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1
Patentkrav
1. Sammensetning omfattende en forbindelse med formel | kombinasjon med
minst ett terapeutisk middel:
N2
R1_: . S~ R3
o~ R

|

hvor:
-Y-Z- er -C(=NR%-NR?- eller -C(NR°R®)=N-;
R er aryl, sykloalkyl, sykloalkenyl, heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor arylet, sykloalkylet, sykloalkenylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO2, -CN, -SFs,-Si(CHs3)3, -O-R%, -S-R?°, -C(0)-R?°, -C(0)-OR?,
-N(R?%)(R??), -C(0)-N(R?)(R%), -N(R%)-C(0)-R??, -N(R?%)-C(0)-OR?%, -N(R?%)-
S(=0)2-R?®, -S(=0)2-R?, -O-5(=0),-R?°, -S(=0),-N(R*)(R??), C1-6-alkyl, C2-s-alkenyl,
Ca-4-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og heterosyklyl; og
hvor Ci.e-alkylet, C>-4-alkenylet, C,.s-alkynylet, sykloalkylet,
arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0O)-N(R?°),
-CN og -O-R?;
R2 er hydrogen, Ci-s-alkyl, -C(0O)-R?°, -C(0O)-OR?%, -C(0)-N(R%)(R%), -N(R%)-
S(=0)2-R?°, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.e-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestadende av Ci-s-alkyl, Ca-s-alkynyl, halo, -NO., sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R%?), -CN, okso og -O-
RZO;
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hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO>, C1.6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl,-N(R%%)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN 0g-O-R?’; og
hvor Ci.6-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, -CFs, -N(R%)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR%,
-C(0)-N(R?®)(R??), -CN, -S(0)2-R?% 0g-O-R?;
ner0,1,2, 3eller 4;
hver R® uavhengig er Ci6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.s-alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NOg, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl,-N(R%%)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R%**)(R??), -CN og -O-R?;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R%?), -C(0)-R?, -C(0)-0OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R?;
0g
hvor Cie-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo,-NO2, -N(R?°)(R%?), -
C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN og -O-R?;
eller to R® knyttet til et felles karbonatom danner en okso;
eller to R® knyttet til et felles eller tilstatende karbonatomer danner et sykloalkyl
eller heterosyklyl;
hvor sykloalkylet eller heterosyklylet eventuelt videre er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO,, C1-6-
alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?)(R??), -C(O)-R%, -
C(0)-OR%, -C(0)-N(R?)(R%), -CN og -O-R?%;
R* er Ci-6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
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hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO,, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R%)(R?), -
C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN og -O-R?;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R?;
0g
hvor Ci.¢-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NOg, -
N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR%, -C(0)-N(R¥)(R 2?), -CN og -O-R%;
eller RZ og R* kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl,
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heteroaryl, -CN, -O-R%, -N(R%%)(R??), -C(O)-R%, -N(R%’)-C(0)-OR? og -
C(0)-OR%; og
hvor Ci6-alkylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én,
to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -CN, -O-R?%,
Cuie-alkyl, aryl, og heteroaryl,
R® er hydrogen, Ci-6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R%)(R%), -
C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R?;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra

gruppen bestaende av halo, -NO., Ci.¢-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
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heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R?;
0g
hvor Cye-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NOg, -
N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?;
RO er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO2, Ci-s-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -
N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R%), -CN og -O-R?%;
hvor Ci.6-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl,heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(O)- R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -
CN og -O-R?°; og
hvor Ci.¢-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO,, -
N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?;
eller R® og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl,
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heterosyklyl, aryl, heteroaryl, okso, -CN, -O-R%, -N(R?%)(R??), -N(R%)-
C(0)-R%, -N(R%)-C(0)-OR? og -C(0O)-OR?; og
hvor Cyie-alkylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, okso,
heteroaryl og -O-R%;
R2% 0og R?? i hvert tilfelle uavhengig er valgt fra gruppen bestaende av hydrogen,

Cuie-alkyl, sykloalkyl, heterosyklyl, aryl og heteroaryl; og
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hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, arylet og heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av hydroksyl, halo, Ci.s-alkyl, acylamino, okso, -NO2, -SO2R?®, -CN, Ci.3-
alkoksy, aryloksy,-CFs, -OCFs, -OCH2CFs3, -C(O)-NHz, aryl, sykloalkyl og heteroaryl;
hvor heteroarylet eventuelt videre er substituert med Ci.s-alkyl

