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Patentkrav. 

1. Forbindelse representert ved følgende strukturformel: 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme, hvori: 

X er N eller CRc; 5 

R1 er alkyl eller -NRaRb; 

R2 er H; halogen; -CN; -NRC(O)R; -C(O)OR; -C(O)NRaRb; en monosyklisk heteroaromatisk gruppe 

valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl, -CN, -NRC(O)R,-C(O)OR, -C(O)NRaRb 

og halogen; monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe valgfritt substituert med en eller 

flere grupper valgt fra alkyl, halogen, -CN og =O; eller alkyl valgfritt substituert med en eller flere 10 

grupper valgt fra halogen, hydroksy, alkoksy, -NRaRb, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), 

-NRC(O)N(R)2, -C(O)OR, thiol, alkylthiol, nitro, -CN, =O, -OC(O)H, 

-OC(O)(alkyl), -OC(O)O(alkyl), -OC(O)N(R)2 og -C(O)NRaRb; 

R3 er alkyl, haloalkyl, hydroksyalkyl, alkoksyalkyl, sykloalkyl, en monosyklisk ikke-aromatisk 

heterosyklisk gruppe, en monosyklisk heteroaromatisk gruppe eller fenyl, hvori fenyl, den 15 

monosykliske ikke-aromatiske heterosykliske, og monosykliske heteroaromatiske gruppen 

representert ved R3 er valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl, halogen, 

haloalkyl, alkoksy, haloalkoksy, nitro og -CN; 

R4 er halogen, -CN, -OR, -SR, -N(R)2, -C(O)R, -C(O)OR, -OC(O)O(alkyl), -C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -

C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -20 

NRC(O)N(R)2, -NRSO2N(R)2, haloalkyl, haloalkoksy, sykloalkoksy, sykloalkyl, en monosyklisk ikke-

aromatisk heterosyklisk gruppe, en monosyklisk heteroaromatisk gruppe eller alkyl, hvori den 

monosykliske ikke-aromatiske heterosykliske gruppen, den monosykliske heteroaromatiske 

gruppen og alkylgruppen representert ved R4 er valgfritt substituert med en eller flere grupper 

valgt fra -CN, -OR, -SR, -N(R)2, =O, -C(O)R, -C(O)OR, -C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -OC(O)O(alkyl), -25 

C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -

NRC(O)N(R)2 og -NRSO2N(R)2; 

hver R er uavhengig H eller alkyl; 

NO/EP2825541



2 

 

 

Ra og Rb er uavhengig H, alkyl eller Ra og Rb kan tas sammen med nitrogenet som de er festet til for 

å danne en monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe; og 

Rc er H, alkyl, eller halogen. 

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvori: 

R3 er alkyl, haloalkyl, hydroksyalkyl, alkoksyalkyl, sykloalkyl eller fenyl, hvori fenyl representert ved 5 

R3 er valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl, halogen, haloalkyl, alkoksy, 

haloalkoksy, nitro og -CN; 

R4 er halogen, -CN, -OR, -SR, -N(R)2, -C(O)R, -C(O)OR, -OC(O)O(alkyl), -C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -

C(O)N(R)2, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -

NRC(O)N(R)2, -NRSO2N(R)2, haloalkyl, haloalkoksy, sykloalkoksy, sykloalkyl eller alkyl, hvori 10 

alkylgruppen representert ved R4 er valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra -CN, -

OR, -SR, -N(R)2, =O, -C(O)R, -C(O)OR, -C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -OC(O)O(alkyl), -C(O)N(R)2, -

OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO2R, -SO2N(R)2, -NRS(O)R, -NRSO2R, -NRC(O)N(R)2 

og -NRSO2N(R)2. 

3. Forbindelse ifølge krav 1 eller 2, hvori forbindelsen er representert ved følgende strukturformel: 15 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme. 

4. Forbindelse ifølge krav 1 eller 2, hvori forbindelsen er representert ved følgende strukturformel: 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av samme. 20 

5. Forbindelse ifølge et av kravene foran, hvori: 

R1 er metyl eller -NH2; 
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R2 er H eller metyl, hvori metylgruppen representert ved R2 er valgfritt substituert med en eller 

flere grupper valgt fra halogen, hydroksy, alkoksy, -NRaRb, -NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl),-

NRC(O)N(R)2, -C(O)OR, thiol, alkylthiol, nitro, -CN, =O, -OC(O)H -OC(O)(alkyl), -OC(O)O(alkyl), -

C(O)NRaRb og -OC(O)N(R)2; 

R3 er metyl, etyl, propyl, isopropyl, tert-butyl, sek-butyl, iso-butyl, -CH2CF3, -CH(CH2F)2, -CH(CHF2)2, 5 

-CH(CF3)2, -CF(CH3)2, -CF3, syklopropyl, syklobutyl, syklopentyl sykloheksyl, -C(OH)(CH3)2, -

CH(OH)(CH3), eller fenyl, hvori fenylgruppen representert ved R3 er valgfritt substituert med en 

eller flere grupper valgt fra alkyl, halogen, haloalkyl, alkoksy, haloalkoksy, nitro og -CN; og Rc, 

dersom til stede, er H. 

