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Patentkrav.

1. Forbindelse med formelen:

hvori:

@,

atomene merket 1 og 2 enten er forbundet ved en dobbeltbinding eller en epoksidert

dobbeltbinding;
nerleller?2;
m er Qeller 1;

X er -CN, -CF;, eller -C(O)R,, hvori R, er -OH, alkoksy(c<), alkylaminoicss), dialkylamino(css),
eller -NHS(0),-alkyl(c1-4);

Ri10g R; er hver uavhengig hydrogen, hydroksy, halo, eller amino; eller alkyl(c<12), alkenylc<12),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylic<iz), heterosykloalkylicciz),  acylic<ia),
alkoksy(c<12), aryloksyic<i12), aralkoksyc<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksyic<z), alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylamino(ciz), aralkylamino(c<iz), heteroaryl-amino(c<i2), amidoycz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs3, -OCH,CHs, -C(O)CH3, -N(CH3)2, -C(O)NH,, -OC(O)CH3, eller -S(O).NH,; eller

Ri og R, er tatt sammen og er alkandiylic«z), alkendiylic«z), alkoksydiylic<iz),
alkylaminodiylc<12), eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller
flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -1, NH, -NO>, -CO;H,
-CO,CH3, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHs, eller -
S(0O)2NH,;
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R; er fravaerende, hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<12), aryliccaz), aralkylic<iz),
heteroaryl(c<12), heterosykloalkylc<i12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse
gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -
Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO,H, -CO,CH3, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CH3s, -C(O)CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(0)CHs, eller -S(O),NH,; eller R; er tatt sammen med R; som angitt nedenfor;
forutsatt at R; er fravaerende nar og bare nar atomet som den er bundet til danner en del

av en dobbeltbinding;

Rs er hydrogen, hydroksy, amino, halo, cyano, eller okso; eller alkylicc12), alkenylic<iz),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylic<iz), heterosykloalkyliciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksy(c<i2), aralkoksy(c<12), hetero-aryloksy c<i2), acyloksy(c<i2), alkylaminoc<z),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CH3s, -C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH,; eller R4 er tatt

sammen med enten Rs eller Rs som angitt nedenfor;

Rs er fravaerende, hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<12), aryliccaz), aralkylic<iz),
heteroaryl(c<12), heterosykloalkylc<i12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse
gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -
Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO,H, -CO,CH3, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CH3, -C(O)CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(0)CHs, eller -S(0),NH,; eller Rs er tatt sammen med R; som angitt nedenfor;
forutsatt at Rs er fravaerende nar og bare nar atomet som den er bundet til danner en del

av en dobbeltbinding; og

Re er hydrogen, hydroksy, amino, halo, cyano, eller okso; eller alkylicc12), alkenylic<iz),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylic<iz), heterosykloalkyliciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksy(c<i2), aralkoksy(c<12), hetero-aryloksy c<i2), acyloksy(c<i2), alkylaminoc<z),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CHjs, -C(O)CHs, -N(CH3)2, -C(O)NHz, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH;

forutsatt at nar R; og R4 er tatt sammen, er forbindelsen videre definert ved formel la:

- NO/EP 2 651 902 B1 -
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(Ia)

hvori R; er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylic<«12), alkenylic<ia),
alkynylicc12), arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylic<iz), heterosykloalkylicciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksyic<i12), aralkoksyc<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksyic<z), alkylaminoc<z),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHj3, -OCH,CHs, -C(O)CH3, -N(CH3)2, -C(O)NH,, -OC(O)CH3, eller -S(O).NH,; eller

forutsatt at nar R4 og Rs er tatt sammen, er forbindelsen videre definert ved formel Ib:

(Ib)

hvori Rg er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<i2), alkenylic<i2), alkynylic<iz),
arylic<12), aralkylc<i2), heteroarylic«1z), heterosykloalkylic<i2), acylicc12), alkoksyic<iz), aryloksy(c<ia),
aralkoksyic<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksy(c<i2), alkylaminoc<sz), dialkylaminoc<z), arylaminoc<ia),
aralkylamino(c<i2), heteroarylamino(c<i2), amidoc<i2), eller en substituert versjon av enhver av disse

gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I,

- NO/EP 2 651 902 B1 -
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-NHa, -NO,, -CO,H, -CO,CHs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -N(CHs)2, -C(O)NHa, -OC(O)CHs,
eller -S(0O);NH,;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller tautomer av samme.

