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Patentkrav

1. Forbindelse med formel I:
H 0 H

5 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,

W er
R¥ R™
RL"?I
R? Q eller 0

R! er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;
10 R? er hydrogen, C;-Cs-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;
R3* og R*® er en av fglgende:
(i) R** er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; og
R3B er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; eller
(ii) R®* og R*® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
15 under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med
karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring;
R5

er
0
S’\> 0
Rz
. RS ~
A% % %z %
RB% /@ /{@
/(X@ 0 | 1

20
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C;-Cyo-heterosyklyl, C3-Cg-karbosykly og Cg-Cis-aryl, eventuelt substituert med
1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen bestdende av -C;-Cs-alkyl,
-C;-Cg-alkyl-N(R"),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-C(O)OR', -O-(C;-Cgalkyl),-
C(O)R', -OC(O)R', -C(O)OR', -C(O)N(R")2, -NHC(O)R', -S(0O),R', -S(O)R', -OH,
halogen, -N3, -N(R'),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR', hvori
hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl og
usubstituert aryl, eller to R' kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet,
danne et C;-Cyp-heterosyklyl;

eller R’ er

O

eller Ry

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -C;-Cg-alkyl-N(R'),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-
C(O)OR', -0O-(C;-Cg-alkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R',
-S(0),R', -S(O)R', -OH,

halogen, -N;, -N(R');, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R', -SR' og
arylen-R', hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen,
C;-Cg-alkyl, C;-Cgheterosyklyl, C;-Cjpalkylen-C3-Cgheterosyklyl og aryl, eller to R'
kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet, danne et C;-Cyo-
heterosyklyl;

R® er hydrogen, -C;-Cg-alkyl, -C,-Cg-alkenyl, -C,-Cg-alkynyl eller -C;-Cg-
haloalkyl;

R'2 er hydrogen, C;-Cy4-alkyl, C;-Cio-heterosyklyl eller C¢-Cy4-aryl;

R!3 er C;-Cyo-heterosyklyl; og

X er O.
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2. Forbindelse med formel IIa:
H O H

Ila
eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,
W er

P i NH
z zZ.
Y eller )‘-
0% “NH,

Y er -C,-Cyg-alkylen-, -C,-C,o-heteroalkylen-; -Cs-Cg-karbosyklo-, -arylen-, -Cs-
Cgheterosyklo-, -C;-Cjpalkylen-arylen-, -arylen-C;-Cjoalkylen-, -C;-Cjpalkylen-
(Cs-Cgkarbosyklo)-, -(Cs-Cgkarbosyklo)-C;-C,palkylen-, -C;-Cypalkylen-(Cs-
Cgheterosyklo)- eller-(Csz-Cg-heterosyklo)-C,-C;palkylen-;

Zer

. gy Ay o T

YH

o

NHz
eller -NH,;
G er halogen, -OH, -SH eller -S-C;-Cg-alkyl;
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R? er hydrogen, C;-Cs-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;

R* og R*® er en av fglgende:

(i) R* er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cs-karbosyklyl eller halogen; og R*® er
C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cs-karbosyklyl eller halogen; eller

(ii) R* og R’® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med

karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring; R> er

(o]
S o
:\> R6 v
: < J %

Ci-Cio-heterosyklyl, Cs;-Cg-karbosykly og C4-Cis-aryl, eventuelt substituert med
1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen bestdende av -C;-Cg-alkyl,
-C;-Cg-alkyl-N(R"),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-C(O)OR' -0O-(C;-Cg-alkyl),-
C(O)R', -OC(O)R', -C(O)OR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -S(0),R', -S(O)R', -OH,

halogen, -N5, -N(R"),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR', hvori
hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl og
usubstituert aryl, eller to R' kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet,

danne et C;-Cyo-heterosyklyl; eller R® er
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eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -C;-Cg-alkyl-N(R'),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-
C(O)OR', -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -
S(O);R', -S(O)R', -OH,

halogen, -N3, -N(R"),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0);R', -SR' og
arylen-R', hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen,
C;-Cg-alkyl, C;-Cgheterosyklyl, C;-Cjpalkylen-C3-Cgheterosyklyl og aryl, eller to R’
kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet, danne et C;-Cio-
heterosyklyl;