eller sykloalkyl; eller

nar R%° og R?? er knyttet til et felles nitrogenatom, R?° og R?? kan ga sammen og
danne et heterosyklyl eller heteroaryl som sa eventuelt blir substituert med én, to eller
tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, Ci-s-alkyl,
aralkyl, aryloksy, aralkyloksy, acylamino, -NO,-SO2R?, -CN, Ci-3-alkoksy, -CFs, -
OCFs3, aryl, heteroaryl og sykloalkyl; og

hver R?® uavhengig er valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, Ci-s-alkyl, aryl
og sykloalkyl;

hvor Ci.s-alkylet, arylet og sykloalkylet videre kan veere substituert med

fra 1 til 3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, C1-s-
alkoksy, -CF3 og -OCFs3;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereoisomer, en blanding av
stereoisomerer eller en tautomer derav; forutsatt at nar R? og R* gar sammen med
atomet de er tilknyttet og danner en eventuelt substituert imidazolyl, imidazolylet ikke
er direkte substituert med en eventuelt substituert triazolyl, eller R* ikke er eventuelt

substituert pyrazolyl, 2-pyridinonyl eller 2-fluorpyridinyl.

2. Sammensetning ifelge krav 1, hvor forbindelsen med formel | er representert

ved formel 1A:

R4
L
AN R

1A

hvor:
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R er aryl, sykloalkyl, sykloalkenyl, heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor arylet, sykloalkylet, sykloalkenylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO2, -CN, -SFs,-Si(CHz3)s, -O-R%, -S-R%, -C(0)-R%, -C(0)-OR?,
-N(R?%)(R??), -C(0)-N(R?)(R%), -N(R%)-C(0)-R??, -N(R%’)-C(0)-OR?, -N(R?)-
S(=0)2-R?®, -S(=0)2-R?°, -O-5(=0),-R?°, -S(=0),-N(R*)(R??), C1-6-alkyl, C2.s-alkenyl,
Co-s-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og heterosyklyl; og
hvor Cis-alkylet, C,.s-alkenylet, Co-s-alkynylet, sykloalkylet,
arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?%)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(O)-
N(R?°)(R%?), -CN og -O-R?;
R2 er hydrogen, Ci-¢-alkyl, -C(0)-R?°, -C(O)-OR?%, -C(0)- N(R?®)(R?), -
N(R%)-S(-0)2-R?, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.e-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av Ci-s-alkyl, Ca-s-alkynyl, halo, -NO-, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R%?), -C(0)- R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?*)(R??), -CN, okso og -
O_RZO;
hvor Ci.e-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestédende av halo, -NOz, C1e-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl,-N(R%)(R??), -C(0O)-R?°, -C(0O)-OR%, -C(0)-N(R*)(R??), -CN 0g-0O-R?; og
hvor Ci.e-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO-, -CFs, -N(R%)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR%, -C(0)-
N(R?°)(R??), -CN, -S(0).-R% 0g-O-R?;
ner0,1,2, 3eller 4;
hver R® uavhengig er Ci-6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
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hvor Cye-alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NOg, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl,-N(R%)(R??), -C(0O)-R?, -C(0)-OR%, -C(0)-N(R*)(R??), -CN og -O-R%;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)- R, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?*)(R??), -CN og -O-R?°;
0g
hvor Ci.6-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo,-NO2, -N(R?°)(R%?), -
C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R%;
eller to R3 knyttet til et felles karbonatom danner en okso;
eller to R® knyttet til et felles eller tilstatende karbonatomer denner et sykloalkyl
eller heterosyklyl;
hvor sykloalkylet eller heterosyklylet eventuelt videre er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, C1-6-
alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R%?%)(R??), -C(O)-R%, -
C(0)-0OR%, -C(0)-N(R?%)(R??), -CN og -O-R?;
R* er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R%)(R%), -
C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN og -O-R?;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci-6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)- R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R**)(R??), -CN og -O-R?;
0g
hvor Ci.e-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,

heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
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substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO;, -
N(R?%)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R %), -CN og -O-R?%;
eller R? og R* kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heteroaryl, -CN, -O- R?°, -N(R?)(R??), -C(0)-R?°, -N(R?°)-C(0)-OR? og -
C(0)-0OR?; og
hvor Cie-alkylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én,
to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -CN, -O-R?,
Cuie-alkyl, aryl, og heteroaryl,
R?% og R?? i hvert tilfelle uavhengig er valgt fra gruppen bestadende av hydrogen,
Cuie-alkyl, sykloalkyl, heterosyklyl, aryl og heteroaryl; og
hvor Ci.6-alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, arylet og heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av hydroksyl, halo, C1-s-alkyl, acylamino, okso, -NO2, -SO2R?¢, -CN, Ci.3-
alkoksy, aryloksy,-CFs, -OCFs, -OCH2CFs3, -C(0O)-NH, aryl, sykloalkyl og heteroaryl;
hvor heteroarylet eventuelt videre er substituert med Ci-s-alkyl
eller sykloalkyl; eller
nar R?° og R?? er knyttet til et felles nitrogenatom, R?° og R?? kan ga sammen og
danne et heterosyklyl eller heteroaryl som da eventuelt blir substituert med én, to eller
tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, Ci-s-alkyl,
aralkyl, aryloksy, aralkyloksy, acylamino, -NOg, - SO2R?, -CN, Ci-s-alkoksy, -CFs, -
OCFs3, aryl, heteroaryl og sykloalkyl; og
hver R?® uavhengig er valgt fra gruppen bestadende av hydrogen, Ci-s-alkyl, aryl
og sykloalkyl;
hvor Ci.s-alkylet, arylet og sykloalkylet videre kan veere substituert med
fra 1 til 3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, C1-s-
alkoksy, -CFs og -OCFs;
eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en sterecisomer, en blanding av

stereoisomerer eller en tautomer derav; forutsatt at nar R? og R* gar sammen med
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atomet de er tilknyttet og danner en eventuelt substituert imidazolyl, imidazolylet ikke
er direkte substituert med en eventuelt substituert triazolyl, eller R? ikke er eventuelt

substituert pyrazolyl, 2-pyridinonyl eller 2-fluorpyridinyl.

3. Sammensetning ifglge krav 2, hvor:
R er aryl, sykloalkyl, sykloalkenyl, heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor arylet, sykloalkylet, sykloalkenylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av halo, -NO2, -CN, -SFs,-Si(CH3)s, -O-R%, -S-R?, -C(0)-R?, -C(0)-OR?,
-N(R?)(R??), -C(0)-N(R?)(R%), -N(R%*)-C(0)-R??, -N(R%’)-C(0O)-OR?, -N(R?)-
S(=0)2-R?®, -S(=0)2-R?, -O-5(=0),-R?°, -S(=0),-N(R*)(R??), C1-6-alkyl, C2-s-alkenyl,
Co-s-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og heterosyklyl; og
hvor Ci.e-alkylet, C2-4-alkenylet, C,.s-alkynylet, sykloalkylet,
arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR%, -C(O)-
N(R%®)(R??), -CN og -O-R?;
ner0; og
R2 og R* gar sammen med atomet de er tilknyttet og danner et heterosyklyl eller
heteroaryl,
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, C1-¢-alkyl,
sykloalkyl, heteroaryl, -CN, -O- R?°, -N(R%)(R??), -C(O)-R?, -N(R?%)-C(0O)-OR? og -
C(0)-OR?’; og
hvor Ci6-alkylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én,
to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -CN, -O-R?%,

Cuie-alkyl, aryl, og heteroaryl.

4. Sammensetning ifglge krav 2, hvor:

Rleraryl;
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hvor arylet eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO2, -CN, -SFs, -Si(CHz3)s, -O-R%, -
S-R?, -C(0)-R?, -C(0)-OR?, -N(R?%)(R??), -C(0)-N(R%)(R??), -N(R%*)-C(0)-R??, -
N(R?°)-C(0)-0OR??, -N(R%)-5(=0)2-R?®, -S(=0),-R?, -O-S(=0),-R?, -S(=0).-
N(R?%)(R?2), C1.6-alkyl, C2-s-alkenyl, C.s-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og
heterosyklyl; og
hvor Ci.6-alkylet, Co.s-alkenylet, Co4-alkynylet, sykloalkylet,
arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO>, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(O)-
N(R%*)(R??), -CN og -O-R?;
ner0; og
R? og R* gar sammen med atomet de er tilknyttet og danner et heterosyklyl eller
heteroaryl,
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-s-alkyl,
sykloalkyl, heteroaryl, -CN, -O-R%, -N(R%%)(R??), -C(0O)-R%, -N(R%%)-C(0)-OR? og -
C(0)-0OR?; og
hvor Ci6-alkylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én,
to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -CN, -O-R?,

Cie-alkyl, aryl, og heteroaryl.

5. Sammensetning ifglge krav 2, hvor:
R er aryl, eventuelt substituert med -O-R? eller Ci-6-alkyl; og
hvor Ci.s-alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre halo;
nero0;
R? og R* gar sammen med atomet de er tilknyttet og danner et heterosyklyl eller
heteroaryl;
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to

eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
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sykloalkyl, heteroaryl, -CN, -O-R%, -N(R%%)(R??), -C(0O)-R?, -N(R%’)-C(0)-OR? og -
C(0)-0OR?’; og

hvor Cy6-alkylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én,
to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -CN, -O-R?,

Cie-alkyl, aryl, og heteroaryl.

