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1. Forbindelse med formelen:

hvori:

@,

Y er -C(O)-;

R1 0Og Rz

Rser:

er hver uavhengig -H, -OH, metyl, eller som definert under; og

hydrogen, hydroksy, halo, amino, -NHOH, eller merkapto;

alkylic<s), sykloalkylices), alkenylices), alkynylices), arylices), aralkylic<s), heteroarylicss),

heterosykloalkyl(css), acylices), alkoksyces), alkenyloksyces), aryloksycss), aralkoksycss),

heteroaryloksycss), acyloksy/css), heterosykloalkoksycss), alkylaminoices),
dialkylamino(css), alkenylaminocs), alkoksyaminoicss), arylaminocss),
aralkylamino(css), heteroarylaminocs), heterosykloalkylamino(css),

alkylsulfonylamino(c<s), amido(css), -NH-amidocs), eller en substituert versjon av

enhver av disse gruppene; eller

Rs og Ri, tatt sammen, er -O-, -NR,- eller en kovalent binding mellom Y og

karbonatom 13, hvori R, er hydrogen eller alkylc<a), eller

Rs og R, tatt sammen, er -O-, -NR,- eller en kovalent binding mellom Y og

karbonatom 14, hvori R, er hydrogen eller alkylc<a);

eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme;

og hvori
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i de substituerte versjonene av alkylc<s), sykloalkylic<s), alkenylices), alkynylices),
aryl(ces), aralkylic<s), heteroaryl(css), acyl(ces), alkoksyics), alkenyloksy css), aryloksycss),
aralkoksycss), heteroaryloksy/css), acyloksy/css), heterosykloalkoksyicss),
alkylaminoces), dialkylamino(c<s), alkenylamino(ces), alkoksyamino(ces), arylaminoicss),
aralkylamino(css), heteroarylaminocs), heterosykloalkylamino(css),
alkylsulfonylamino(<s), amido(<s), eller -NH-amidocs), har ett eller flere
hydrogenatomer blitt uavhengig erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO;H,
-CO,CHs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -NHCH3, -NHCH,CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH,, -OC(O)CHj, eller -S(O),NH,;

i den substituerte versjonen av heterosykloalkylc<s), har ett eller flere
hydrogenatomer blitt uavhengig erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO;H,
-CO,CHs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CHs, -C(O)CHs, -NHCH3, -NHCH,CHs, -N(CHs),, -
C(O)NH_, -OC(O)CHs, -S(0)2NH; eller -C(O)OC(CHs)s;

betegnelsen "aryl" viser til en monovalent umettet aromatisk gruppe med et
aromatisk karbonatom som festepunkt som danner en del av én eller flere seks-
leddede aromatiske ringstrukturer, hvori alle ringatomene er karbon, og hvori,
dersom mer enn én ring er til stede, kan ringene vaere kondenserte eller ikke-
kondenserte, og hvori én eller flere alkyl- eller aralkylgrupper kan vaere festet til den
ferste aromatiske ringen eller enhver ekstra aromatisk ring til stede, dersom tillatt

av karbonantallsbegrensningen;

betegnelsen "heteroaryl" viser til en monovalent aromatisk gruppe med et
aromatisk karbonatom eller nitrogenatom som festepunkt, hvori karbonatomet
eller nitrogenatomet danner en del av én eller flere aromatiske ringstrukturer hvori
minst ett av ringatomene er nitrogen, oksygen eller svovel, hvori heteroarylgruppen
ikke bestar av andre atomer enn karbon, hydrogen, aromatisk nitrogen, aromatisk
oksygen og aromatisk svovel, hvori dersom flere enn én ring er til stede, kan ringene
vaere kondenserte eller ikke-kondenserte, og hvori én eller flere alkyl-, aryl-, og/eller
aralkylgrupper kan vzere festet til den aromatiske ringen eller det aromatiske

ringsystemet, dersom tillatt av karbonantallsbegrensningen;

