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Patentkrav

1. Sammensetning ifalge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer eller blanding derav og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav:

hvori:

A er CHeller N;

L er en binding eller C+.12alkyl;

R1 velges fra gruppen bestaende av hydrogen, Ci.1zalkyl, Csesykloalkyl,
heterosyklyl, Ce.10aryl, heteroaryl, -(CH2),C(O)OR", -OC(O)R', -C(O)R', -
C(O)NR'™R'", -NHC(O)R™, -NR'"R", -OC(O)NR'"R", -NHC(O)NR'"R"" og -
S(O)mR™®, hvori Cy.10alkylet, Csesykloalkylet, heterosyklylet, Ce.10arylet eller
heteroarylet hvert eventuelt erstattes med én eller flere grupper valgt fra
gruppen bestaende av halogen, hydroksy, cyano, nitro, Cy.12alkyl, C.12alkoksy,
Cs.ssykloalkyl, hetersyklyl, Cs.10aryl, heteroaryl, -(CH5),C(O)OR'™,

-OC(O)R™ og -C(O)R';

R? er Cy.1zalkyl;

R* er hydrogen;

R velges fra gruppen bestaende av hydrogen og halogen;

R® velges fra gruppen bestaende av hydrogen, halogen og C1.12alkyl;

R® eller R® er hver uavhengig hydrogen;

enten R eller R® er uavhengig hydrogen;

R® eller R er hydrogen;

enten R, R'?, R™ eller R er hver uavhengig hydrogen; eller R'" og R'? eller
R' og R' taes sammen for & danne en okso-gruppe;
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R'® velges fra gruppen bestaende av hydrogen, C.12alkyl, Csesykloalkyl,
heterosyklyl, alkenyl, alkynyl, Ce.10aryl og heteroaryl, hvori Ci.1zalkylet, Cs.
eSykloalkylet, heterosyklylet, Ce.10arylet eller heteroarylet hvert uavhengig
erstattes av én eller flere grupper valgt fra gruppen bestaende av Cy.q2alkyl,
halogen, hydroksy, cyano, amino, nitro, C+.1oalkoksy, Cs.esykloalkyl,
heterosyklyl, Ce.10aryl, heteroaryl, -(CH2),C(O)OR', -OC(O)R', -C(O)R'S, -
NHC(O)R'®, -S(0)mR'®, -NHC(O)OR'® og -NHS(0)mR'®;

R'® eller R' velges hver uavhengig fra gruppen bestaende av hydrogen, C;.
12alkyl, Cs.sykloalkyl og heteroaryl, hvori Cy.12alkylet, Cs.esykloalkylet eller
heteroarylet hvert eventuelt erstattes av én eller flere gruppen valgt fra gruppen
bestaende av Cq.10alkyl, halogen, hydroksy, cyano, amino, C+.i.alkoksy, Cs.
ssykloalkyl, heterosyklyl, hydroksyC.1zalkyl og -OR'®;

R'8 velges fra gruppen bestaende av hydrogen, Ci.12alkyl, Csesykloalkyl,
heterosyklyl og

hydroksyCi.12alkyl;

mer0, 1 eller 2;

ner0,1eller?2;

per0,1eller2;

gerO0,1eller2;

ser0,1eller2;o9

ter0, 1 eller2;

hvori heteroaryl refererer til et heteroarylsystem med 1 til 4 heteroatomer som
velges fra gruppen bestadende av O, S og N som ringatomer og med 5 til 10
ringformede atomer; og hvori heterosyklyl refererer til 3- til 10-leddet mettet
og/eller delvis umettet monosyklisk eller polysyklisk hydrokarbongruppe med ett

eller flere heteroatomer valgt fra gruppen bestaende av N, O og S(O)n.

2. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge krav 1, valgt fra en sammensetning av formel (l1) eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav:



10

15

(1II)
hvori A, L, R, R" til R'®, p og q er som definert i krav 1.

3. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge krav 1 eller krav 2, valgt fra en sammensetning av formel (lll)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:

(1)

hvori A, L, R, R', R®, R°til R'°, p og q er som definert i krav 1.

4. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge krav 1 eller krav 2, valgt fra en sammensetning av formel (1V-a)
eller formel (1V-b), eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:

H (IV-a)

hvori A, L, R, R", R® og R® til R'® er som definert i krav 1.

5. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,

enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt

NO/EP2796460
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salt derav ifglge krav 1 eller krav 2, valgt fra en sammensetning av formel (V-a)

eller formel (V-b), eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:

R R’

N N
Rs...v R® Rﬁ...-/\Y/\...RG
\N,L \N,L
T DR
k F N L Z N

H H

(V-a) (V-b)

hvori R', R®, R® og L er som definert i krav 1.

5
6. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge krav 1 eller krav 2, valgt fra en sammensetning av formel (VI-a)
eller formel (VI-b), eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:
~
N R RR \N/LR R°R™
N
AEI\*RS A)\IS*Rs
N N L Z~N
10 Ho (VIa) NT N (VI-b)

hvori A, L, R, R', R%, R* til R" og t er som definert i krav 1.

7. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
15 salt derav ifolge krav 1 eller krav 2, valgt fra en sammensetning av formel (VII-

a) eller formel (VII-b), eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:

(VII-a) (VII-b)
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hvori R', R®, R%, R'', R'?, L og t er som definert i krav 1.

8. Sammensetningen ifglge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge et hvilket som helst krav 1 til 7, hvori L er en binding.

9. Sammensetning ifalge formel (l) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk salt derav
ifalge et hvilket som helst krav 1 til 8, hvori R' velges fra gruppen bestaende av
C1-12alkyl, heteroaryl, -(CH2),C(O)OR'™®, -C(O)R™®, -C(O)NR'™R'" og -S(0).R",
hvori Cq.1zalkylet eller heteroarylet hvert eventuelt erstattes med én eller flere
grupper bestaende av halogen, hydroksyl, cyano and -(CH.),C(O)OR'>;

R'® velges fra gruppen bestaende av hydrogen, Ci.12alkyl, Csesykloalkyl,
heterosyklyl, alkenyl, alkynyl, Ce.10aryl og heteroaryl, hvori C1.1zalkyl, Cs.
eSykloalkyl, heterosyklyl, Ce.10aryl eller heteroaryl hvert uavhengig erstattes av
én eller flere grupper valgt fra gruppen bestaende av Ci.12alkyl, halogen,
hydroksy, cyano, amino, nitro, C1.1alkoksy, Cs.gsykloalkyl, heterosyklyl, Ce.
10aryl, heteroaryl, -(CH5),C(O)OR'®, -OC(O)R', -C(O)R'®, -NHC(O)Rjg, -
S(0)™R'®, -NHC(O)(O)R"® og -NHS(0O)nR™®;

R eller R'” hver uavhengig velges fra gruppen bestaende av hydrogen, C.
12alkyl og heteroaryl; hvori heteroarylet eventuelt erstattes av én eller flere
grupper valgt fra gruppen bestaende av Cy.ioalkoksy, Cs.gsykloalkyl,
hydroksyCj.1zalkyl og -OR™®;

R'8 velges fra gruppen bestaende av hydrogen, C1.10alkyl og hydroksyCi.1zalkyl;
ogner0,1eller2;

hvori heteroaryl refererer til et heteroarylsystem med 1 til 4 heteroatomer valgt
fra gruppen bestaende av O, S og N som ringatomer og med 5 til 10
ringformede atomer; og hvori heterosyklyl refererer til 3- til 3- til 10-leddet mettet
og/eller delvis umettet monosyklisk eller polysyklisk hydrokarbongruppe med et
eller flere heteroatomer valgt fra gruppen bestaende av N, O og S(O), er

0, 1 eller 2.