6. Sammensetning ifglge krav 2, hvor:
R er fenyl substituert med -O-CFs eller -CFs;
ner0; og
R? og R* gar sammen med atomet de er tilknyttet og danner et heterosyklyl eller
heteroaryl,
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heteroaryl,-CN, -C(0)-R?, -N(R?°)-C(0)-OR? og -C(0)-OR?’; og
hvor Ci6-alkylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én,
to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -CN, -O-R?,

Cuie-alkyl, aryl, og heteroaryl.

7. Sammensetning ifelge krav 1, hvor forbindelsen med formel | er valgt fra

gruppen bestaende av:

3-syklopropyl-10-(4-(tritluorometyl)fenyl)-5,6-
dihydrobenzo[f][1,2,4]triazolo[4,3-d][1,4]oksazepin
3-metyl-10-(4-(trifluormetyl)fenyl)-5,6-dihydrobenzo[f]imidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin
3-(pyrimidin-2-yl)-10-(4-(trifluormetyl)fenyl)-5,6-dihydrobenzo[f]imidazo[1,2-
d][1,4]oksazepin

I- |3-syklopropyl-10-(4-(trifluormetoksy)fenyl)-5,6-dihydrobenzo[f]imidazo[1,2-

18 |d][1,4]oksazepin
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereoisomer, en blanding stereoisomerer eller

en tautomer derav.

8. Sammensetning ifelge krav 1, hvor forbindelsen med formel | er representert

ved formel IB:
RG
5
RN
=N
X
Ao R
IB
hvor:

R er aryl, sykloalkyl, sykloalkenyl, heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor arylet, sykloalkylet, sykloalkenylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO2, -CN, -SFs,-Si(CH3)3, -O-R%, -S-R?°, -C(0)-R?°, -C(0)-OR?,
-N(R?%)(R??), -C(0)-N(R?)(R%), -N(R%)-C(0)-R??, -N(R’)-C(0)-OR?, -N(R?%)-
S(=0)2-R?®, -S(=0)2-R?, -O-5(=0),-R?°, -S(=0),-N(R*)(R??), C1-6-alkyl, C2-s-alkenyl,
Ca-4-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og heterosyklyl; og
hvor Ci.s-alkylet, C>-4-alkenylet, C,.s-alkynylet, sykloalkylet,
arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, Ci-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?%)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(O)-
N(R?%)(R??), -CN og -O-R%;
ner0,1, 2, 3eller4;
hver R3 uavhengig er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.s-alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO>, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl,-N(R%°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R*)(R??), -CN og -O-R?;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet

eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
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gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R%?), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R%), -CN og -O-R?;
0g
hvor Cye-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo,-NO-, -N(R?°)(R%?), -
C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R%;
eller to R3 knyttet til et felles karbonatom danner en okso;
eller to R® knyttet til et felles eller tilstatende karbonatomer danner et sykloalkyl
eller heterosyklyl;
hvor sykloalkylet eller heterosyklylet eventuelt videre er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO2, C1.6-
alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(O)-R%, -
C(0)-0OR%, -C(0)-N(R?%)(R??), -CN og -O-R?;
R® er hydrogen, Ci-s-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.6-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO,, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -N(R%)(R??), -
C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R%;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci-6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -CN og -O-R?;
0g
hvor Cie-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO;, -
N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?;
R® er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.e-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet

eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
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bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -
N(R?%)(R?2), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN og -O-R%;
hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestdende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -
CN og -O-R?; og
hvor Cye-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO;, -
N(R?°)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR?;
eller R® og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heterosyklyl, aryl, heteroaryl, okso, -CN, -O-R%, -N(R?°)(R??), -N(R%)-
C(0)-R?, -N(R?%)-C(0O)-OR? og -C(0)-0OR?; og
hvor Cye-alkylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, okso,
heteroaryl og -O-R?;
R20 og R?? i hvert tilfelle uavhengig er valgt fra gruppen bestaende av hydrogen,
Cuie-alkyl, sykloalkyl, heterosyklyl, aryl og heteroaryl; og
hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, arylet og heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av hydroksyl, halo, C1-s-alkyl, acylamino, okso, -NO>, -SO2R?®, -CN, Ci.3-
alkoksy, aryloksy,-CFs, -OCFs, -OCH,CF3, -C(0O)-NHoa, aryl, sykloalkyl og heteroaryl;
hvor heteroarylet eventuelt videre er substituert med Ci-s-alkyl
eller sykloalkyl; eller
nar R% og R?? er knyttet til et felles nitrogenatom, R?° og R?? kan ga sammen og
danne et heterosyklyl eller heteroaryl som sa eventuelt blir substituert med én, to eller

tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, Ci-s-alkyl,
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aralkyl, aryloksy, aralkyloksy, acylamino, -NO2,-SO2R?®, -CN, Ci.3-alkoksy, -CFs, -
OCFs, aryl, heteroaryl og sykloalkyl; og

hver R?® uavhengig er valgt fra gruppen bestaende av hydrogen, Ci-s-alkyl, aryl
og sykloalkyl;

hvor Ci.s-alkylet, arylet og sykloalkylet videre kan veere substituert med

fra 1 til 3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, C1-s-
alkoksy, -CFs og -OCF3;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereoisomer, en blanding av

stereoisomerer eller en tautomer derav.

9. Sammensetning ifglge krav 8, hvor:
R er aryl, sykloalkyl, sykloalkenyl, heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor arylet, sykloalkylet, sykloalkenylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO2, -CN, -SFs,-Si(CHs3)3, -O-R%, -S-R?°, -C(0)-R?°, -C(0)-OR?,
-N(R?%)(R??), -C(0)-N(R?)(R%), -N(R%)-C(0)-R??, -N(R?’)-C(0)-OR?, -N(R?)-
S(=0)2-R?®, -S(=0)2-R?, -O-5(=0),-R?°, -S(=0),-N(R%)(R??), C1-6-alkyl, C2-s-alkenyl,
Cz4-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og heterosyklyl; og
hvor Cie-alkylet, Co-s-alkenylet, C>.s-alkynylet, sykloalkylet,
arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?%)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(O)-
N(R?%)(R??), -CN og -O-R%;
nero;
R® er hydrogen eller Ci-alkyl; og
RO er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO2, Ci-6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -
N(R®)(R?), -C(0)-R%, -C(0)-OR2, -C(0)-N(R?®)(R%), -CN og -O-R%;
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hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, C1.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -
CN og -O-R?; og

hvor Cye-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,
heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO,, -
N(R?°)(R%?), -C(0)-R?, -C(0)-OR?;
eller R® og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to

eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heterosyklyl, aryl, heteroaryl, okso, -CN, -O-R%, -N(R?°)(R??), -N(R%)-
C(0)-R?, -N(R?%)-C(0O)-OR? og -C(0)-0OR?; og

hvor Ci.6-alkylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, okso,

heteroaryl og -O-R?%,

10. Sammensetning ifelge krav 8, hvor:

Rleraryl;

hvor arylet eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestdende av halo, -NO;, -CN, -SFs, -Si(CH3)s, -O-R?, -
S-R?%, -C(0)-R?, -C(0)-OR?, -N(R?%)(R??), -C(0)-N(R?)(R%), -N(R%*)-C(0)-R??, -
N(R?°)-C(0)-0OR??, -N(R%)-S(=0),-R?®, -S(=0)2-R?, -O-5(=0),-R?°, -S(-O)--
N(R%)(R??), Ci.6-alkyl, C2-4-alkenyl, C2.s-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og
heterosyklyl; og
hvor Cie-alkylet, Co-s-alkenylet, C,.s-alkynylet, sykloalkylet,

arylet, heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre

substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,



10

15

20

25

30

NO/EP2966067

17

heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?%)(R??), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(O)-
N(R?°)(R%?), -CN og -O-R?;
nero;
R® er hydrogen eller Ci¢-alkyl; og
RS er Ci.15 alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -
N(R?%)(R?2), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN og -O-R%;
hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -
CN og -O-R?; og
hvor Cyie-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet
eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO2, -N(R%%)(R??), -C(O)-
R% -C(0)-OR?;
eller R® og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, C1-¢-alkyl,
sykloalkyl, heterosyklyl, aryl, heteroaryl, okso, -CN, -OR?, -N(R?°)(R??), -N(R?°)-
C(0)-R?, -N(R%)-C(0)-OR? og -C(0)-OR?; og
hvor Cye-alkylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, okso,

heteroaryl og -O-R?%.

11.  Sammensetning krav 8, hvor:
R er aryl, eventuelt substituert med -O-R?° eller Ci-6-alkyl; og

hvor Ci.s-alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre halo;
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nero;

R® er hydrogen eller Ci¢-alkyl; og

RO er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;

hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -
N(R?%)(R?2), -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -CN og -O-R%;
hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NOz, C1.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?)(R??), -
CN og -O-R?; og
hvor Ci.¢-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,

heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO3, -
N(R?%)(R??), -C(0)-R%, -C(0O)-OR?;

eller R® og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;

hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heterosyklyl, aryl, heteroaryl, okso, -CN, -O-R?, -N(R%)(R%), -N(R%)-
C(0)-R?, -N(R%%)-C(0)-OR? og -C(0)-OR?; og
hvor Cie-alkylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med

én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, okso,

heteroaryl og -O-R?%.

