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Patentkrav

1. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1

“—N
(R (j I =N o
O~ A
\
2b

* (HX), R 1

hvor

R! er Ci-s-alkyl, Ci-s-halogenalkyl, O-Ci-s-halogenalkyl, halogen;

m er 1, 2 eller 3;

R?2 og R?" er hver uavhengig valgt fra H, Ci-s-alkyl, Ci-e-alkenyl, Ci-s-alkynyl, Cs-6-
cykloalkyl, COO-Ci-6-alkyl, O-Ci-s-alkyl, CONR2?>1R20:2 halogen;

R2b1 er H, Ci-6-alkyl, Co-4-alkyl-Cs-6-cykloalkyl, Ci-s-halogenalkyl;

R26:2 er H, Ci-salkyl;

eller R?bt og R22 danner sammen en Cs-s-alkylengruppe som sammen med
nitrogenatomet danner en heterocyklisk ring, hvor eventuelt ett karbonatom eller
ringen blir erstattet med et oksygenatom;

R3 er H, Ci-s-alkyl;

X er et anion valgt fra gruppen bestdende av klorid, bromid, jodid, sulfat, fosfat,
metansulfonat, nitrat, maleat, acetat, benzoat, citrat, salicylat, fumarat, tartrat,
dibenzoyltartrat, oksalat, succinat, benzoat og p-toluensulfonat;

jer0,0,5,1, 1,5 eller 2;

hvor en ko-krystall danner er valgt fra gruppen bestaende av orotsyre, hippursyre, L-
pyroglutaminsyre, D-pyroglutaminsyre, nikotinsyre, L-(+)-askorbinsyre, sakkarin,
piperazin, 3-hydroksy-2-naftosyre, slimsyre (galaktarsyre), pamosyre (embonsyre),
stearinsyre, cholsyre, deoksycholsyre, nikotinamid, isonikotinamid, succinamid, uracil,

L-lysin, L-prolin, D-valin, L-arginin, glycin.

2. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge krav 1, hvor

R?2 er H, Ci-e-alkyl, Ci-6-alkenyl, Ci-s-alkynyl, Cs-s-cykloalkyl, O-Ci-s-alkyl,
CONR?22/1R22.2;

R2231 er H, Ci-s-alkyl, Ci-6-halogenalkyl;

R23:2 er H, Ci-6-alkyl;

R2b er H, Ci-s-alkyl, Ci-s-alkenyl, Ci-s-alkynyl, Cs-s-cykloalkyl, COO-Ci-s-alkyl, O-Ci-6-
alkyl, CONR?"1R25:2 halogen;
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R201 er H, Ci-s-alkyl, Co-s-alkyl-Cs-s-cykloalkyl, Ci-s-halogenalkyl;

R2°2 er H, Ci-s-alkyl;

eller R?*t og R?"2 danner sammen en Cs-s-alkylengruppe som sammen med
nitrogenatomet danner en heterocyklisk ring, hvor eventuelt ett karbonatom eller

ringen blir erstattet med et oksygenatom.

3. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge ett av kravene 1 eller 2, hvor
R! er Ci-s-alkyl, Ci-s-halogenalkyl, O-Ci-s-halogenalkyl, halogen;

m er 1 eller 2;

R22 er H, Ci-4-alkyl;

R2b er H, CONR2b:1R2b:2;

R2b1 er Ci-4-alkyl, Co-s-alkyl-Cs-s-cykloalkyl, Ci-a-halogenalkyl;

R26:2 er H, Ci-4-alkyl;

eller R?2t og R22 danner sammen en Cs-s-alkylengruppe som sammen med
nitrogenatomet danner en heterocyklisk ring, hvor eventuelt ett karbonatom eller
ringen blir erstattet med et oksygenatom;

R3 er H, Ci-s-alkyl;

X er et anion valgt fra gruppen bestaende av klorid eller dibenzoyltartrat;

jer1eller 2.

4. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 3, hvor
R22 er H, Ci-s-alkyl;

R2° er H, CONR?2P/1R20:2;

R201 er Ci-4-alkyl;

R25:2 er Ci-4-alkyl.

5. ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 4, hvor
R22 er H, Ci-4-alkyl;

R2® er H, CONR?"1R2b:2;

R20:1 er Co-4-alkyl-Cs-6-cykloalkyl;

R26:2 er H, Ci-s-alkyl.

6. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 5,
hvor

R22 er H, Ci-4-alkyl;

R2® er H, CONR?"1R2b:2;

R26:1 er Ci-4-halogenalkyl;
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R252 er H, Ci-4-alkyl.

7. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 6, hvor R?®! og
R25:2 danner sammen en Cs-s-alkylengruppe som sammen med nitrogenatomet danner
en heterocyklisk ring, hvor eventuelt ett karbonatom eller ringen blir erstattet med et

oksygenatom.

8. Ko-krystaller av forbindelser med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 7, hvor ko-
krystall-danneren er valgt fra gruppen bestdende av askorbinsyre, slimsyre,
pamoinsyre, succinamid, nikotinsyre, nikotinamid, isonikotinamid, I-lysin, I-prolin eller

hydrater eller hydroklorider av de samme.

9. Salter av forbindelser med formel 1,

%—N
R'), (j I =
O a
\
2b

* (HX); R 1
hvor R, m, R%?, R?", R3 er som definert som i ett av kravene 1 til 8, og
X er et anion valgt fra gruppen bestdende av klorid, bromid, jodid, sulfat, fosfat,
metansulfonat, nitrat, maleat, acetat, benzoat, citrat, salicylat, fumarat, tartrat,
dibenzoyltartrat, oksalat, succinat, benzoat og p-toluensulfonat;
jer0,5,1, 1,5 eller 2.

10. Salter av forbindelser med formel 1, hvor R!, m, R?3, R?*, R3 er definert som i ett
av kravene 1 til 8, og
X er et anion valgt fra gruppen bestdende av klorid eller dibenzoyltartrat,

jer1eller 2.

11. Ko-krystaller ifglge ett av kravene 1 til 8 eller salter ifglge krav 9 eller 10, hvor

forbindelsen er valgt fra gruppen bestdende av
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12. Ko-krystaller ifglge krav 8, hvor forbindelsen er
0
N "-
=o
cl N HN \N_
NN
— o]

*(HCI)2 og ko-krystall-danneren er valgt fra gruppen bestdende av askorbinsyre,

slimsyre, pamosyre, succinamid, nikotinsyre, nikotinamid, isonikotinamid, hydratisert

5 I-lysin og I-prolin.

13. Salt ifglge krav 9, hvor saltet er
0
N—/
j=o
o N N \N_
NN
— (0]

*(S)-(S)-(+)-2,3-dibenzoyl-vinsyre.

10
14. Salt ifglge krav 9, hvor saltet er
0
N—/
=o
ol N HN \N_
NN
— 6]
*(HCl)2.
15 15. Salt ifglge krav 9, hvor saltet er

oPe
cl N HN \N

*(HCI)2*1,5 H20.
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16. Salt ifglge krav 9, hvor saltet er
0
N—/
=o
HN
N

\

Ci N
N_

— (¢}
*(HCI)2*metylisobutylketon.

17. Forbindelser med formel 113 for fremstilling av en ko-krystall eller et salt med

formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 10

O N

X
~Z
N N
ok
113

10 18. Forbindelser med formel 114 for fremstilling av en ko-krystall eller et salt med

formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 10
(0) N

AN
l -
N

RN 114

15 19. Forbindelser med formel 13'-Me for fremstilling av en ko-krystall eller et salt med

formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 10
MeOOC ~COOMe
NH

N

C': : 13'-Me
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20. Farmasgytisk preparat omfattende minst én ko-krystall eller salt av en forbindelse
med formel 1 ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 10 og en farmasgytisk

akseptabel baerer.

21. Ko-krystall eller salt av en forbindelse med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 10,

som et medikament.

22. Ko-krystall eller salt av en forbindelse med formel 1 ifglge ett av kravene 1 til 10,
som et medikament for forebygging eller behandling av en rekke inflammatoriske,
infeksigse og immunoregulerende lidelser og sykdommer omfattende astma og
allergiske sykdommer, kronisk obstruktiv lungesykdom, infeksjon ved patogene
mikrober (omfattende virus), autoimmune patologier s& som revmatoid artritt og
aterosklerose, sd vel som aldersrelatert makuladegenerasjon (AMD), diabetisk

retinopati og diabetisk makulagdem.