10. Sammensetningen ifalge formel (l) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk salt derav
ifalge krav 1, hvori R'', R'2, R'® eller R'* er hver uavhengig

hydrogen.

11. Sammensetningen ifalge formel (I) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge krav 1, hvori A er N.
10 12. Sammensetningen ifalge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge et hvilket som helst krav 1 til 11, hvori sammensetningen

velges fra gruppen bestaende av:

.__on H

15 N
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13. Sammensetning eller et tautomer, mesomer, raceme, enantiomer,

diastereomer og blanding derav og en farmasgytisk akseptabelt salt valgt fra
gruppen bestaende av:

10 5¢ 23b 31d 35¢ "
HN : H SN H PP 0
m N\ N \(:DN_q
S " T A O%
40a 42b 43b

and
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14. Prepareringsprosess til sammensetning ifalge formelen (l) eller et tautomer,
5 mesomer, raceme, enantiomer, diastereomer eller blanding derav og en

farmasgytisk akseptabelt salt derav, omfattende trinnene:

Under alkaliske forhold, reagere sammensetningen ifalge formel (IA) med

10 sammensetningen ifglge formel (IB) for & skaffe sammensetningen av formel (1);
hvori X er halogen, A, L, R, R"til R™, p, q, s og t er som definert i krav 1.
15. Prepareringsprosess til sammensetning ifalge formelen (l) eller et tautomer,
mesomer, raceme, enantiomer, diastereomer eller blanding derav og en

farmasgytisk akseptabelt salt derav, omfattende trinnene:

15 (IA)
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Under alkaliske forhold, reagere sammensetningen falge formel (IC) eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav med karboksylsyre, acylklorid,
sulfonylklorid, karboksylester, et etylenoksidderivat eller halid for & skaffe
sammensetningen ifalge formel (l);

hvori A, L, R, R" til R™, p, g, s og t er som definert i krav 1.

16. Farmasgytisk sammensetning omfattende en terapeutisk effektiv mengde
av sammensetningen ifalge formelen () eller or atautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav og et farmasgytisk salt derav ifglge
hvilket som helst krav 1 til 12 og en farmasgytisk akseptabel beerer.

17. Sammensetningen ifalge formel (l) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, og et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge et hvilket som helst krav 1 til 12 eller den farmasgytiske
sammensetningen ifglge krav 16 til anvendelse som medikament kombinert
med én eller flere reagenser i tillegg for & regulere pattedyrsimmunsystem, anti-

kreftmidler eller anti-inflammatoriske midler.

18. Sammensetning ifelge formel (1) eller et tautomer, mesomer, raceme,
enantiomer, diastereomer og blanding derav, eller et farmasgytisk akseptabelt
salt derav ifglge hvilket som krav 1 til 12, eller den farmasgytiske
sammensetningen ifalge krav 16 til anvendelse som medikament ved
behandling eller forebygging av fglgende lidelser eller sykdommer: avvist
organtransplantasjon, autoimmune sykdommer, hudsykdommer, allergeniske
lidelser, virussykommer, | diabetes and diabetiske komplikasjoner, Alzheimers
sykdom, tarre gyne, margfibrose; trombocytose, polycytemi eller kreft; hvori
avvist organtransplantasjon er homologt transplantat- eller transplantat-mot-
vert-sykdom; den autoimmune sykdommen er lupus, multippel sklerose,
reumatoid artritt, juvenil artritt, psoriasis, ulcergs kolitt, Crohns sykdom eller
autoimmun tyroidsykdom; hudsykdommen er skabb, utslett eller allergisk
eksem; den allergiske lidelsen er astma eller rinitt; virussykdommen er hepatitt

B, hepatitt C eller varicella - zostervirus; kreften er prostatakreft, nyrekreft,
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leverkreft, bukspyttkjertelkreft, magekreft, brystkreft, lungekreft, hode- og
halskreft, tyroidkreft, glioblastom, melanom, lymfom, leukemi, kutangs T-celle

lymfom eller kutangs B-celle lymfom.
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