12.  Sammensetning krav 8, hvor:
R er fenyl, substituert med -O-CF; eller -CFs;
nero:;
R® er hydrogen eller Ci-6-alkyl; og
R® er C16-alkyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
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hvor Cie-alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet

eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av halo, -NO-, Ci6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl, heteroaryl, -
N(R?)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR%, -C(0)-N(R?)(R%), -CN og -O-R?%;

hvor Ci.6-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestdende av halo, -NO-, Ci.6-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl, heteroaryl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R??), -
CN og -O-R?; og

hvor Cie-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet
eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO2, -N(R%)(R??), -C(O)-
R% -C(0)-OR?;

eller R® og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;
hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to

eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, Ci-¢-alkyl,
sykloalkyl, heterosyklyl, aryl, heteroaryl, okso, -CN, -OR?, -N(R?°)(R??), -N(R%°)-
C(0)-R%, -N(R%)-C(0)-OR? og -C(0O)-OR?; og

hvor Cye-alkylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, okso,

heteroaryl og -O-R?%.

13. Sammensetning ifglge krav 8, hvor gruppene R® og R® kombinerer med
nitrogenatomet de er tilknyttet og danner en heterosyklylgruppe valgt fra gruppen

bestaende av

£ F

OO0 OO
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hvor tilknytningspunktet for oksazepinringen er ved det bivalente nitrogenatomet som

tegnet.

14.  Sammensetning ifglge kravl, hvor R? og R* gar sammen med atomet de er

tilknyttet og danner et heterosyklyl eller heteroaryl valgt fra gruppen bestaende av
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hvor de brutte linjene betegner tilknytningspunktene til oksazepinringen for & danne en

trisyklisk gruppe.

15.  Sammensetning ifelge krav 8, hvor forbindelsen med formel | er valgt fra
gruppen bestaende av:

I1-1 |5-morfolino-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo|[f][1,4]oksazepin
[1-2 N-benzyl-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin

5-(pyrrolidin-1-yl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-

-3
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin

4 N-syklopropyl-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-
amin

[1-5 |N-benzyl-N-metyl-7-(4-(tritluorometyl)fenyl)-2,3-
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dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
N-((3-fluorpyridin-2-yl)metyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
N-(pyridin-2-ylmetyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
N-(syklopropylmetyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin

(S)-tert-butyl 1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-
5-yl)pyrrolidin-3-ylkarbamat
N-(2-(1H-imidazol-1-yl)etyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
(S)-N,N-dimetyl-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-yl)pyrrolidin-3-amin
N-(pyridin-2-yI)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4] oksazepin-
5-amin

N-(2-(pyridin-2-yloksy)etyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
N-(2-fenoksyetyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
N-(2-(2-klorofenoksy)etyl)-7-(4-(tritluorometyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-N-((6-(trifluormetyl)pyridin-2-yl)metyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin
5-(4-syklopropylpiperazin-1-yl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin
N-fenyl-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin

N-((1-metyl-1H-benzo[d]imidazol-2-yl)metyl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
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dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin

1137 N-(pyrimidin-2-ylmetyl)-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-yl)pyrrolidin-3-amin

1138 (R)-tert-butyl metyl(1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-yl)pyrrolidin-3-yl)karbamat

11.39 (R)-N-metyl-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzol[f][1,4]oksazepin-5-
yl)pyrrolidin-3-amin

1140 (S)-tert-butyl metyl(1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-yl)pyrrolidin-3-yl)karbamat

1143 (S)-tert-butyl 3-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-
5-ylamino)pyrrolidin-1-karboksylat

147 (R)-N-(1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-
yl)pyrrolidin-3-yl)pikolinamid

1148 (S)-N,N-dietyl-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-
5-yDpyrrolidin-3-amin

1150 (R)-tert-butyl1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-
yl)pyrrolidin-3-ylkarbamat

151 (R)-N,N-dimetyl-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-yl)pyrrolidin-3-amin

11-54 |N-fenyl-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin

115 5-(3-morfolinopyrrolidin-1-yl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin

1156 (S)-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-
yl)pyrrolidin-3-amin

1157 tert-butyl 1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-
yl)pyrrolidin-3-ylkarbamat

[1-58 |5-(2-(pyridin-2-yl)pyrrolidin-1-yl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
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dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin

1160 5-(3-(pyridin-2-yl)pyrrolidin-1-yl)-7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin

161 1-(naftalen-1-yloksy)-3-((R)-1-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-
dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-yl)pyrrolidin-3-ylamino)propan-2-ol

1162 tert-butyl 3-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-
ylamino)pyrrolidin-1-karboksylat

1163 (R)-tert-butyl 3-(7-(4-(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-
5-ylamino)pyrrolidin-1-karboksylat

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereoisomer, en blanding av stereoisomerer

eller en tautomer derav.

