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Patentkrav

1. En forbindelse med formel (I):

RY_

HN-—R3

|

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

hvor

X er N, Z er NR* og Y er CR>; eller

X er NR%, Z er N, og Y er CR>; eller

X er CR>, Z er NR%, og Y er N; eller

X erCR> ZerN, ogY er NR%;

R* er metyl, etyl, isopropyl, hydroksyetyl eller metoksyetyl;

L1 er en binding eller en usubstituert Ci-s mettet eller umettet hydrokarbon kjede;
RY er eventuelt substituert karbosyklyl, eventuelt substituert heterosyklyl,
eventuelt substituert aryl, eller eventuelt substituert heteroaryl; forutsatt at, hvis
L: er en binding, RY er ikke eventuelt substituert aryl, eller eventuelt substituert
heteroaryl;

R3 er hydrogen eller metyl;

R* er hydrogen eller metyl;

R> er hydrogen eller metyl;

hvor, og med mindre annet er spesifisert,

heterosyklyl eller heterosyklisk refererer til en radikal av en 3-14-leddet ikke-
aromatisk ringsystem som har ringkarbonatomer og 1-4 ringheteroatomer, hvor
hver heteroatom er uavhengig valgt fra nitrogen, oksygen, og svovel;

karbosyklyl eller karbosyklisk refererer til en radikal av en ikke-aromatisk syklisk
hydrokarbongruppe som har fra 3 to 14 ringkarbonatomer og zero heteroatomer i
det ikke-aromatiske ringsystemet;

aryl refererer til en radikal av et monosyklisk eller polysyklisk aromatisk
ringsystem som har 6-14 ringkarbonatomer og zero heteroatomer tilveiebrakt i det
aromatiske ringsystemet; og

heteroaryl refererer til en radikal av en 5-10-leddet monosyklisk eller bisyklisk
4n+2 aromatisk ringsystem som har ringkarbonatomer og 1-4 ringheteroatomer
tilveiebrakt i det aromatiske ringsystemet, hvor hver heteroatom er uavhengig
valgt fra nitrogen, oksygen og svovel;

alkyl refererer til en radikal av en rett-kjede eller forgrenet mettet

hydrokarbongruppe som har fra 1 to 20 karbonatomer;
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alkenyl refererer til en radikal av en rett-kjede eller forgrenet hydrokarbongruppe
som har fra 2 to 20 karbonatomer og én eller flere karbon-karbon
dobbeltbindinger; og

alkynyl refererer til en radikal av en rett-kjede eller forgrenet hydrokarbongruppe
som har fra 2 to 20 karbonatomer og én eller flere karbon-karbon trippelbindinger;
eventuelle substituenter pa en karbonatom er halogen, -CN, -NO2, -N3, -SO2H, -
SOs3H, -OH, -OR®, -ON(RPP)2, -N(R®P)2, -N(RPP)3*X", -N(OR)RP?, -SH, -SR?, -SSR¢,
- C(=0)R#?, -CO2z2H, -CHO, -C(OR)32, -COz2R*?, -OC(=0)R?, -OCO2R*?, -
C(=0)N(RPP)2, - OC(=0)N(R®P)2, -NRPPC(=0)R?, -NRPPCO2R??, -NRPPC(=0)N(R"P)2,
-C(=NRPP)R3a, - C(=NRPP)OR?2, -OC(=NRPP)R32, -OC(=NRPP)OR=2, -C(=NRPP)N(RPP),,
-OC(=NRPP)N(RPP),, -NRPPC(=NRPP)N(RPP)2, -C(=0)NRPPSO,R=2, -NRPPSO2R32, -
S02N(RPP)2, -SO2R?, - SO20R#?, -OS0O2R%?, -S(=0)R??, -OS(=0)R??, -Si(R3?)3, -
0Si(R3)3 -C(=S)N(RPP)2, - C(=0)SR#, -C(=S)SR?#, -SC(=S)SR?, -SC(=0)SR*, -
OC(=0)SR®, -SC(=0)0R®, - SC(=0)R3?, -P(=0)2R*, -OP(=0)2R3?, -P(=0)(R3?)3, -
OP(=0)(R3)2, -OP(=0)(0OR)2, - P(=0)2N(RPP)2, -OP(=0)2N(RP?)2, -P(=0)(NR®P)2, -
OP(=0)(NRP")2, -NRPPP(=0)(OR%)2, - NRP?P(=0)(NRP®P)2, -P(R)2, -P(R%)3, -
OP(R¢%), -OP(R%®)3, -B(R®)2, -B(OR)3,-BR3¥(0OR), Ci-10 alkyl, Ci-10 perhaloalkyl,
C2-10 alkenyl, Cz-10 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, 3-14-leddet heterosyklyl, Cs-14 aryl,
og 5-14-leddet heteroaryl, hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl,
heterosyklyl, aryl, og heteroaryl er uavhengig substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5
Rdd grupper;

eller to geminale hydrogener pd en karbonatom er erstattet med gruppen =0, =S,
=NN(RP)z, =NNRP*C(=0)R, =NNRP’C(=0)OR®, =NNR**S(=0):R?, =NR®®, eller
=NOR®;

hver forekomst av R® er, uavhengig, valgt fra Ci-10 alkyl, Ci-10 perhaloalkyl, Ca-