R® er hydrogen, -C;-Csalkyl, -C,-Cgalkenyl, -C,-Cgalkynyl eller -C;-Cghaloalkyl;
R'2 er hydrogen, C;-Caalkyl, C;-Cioheterosyklyl eller C¢-Cisaryl;

R!3 er C;-Cygheterosyklyl; og

R’ er for hver forekomst uavhengig valgt fra gruppen bestdende av F, Cl, I, Br,
NO,, CN og CFs3;

R er hydrogen, -C;-Cjoalkyl, -C3-Cgkarbosyklyl, -aryl, -C;-Cjcheteroalkyl, -Cs-
Cgheterosyklo, -C;-Cjpalkylen-aryl, -arylen-C;-Cjpalkyl, -C;-Cjoalkylen-(Cs-
Cgkarbosyklo),-(C5-Cg karbosyklo)-C;-Cjpalkyl, -C;-Cypalkylen-(Cs-
Cgheterosyklo), og -(Cs-Cs-heterosyklo)-C;-Cjoalkyl, der aryl pd Ry, omfattende
aryl eventuelt er substituert med [R;];

herl, 2, 3,4eller5; og

X er O.

3. Forbindelse med formel I11a:
H Q

IIIa
eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,
W er
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R® O eller ;
R! er hydrogen, C;-Cs-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;
R? er hydrogen, C;-Cs-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;
R3* og R*® er en av fglgende:
(i) R** er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; og
R3® er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; eller
(ii) R* og R*® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med
karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring;

R® er

[®) R
S’\> ‘l/(
L 11
N LR R o R
O
R 0 . ) ? N | H

eller

S
\
=

NH-R'

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR', -
C(O)NH;, -C(O)NHR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -S(0),R', -S(O)R', -OH, halogen, -
N3, -NH5, -NH(R'), -N(R"),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR',
hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl

og usubstituert aryl;

R er
Y,
- }f
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7 MNH
H.Y J‘?,VF )\
eller o MH;

Y er -C,-Cyo-alkylen-, -C,-C,o-heteroalkylen-, Cs3-Cg-karbosyklo-, -arylen-, -Cs-
Cgheterosyklo-, -C;-Cjpalkylen-arylen-, -arylen-C;-Cjoalkylen-, -C;-Cjpalkylen-
(Cs3-Cgkarbosyklo)-, -(Cs-Cgkarbosyklo)-C;-Cjpalkylen-, -C;-Cypalkylen-(Cs-
Cgheterosyklo)- eller-(Cs-Cg-heterosyklo)-C,-Cjpalkylen-;

Zer

WH

s}

Nes
eller -NH,;

G er halogen, -OH, -SH eller-S-C;-Csalkyl;

R’ er for hver forekomst uavhengig valgt fra gruppen bestdende av F, Cl, I, Br,
NO,, CN og CFs;

herl, 2, 3,4eller5; og

X er O.

4. Forbindelse med formel IIb:
H o) H

ITb
eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,
W er
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) , 0 /@AG’S"
i M
A \(JLN
i H
o
V o INH
z"f 2 v)%,w/ ¢!\
) eller O "NHy

Y er -C,-Cyo-alkylen-, -C,-Cyo-heteroalkylen-, -Cs-Cg-karbosyklo-, -arylen-, -Cs-
Cgheterosyklo-, -C;-Cjpalkylen-arylen-, -arylen-C;-Cjoalkylen-, -C;-Cjpalkylen-
(Cs-Cgkarbosyklo)-, -(Cs-Cgkarbosyklo)-C;-C,palkylen-, -C;-Cypalkylen-(Cs-
Cgheterosyklo)-, eller-(Cs-Cg-heterosyklo)-C;-C,palkylen-;

Zer

Lg;ﬂ’“f Ay

H
L N

T

O
H
il
L w/\/ ”YV@ 0
0 D R

eller -NHL;

NHz

L er et antistoff;

R? er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;

R3* og R*® er en av fglgende:

(i) R* er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; og

R3B er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; eller

(ii) R®* og R*® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
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ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med

karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring; R> er
(o]

