, indanyl, tetrahydro-kinolinyl,
hver eventuelt substituert med én eller to rester valgt fra gruppen som bestar

av NMe,;, CONHMe, =0;

. 4,5-dihydro-nafto[2,1-d]tiazol, eventuelt substituert med NHCOMe,
Rl.2.l H, Me,
Rl.2.2 H, Me,

er valgt fra CHaz-fenyl eller CHz-naftyl, begge eventuelt substituert med én eller to rester
valgt fra gruppen som bestir av CH3, CF3, OCF3, F, Cl, Br, Et

er H;

er H.

Forbindelse av formel 1 ifelge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori
er CHy, O eller NMe;

er valgt fra
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§ %
2 %
CH, Cl \ s
X L H

2

Br .
R3 er H;
R* er H;

eller R? og R* sammen danner en CH»-CH»-gruppe.

7. Forbindelser av generell formel 1 ifolge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori
forbindelsene av formel 1 er til stede i form av de enkelte optiske isomerene, blandinger av de
enkelte enantiomerene eller racematene, fortrinnsvis i form av de enantiomerisk rene

forbindelsene.

8. Forbindelser av generell formel 1 ifelge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori

forbindelsene av formel 1 er til stede 1 form av R-enatiomeren R-1

N
0,
R ONT TR
! 2
R R-1
9. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
0‘(]».,, fo
’ |
HN | O
N N
ol
1.a

10. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
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1.b

11. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er

2

O
cl N i N
= 0

12. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er

2

=0
C|\©\/O HN @
N

(0]

1.¢c

1d

13. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
o
=0 o
cu\b\/Q HN/: { 4}
NN
— O

1.e

14. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
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Cl N

0
}:0

HN \N_
N

0
1.f

15. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er

°© 1g

16. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er

2

° 1.h

17. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er

o
L N

OO
X

18. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er

1.
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o el
L 5
HN “{
N/
ot
Br 1.j
19. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
A/
0 N
WD
N
N\
O
ot
c 1k
20. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
A/
o N
04Q /( _ \
N
\
O™
o)
N /
C'j : 1.1
21. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
RNV
0 N
WL
N —
N
()
bos
c 1m

22, Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
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0
A
LN
Y
N
Cl 1.n
23. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
KNV
O N
Ao
N
\
H N, /
oL
Cl 1.0
24. Forbindelsen av formel 1 ifelge krav 1, hvori forbindelsen er
A/
e) N
LD A
N
\Y
O
N
cl : 1 P
25. Farmasgytisk sammensetning, karakterisert ved at den inneholder én eller flere

forbindelser av formel 1 ifelge et hvilket som helst av kravene 1-24.

26. Forbindelse av formel 1 ifolge et hvilket som helst av kravene 1-24 for anvendelse som

et medikament.

27. Anvendelse av forbindelsene av formel 1 ifolge ett av kravene 1-24 for fremstillingen
av et medisinering for behandling av astma og allergiske sykdommer, gastrointestinale
inflammatoriske sykdommer, eosinofile sykdommer, kronisk obstruktiv pulmoner sykdom,

infeksjon av patogene mikrober, revmatoid artritt og aterosklerose.
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28. Anvendelse av forbindelsene av formel 1 ifolge ett av kravene 1-24 for fremstillingen
av en medisinering for behandling av sykdommer med unormal ekt neovaskularisering s som

aldersrelatert makuladegenerasjon.

29. Farmasgytisk sammensetning omfattende 1 tillegg til en forbindelse av formel 1, ifolge
ett av kravene 1-24, en farmasgytisk aktiv forbindelse valgt fra gruppen som bestér av
betaetterlignere, antikolinergika, kortikosteroider, PDE4-hemmere, LTD4-antagonister, EGFR-
hemmere, CRTH2-hemmere, 5-LO-hemmere, histaminreseptorantagonister, CCR9-antagonister,

VEGF-hemmere og SYK-hemmere, men ogsa kombinasjoner av to eller tre aktive stoffer.

30. Forbindelse av formel 1 ifelge et hvilket som helst av kravene 1 til 24, hvori
forbindelsen er til stede 1 form av syreaddisjonssaltene derav med farmakologisk akseptable

syrer.