16.  Sammensetning omfattende en forbindelse med formel VII kombinasjon med

minst ett terapeutisk middel:

Vil

hvor:

ner0,1,2eller3:

hver R° uavhengig er valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO2,-CN, -SFs, -
Si(CHa)s, -O-R2°, -5-R20, -C(0)-R%, -C(0)-ORZ, -N(R2%)(R?), -C(O)-N(R¥)(R%), -
N(R?°)-C(0)-R?, -N(R?°)-C(0)-0OR??, -N(R%)-S(=0),-R?®, -S(=0)2-R?, -S(=0)2-
N(R?°)(R??), Ci.6-alkyl, C2-s-alkenyl, C.s-alkynyl, sykloalkyl, aryl, heteroaryl og
heterosyklyl; og

hvor Ci6-alkylet, C2s-alkenylet, C2-4-alkynylet, sykloalkylet, arylet,

heteroarylet eller heterosyklylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
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substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, fenyl, heterosyklyl,
heteroaryl, C1-¢-alkyl, sykloalkyl, -N(R?°)(R??), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?%, -C(O)-
N(R?°)(R??), -CN og -O-R?;
R2 er hydrogen, Ci.15 alkyl, -C(0)-R%, -C(0)-OR?, -C(O)-N(R?%)(R?), -
N(R%)-S(=0).-R?, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Cy1.15 alkylet, sykloalkylet, arylet, heteroarylet eller heterosyklylet
eventuelt er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestaende av Ci-s-alkyl, Ca-s-alkynyl, halo, -NO-, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R%?), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R%?), -CN, okso og -O-
R20:
hvor Cye-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, C1.6-alkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl,-N(R%°)(R??), -C(0O)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R*)(R??), -CN og -O-R?;
0g
hvor Ci.6-alkylet, sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller
heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO, -CFs, -N(R%)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR%,
-C(0)-N(R?)(R??), -CN, -S(0).-R? 0g-O-R?;
R® er hydrogen, Ci.15 alkyl, Ci-s-alkoksy, -C(O)-O-R?®, -C(O)-N(R?)(R?), -
N(R?°)-S(=0).-R%, sykloalkyl, aryl, heteroaryl eller heterosyklyl;
hvor Ci.15-alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo, -NO;, sykloalkyl, aryl,
heterosyklyl, heteroaryl,-N(R?°)(R??), -C(O)-R%, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R*)(R??), -CN
og -O-R?;
hvor sykloalkylet, arylet, heterosyklylet eller heteroarylet
eventuelt videre er substituert med én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra
gruppen bestaende av halo, -NO., Ci.¢-alkyl, aralkyl, sykloalkyl, aryl, heterosyklyl,
heteroaryl, -N(R?°)(R%?), -C(0)-R?°, -C(0)-OR?, -C(0)-N(R?°)(R%), -CN og -O-R?;
0g
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hvor Cye-alkylet, aralkylet, sykloalkylet, arylet,

heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt videre er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,-NO, -
N(R?)(R??), -C(0)-R?, -C(0)-OR%, -C(0)-N(R?)(R%), -CN og -O-R?%;

eller R? og R® kan ga sammen med atomet de er tilknyttet og danne et
heterosyklyl eller heteroaryl;

hvor heterosyklylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med én, to
eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av Ci-15 alkyl, sykloalkyl,
heteroaryl, -O-R?°, -N(R?°)(R??), -N(R?°)-C(0O)-OR?° og -C(0)-OR?%; og
hvor C1.15 alkylet eventuelt er substituert med én, to eller tre

substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halo og heteroaryl;

R?% og R?? i hvert tilfelle uavhengig er valgt fra gruppen bestadende av hydrogen,
Cu.1s alkyl, Co.15 alkenyl, Cz-15 alkynyl, sykloalkyl, heterosyklyl, aryl og heteroaryl; og

hvor Ci.15 alkylet, C,.15 alkenylet, Co.15 alkynylet, sykloalkylet,
heterosyklylet, arylet og heteroarylet eventuelt er substituert med én, to eller tre
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, Ci-s-alkyl,
acylamino, -NO, -SO2R?5, -CN, Ci-s-alkoksy, -CFs, -OCF3, -OCH2CF3, -C(0)-NHz,
aryl, sykloalkyl og heteroaryl,
hvor heteroarylet eventuelt videre er substituert med Ci.s-alkyl

eller sykloalkyl; eller

nar R?° og R?? er knyttet til et felles nitrogenatom, R?° og R?? kan ga sammen og
danne en heterosyklisk ring eller heteroarylring som sa eventuelt blir substituert med
én, to eller tre substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo,
Ci-s-alkyl, aralkyl, aryl, aryloksy, aralkyloksy,acylamino, -NO2, -SO2R?, -CN, Ci.3-
alkoksy, -CFs, -OCFs3, aryl, heteroaryl og sykloalkyl,