betegnelsen "heterosykloalkyl" viser til en monovalent ikke-aromatisk gruppe med
et karbonatom eller nitrogenatom som festepunkt, hvori karbonatomet eller
nitrogenatomet danner en del av én eller flere ikke-aromatiske ringstrukturer hvori

minst ett av ringatomene er nitrogen, oksygen eller svovel, hvori
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heterosykloalkylgruppen ikke bestar av andre atomer enn karbon, hydrogen,
nitrogen, oksygen og svovel, hvori, dersom flere enn énring er til stede, kan ringene
vaere kondenserte eller ikke-kondenserte, hvori én eller flere alkylgrupper kan vaere
festet til ringen eller ringsystemet, dersom tillatt av karbonantallsbegrensningen, og
hvori én eller flere dobbeltbindinger kan veere til stede i ringen eller ringsystemet,

forutsatt at den resulterende gruppen forblir ikke-aromatisk;

betegnelsen "acyl" viser til gruppen -C(O)R, hvori R er hydrogen, alkyl, aryl, aralkyl

eller heteroaryl;

betegnelsen "alkoksy" nar brukt uten den "substituerte" modifikatoren viser til

gruppen -OR, hvori R er alkyl eller sykloalkyl;
betegnelsen "alkylamino" viser til gruppen -NHR, hvori R er en alkyl- eller
sykloalkylgruppe; og

betegnelsen "dialkylamino" viser til gruppen -NRR', hvori R og R' kan vaere identiske
eller forskjellige alkyl- eller sykloalkylgrupper, eller R og R' kan vaere tatt sammen til

a representere alkandiyl.

2. Forbindelse ifglge krav 1, i tillegg definert som:

hvori:

1),

Y er -C(O)-; og

Rser:

hydrogen, hydroksy, halo, amino, -NHOH, eller merkapto; eller
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alkylic<s), sykloalkylices), alkenylices), alkynylices), arylices), aralkylic<s), heteroarylicss),

heterosykloalkyl(css), acyl(ces), alkoksyices), alkenyloksyces), aryloksyces), aralkoksycss),

heteroaryloksycss), acyloksy/css), heterosykloalkoksycss), alkylaminoices),
dialkylamino(css), alkenylaminoics), alkoksyaminoicss), arylaminocss),
aralkylamino(css), heteroarylaminocs), heterosykloalkylamino(css),

alkylsulfonylamino(c<s), amido(css), -NH-amidocs), eller en substituert versjon av

enhver av disse gruppene;
eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme.

3. Forbindelse ifglge krav 1 eller krav 2, hvori bindingen mellom karbonatomer a og b er en

enkeltbinding.
4. Forbindelse ifglge krav 1 eller krav 3, hvori Ry er -H.
5. Forbindelse ifglge krav 1 eller krav 3, hvori R; er metyl.

6. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-5, hvori Rs er valgt fra -H, -OH, amino, alkylc<s), sykloalkylcs),

valgfritt substituert heterosykloalkyl(c<s), og alkoksy(cs).

7. Forbindelse ifglge krav 6, hvori R3 er metoksy, etoksy, isopropoksy, tert-butoksy eller -O-
sykloheksyl.

8. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-5, hvori R er alkylamino(ccs).

9. Forbindelse ifglge krav 8, hvori Rz er metylamino, etylamino, isopropylamino, tert-butylamino

eller sykloheksylamino.
10. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-5, hvori R3 er substituert alkylaminocss).

11. Forbindelse ifglge krav 10, hvori R; er 2,2,2-trifluoretylamino, -NHCH,C(O)OCHs eller -
NHCH,C(O)OH.

12. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-5, hvori Rz er dialkylaminoccs).
13. Forbindelse ifglge krav 12, hvori R3 er dimetylamino.

14. Forbindelse ifglge krav 1, i tillegg definert som:
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eller et farmaspgytisk akseptabelt salt av enhver med disse formlene.

