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Patentkrav

1. Forbindelse, eller salt eller tautomer derav, ifglge formel (I):

R4
w
L RE-

/

hvori

nerO0,1eller2;

R er hydrogen, C;-C4-alkyl eller hydroksy-C;-C4-alkyl;

R! er halogen, hydroksy, C;-Ce¢-alkyl, C,-Cg-alkenyl, Cs-Ce¢-sykloalkyl, C;-Cs-
alkoksy, halo-C;-Cs-alkyl, hydroksy-C;-Ce¢-alkyl, amino-C;-Cg-alkyl, C;-Cq-
alkoksy-C;-Cg-alkyl, C;-Cs-alkoksy-C;-Cg-alkoksy, C3-Cg-sykloalky-C,;-Cg-alkoksy,
halo-C;-Cs-alkoksy, -S(0),C;-Ce-alkyl, -CH,NHC(0)C;-C4-alkyl eller -
OCH,C(O)R’,

per0,1eller2;

R? er C;-Ce-alkyl, C;-Cg-alkoksy, hydroksy-C,;-Cg-alkyl eller halogen;

R3 er hydrogen, halogen, cyano, C;-C4-alkyl, halo-C;-C4-alkyl, -CH,C(O)R’, fenyl
eller 5- eller 6-leddet heteroaryl med 1, 2 eller 3 ringheteroatomer som er
uavhengig valgt fra N, O eller S, hvori fenylet eller heteroarylet eventuelt er
substituert med 0, 1, eller 2 C;-C4-alkylgrupper, og hvori alkyl og haloalkyl
eventuelt er substituert med 0 eller 1 hydroksy; R* er fenyl, naftyl eller
heteroaryl, hvor heteroarylet er et fem- eller seksleddet heteroaryl med 1, 2
eller 3 ringheteroatomer som er uavhengig valgt fra N, O eller S, og hvor fenylet
eller heteroarylet eventuelt er substituert med R®> og videre substituert med 0
eller 1 substituenter valgt fra halogen, C;-C4-alkyl, C;-C4-alkoksy, hydroksy-C;-
C4-alkyl, hydroksy og cyanometyl;

R> er -C(O)R®, -CH,C(0O)R®, R®, -C(O)NHSO,C;-Cs-alkyl, -SO,NHC(O)C;-Cs-alkyl,
-SO,N(H)m(Ci-Cy4-alkyl),.m, -S0,C;-C4-alkyl, cyano, halogen, hydroksy-C;-Cy-
alkyl og 5-leddet heteroaryl med 1-4 ringnitrogenatomer og 0 eller 1 ringsvovel-
eller -oksygenatomer;

mer 0, 1 eller 2;

W er O eller C(R®),;
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2

R® er ved hver forekomst uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen,
hydroksy, amino, mono- og di-C;-C4-alkylamino, C;-C4-alkyl, hydroksy-C;-Cy-
alkyl, cyano-C;-C4-alkyl eller C;-C4-alkoksy; eller

C(R®),, tatt i kombinasjon, danner en spirosyklisk karbosyklus med 3 til 6
ringatomer;

R’ er hydroksy, C;-C,4-alkoksy, amino eller mono- og di-C;-C,4-alkylamino;

R® er hydroksy, C;-C4-alkoksy, amino eller en 5- til 7-ledder mettet heterosyklus
med 1, 2 eller 3 ringheteroatomer som er uavhengig valgt fra N, O eller S; eller
R® er mono- og di-C;-C4-alkylamino som er usubstituert eller substituert med
halogen, hydroksy eller C;-C4-alkyl; og

R® er et 5-leddet heteroaryl med 1 til 4 ringnitrogenatomer og 0 eller 1
ringoksygen- eller -svovelatomer, der heterosyklusen eventuelt er substituert

med O til 2 C;-C4-alkylgrupper.

2. Forbindelse ifglge krav 1, eller salt eller tautomer derav, hvori n er 1.

3. Forbindelsen ifglge enten krav 1 eller krav 2, eller et salt eller en tautomer
derav, hvori W er CHR® eller C(CH;)R®.

4. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, eller et salt eller en

tautomer derav, hvori R er C;-C4-alkyl, C;-C4-alkoksy eller syklopropyl.

5. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, eller et salt eller en

tautomer derav, hvori R? er metyl.

6. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, eller et salt eller en

tautomer derav, hvori R® er hydrogen, halogen eller C;-C,-alkyl.

7. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, eller et salt eller en

tautomer derav, hvori R? er hydrogen.

8. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, eller et salt eller en

tautomer derav, med formel (IIa) eller (IIb):
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RY R® . CH3
N
R N
R'l R:‘
r1

/
' /
H N
R? H
(lla) eller R¥ {lb).

9. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, eller et salt eller en

tautomer derav, med formel (IIIa) eller (IIIb):

=4

(la) eller (llib)

hvori X er N eller CH.

10. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, eller et salt eller
en tautomer derav, hvori R* er pyridin-3-yl som er substituert med R’ para i
forhold til piperidinringen.

11. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, eller et salt eller
en tautomer derav, hvori R* er fenyl er substituert med R® para i forhold til
piperidinringen og eventuelt substituert med fluor, metoksy, hydroksymetyl eller

hydroksy.

12. Forbindelsen ifglge krav 11, eller et salt eller en tautomer derav, hvori R* er

fenyl substituert med R® para i forhold til piperidinringen.

13. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, eller et salt eller

en tautomer derav, hvori R®> er CO,H, CONH,, SO,NH eller tetrazolyl.
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14. Forbindelsen ifglge krav 1, eller et salt eller en tautomer derav, der

forbindelsen er valgt fra gruppen bestaende av
1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-2-fenylpiperidin-4-ol;
4-((4-metoksy-2-fenylpiperidin-1-yl)metyl)-5,7-dimetyl-1H-indol;
5,7-dimetyl-4-((2-fenylpiperidin-1-yl)metyl)-1H-indol;
1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-2-fenyl-piperidin-4-yl)metanol;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzensulfonamid;
3-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzensulfonamid;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-N-
metylbenzensulfonamid;
3-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-N-
metylbenzensulfonamid;
4-((2-(4-fluorfenyl)-4-metoksypiperidin-1-yl)metyl)-5,7-dimetyl-1H-indol;
(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-2-fenylpiperidin-2-yl)metanol;
(4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)fenyl)metanol;
5,7-dimetyl-4-((2-(4-(metylsulfonyl)fenyl)piperidin-1-yl)metyl)-1H-indol;
4-((2-(4-(2H-tetrazol-5-yhfenyl)piperidin-1-yl)metyl)-5,7-dimetyl-1H-indol;
1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-2-fenylpiperidin-4-amin;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzamid;
4-(1-((5-klor-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzamid;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metoksypiperidin-2-yl)benzamid;

4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metylpiperidin-2-

yhbenzamid;

4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-hydroksypiperidin-2-yl)benzosyre;

4-(1-((5-klor-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre;

metyl-4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metoksypiperidin-2-yl)benzoat;

4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-2-
fluorbenzosyre;
4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)pyrrolidin-2-yl)benzosyre;
5-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)pikolinsyre;
4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-3-
metoksybenzosyre;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre;
5-metoksy-7-metyl-4-((2-(pyridin-4-yl)piperidin-1-yl)metyl)-1H-indol;
5-metoksy-7-metyl-4-((2-(pyridin-3-yl)piperidin-1-yl)metyl)-1H-indol;

3-fluor-4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre;

4-(4-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)morfolin-3-yl)benzosyre;
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6-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)nikotinsyre;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-propoksypiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(4-hydroksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;

4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-3-
metylbenzosyre;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-5-metylpiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-etylpiperidin-2-yl)benzosyre;
2-(4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)fenyl)eddiksyre;
2-(3-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)fenyl)eddiksyre;
5-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metoksypiperidin-2-
yhpikolinsyre;
2-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)thiazol-4-
karboksylsyre;
2-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-4-metyltiazol-5-
karboksylsyre;
3-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)azepan-2-yl)benzosyre;
4-((2-(4-(1H-pyrazol-4-yl)fenyl)piperidin-1-yl)metyl)-5-metoksy-7-metyl-1H-
indol;
4-((2-(4-(1H-pyrazol-3-yh)fenyl)piperidin-1-yl)metyl)-5-metoksy-7-metyl-1H-
indol;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-1-naftosyre;
1-(2,2,2-trifluor-1-(5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)etyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
2-metoksy-4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
2-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-2-fenylpiperidin-4-yl)acetonitril;
4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metylpiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
5-(4-etoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yD)pikolinsyre;