R? i hvert tilfelle uavhengig er en kovalent binding eller C1-s-alkylen, eventuelt
substituert med én eller to Ci-3 alkylgrupper; og

R2% og R?8 i hvert tilfelle uavhengig er valgt fra gruppen bestaende av hydrogen,

Ci4-alkyl, aryl og sykloalkyl; og
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hvor Cy.4-alkylet, arylet og sykloalkylet videre kan veere substituert med
fra 1 til 3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydroksyl, halo, C1-4-
alkoksy, -CF3 og -OCFs3;
eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en ester, en hydrat, et solvat, en

stereoisomer, en blanding av stereoisomerer, en tautomer og/eller en polymorf derav.

17.  Sammensetning ifglge krav 16, hvor, nar R? og R® gar sammen med atomet de
er tilknyttet og danner et eventuelt substituert imidazolyl, imidazolylet ikke er direkte
substituert med en eventuelt substituert triazolyl, eller R* ikke eventuelt er substituert

pyrazolyl, 2-pyridinonyl eller 2-fluorpyridinyl.

18.  Sammensetning ifalge krav 16, omfattende N-(syklopropylmetyl)-7-(4-
(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-amin eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav.

19.  Sammensetning ifglge krav 16, omfattende (R)-tert-butyl 3-(7-(4-
(trifluormetyl)fenyl)-2,3-dihydrobenzo[f][1,4]oksazepin-5-ylamino)pyrrolidin-1-

karboksylat eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

20.  Sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 19 for bruk i terapi.

21.  Sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 19 for bruk ved
behandling av kardiovaskulaere sykdommer eller lidelser, fortrinnsvis angina, inkludert
stabil angina, ustabil angina, treningsutlgst angina, variantangina, arytmier, claudicatio
intermettens, myokardialt infarkt, herunder ikke-STE myokardialt infarkt, pulmonar
hypertensjon, herunder pulmonar arteriell hypertensjon, hjertesvikt, herunder
kongestiv hjertesvikt og diastolisk hjertesvikt og hjertesvikt med bevart

ejeksjonsfraksjon, akutt hjertesvikt eller residiverende iskemi.

22.  Sammensetning for bruk ifglge krav 21, hvor det andre terapeutiske middelet er

valgt fra gruppen bestaende av antianginamidler, hjertesviktmidler, antitrombotiske
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midler, antiarytmika, antihypertensiva og lipidsenkende midler.

23.  Sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 19 for bruk ved
behandling av pulmonere lidelser, fortrinnsvis astma, kronisk obstruktiv pulmoneer

sykdom, bronkitt og emfysem.

24.  Sammensetning for bruk ifelge krav 23, hvor det andre terapeutiske middelet er
valgt fra gruppen bestaende av beta2-agonister, antikolinergika, kortikosteroider og
elektrolyttilskudd.

25.  Sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 19 for bruk ved
behandling av metabolske lidelser, fortrinnsvis diabetes, herunder type | og type Il
diabetes, metabolsk syndrom, dyslipidemi, obesitet, glukoseintoleranse, hypertensjon,

forhgyet serumkolesterol og forhgyede triglyserider.

26.  Sammensetning for bruk ifelge krav 25, hvor det andre terapeutiske middelet er
valgt fra gruppen bestaende av antihypertensiva, lipidsenkende midler, insulin,

sulfonylureaer, biguanider, alfaglukosidasehemmere og inkretinmimetika.

27.  Sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 19 for bruk ved
behandling av gastrointestinale lidelser, fortrinnsvis gastrogsofageal reflukssykdom
(GERD), inflammatorisk tarmsykdom (IBD), gastroenteritt, gastritt og peptisk

magesar og pankreatitt.

28.  Sammensetning for bruk ifelge krav 27, hvor det andre terapeutiske middelet er
valgt fra gruppen bestaende av protonpumpehemmere, H2-blokkere, prostaglandiner,

0g antacida.

29.  Sammensetning for bruk i terapi ifglge krav 20, hvor det andre terapeutiske
middelet er valgt fra gruppen bestdende av antibiotika, smertestillende midler,

antidepressiva og beroligende midler.
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