S o
:\> R® e
N o~ gy, %
RB% s ( : Ap
% L0 | 1

RE ., O 07 | , o7 o ,

Y

\—/
C;-Cio-heterosyklyl, Cs-Cg-karbosykly og Ce-Ci4-aryl eventuelt substituert med 1,

L]

2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen bestdende av -C;-Cg-alkyl, -
C;-Cg-alkyl-N(R"),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-C(O)OR' -0O-(C;-Cgalkyl),-
C(O)R', -OC(O)R', -C(O)OR', -C(O)N(R")2, -NHC(O)R', -S(0),R', -S(O)R', -OH,
halogen, -N5, -N(R"),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR', hvori
hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl og
usubstituert aryl, eller to R' kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet,
danne et C;-Cyp-heterosyklyl;

eller R® er
l'.'!

A% rvil\/“‘“w” w ¢
eller

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -C;-Cg-alkyl-N(R"),, -C;-Cg-alkyl-C(O) R',-C;-Cg-alkyl-



10

15

20

25

NO/EP2780039

10

C(O)OR', -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(0O)R',-C(0O)OR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -
S(O),R', -S(O)R', -OH,

halogen, -N3, -N(R');, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R', -SR' og
arylen-R', hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen,
C;-Cg-alkyl, C;-Cgheterosyklyl, C;-Cjpalkylen-C3-Cgheterosyklyl og aryl, eller to R’
kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet, danne et C;-Cyo-
heterosyklyl;

R® er hydrogen, -C;-Cg-alkyl, -C,-Cg-alkenyl, -C,-Cg-alkynyl eller -C;-Cg-
haloalkyl;

R!? er hydrogen, C;-C4-alkyl, C;-Cio-heterosyklyl eller C¢-Ci4-aryl;

R er C;-Cio-heterosyklyl; og

X er O.

5. Forbindelse med formel I1Ib:
H O H

IITh
eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,
W er

R® O eller 4] :
R er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;
R? er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;
R3* og R*® er en av fglgende:
(i) R* er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; og
R3B er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; eller
(ii) R®* og R*® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med
karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring;

R® er
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0
R‘|1
R11 0 o RH
. ’ o RN
"
m H’R mN’RH
@ o
l K
N~

RH
eller

D

N

NH-R™

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR', -
C(O)NH;, -C(O)NHR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -S(0),R', -S(O)R', -OH, halogen, -
N3, -NH;, -NH(R'"), -N(R"),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR’,
hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydrogen, C;-Cg-alkyl
og usubstituert aryl;

R er

Y.

e

U’Yvﬁt,@/\%{

0

7 NH
>y A
eller O “NHy

Y er -C,-Cyo-alkylen-, -C,-Cyo-heteroalkylen-, -Cs-Cg-karbosyklo-, -arylen-, -Cs-
Cgheterosyklo-, -C;-Cjpalkylen-arylen-, -arylen-C;-Cjoalkylen-, -C;-Cjpalkylen-
(Cs-Cgkarbosyklo)-, -(Cs-Cgkarbosyklo)-C;-C,palkylen-, -C;-Cypalkylen-(Cs-
Cgheterosyklo)- eller-(Cs-Cg heterosyklo)-C;-Cjpalkylen-;

Zer
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<y ~piy Jy

H
NY
H
LWtJ o
o] o] s

eller -NHL;
L er et antistoff;
X er O.

NHz

6. Forbindelse med formel IIc:
N"“D

[ [\

1-20

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for

hver forekomst,

RM er

Y er -C,-Cyo-alkylen-, -C,-Cyo-heteroalkylen-, -Cs-Cg-karbosyklo-, -arylen-, -Cs-

Cgheterosyklo-, -C;-Cjpalkylen-arylen-, -arylen-C;-Cjoalkylen-, -C;-Cjpalkylen-
(Cs-Cgkarbosyklo)-, -(C3-Cgkarbosyklo)-C;-C,palkylen-, -C;-Cypalkylen-(Cs-
Cgheterosyklo)- eller-(C3-Cg heterosyklo)-C;-C;palkylen-;

Z'er
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O

Koy sy By

?ﬁ(“

HW‘A/ONT
?‘STK\/

eller -NH-;

L er et antistoff;

NHy .