2. Forbindelse ifglge krav 1, videre definert ved formelen:

D,

hvori:
nerleller?2;

X er -CN, -CF;, eller -C(O)R,, hvori R, er -OH, alkoksy(c<), alkylaminocss), dialkylamino(css),
eller -NHS(0),-alkyl(c1-4);

R10g R; er hver uavhengig hydrogen, hydroksy, halo, eller amino; eller alkyl(c<12), alkenylc<12),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylic<iz), heterosykloalkyliciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksyic<12), aralkoksyc<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksyic<z), alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylamino(c<iz), aralkylamino(c<iz), heteroaryl-amino(c<i2), amidoycz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHj3, -OCH,CHs, -C(O)CH3, -N(CH3)2, -C(O)NH,, -OC(O)CH3, eller -S(O).NH,; eller

Ri og R, er tatt sammen og er alkandiylic«z), alkendiylic«z), alkoksydiylic<iz),
alkylaminodiylc<12), eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller
flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -
CO;H, -CO,CHjs, -CN, -SH, -OCH3s, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHj, eller -
S(O)2NH3;

R; er fravaerende, hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<12), aryliccaz), aralkylic<iz),
heteroaryl(c<12), heterosykloalkylc<i12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse

gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -

- NO/EP 2 651 902 B1 -
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Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -COzH, -CO,CHs, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(0)CHjs, eller -S(0)2NH,; forutsatt at R; er fravaerende nar og bare nar atomet

som den er bundet til danner en del av en dobbeltbinding;

Rs er fravaerende, hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<12), aryliccaz), aralkylic<iz),
5 heteroaryl(c<12), heterosykloalkylc<12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse
gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -
Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO,H, -CO,CH3, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CH3, -C(O)CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(0)CHjs, eller -S(0)2NH,; forutsatt at Rs er fravaerende nar og bare nar atomet

som den er bundet til danner en del av en dobbeltbinding; og

10 Re er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<12), alkenylic<i2), alkynylic<iz),
arylicc1z), aralkylicc12), heteroarylic<i2), heterosykloalkylicciz), acylicciz),  alkoksy(c<ia),
aryloksy(c<12),  aralkoksyc<12),  hetero-aryloksy(c<1z),  acyloksyc<iz),  alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amido(ciz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer

15 uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CHjs, -C(O)CHs, -N(CH3)2, -C(O)NHz, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller tautomer av samme.

3. Forbindelse ifglge krav 1, videre definert av formelen:

1),

20 hvori:

R10g R; er hver uavhengig hydrogen, hydroksy, halo, eller amino; eller alkyl(c<12), alkenylc<1z),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylc<iz), heterosykloalkylicciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksyic<i12), aralkoksyic<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksyic<z), alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylamino(ciz), aralkylamino(c<iz), heteroaryl-amino(c<i2), amidoyca), eller

25 en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer

- NO/EP 2 651 902 B1 -
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uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHa, -OCH2CH3, -C(O)CHa, -N(CHa)z, -C(O)NHz, -OC(O)CHa, eller -S(O)zNHz; eller

Ri og R, er tatt sammen og er alkandiylic«z), alkendiylic«iz), alkoksydiylic<iz),
alkylaminodiylc<12), eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller
flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -
CO;H, -CO,CHjs, -CN, -SH, -OCH3s, -OCH,CHg, -C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHj, eller -
S(O)2NH,;

R; er fravaerende, hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<12), aryliccaz), aralkylic<iz),
heteroaryl(c<12), heterosykloalkylc<i12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse
gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -
Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO,H, -CO,CH3, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CH3, -C(O)CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(0)CHjs, eller -S(0)2NH,; forutsatt at R; er fravaerende nar og bare nar atomet

som den er bundet til danner en del av en dobbeltbinding;

Rs er fravaerende, hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<12), aryliccaz), aralkylic<iz),
heteroaryl(c<12), heterosykloalkyl(c<i12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse
gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -
Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO,H, -CO,CH3, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CH3s, -C(O)CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(0)CHjs, eller -S(0)2NH,; forutsatt at Rs er fravaerende nar og bare nar atomet

som den er bundet til danner en del av en dobbeltbinding; og

Re er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<12), alkenylic<i2), alkynylic<iz),
arylicc1z), aralkylic<12), heteroarylc<i2), heterosykloalkylicciz), acylicciz),  alkoksy(c<ia),
aryloksy(c<12),  aralkoksyc<12),  hetero-aryloksyc<1z),  acyloksyc<iz),  alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CHjs, -C(O)CHs, -N(CH3)2, -C(O)NHz, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller tautomer av samme.