10 alkenyl, Ca-10 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, 3-14-leddet heterosyklyl, Ce-14 aryl, og
5-14-leddet heteroaryl, eller to R® grupper er tilsammen to form en 3-14-leddet
heterosyklyl eller 5-14-leddet heteroarylring, hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl,
karbosyklyl, heterosyklyl, aryl, og heteroaryl er uavhengig substituert med 0, 1, 2,
3, 4, eller 5 R grupper;

hver forekomst av RP? er, uavhengig, valgt fra hydrogen, -OH, -OR?, - N(R%);, -
CN, -C(=0)R*, -C(=0)N(R*)z, -CO2R??, -S0O2R®, -C(=NR*)OR=?, -
C(=NR)N(R)2, -SO2N(R%)2, -S0O2R°¢, -S0O20R¢, -SOR??, -C(=S)N(R%)2, -
C(=0)SRe, - C(=S)SRe, -P(=0)2R3?, -P(=0)(R3?)2, -P(=0)2N(R%)2, -P(=0)(NR)2,
Ci-10 alkyl, Ci-10 perhaloalkyl, Cz-10 alkenyl, Cz-10 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, 3-14-
leddet heterosyklyl, Ce-14 aryl, og 5-14-leddet heteroaryl, eller to R®® grupper er
tilsammen to form en 3-14-leddet heterosyklyl eller 5-14-leddet heteroaryl ring,
hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl, og heteroaryl er
uavhengig substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5 R grupper;
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hver forekomst av R er, uavhengig, valgt fra hydrogen, Ci-10 alkyl, Ci-

10 perhaloalkyl, Cz-10 alkenyl, Cz-10 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, 3-14-leddet
heterosyklyl, Cs-14 aryl, og 5-14-leddet heteroaryl, eller to R« grupper er
tilsammen to form en 3-14-leddet heterosyklyl eller 5-14-leddet heteroarylring,
hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl, og heteroaryl er
uavhengig substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5 R4 grupper;

hver forekomst av R er, uavhengig, valgt fra halogen, -CN, -NOz, -N3, - SOzH, -
SOs3H, -OH, -ORe®¢, -ON(Rf)2, -N(R")2, -N(Rf)3*X", -N(OR®®)Rf, -SH, -SR®¢, - SSR®¢, -
C(=0)Re¢, -CO2H, -CO2R®¢, -OC(=0)Re®¢, -OCO2R®¢, -C(=0)N(Rf)2, - OC(=0)N(R)2,
-NRfC(=0)Ree, -NRfCO2R®¢, -NRTC(=0)N(R)2, -C(=NRf)OR®¢, -OC(=NR)Ree, -
OC(=NRT)ORe®¢, -C(=NRM)N(R™)2, -OC(=NRT)N(R)2, -NRFC(=NRT)N(R)2,-
NRfSO2R®e, -SO2N(Rf)2, -SO2R®¢, -SO20R®¢, -OSO2R®¢, -S(=0)Re®¢, -Si(R®e)3, -
0Si(Re¢)3, -C(=S)N(Rf)2, -C(=0)SRe¢, -C(=S)SRe¢, -SC(=S)SRe¢, -P(=0)2R®e, -
P(=0)(Re®®)2, -OP(=0)(R®)2, -OP(=0)(OR®®)2, C1-6 alkyl, Ci-6 perhaloalkyl, Ca-

6 alkenyl, Cz-6 alkynyl, Csz-10 karbosyklyl, 3-10-leddet heterosyklyl, Cs-10 aryl, 5-10-
leddet heteroaryl, hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl,
og heteroaryl er uavhengig substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5 R99 grupper, eller
to geminale RY substituenter kan veere tilsammen to form =0 eller =S;

hver forekomst av R®® er, uavhengig, valgt fra Ci-6 alkyl, Ci-s perhaloalkyl, Ca-

6 alkenyl, Cz2-6 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, Cs-10 aryl, 3-10-leddet heterosyklyl, og 3-
10-leddet heteroaryl, hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl, heterosyklyl,
aryl, og heteroaryl er uavhengig substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5 R grupper;
hver forekomst av R er, uavhengig, valgt fra hydrogen, Ci-6 alkyl, Ci-