6. Forbindelse ifølge et av kravene foran, hvori: 10 

R1 er metyl; 

R2 er -CH2OH; 

R3 er isopropyl; og 

R4 er halogen, hydroksy, alkyl, sykloalkyl, sykloalkoksy, alkoksy, haloalkoksy, haloalkyl, -N(R)2, -

C(O)OH, -C(O)O(alkyl), -C(O)O(haloalkyl), -C(O)(alkyl), -C(O)N(R)2, -NRC(O)R, -SO2N(R)2, -15 

OC(O)N(R)2, -CN, hydroksyalkyl eller dihydroksyalkyl. 

7. Forbindelse ifølge et av kravene foran, hvori R4 er metyl, etyl, hydroksy, CF3, isopropyl, 

syklopropyl, CH2OH, -CH(OH)(CH2)(OH), -C(OH)(CH3)2, -CH(OH)(CH3), -CH(OH)(CH2)(CH3), -

CH(OH)(CH2)2(CH3), -C(O)NH2, C(O)N(CH3)2, -C(O)OH, -C(O)NH(CH3), C(O)CH3, C(O)CH2CH3, 

C(O)O(CH2)(CH3), -C(O)O (tert-butyl), -C(O)O(C)(CH3)2(CF3), -NHC(O)CH3, -OCHF2, -OCF3, -OCH2CH3, -20 

OCH(CH3)2 eller -OCH3. 

8. Forbindelse ifølge et av kravene foran, hvori R4 er metyl, CF3, syklopropyl, -OCHF2 eller -OCH3. 

9. Forbindelse ifølge et av kravene foran, hvori R4 er CF3. 

10. Forbindelse ifølge krav 1, hvori forbindelsen er representert ved en strukturformel valgt fra: 

 25 
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt av hvilken som helst av de foregående. 

11. Forbindelse ifølge krav 10, hvori forbindelsen er representert ved følgende strukturformel: 5 

 

eller et  farmasøytisk akseptabelt salt av samme. 

12. Farmasøytisk blanding omfattende en farmasøytisk bærer eller fortynningsmiddel og en 

forbindelse ifølge et av kravene 1 til 11. 

13. Forbindelse ifølge et av kravene 1 til 11 for bruk i behandling av et subjekt med en sykdom 10 

eller lidelse som kan behandles ved oppregulering av LXR-aktivitet. 

14. Forbindelse for bruk ifølge krav 13, hvori sykdommen eller lidelsen er hyperlipidemi, 

hyperkolesterolemi, hyperlipoproteinemi, hypertriglyseridemi, lipodystrofi, hepatisk steatose, 

ikke-alkoholisk steatohepatitt (NASH), ikke-alkoholisk fettleversykdom (NAFLD), hyperglykemi, 

insulinresistens, diabetes mellitus, dyslipidemi, aterosklerose, gallestensykdom, akne vulgaris, 15 

dermatitt, psoriasis, kontakt-dermatitt, atopisk dermatitt, eksem, hudskader, hudaldring, 

fotoaldring, rynkedannelse, diabetes, Niemann-Picks sykdom type C, Parkinsons sykdom, 

Alzheimers sykdom, betennelse, xantom, fedme, metabolsk syndrom, syndrom X, slag, perifer 

okklusiv sykdom, hukommelsestap, diabetisk neuropati, proteinuri, glomerulopati, diabetisk 

nefropati, hypertensiv nefropati, IGA-nefropati, fokal segmental glomerulosklerose, 20 

hyperfosfatemi, kardiovaskulære komplikasjoner fra hyperfosfatemi, kreft eller multippel sklerose. 

15. Forbindelse for bruk ifølge krav 14, hvori sykdommen eller lidelsen er aterosklerose, 

Alzheimers sykdom, eksem, psoriasis, eller dermatitt, slik som atopisk dermatitt eller kontakt-

dermatitt. 
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