D er fraveerende;

R?' er hydrogen, C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl eller er fravaerende hvis

———
- ~
-

er til stede;

R3*' og R*®' er en av fglgende:

(i) R®" er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; og

R3®' er C;-Cg-alkyl, C;-Cs-haloalkyl, C5-Cs-karbosyklyl, eller halogen, eller R® er
C,-C4-alkylen og danner en mettet 5- til 6-leddet ring som angitt ved

—_——

P ~

- \ '
»

eller

(ii) R®*" og R*®' sett under ett er begge C,-Cs-alkylen, hvilket C,-Cs-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med
karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring;

RS

er
o
S O
:\> R T
N ol N\R12 %
RB% ;@ Ap
% L0 | 1
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C;-Cyo-heterosyklyl, C3-Cg-karbosykly og Cg-Ci4-aryl eventuelt substituert med 1,
2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen bestdende av -C;-Cg-alkyl, -
C;-Cg-alkyl-N(R"),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-C(O)OR" -O-(C;-Csalkyl),-
C(O)R', -OC(O)R', -C(O)OR', -C(O)N(R")2, -NHC(O)R', -S(O),R', -S(O)R', -OH

halogen, -N3, -N(R'),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR', hvori
hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl og
usubstituert aryl, eller to R' kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet,

danne et C;-Cyp-heterosyklyl;

fiA ~
s

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cgalkyl, -C;-Cgalkyl-N(R"),, -C;-Cgalkyl-C(O)R', -C;-Cgalkyl-
C(O)OR', -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR’, -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -
S(O),R', -S(O)R', -OH

halogen, -N;, -N(R');, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R', -SR' og

arylen-R', hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen,

eller R’ er

C;-Cg-alkyl, C;-Cgheterosyklyl, C;-Cjpalkylen-C3-Cgheterosyklyl og aryl, eller to R'
kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet, danne et C;-Cyo-
heterosyklyl;
R® er hydrogen, -C;-Cg-alkyl, -C,-Cg-alkenyl, -C,-Cg-alkynyl eller -C;-Cg-
haloalkyl;

12 er hydrogen, C;-Cy4-alkyl, C;1-Cio-heterosyklyl eller C¢-Cy4-aryl;

13 er C;-Cyo-heterosyklyl; og
X er O.
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7. Forbindelse med formel IIIc:

T i ﬁ\r%ﬁ'
wH N N N‘RS—R“'Z' L
r‘\ | oL © ol X
1-20

I11c
eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,
W er

R O eller

R! er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;

R? er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;

R3* og R*® er en av fglgende:

(i) R** er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; og

R3B er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; eller

(ii) R®* og R*® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med

karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring;

eller
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eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR', -
C(O)NH;, -C(O)NHR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -S(0),R', -S(O)R', -OH, halogen, -
5 N3, -NH,, -NH(R"), -N(R'),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR/,
hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl

og usubstituert aryl; R er

f“*iﬂj;(n\;j\m /©/\ OJV

o h{
NH
~
Y
eller D)\NHP

Y er -C,-Cyo-alkylen-, -C,-Cyo-heteroalkylen-, -Cs-Cg-karbosyklo-, -arylen-, -Cs-
10 Cgheterosyklo-, -C;-Cjpalkylen-arylen-, -arylen-C;-Cjoalkylen-, -C;-Cjpalkylen-

(Cs-Cgkarbosyklo)-, -(Cs-Cgkarbosyklo)-C;-C,palkylen-, -C;-Cypalkylen-(Cs-

Cgheterosyklo)-, eller-(Cs-Cg heterosyklo)-C;-Cypalkylen-;

Z'er

‘;ﬁ(“

15

NHg s
eller -NH-;
L er et antistoff;
X er O.
20
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8. Forbindelse med formel I1d:

1-20

11d
eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for
hver forekomst,
L er et antistoff;
[linker] er en divalent linker;
D er fraveerende;

R?' er hydrogen, C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl eller er fravaerende hvis

-

-
~

er til stede;

R3*' og R*®' er en av folgende:

(i) R®" er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; og

R3®" er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3;-Cg-karbosyklyl, eller R*®" er C,-C,-alkylen

og danner en mettet 5- til 6-leddet ring som angitt ved ;

p———

l{ s 1
\

s

eller

(ii) R*" og R sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med

karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring; R> er

o]
S o]
N (e A
= ,R N
RG% f@ /{/gj
féiil\,f/"\\[::::::]‘ :éﬁfi\,;fgzz\l::::::} | ‘\() () | | |
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| R® RS
RE 07 07 . . o7 o

s7 N
C;-Cyo-heterosyklyl, C3-Cg-karbosykly og Cg-Ci4-aryl eventuelt substituert med 1,
2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen bestdende av -C;-Cg-alkyl, -
C;-Cg-alkyl-N(R"),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-C(O)OR" -O-(C;-Csalkyl),-
C(O)R', -OC(O)R', -C(O)OR', -C(O)N(R")2, -NHC(O)R', -S(0O),R', -S(O)R', -OH,
halogen, -N3, -N(R'),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR', hvori
hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl og
usubstituert aryl, eller to R' kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er festet,

danne et C;-Cyp-heterosyklyl;

eller R® er
Qa
0 &
B o R 5 o
Q""R & "
o Fia 5 R
& -~ W
i'_'.' (8] “‘\"\Tﬁ.‘\“‘\i‘:‘ 4
Ry . ~F eller Ria

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -C;-Cg-alkyl-N(R'),, -C;-Cg-alkyl-C(O)R', -C;-Cg-alkyl-
C(O)OR', -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR’, -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -
S(0),R', -S(O)R', -OH, halogen, -N3, -N(R')>, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -
S(=0),R', -SR' og arylen-R', hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl, C;-Cgheterosyklyl, C;-Cjoalkylen-Cs-
Cgheterosyklyl og aryl, eller to R' kan, sammen med nitrogenet til hvilket de er
festet, danne et C;-C,q-heterosyklyl;

R® er hydrogen, -C;-Cg-alkyl, -C,-Cg-alkenyl, -C,-Cg-alkynyl eller -C;-Cg-
haloalkyl;

R'2 er hydrogen, C;-Cy4-alkyl, C;-Cio-heterosyklyl eller C¢-Cy4-aryl;

R!3 er C;-Cyo-heterosyklyl; og

X er O.
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9. Forbindelse med formel IIId:
KA
| o © O X

111d

[lmker>7|_
1-20

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori, uavhengig for

hver forekomst,

W er
RY Rp®
R1
N
R O eller o

R! er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;

R? er hydrogen, C;-Cg-alkyl eller C;-Cg-haloalkyl;

R3* og R*® er en av fglgende:

(i) R** er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C3-Cg-karbosyklyl eller halogen; og

R3B er C;-Cg-alkyl, C;-Cg-haloalkyl, C5-Cg-karbosyklyl eller halogen; eller

(ii) R®* og R*® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen sett
under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet karbosyklisk
ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen, sammen med
karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk ring;

R> er

Q
| ¥ o , oz PV
0 A 3
/5;:@ A%L 9 i /% mﬁ%

eller



10

15

20

25

NO/EP2780039

20

eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 grupper uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av C;-Cg-alkyl, -O-(C;-Cgalkyl), -C(O)R', -OC(O)R',-C(O)OR', -
C(O)NH;, -C(O)NHR', -C(O)N(R"),, -NHC(O)R', -S(0),R', -S(O)R', -OH, halogen, -
N3, -NH,, -NH(R"), -N(R'),, -CN, -NHC(=NH)NH,, -NHCONH,, -S(=0),R' og -SR/,
hvori hver R' er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, C;-Cg-alkyl
0g usubstituert aryl;

[linker] er en divalent linker;

L er et antistoff;

X er O.

10. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 1-5, 7
0og 9, hvori W er

RSA RSB
RLN
RZ Q

11. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 1-5, 7
og 9, hvori W er

12. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 1-5, 7

0g 9, hvori R? er hydrogen eller C;-Cg-alkyl.

13. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 1-5, 7
0g 9, hvori R* er C;-Cg-alkyl, foretrukket metyl.
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14. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 1-5, 7
og 9, hvori R* og R®® sett under ett er enten C,-Cg-alkylen, hvilket C,-Cg-alkylen
sett under ett med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet
karbosyklisk ring; eller C;-Cg-heteroalkylen, hvilket C;-Cg-heteroalkylen,
sammen med karbonet til hvilket det er bundet, danner en mettet heterosyklisk

ring.

15. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge krav 14, hvori R* og R*® sett under
ett er - CH,CH,-, hvilket -CH,CH,- sett under ett med karbonet til hvilket det er
bundet danner syklopropyl.

16. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge krav 14, hvori R* og R*® sett under
ett er - CH,CH,CH,CH,-, hvilket -CH,CH,CH,CH,- sett under ett med karbonet til
hvilket det er bundet danner syklopentyl.

17. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge krav 14, hvori R* og R® sett under
ett er -CH,OCH,-, hvilket -CH,OCH,- sett under ett med karbonet til hvilket det

er bundet danner oksetanyl.

18. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 1-2, 4,
6 og 8, hvori R® er

5 O o
) M y
:N.> OH /%H! : 0"
m eller \© .

19. Forbindelsen, saltet eller solvatet ifglge hvilke som helst av kravene 4-9,
hvori antistoffet er valgt fra trastuzumab, oregovomab, edrecolomab, cetuximab,
et humanisert monoklonalt antistoff til vitronektinreseptoren (a,Bs3);
alemtuzumab; et humanisert anti-HLA-DR-antistoff for behandling av non-
Hodgkins lymfom; 1311 Lym-1; et murint anti-HLA-Dr10-antistoff for behandling
av non-Hodgkins lymfom; et humanisert anti-CD2 mAb for behandling av
Hodgkins sykdom eller non-Hodgkins lymfom; labetuzumab; bevacizumab;
ibritumomab tiuxetan; ofatumumab; panitumumab; rituximab; tositumomab;

ipilimumab; gemtuzumab; et anti-IL13-antistoff; og et anti-Notch-antistoff.
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20. Forbindelse eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav ifglge
krav 1 valgt fra:
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21. Forbindelse eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav ifglge

krav 1 valgt fra:

N
_
v ST ]
Al N e hH
HaN ‘ T T
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22. Nyttelast-linker eller et antistofflegemiddelkonjugat eller et farmasgytisk
5 akseptabelt salt eller solvat derav ifglge et hvilket som helst av kravene 2 til 9,

omfattende et radikal av en forbindelse ifglge krav 20 eller 21.

23. Antistofflegemiddelkonjugat eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, omfattende et radikal av en forbindelse ifglge krav 1-3.

10
24. Forbindelse eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav ifglge
hvilket som helst av kravene 2 eller 3 valgt fra:
N
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25. Antistofflegemiddelkonjugat eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav ifglge et hvilket som helst av kravene 4, 5, 7 eller 9 omfattende et radikal
av en forbindelse ifglge krav 24.
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26. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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27. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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28. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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29. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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30. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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31. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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32. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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33. Forbindelse ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav, som er
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34. Nyttelast-linker eller et antistofflegemiddelkonjugat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt eller solvat derav ifglge et hvilket som helst av kravene 2 til 9,

omfattende et radikal av en forbindelse ifglge krav 26-33.

35. Forbindelse ifglge krav 24 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat

derav, som er
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36. Forbindelse ifglge krav 24 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat

derav, som er

37. Forbindelse ifglge krav 24 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat

derav, som er
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38. Forbindelse ifglge krav 24 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat

derav, som er
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39. Forbindelse ifglge krav 24 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat

derav, som er

o

40. Antistofflegemiddelkonjugat eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat
derav ifglge et hvilket som helst av kravene 4, 5, 7 eller 9, omfattende et radikal

av en forbindelse ifglge krav 35-39.

41. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge et hvilket
som helst av kravene 1-40 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat

derav og farmasgytisk akseptabel eksipient.

42, Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-40 eller et farmasgytisk
akseptabelt salt eller solvat derav eller en farmasgytisk sammensetning ifglge

krav 41, for anvendelse i behandling av kreft.
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