10  15. Forbindelse ifglge krav 1, i tillegg definert som:
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eller et farmaspytisk akseptabelt salt av enhver med disse formlene.

16. Forbindelse ifglge krav 1, i tillegg definert som:

eller et farmaspgytisk akseptabelt salt av enhver med disse formlene.

17. Forbindelse med formelen:

18. Forbindelse med formelen:

NO/EP2892912
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Ha

(11D),
hvori:
ner1til 6;
R1 og R; er hver uavhengig -H, -OH, metyl, eller som definert under; og
5 Rser:
amino eller -NHOH; eller

N-heteroarylcss), N-heterosykloalkylicss),  alkylaminocs),  dialkylaminocs),
alkenylaminoics), alkoksyaminoces), arylaminoces), aralkylamino(css),
heteroarylaminocs), heterosykloalkylamino(cs), alkylsulfonylaininoc<s), amido(css), -

10 NH-amidocs), eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene; eller

Rs og Ry, tatt sammen, er -NR,-, hvori R, er hydrogen, alkylc<s) eller sykloalkyl(c<s);

eller
Rs og Ry, tatt sammen, er -NR,-, hvori R, er hydrogen, alkylic«) eller sykloalkylc<a);
eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme; og hvori

15 i de substituerte versjonene av N-heteroaryl(c<s), alkylaminocs), dialkylamino(css),
alkenylaminoics), alkoksyaminoces), arylaminoices), aralkylamino(css),
heterosykloalkylamino(c<s), heteroarylaminocs), alkylsulfonylaminocs), amidocss),
eller -NH-amido(<s), har ett eller flere hydrogenatomer blitt uavhengig erstattet
med -OH, -F, -Cl, -Br, -1, -NH5, -NO,, -CO,H, -CO,CHjs, -CN, -SH, -OCH3, -OCH,CHj, -

20 C(O)CHs, -NHCH3, -NHCH,CH3, -N(CHj3),, -C(O)NH2, -OC(O)CHg, eller -S(0),NH,;

i den substituerte versjonen av N-heterosykloalkyl<s), har ett eller flere

hydrogenatomer blitt uavhengig erstattet med -OH, -F, -Cl, -Br, -I, -NH3, -NO,, -CO;H,
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-CO,CHs, -CN, -SH, -OCHs, -OCH2CHs, -C(O)CHs, -NHCHs, -NHCH,CHs, -N(CHs),, -
C(O)NHa, -OC(O)CHs, -S(0).NH; eller -C(O)OC(CHs)s;

betegnelsen "aryl" viser til en monovalent aromatisk gruppe med et aromatisk
karbonatom som festepunkt som danner en del av én eller flere seks-leddede
aromatiske ringstrukturer, hvori ringatomene alle er karbon, og hvori, dersom flere
enn én ring er til stede, kan ringene vaere kondenserte eller ikke-kondenserte, og
hvori én eller flere alkyl- eller aralkylgrupper kan veere festet til den fgrste
aromatiske ringen eller enhver ekstra aromatisk ring til stede, dersom tillatt av

karbonantallsbegrensningen;

betegnelsen "heteroaryl" viser til en monovalent aromatisk gruppe med et
aromatisk karbonatom eller nitrogenatom som festepunkt, hvori karbonatomet
eller nitrogenatomet danner en del av én eller flere aromatiske ringstrukturer hvori
minst ett av ringatomene er nitrogen, oksygen eller svovel, hvori heteroarylgruppen
ikke bestar av andre atomer enn karbon, hydrogen, aromatisk nitrogen, aromatisk
oksygen og aromatisk svovel, hvori dersom flere enn én ring er til stede, kan ringene
vaere kondenserte eller ikke-kondenserte, og hvori én eller flere alkyl-, aryl- og/eller
aralkylgrupper kan vzere festet til den aromatiske ringen eller det aromatiske
ringsystemet, dersom tillatt av karbonantallsbegrensningen; betegnelsen "N-