6 perhaloalkyl, C2-s alkenyl, Ca-6 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, 3-10-leddet
heterosyklyl, Ce-10 aryl og 5-10-leddet heteroaryl, eller to R grupper er tilsammen
to form en 3-14-leddet heterosyklyl eller 5-14-leddet heteroarylring, hvor hver
alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl, og heteroaryl er uavhengig
substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5 R% grupper; og

hver forekomst av R% er, uavhengig, halogen, -CN, -NOz, -N3, -SO2H, -SOsH, -OH,
-OCi1-6 alkyl, -ON(C1-salkyl)z2, -N(Ci-6 alkyl)z2, -N(Ci-s alkyl)s*X", -NH(C1-6 alkyl)2*X",
-NHz2(Ci-6 alkyl)*X", -NH3*X", -N(OCi-6 alkyl)(Ci-6 alkyl), -N(OH)(Ci-6 alkyl), -
NH(OH), -SH, -SCi-6 alkyl, -SS(Ci-6 alkyl), -C(=0)(Ci-s alkyl), -CO2H, -CO2(Ci-

6 alkyl), -OC(=0)(Ci-6 alkyl), -OCO2(Ci-6 alkyl), -C(=0)NHz, -C(=0)N(Ci-6 alkyl)2, -
OC(=0)NH(C1-s alkyl), -NHC(=0)(Ci-6 alkyl), -N(C1-6 alkyl)C(=0)(Ci-s alkyl), -
NHCO2(Ci-6 alkyl), -NHC(=0O)N(C1-6 alkyl)2, -NHC(=0O)NH(C1-¢ alkyl), -
NHC(=0)NH2, -C(=NH)O(Ci-s alkyl),-OC(=NH)(C1-6 alkyl), -OC(=NH)OC:-s alkyl, -
C(=NH)N(C1-6 alkyl)2, -C(=NH)NH(Ci-6 alkyl), -C(=NH)NHz, -OC(=NH)N(Ci-

6 alkyl)2, - OC(NH)NH(C1-s alkyl), -OC(NH)NH2, -NHC(NH)N(Cz1-s alkyl)z, -
NHC(=NH)NHz2, - NHSO2(Ci-6 alkyl), -SO2N(Ci-6 alkyl)2, -SO2NH(C1-6 alkyl), -
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SO2NH2,-S02Ci-6 alkyl, - SO20C1-s alkyl, -OS02Ci-6 alkyl, -SOCi-s alkyl, -Si(Ci-

6 alkyl)s, -OSi(Ci-6 alkyl)s - C(=S)N(Ci-6 alkyl)2, C(=S)NH(Ci-6 alkyl), C(=S)NHz, -
C(=0)S(Ci-6 alkyl), -C(=S)SCi-6 alkyl, -SC(=S)SC1-6 alkyl, -P(=0)2(Ci-6 alkyl), -
P(=0)(Ci-s alkyl)2, -OP(=0)(C1-6 alkyl)2, -OP(=0)(0Ci1-6 alkyl)2, C1-s alkyl, Ci-

6 perhaloalkyl, C2-6 alkenyl, Cz2-6 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, Cs-10 aryl, 3-10-leddet
heterosyklyl, 5-10-leddet heteroaryl; eller to geminale R99 substituenter kan vaere
tilsammen to form =0 eller =S; hvor X" er en motion; og

eventuelle substituenter pa en nitrogenatom er hydrogen, -OH, -OR?3, -N(R%)z, -
CN, - C(=0)R?, -C(=0)N(R%)2, -CO2R?, -SO2R3?, -C(=NRP*)R3, -C(=NR)OR??, -
C(=NR)N(R«)2, -SO2N(R¢)2, -SO2R¢, -SO20R®¢, -SOR3?, -C(=S)N(R*)2, -
C(=0)SR¢, -C(=S)SR<, -P(=0)2R23, -P(=0)(R3)2, -P(=0)2N(R)2, -P(=0)(NR«)3,
Ci-10 alkyl, Ci-10 perhaloalkyl, C2-10 alkenyl, C2-10 alkynyl, Cs-10 karbosyklyl, 3-14-
leddet heterosyklyl, Ce-14 aryl, og 5-14-leddet heteroaryl, eller to R« grupper som
er bundet til en nitrogenatom er tilsammen to form en 3-14-leddet heterosyklyl
eller 5-14-leddet heteroarylring, hvor hver alkyl, alkenyl, alkynyl, karbosyklyl,
heterosyklyl, aryl, og heteroaryl er uavhengig substituert med 0, 1, 2, 3, 4, eller 5

R4 grupper, og hvor R, RP?, R og R4 er som definert ovenfor.

2. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er av formel (II):

HN—R3
W
\RX
!
N\\ 5
N
|
R* 11

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

3. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er av formel (III):
HN—R3
RW

Ly N
>—/C \
— RX
4-N_ 2 5
RS R I

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav; eller

hvor forbindelsen er av formel (IV):
HN—RS3

R* v
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.
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4. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor -Li-RY er eventuelt
substituert karbosyklyl; for eksempel, eventuelt substituert sykloheksyl; hvor -L:-RWY er
eventuelt substituert heterosyklyl; for eksempel, eventuelt substituert piperidin; eller
hvor L: er Ci-4 alkylen og R" er eventuelt substituert aryl eller eventuelt substituert

heteroaryl.

5. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er av formel (VI):

HN—R3

/\/

ol
\
RX

X\_JY
/
~Z VI

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

hvor forbindelsen er av formel (VI-a):

HN—R3
AN N/\/
o
X\Z/Y VI-a

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

hvor forbindelse er av formel (VI-b):

HN—R3
/ NH
o
X\Z/Y VI-b

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

hvor forbindelsen er av formel (VI-c):
HN—R3

VI-¢
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav; eller

hvor forbindelsen er av formel (VI-i):
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HN—R3

N
\

RX
XQY
~Z VI-i

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvorp er 1, 2, 3, 4, 5, eller 6;
hvor ring A er eventuelt substituert karbosyklyl, eventuelt substituert heterosyklyl,

eventuelt substituert aryl, eller eventuelt substituert heteroaryl.

6. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er av formel (VI-1):
HN—R3

RX
LN
il VI-1

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;
hvor ring A er eventuelt substituert karbosyklyl, eller eventuelt substituert heterosyklyl;
eventuelt substituert bisyklisk karbosyklyl, eller eventuelt substituert bisyklisk

heterosyklyl.

7. En forbindelse ifglge krav 5, hvor ring A er eventuelt substituert fenyl; eventuelt
substituert heteroaryl; eventuelt substituert karbosyklyl; eventuelt substituert
heterosyklyl; eventuelt substituert bisyklisk karbosyklyl; eller eventuelt substituert
bisyklisk heterosyklyl.

8. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-7, hvor R3 er metyl.

9. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor R* er metyl.

10. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-9, hvor R> er hydrogen.

11. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10, hvor RX er metyl.

12. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er valgt fra gruppen som bestar av de

fglgende forbindelsene eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:
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FOF
F
HN—
— N\
oY
N
H
—0Q0
H
/\/N\
N
N
H
NH,
\
N
N
H
/\-/NHZ
\
N
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0 NH,
/ N
\
10
N
N
H
O——
\O
NH,
11
_ N\/\/
N
N
H
/\/NHZ
12 N\
)
N
H
F
13 ] /\/NHZ
— N\
N

14
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13. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er:
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

14. En forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

15. En forbindelse som er valgt fra gruppen som bestar av de fglgende forbindelsene eller

et farmasgytisk akseptabelt salt derav:

16. En farmasgytisk sammensetning som omfatter en forbindelse ifglge et hvilket som
helst av kravene 1-12, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og en farmasgytisk

akseptabelt hjelpemiddel.

17. En farmasgytisk sammensetning som omfatter en forbindelse ifglge et hvilket som
helst av kravene 13-15, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og en farmasgytisk

akseptabelt hjelpemiddel.

18. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, eller en farmasgytisk sammensetning ifglge krav 16, for bruk i
behandling av en proliferativ forstyrelse, en nevrologisk forstyrelse, en muskulzer dystrofi,

en autoimmun forstyrelse, en vaskulaer forstyrelse, eller en metabolsk forstyrelse.
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19. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, eller en farmasgytisk sammensetning ifglge krav 16, for bruk i

behandling av kreft.

20. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, eller en farmasgytisk sammensetning ifglge krav 16, for bruk
ifglge krav 19, hvor kreften er brystkreft, prostatakreft, lungekreft, kolorektal kreft,

blzerekreft, nyrekreft, leukemi eller lymfom.

21. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, eller en farmasgytisk sammensetning ifglge krav 16, for bruk

ifglge krav 20, hvor kreften er leukemi.

22. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12, eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, eller en farmasgytisk sammensetning ifglge krav 16, for bruk

ifglge krav 21, hvor leukemi er akutt myelosytisk leukemi.

23. En forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12, for bruk ifglge krav 18-21,

hvor forbindelsen er

<o -

9

H

74 N/\/N\
I

i)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

24. Forbindelsen ifglge krav 1, eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor X er CR>,
ZerN,ogY erNR.
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