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Patentkrav

1. Forbindelse representert ved fglgende strukturformel:

Q. 0O
R —N N\
AN N 55
L >7N N R
RS \o)=
/ N N\ R?
RG R3 X

eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme, hvori:

X er N eller CRS;

R! er alkyl eller -NR?R®;

R>er H; halogen; -CN; -NRC(O)R; -C(O)OR; -C(O)NR®R®; monosyklisk
heteroaromat valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl, - CN,
-NRC(O)R, -C(O)OR, -C(O)NR?R" og halogen; monosyklisk ikke-aromatisk
heterosyklus valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl,
halogen, -CN og =0; eller alkyl valgfritt substituert med en eller flere grupper
valgt fra halogen, hydroksy, alkoksy, -NR®RP, -NRC(O)R, -NRC(0)O(alkyl), -
NRC(O)N(R),, -C(O)OR, tiol, alkyltiol, nitro, -CN, =0, -OC(O)H, -OC(O)(alkyl), -
OC(0)O(alkyl), -OC(O)N(R)- og -C(O)NR?R®;

R? er alkyl, haloalkyl, hydroksyalkyl, alkoksyalkyl, sykloalkyl, monosyklisk ikke-
aromatisk heterosyklus, monosyklisk heteroaromat eller fenyl, hvori fenylet, den
monosykliske  ikke-aromatiske  heterosyklusen og den monosykliske
heteroaromatiske gruppen representert ved R3? er valgfritt substituert med en
eller flere grupper valgt fra alkyl, halogen, haloalkyl, alkoksy, haloalkoksy, nitro
og -CN;

R* og R®uavhengig er halogen, -CN, -OR, -SR, -N(R),, -C(O)R, -C(O)OR, -
OC(0)O(alkyl), -C(0O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -C(O)N(R),, -OC(O)N(R),,
NRC(O)R, -NRC(0O)O(alkyl), -S(O)R, -SO,R, -SO,;N(R),, -NRS(O)R, -NRSO,R, -
NRC(O)N(R),, -NRSO;N(R),, haloalkyl, haloalkoksy, sykloalkoksy, sykloalkyl,
monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklus, monosyklisk heteroaromat eller alkyl,
hvori alkylet, den monosykliske ikke-aromatiske heterosyklusen og den
monosykliske heteroaromatiske gruppen representert ved R* eller R%er valgfritt
substituert med en eller flere grupper valgt fra -CN, -OR, -SR, -N(R),, =0, -
C(O)R, -C(O)OR, -C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -OC(0O)O(alkyl), -C(O)N(R ), -
OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(0O)O(alkyl), -S(O)R, -SO;R, -SO,N(R),, -NRS (O)R,
-NRSO,R, -NRC(O)N(R), og -NRSO,N(R),;

R® er H, halogen, -CN, -OR, -SR, -N(R),, -C(O)R, -C(O)OR, -OC(0)O(alkyl), -
C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -C(O)N(R);, -OC(O)N(R),, -NRC(O)R, -
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NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO,R, -SO,N(R);, -NRS(O)R, -NRSO3R, -NRC(O)N(R),,
-NRSO; N(R),, haloalkyl, haloalkoksy, sykloalkoksy, sykloalkyl eller alkyl, hvori
alkylgruppen representert ved R®er valgfritt substituert med en eller flere
grupper valgt fra -CN, -OR, -SR, -N(R),, =0, -C(O)R, -C(O)OR, -
C(0)O(haloalkyl), -OC(O)R, -OC(O)O(alkyl), -C(O)N(R),, -OC(O)N(R),, -
NRC(O)R, -NRC(0)O(alkyl), -S(O)R, -SO;R, -SO,;N(R),, -NRS(O)R, -NRSO,R, -
NRC(O)N(R), og -NRSO,N(R),; eller

R®> og R®, tatt sammen med karbonatomene som de er bundet til, danner en
monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklus valgfritt substituert med en eller flere
grupper valgt fra alkyl, halogen, hydroksyalkyl, alkoksyalkyl, haloalkyl og =O; og
hver R er uavhengig H eller alkyl;

R? og R® er uavhengig H, alkyl eller R® og R" kan tas sammen med nitrogenet
som de er festet til, for & danne en monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklus; og

R er H, alkyl eller halogen.

2. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori:

R® er alkyl, haloalkyl, hydroksyalkyl, alkoksyalkyl, sykloalkyl 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;

R* og R’ er uavhengig halogen, -CN, -OR, -SR, -N(R),, -C(O)R, -C(O)OR, -
OC(0)O(alkyl), -C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -C(O)N(R),, -OC(O)N(R),,
NRC(O)R, -NRC(0)O(alkyl), -S(O)R, -SO,R, -SO,N(R),, -NRS(O)R, -NRSO,R, -
NRC(O)N(R),, -NRSO,N(R),, haloalkyl, haloalkoksy, sykloalkoksy, sykloalkyl eller
alkyl, hvori alkylet representert ved R eller R> er valgfritt substituert med en
eller flere grupper valgt fra -CN, -OR, -SR, -N(R),, =0, -C(O)R, -C(O)OR,
C(0O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -OC(0)O(alkyl), -C(O)N(R),, -OC(O)N(R),,
NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO;3R, -SO,N(R),, -NRS (O)R, -NRSO,R,
NRC(O)N(R), og -NRSO;,N(R);;

R® er H, halogen, -CN, -OR, -SR, -N(R),, -C(O)R, -C(O)OR, -OC(0)O(alkyl), -
C(O)O(haloalkyl), -OC(O)R, -C(O)N(R),, -OC(O)N(R)2, -NRC(O)R, -NRC(0O)O
(alkyl), -S(O)R, -SO,R, -SO,N(R),, -NRS(O)R, -NRSO;R, -NRC(O)N(R),,
NRSO ,;N(R),, haloalkyl, haloalkoksy, sykloalkoksy, sykloalkyl eller alkyl, hvori

alkylgruppen representert ved R®er valgfritt substituert med en eller flere
grupper valgt fra -CN, -OR, -SR, -N(R),, =0, -C(O)R, -C(O)OR,
C(0)O(haloalkyl), -OC(O)R, -OC(O)O(alkyl), -C(O)N(R), -OC(O)N(R)z,
NRC(O)R, -NRC(O)O(alkyl), -S(O)R, -SO;R, -SO;N(R),, -NRS(O)R, -NRSO;R, -
NRC(O)N(R), og -NRSO,N(R)5.
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3. Forbindelsen ifglge krav 1 eller 2, hvori forbindelsen er representert ved
fglgende strukturformel:

R4
o, 0
N /\ N?
o N w e
- > <\
R N R®

eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme.

4. Forbindelsen ifglge krav 1 eller 2, hvori forbindelsen er representert ved

fglgende strukturformel:
R4

Q. O
N N/
/ \ 3
TS
R3 \ R2
eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme.

5. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori:

R! er metyl eller -NH,;

R*>er H eller metyl, hvori metylgruppen representert ved R?er valgfritt
substituert med en eller flere grupper valgt fra halogen, hydroksy, alkoksy, -
NR?R®,-NRC(0O)R, -NRC(0)O(alkyl), -NRC(O)N(R),, -C(O)OR, tiol, alkyltiol, nitro,
-CN, =0,-0OC(0)H, -0OC(0)(alkyl), -OC(0)O(alkyl), -C(O)NR?R" og -OC(O)N(R);
R3 er metyl, etyl, propyl, isopropyl, tert-butyl, sec-butyl, iso-butyl, -CH,CF;, -
CH(CH,F),, -CH(CHF,),, -CH(CF3),, -CF(CHs3),, -CF3, syklopropyl, syklobutyl,
syklopentyl, sykloheksyl, -C(OH)(CHz),, -CH(OH)(CHs) 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
R¢, nar til stede, er H.

6. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori:

R! er metyl;

R? er -CH,0OH;

R3 er isopropyl; og

R* og R®uavhengig er halogen, hydroksy, alkyl, sykloalkyl, sykloalkoksy,
alkoksy, haloalkoksy, haloalkyl, -N(R),, -C(O)OH, -C(O)O(alkyl), -
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C(0O)0O(haloalkyl), -C(O)(alkyl), -C(0O) N(R)2, -NRC(O)R, -SO,N(R),, ~-OC(O)N(R),,
-CN, hydroksyalkyl eller dihydroksyalkyl.

7. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori R* og R’uavhengig er metyl,
etyl, hydroksy, CFs, isopropyl,

syklopropyl, -CH,OH, -CH(OH)(CH,)(OH), -C(OH)(CHs),, -CH(OH)(CHs),
CH(OH)(CH,)(CH3), -CH(OH)(CH,),(CHs3), -C(O)NH,, -C(O)N(CHs),, -C(O)OH,
C(O)NH(CHj3), -C(0O)CHj3, -C (O)CH,CHs3, -C(0O)O(CH,)(CHs), -C(0O)O(tert-butyl),
C(0)O(C)(CH3),(CF3), -NHC(O)CH3,-OCHF,, -OCF3, -OCH,CH3, -OCH(CHs), eller
OCHs.

8. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori R* er alkyl, haloalkyl, sykloalkyl,

alkoksy eller haloalkoksy.

9. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori R* er metyl, halogenert metyl,
syklopropyl, -OCHF, eller -OCHs.

10. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori R* er CF;.
11. Forbindelsen ifglge et av kravene foran, hvori R®> er -C(OH)(CHs)s.

12. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori forbindelsen er representert ved en

strukturformel valgt fra
FsC .0 FsC

Q, ,O
%C\H %C\H
I T
FsC F1C o o
*—C S ) /—( = A
it et
F-C \// FiC o. 00
A % 2056
N $ ﬁ %4 o
O
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Q. P 0. Qo
N —\ N N N
HO =N 4{—<\N oH HO =N H\ﬂ/w
F3C FsC

F1C 0.0 FaC 0. 0
O N / \ \\S/, / \ \S"
7 HN N ~ A= ~
—N SN HC —N N
F4C N 0.9 FsC N o0
%—z/: SN N S\ B—z/: SN N S~
Hd =N Y4 HO =N 8
e Y 0, /,O F3C N 0.
/ BW—nN N ~ / NN N S\
HO =N HO —N N
2 2
FaC N 0.0 B N 0.
S s
HO =N = =N N OH
FiC N 0.9 FaC . 0.0
7 NN W S /4 \>—N/ N S
HO —N N oH HO N A OH
FiC S . FsG N 0.0
L O
/—o =N \ OH HgN —N N OH
FsC F3G

4\ ; eller

eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme.
13. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori forbindelsen er representert ved fglgende

strukturformel:
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FsC

%{ WP
2N

eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme.

14. Farmasgytisk sammensetning omfattende en farmasgytisk baerer eller

fortynningsmiddel og forbindelsen ifglge et av kravene 1-13.

15. Forbindelsen ifglge et av kravene 1-13 for bruk i behandling av et subjekt
med en sykdom eller lidelse som kan behandles ved oppregulering av LXR-
aktivitet.

16. Anvendelse av krav 15, hvori sykdommen eller lidelsen er hyperlipidemi,
hyperkolesterolemi, hyperlipoproteinemi, hypertriglyceridemi, lipodystrofi,
hepatisk steatose, ikke-alkoholisk steatohepatitt (NASH), ikke-alkoholisk
fettleversykdom (NAFLD), hyperglykemi, insulinresistens, diabetes mellitus,
dyslipidemi, kardiovaskulaer sykdom, aterosklerose, gallesteinsykdom, acne
vulgaris, dermatitt, psoriasis, kontaktdermatitt, atopisk dermatitt, eksem,
hudskader, hudaldring, lysaldring, rynkedannelse, diabetes, Niemann-Picks
sykdom type C, Parkinsons sykdom, Alzheimers sykdom, inflammasjon, xantom,
fedme, metabolsk syndrom, syndrom X, slag, perifer okklusiv sykdom,
hukommelsestap, diabetiske nevropatier, proteinuri, glomerulopatier, diabetisk
nevropati, hypertensiv  nevropati, IGA nevropati, fokal segmental
glomerulosklerose, hyperfosfatemi, kardiovaskulaere komplikasjoner fra

hyperfosfatemi, kreft eller multippel sklerose.

17. Forbindelsen for anvendelse ifglge krav 16, hvori sykdommen eller lidelsen
er aterosklerose, Alzheimers sykdom, kardiovaskulaer sykdom, kardiovaskulaere

komplikasjoner fra hyperfosfatemi, eller dermatitt.

18. Forbindelse representert ved fglgende strukturformel:

Q. 0
\/
HN N R10

>_<\ RZO

R3O ). 4
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eller et salt av samme, hvori:

X er N eller CRS;

R er alkyl eller -NR®R?;

R er H; halogen; -CN; -NRC(O)R; -C(O)OR; -C(O)NR®RP; monosyklisk
heteroaromat valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl, - CN,
-NRC(O)R, -C(O)OR, -C(O)NRRP og halogen; monosyklisk ikke-aromatisk
heterosyklus valgfritt substituert med en eller flere grupper valgt fra alkyl,
halogen, -CN og =0; eller alkyl valgfritt substituert med en eller flere grupper
valgt fra halogen, hydroksy, alkoksy, -NR?RP, -NRC(O)R,-NRC(0)O(alkyl), -
NRC(O)N(R),, -C(O)OR, thiol, alkylthiol, nitro, -CN, =0, -OC(O)H, -OC(0O)(alkyl),
-0OC(0)0(alkyl), -OC(0O)N(R),, -C(O)NR®R® 0og-O(beskyttende gruppe);

R3® er alkyl, haloalkyl, hydroksyalkyl, alkoksyalkyl, sykloalkyl eller fenyl, hvori
fenylgruppen representert ved R* er valgfritt substituert med en eller flere
grupper valgt fra alkyl, haloalkyl, alkoksy, haloalkoksy, nitro og -CN;

hver R er uavhengig H eller alkyl;

R? og R® er uavhengig H, alkyl eller R® og R" kan tas sammen med nitrogenet
som de er festet til, for & danne en monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklus; og

R® er H, alkyl eller halogen.