heteroaryl" viser til en heteroarylgruppe med et nitrogenatom som festepunkt;

betegnelsen "heterosykloalkyl" viser til en monovalent ikke-aromatisk gruppe med
et karbonatom eller nitrogenatom som festepunkt, nevnte karbonatom eller
nitrogenatom danner en del av én eller flere ikke-aromatiske ringstrukturer hvori
minst ett av ringatomene er nitrogen, oksygen eller svovel, hvori
heterosykloalkylgruppen ikke bestar av andre atomer enn karbon, hydrogen,
nitrogen, oksygen og svovel, hvori, dersom flere enn énring er til stede, kan ringene
vaere kondenserte eller ikke-kondenserte, hvori én eller flere alkylgrupper kan vaere
festet til ringen eller ringsystemet, dersom tillatt av karbonantallsbegrensningen, og
hvori én eller flere dobbeltbindinger kan veere til stede i ringen eller ringsystemet,
forutsatt at den resulterende gruppen forblir ikke-aromatisk; betegnelsen "N-
heterosykloalkyl" viser til en heterosykloalkylgruppe med et nitrogenatom som

festepunkt;

betegnelsen "alkoksy" nar brukt uten den "substituerte" modifikatoren, viser til

gruppen -OR, hvori R er alkyl eller sykloalkyl; og
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betegnelsen "dialkylamino" viser til gruppen -NRR', hvori R og R' kan vaere identiske
eller forskjellige alkyl- eller sykloalkylgrupper, eller R og R' kan vaere tatt sammen til

a representere alkandiyl.

19. Forbindelse ifglge krav 18, i tillegg definert som:

5 avy,
hvori:
nerltil 6; og
Rser:
amino eller -NHOH; eller
10 N-heteroarylcss), N-heterosykloalkylicss),  alkylaminocs),  dialkylaminocss),
alkenylaminoics), alkoksyaminoces), arylaminoices), aralkylamino(css),

heteroarylaminocs), heterosykloalkylaminocss), alkylsulfonylaminocss), amidocss), -

NH-amidoczs), eller en substituert versjon av enhver av disse gruppene;
eller et farmasgytisk akseptabelt salt av samme.

15  20. Forbindelse ifglge krav 18, i tillegg definert som:
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt av enhver med disse formlene.
21. Farmasgytisk blanding omfattende:
a) forbindelsen ifglge ett av kravene 1-20; og
b) et hjelpestoff.
22. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-20 for anvendelse som et medikament.

23. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-20 for anvendelse i behandling og/eller forebygging av en
sykdom eller lidelse, hvori sykdommen eller lidelsen er kreft, komplikasjoner fra lokalisert eller hel-
kroppslig eksponering for ioniserende straling, mukositt som resulterer fra stralingsterapi eller
kjemoterapi, autoimmunsykdommer, kardiovaskulzere sykdommer inkludert aterosklerose, iskemi-
reperfusjonsskade, akutt og kronisk organsvikt inkludert nyresvikt og hjertesvikt, respiratoriske
sykdommer, diabetes og komplikasjoner fra diabetes, alvorlige allergier, transplantatavvisning,
transplantat-versus-vert-sykdom, neurodegenerative sykdommer, sykdommer i gyet og i retina,
akutt og kronisk smerte, degenerative knokkelsykdommer inkludert osteoartritt og osteoporose,
inflammatoriske tarmsykdommer, dermatitt og andre hudsykdommer, sepsis, forbrenninger,

slaglidelser eller nevropsykiatriske lidelser.

24. Forbindelse ifglge ett av kravene 1-20 for anvendelse i behandling og/eller forebygging av en
sykdom eller lidelse, hvori sykdommen eller lidelsen er inflammasjon, Alzheimers sykdom,
Parkinsons sykdom, multippel sklerose, autisme, amyotrofisk lateral sklerose, Huntingtons sykdom,

og en autoimmunsykdom, slik som reumatoid artritt, lupus, Crohns sykdom eller psoriasis.
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