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Patentkrav 

 

1. Forbindelse som hemmer ROCK 2, for anvendelse i behandling av en autoimmun 

sykdom hos et individ, hvor den autoimmune sykdom er psoriasis, atopisk dermatitt, 

eksem eller graft versus host disease (GVHD), og hvor forbindelsen som hemmer ROCK2, 5 

er en forbindelse med formelen (XXXII): 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 

R1 velges fra gruppen bestående av -O-(CH2)y-CO2R12, -O-(CH2)y-C(=O)NR13R14, -O-

(CH2)y-heteroaryl, -O-(CH2)y-sykloalkyl, -O-C(=O)-(CH2)y-NR13R14, -O-(CH2)z-NR13R14, -10 

NH-C(=O)-(CH2)y-NR13R14, -NH-C(=O)-X-R15, -NH-(CH2)y-NR13R14; 

R12 velges fra gruppen bestående av C1-C6-alkyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), -(C1-C6-

alkyl)-NR16R17, -(C1-C6-alkyl)-C(=O)NR16R17, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-

alkyl), aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-sykloalkyl, en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring 

som inneholder opptil 3 heteroatomer, hvorav hvert valgfritt kan substitueres på ett eller 15 

flere karbonatomer av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av hverandre velges blant 

halo, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

R13 og R14 velges uavhengig av hverandre fra gruppen bestående av H, C1-C8-alkyl, C2-C8-

alkenyl, C2-C8-alkynyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), -(C1-C6-alkyl)-NR16R17, -(C1-C6-

alkyl)-C(=O)NR16R17 , aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-sykloalkyl, en tre- til tolvleddet 20 

heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, hvorav hvert valgfritt kan 

substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av hverandre velges blant halo, 

C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C3-C7-sykloalkyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, cyano og C1-

C3-perfluoralkyl; 

eller R13 og R14 kan tas sammen for å danne en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som 25 

har opptil 3 heteroatomer, som valgfritt substitueres av fra 1 til 3 substituenter som 

uavhengig velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, C3-C7-sykloalkyl, 

okso, hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

X velges blant en kovalent binding, O, NH og C1-C6-alkyl; 

R15 velges fra gruppen bestående av heteroaryl, C3-C7-sykloalkyl, en tre- til tolvleddet 30 

heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, hvorav hvert valgfritt kan 
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substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av hverandre velges blant halo, 

C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl, 

eller R15 velges blant -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), -(C1-C6 alkyl)-NR16R17, -CO2R18, -O-

(CH2)x-CO2R18 og -C(=O)NR16R17; 

R16 og R17 velges uavhengig av hverandre fra gruppen bestående av H, C1-C8-alkyl, C2-C8-5 

alkenyl, C2-C8-alkynyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-

sykloalkyl, en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, 

hvorav hvert valgfritt kan substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av 

hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, 

cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 10 

eller R16 og R17 kan tas sammen for å danne en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som 

har opptil 3 heteroatomer som, valgfritt substitueres av fra 1 til 3 substituenter som 

uavhengig av hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, okso, 

hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

R18 velges fra gruppen bestående av H, aryl, aralkyl, heteroaryl, C1-C6-alkyl, -(C1-C6-15 

alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), -(C1-C6-alkyl)-NR16R17, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-

alkyl), hvorav hver valgfritt kan substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av 

hverandre velges blant halo, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, cyano og C1-C3-

perfluoralkyl; 

x velges fra 0 til 6; 20 

y velges fra 0 til 6; 

z velges fra 2 til 6; 

hver R2 velges uavhengig fra gruppen bestående av lavalkyl, CN, halo, hydroksy, 

lavalkoksy, amino og perfluorlavalkyl; 

hver R3 velges uavhengig fra gruppen bestående av lavalkyl, CN, halo, hydroksy, 25 

lavalkoksy, amino og perfluorlavalkyl; 

n velges fra 0 til 4; og 

m velges fra 0 til 3. 