4. Forbindelse ifglge krav 3, videre definert ved formelen:

- NO/EP 2 651 902 B1 -



10

15

20

hvori:

NO/EP2651902

av),

R10g R; er hver uavhengig hydrogen, hydroksy, halo, eller amino; eller alkyl(c<12), alkenylic<1z),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylic«az), heteroarylic<iz), heterosykloalkylic<iz);  acylic<az),
alkoksy(c<12), aryloksyic<i12), aralkoksyic<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksyic<z), alkylaminoc<z),
dialkylamino(c<12), arylamino(c<iz), aralkylamino(c<iz), heteroaryl-amino(c<i2), amidoycy), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CHjs, -C(O)CHs, -N(CH3)2, -C(O)NHz, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH;

Rs er hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<i2), arylic<i2), aralkylic<i2), heteroarylic<iz),
heterosykloalkyl(c<12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori
ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -1, -NH,, -
NO,, -CO;H, -CO,CHs, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CH3, -C(O)CHs, -N(CHj3),, -C(O)NH,, -OC(O)CHs,
eller -S(0),NH,; og

Re er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<12), alkenylic<i2), alkynylic<iz),
arylicc1z), aralkylic<12), heteroarylc<i2), heterosykloalkylicciz), acylicciz),  alkoksy(c<ia),
aryloksy(c<12),  aralkoksyc<12),  hetero-aryloksy(c<1z),  acyloksyc<iz),  alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CHjs, -C(O)CHs, -N(CH3)2, -C(O)NHz, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller tautomer av samme.

5. Forbindelse ifglge krav 3, videre definert ved formelen:

- NO/EP 2 651 902 B1 -
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V)

R10g R; er hver uavhengig hydrogen, hydroksy, halo, eller amino; eller alkyl(c<12), alkenylc<1z),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylic<iz), heterosykloalkyliciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksyic<i12), aralkoksyc<12), heteroaryloksy(c<iz), acyloksyic<z), alkylaminoc<z),
dialkylamino(c<12), arylamino(ciz), aralkylamino(c<iz), heteroaryl-amino(c<i2), amidoycy), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHj3, -OCH,CHs, -C(O)CH3, -N(CH3)2, -C(O)NH,, -OC(O)CH3, eller -S(O).NH,; eller

Ri og R, er tatt sammen og er alkandiylic«z), alkendiylic«iz), alkoksydiylic<iz),
alkylaminodiylc<12), eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller
flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -
CO;H, -CO,CHjs, -CN, -SH, -OCH3s, -OCH,CHg, -C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHj, eller -
S(0O)2NH,;

Rs er hydrogen; eller alkyl(c<12), alkenylic<i2), alkynylic<i2), arylic<i2), aralkylic<i2), heteroarylic<iz),
heterosykloalkyl(c<12), acyl(c<12) eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori
ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -1, -NH,, -
NO,, -COzH, -CO,CHs, -CN, -SH, -OCHs, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -N(CHj3),, -C(O)NH,, -OC(O)CHs,
eller -S(0)2NH,; og

Re er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<12), alkenylic<i2), alkynylic<iz),
arylicc1z), aralkylic<12), heteroarylic<i2), heterosykloalkylicciz), acylicciz),  alkoksy(c<ia),
aryloksy(c<12),  aralkoksy(c<i2),  heteroaryloksy(c<1z),  acyloksyc<iz),  alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylamino(ciz), aralkylaminoc<iz), heteroarylamino(c<iz), amidoc<iz), eller

en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
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uavhengig har blitt erstattet med -OH, =F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO,H, -CO,CH3, -CN, -SH, -
OCHa, -OCH2CH3, -C(O)CHa, -N(CHa)z, -C(O)NHz, -OC(O)CHa, eller -S(O)zNHz;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller tautomer av samme.

6. Forbindelse ifglge krav 1, videre definert som:

hvori:

NC

6

Ri R V1)

Ri10g R; er hver uavhengig hydrogen, hydroksy, halo, eller amino; eller alkyl(c<12), alkenylc<1z),
alkynylicc12),  arylicc1z), aralkylie«iz), heteroarylc<iz), heterosykloalkyliciz),  acyliccia),
alkoksy(c<12), aryloksyic<i12), aralkoksyic<12), heteroaryloksy(c<i2), acyloksyic<z), alkylaminoc<z),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHjs, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -N(CHs)z, -C(O)NH,, -OC(O)CHs, eller-S(0)2NH;