10

15

20

25

30

35

NO/EP3022192

6

4-(1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4,4-dimetylpiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(4-etoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzonitril;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre;
4-((4-etoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metoksypiperidin-2-yl)benzosyre;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-etoksypiperidin-2-yl)benzosyre;
4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-etoksypiperidin-2-yl)benzosyre;
4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metoksypiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-etoksypiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-etoksypiperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(5-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(5-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yhbenzamid;
4-(5-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
4-(5-hydroksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yl)benzosyre;
1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)-N-metyl-2-fenylpiperidin-4-amin;
(4-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)fenyl)metanamin;
(4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yhfenyl)metanol;
4-((2-(3-(2H-tetrazol-5-yh)fenyl)piperidin-1-yl)metyl)-5,7-dimetyl-1H-indol;
3-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzamid;
(3-(1-((5,7-dimetyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)fenyl)metanol;
(4-((2-(4-(1H-tetrazol-5-yl)fenyl)-4-etoksypiperidin-1-yl)metyl)-5-metoksy-7-
metyl-1H-indol;
4-(4-etoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-N-
(metylsulfonyl)benzamid;
4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-N-

metylbenzamid;
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4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-N,N-
dimetylbenzamid;
(4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yhfenyl)(morfolino)metanon;
N-(2-hydroksyetyl)-4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-
yl)metyl)piperidin-2-yl)benzamid;
4-(4-metoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)-N-(2-
metoksyetyl)benzamid;
N-((4-(1-((5-syklopropyl-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-
yhfenyl)sulfonyl)acetamid;
4-(6-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-6-azaspiro[2.5]oktan-5-
yl)benzosyre;
4-etyl-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre;
etyl-4-((2S,4R)-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)-4-metylpiperidin-2-
yl)benzoat;
etyl-4-((2S5,4S)-4-etoksy-1-((5-metoksy-7-metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-

2-yl)benzoat og salter, stereoisomerer og tautomerer derav.

15. Forbindelse ifglge krav 1, som er 4-((25,4S)-4-etoksy-1-((5-metoksy-7-
metyl-1H-indol-4-yl)metyl)piperidin-2-yl)benzosyre eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav.

16. Farmasgytisk sammensetning, omfattende én eller flere farmasgytisk
akseptable bzerere og en terapeutisk effektiv mengde av en forbindelse ifglge et

hvilket som helst av kravene 1-15.

17. Kombinasjon, seerlig en farmasgytisk kombinasjon, omfattende en
terapeutisk effektiv mengde av forbindelsen ifglge et hvilket som helst av

kravene 1-15 og et andre terapeutisk aktivt middel.

18. Forbindelse ifglge hvilke som helst av kravene 1-15 for anvendelse som

medikament.

19. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-15 for anvendelse i
behandlingen av en lidelse eller sykdom hos et individ mediert ved

komplementaktivering eller aktivering av den alternative komplementveien.
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20. Forbindelse ifglge krav 1 til 15 for anvendelse i behandlingen av
aldersrelatert makuladegenerasjon, geografisk atrofi, diabetisk retinopati, uveitt,
retinitis pigmentosa, makulzert gdem, Behcet-uveitt, multifokal koroiditt, Vogt-
Koyanagi-Haradas sykdom, intermedizcere uveitt, birdshot-korioretinopati,
sympatisk oftalmi, cikatrisiell pemfigoid, okulaer pemfigus, ikke-arterittisk
iskemisk optisk nevropati, postoperativ inflammasjon, retinal veneokklusjon,
nevrologiske lidelser, multippel sklerose, slag, Guillain-Barré-syndrom,
traumatisk hjerneskade, Parkinsons sykdom, lidelser med uriktig eller ugnsket
komplementaktivering, hemodialysekomplikasjoner, hyperakutt
allograftavstgtning, xenograftavstgtning, interleukin-2-indusert toksisitet under
IL-2-terapi, inflammatoriske lidelser, inflammasjon ved autoimmune
sykdommer, Crohns sykdom, Ilungesviktsyndrom hos voksne, myokarditt,
postiskemiske reperfusjonstilstander, myokardinfarkt, ballongangioplastikk,
postpumpesyndrom ved kardiopulmonal bypass eller renal bypass,
aterosklerose, hemodialyse, nyreiskemi, mesenterialarteriereperfusjon etter
aortarekonstruksjon, infeksjonssykdom eller sepsis, immunkomplekslidelser og
autoimmune sykdommer, revmatoid artritt, systemisk erythematosus (SLE),
SLE-nefritt, proliferativ nefritt, leverfibrose, hemolytisk anemi, myasthenia
gravis, vevsregenerasjon, nerveregenerasjon, dyspné, hemoptyse, ARDS, astma,
kronisk obstruktiv lungesykdom (KOLS), emfysem, pulmonale embolier og
infarkter, lungebetennelse, fibrogene stgvsykdommer, lungefibrose, astma,
allergi, bronkokonstriksjon, hypersensitivitetspneumonitt, parasitteer sykdom,
Goodpastures sykdom, pulmonal vaskulitt, pauciimmun vaskulitt,
immunkompleksassosiert inflammasjon, antifosfolipidsyndrom, glomerulonefritt

og fedme.
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