 

2. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 1, hvor forbindelsen som hemmer ROCK2, 30 

er en forbindelse med formelen 

 

 

3. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 1, hvor forbindelsen som hemmer ROCK2, 

er en forbindelse med formelen XXXIV: 35 
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 

R13 og R14 velges uavhengig av hverandre fra gruppen bestående av H, C1-C8-alkyl, C2-C8-

alkenyl, C2-C8-alkynyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), -(C1-C6-alkyl)-NR16R17, -(C1-C6-

alkyl)-C(=O)NR16R17 , aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-sykloalkyl, en tre- til tolvleddet 5 

heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, hvorav hvert valgfritt kan 

substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av hverandre velges blant halo, 

C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C3-C7-sykloalkyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, cyano og C1-

C3-perfluoralkyl; 

eller R13 og R14 kan tas sammen for å danne en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som 10 

har opptil 3 heteroatomer, som valgfritt substitueres av fra 1 til 3 substituenter som 

uavhengig velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, C3-C7-sykloalkyl, 

okso, hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

R16 og R17 velges uavhengig av hverandre fra gruppen bestående av H, C1-C8-alkyl, C2-C8-

alkenyl, C2-C8-alkynyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-15 

sykloalkyl, en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, 

hvorav hvert valgfritt kan substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av 

hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, 

cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

eller R16 og R17 kan tas sammen for å danne en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som 20 

har opptil 3 heteroatomer, som valgfritt substitueres av fra 1 til 3 substituenter som 

uavhengig av hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, okso, 

hydroksy, amino, 

cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

hver R2 velges uavhengig fra gruppen bestående av lavalkyl, CN, halo, hydroksy, 25 

lavalkoksy, amino og perfluorlavalkyl; 

hver R3 velges uavhengig fra gruppen bestående av lavalkyl, CN, halo, hydroksy, 

lavalkoksy, amino og perfluorlavalkyl; 

n velges fra 0 til 4; og 

m velges fra 0 til 3. 30 
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4. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 1, hvor forbindelsen som hemmer ROCK2, 

er en forbindelse med formelen XXXIVa: 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 

R13 og R14 velges uavhengig av hverandre fra gruppen bestående av H, C1-C8-alkyl, C2-C8-5 

alkenyl, C2-C8-alkynyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), -(C1-C6-alkyl)-NR16R17, -(C1-C6-

alkyl)-C(=O)NR16R17 , aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-sykloalkyl, en tre- til tolvleddet 

heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, hvorav hvert valgfritt kan 

substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av hverandre velges blant halo, 

C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C3-C7-sykloalkyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, cyano og C1-10 

C3-perfluoralkyl; 

eller R13 og R14 kan tas sammen for å danne en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som 

har opptil 3 heteroatomer, som valgfritt substitueres av fra 1 til 3 substituenter som 

uavhengig av hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, okso, 

hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 15 

R16 og R17 velges uavhengig av hverandre fra gruppen bestående av H, C1-C8-alkyl, C2-C8-

alkenyl, C2-C8-alkynyl, -(C1-C6-alkyl)-O-(C1-C6-alkyl), aryl, aralkyl, heteroaryl, C3-C7-

sykloalkyl, en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som inneholder opptil 3 heteroatomer, 

hvorav hvert valgfritt kan substitueres av fra 1 til 3 substituenter som uavhengig av 

hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, hydroksy, amino, 20 

cyano og C1-C3-perfluoralkyl; 

eller R16 og R17 kan tas sammen for å danne en tre- til tolvleddet heterosyklisk ring som 

har opptil 3 heteroatomer, som valgfritt substitueres av fra 1 til 3 substituenter som 

uavhengig av hverandre velges blant halo, C1-C6-alkyl, C2-C6-alkenyl, C1-C6-alkoksy, okso, 

hydroksy, amino, cyano og C1-C3-perfluoralkyl. 25 
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