Rs er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<12), alkenylic<12), alkynylic<iz),
arylicc12), aralkylicc12), heteroarylc<i2), heterosykloalkylicciz), acylicciz),  alkoksyic<ia),
aryloksy(c<12),  aralkoksy(c<12),  heteroaryloksy(c<1z),  acyloksyc<iz),  alkylaminoc<y),
dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHs, -OCH,CHjs, -C(O)CHs, -N(CH3)2, -C(O)NHz, -OC(O)CHs, eller -S(0)2NH;

Re er hydrogen, hydroksy, amino, halo, eller cyano; eller alkylc<12), alkenylic<i2), alkynylic<iz),
arylicc12), aralkylic<12), heteroarylic<i2), heterosykloalkylicciz), acylicciz),  alkoksyic<ia),
aryloksy(c<12),  aralkoksy(c<i2),  heteroaryloksy(c<1z),  acyloksyc<iz),  alkylaminoc<y),

dialkylamino(c<i2), arylaminoc<iz), aralkylaminoc<iz), heteroarylaminoc<iz), amidociz), eller
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en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer
uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO;H, -CO,CHj3, -CN, -SH, -
OCHa, -OCH2CH3, -C(O)CHa, -N(CHa)z, -C(O)NHz, -OC(O)CHa, eller -S(O)zNHz;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller tautomer av samme.

7. Forbindelse ifglge krav 1, hvori atomene merket 1 og 2 er forbundet ved en dobbeltbinding.
8. Forbindelse ifglge et av kravene 1, 2 og 7, hvori X er -CN.

9. Forbindelse ifglge et av kravene 1-8, hvori R; eller R; er alkyl(css).

10. Forbindelse ifglge krav 9, hvori R; og R, er hver metyl.

11. Forbindelse ifglge krav 9, hvori R; er metyl og R, er hydrogen.

12. Forbindelse ifglge et av kravene 1-3 og 7-11, hvori R; er fraveerende.

13. Forbindelse ifglge et av kravene 1 og 6-12, hvori R4 er hydrogen.

14. Forbindelse ifglge et av kravene 1 og 7-12, hvori R4 er okso.

15. Forbindelse ifglge et av kravene 1 og 6-12, hvori Ra er alkyl(c<s), aryl(css), acyl(ces), alkoksyc<s) eller

en substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig
har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH>, -NO,, -CO,H, -CO,CHjs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CHs, -
C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHj, eller -S(0)2NH,.

16. Forbindelse ifglge et av kravene 1-3 og 7-15, hvori Rs er fraveerende.
17. Forbindelse ifglge et av kravene 1-3, 5, og 7-15, hvori Rs er hydrogen.

18. Forbindelse ifplge et av kravene 1-3, 5, og 7-15, hvori Rs er alkylc<s), arylic<s), acylices), eller en
substituert versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har
blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH,, -NO,, -CO,H, -CO,CHs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CH3, -
C(O)CHs, -N(CHs),, -C(O)NH,, -OC(O)CHj, eller -S(0)2NH,.

19. Forbindelse ifglge et av kravene 1-18, hvori Rs er hydrogen.
20. Forbindelse ifglge et av kravene 1-19, hvori Rg er halo.

21. Forbindelse ifglge et av kravene 1-19, hvori Rs er alkyl(c<s) eller substituert alkyl(c<) hvori ett eller
flere hydrogenatomer uavhengig har blitt erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH;, -NO,, -CO;H, -
COzCHa, -CN, -SH, -OCHg, -OCH2CH3, -C(O)CHa, -N(CHa)z, -C(O)NHz, -OC(O)CHa, eller -S(O)zNHz.

- NO/EP 2 651 902 B1 -



NO/EP2651902

11

22. Forbindelse ifglge et av kravene 1-21, hvori Re er arylic<s), heteroarylic<s) eller en substituert
versjon av enhver av disse gruppene hvori ett eller flere hydrogenatomer uavhengig har blitt
erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH;, -NO,, -CO;H, -CO,CHs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CH3, -C(O)CHs,
-N(CH3)s, -C(O)NHz, -OC(O)CHgs, eller -S(0)2NH,.

23. Forbindelse ifglge et av kravene 1-18, hvori Re er alkoksyczs).

24. Forbindelse ifglge krav 1, videre definert som:
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26. Forbindelse med formelen:

5
o)
P
NC [ P~N""NH
: o)
0 i
10 eller
/
N-N
NC | P~7"N"

- NO/EP 2 651 902 B1 -



NO/EP2651902

20

27. Forbindelse med formelen:

28. Farmasgytisk blanding omfattende:

a) forbindelsen ifglge et av kravene 1-27;
b) en optisk isomer av forbindelsen, hvori den optiske isomeren er enantiomeren av
forbindelsen; og

c) et hjelpestoff.
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