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Patentkrav

1. En forbindelse med formel

6
R X) eller

og det farmasgytisk akseptable saltet derav, hvor:

R!, RY, R?, R?, R30g R¥ er uavhengig valgt fra hydrogen, halogen, hydroksyl,
nitro, cyano, amino, Ci-Cealkyl, C2-Csalkenyl, C2-Cealkynyl, Ci-Csalkoxy, Cz-
Csalkynyl, C2-Cealkanoyl, Ci-Cstioalkyl, hydroksyC:i-Csalkyl, aminoC:-Csalkyl, -Co-
CsalkyINR®R10, -C(O)OR?, -OC(O)R?, -NR°C(0O)R?°, -C(O)NR°R1%, -OC(O)NR®R19, -
NR?C(0O)OR?°, Ci-Czhaloalkyl og Ci-Czhaloalkoksy, hvor R® og R® er uavhengig
valgt ved hver forekomst fra hydrogen, Ci-Csalkyl, (Cs-Czsykloalkyl)Co-Casalkyl, -
Co-Casalkyl(C3-Crsykloalkyl) og -O-Co-Casalkyl(C3-Crsykloalkyl);

eller R! og R? kan tas sammen for a danne en 3-leddet karbosyklisk ring, eller en
4- til 6-leddet karbosyklisk eller arylring eller en 4- til 6-leddet heterosyklisk eller
heteroaryl ring inneholdende 1 eller 2 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O, eller
S;

eller R2 og R3 danner en 3- til 6-leddet karbosyklisk eller arylring eller en 3- til 6-

leddet heterosyklisk eller heteroaryl ring;

eller R! og R'eller R?2 og R%eller R3 og R¥ danner en 3- til 6-leddet karbosyklisk

spiro ring;

eller R! og R*eller R3 og R¥ danner en 3- til 6-leddet heterosyklisk spiro ring
inneholdende 1 eller 2 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O eller S; eller R? og

R? danner en 3- til 6-leddet heterosyklisk spiro ring,

hver ring er usubstituert eller substituert med 1 eller flere substituenter uavhengig
valgt fra halogen, hydroksyl, cyano, -COOH, Ci-Csalkyl, C2-Caalkenyl, C2-Caalkynyl,
Ci-Caalkoxy, Cz2-Caalkanoyl, hydroxyCi-Casalkyl, (mono- og di-Ci-Csalkylamino)Co-
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Caalkyl, -Co-Caalkyl(Cs-Crsykloalkyl), -O-Co-Caalkyl(C3-Crsykloalkyl), Ci-Czhaloalkyl
og Ci-Czhaloalkoksy;

eller Rt og R, R? og R%eller R3 og R3 danner en karbonylgruppe;
eller R! og R? eller R? og R3 danner en karbon-karbon dobbeltbinding;

R> og R® er uavhengig valgt fra -CHO, -C(O)NH2, -C(O)NH(CH3), C2-Csalkanoyl,
hydrogen, hydroksyl, halogen, cyano, nitro, -COOH, -SO2NH3, vinyl, Ci-Csalkyl, Cz-
Csalkenyl, Ci-Cesalkoxy, -Co-Casalkyl(C3-Crsykloalkyl), -C(O)Co-Caalkyl(Cs-
Crsykloalkyl), - P(O)(OR?®)2, -OC(O)R?, -C(O)OR?®, -C(O)N(CH2CH2R?)(R19), -
NR°C(O)R19, fenyl eller 5- til 6-leddet heteroaryl; og hvor hver R> og R® annet enn

hydrogen, hydroksyl, cyano og -COOH er usubstituert eller eventuelt substituert;

R& og R® er uavhengig valgt fra hydrogen, halogen, hydroksyl, Ci-Csalkyl, -Co-
Casalkyl(C3-Crsykloalkyl), Ci-Csalkoxy, og (Ci-Caalkylamino)Co-Czalkyl; eller R® og
R® blir tatt sammen for @ danne en oksogruppe; eller R8 og R® kan tas sammen

med karbonet som de er bundet til for & danne en 3-leddet karbosyklisk ring;
X't er N eller CR?;

X'2 er N eller CR'?;

X3 er N eller CR3;

X! er N eller CR!4, og hvor ikke mer enn to av X1, X2, X*30g X'* er N;

en av R!?2 og R'3 er H og den andre av R'?2 og R!3 er R32 hvor i det minste en av R!?

og R!3 er til stede og er valgt fra R3?;

R32 er valgt fra aryl; mettet eller umettet 5-6-leddet heterosyklus med 1, 2 eller 3
heteroatomer uavhengig valgt fra N, O og S, hvor heterosyklusen er bundet
gjennom et karbonatom i den heterosykliske ringen til et karbonatom i R'? eller R!3
posisjon; og 5-6-leddet heteroaryl med 1, 2 eller 3 heteroatomer uavhengig valgt
fra N, O og S, hvor aryl-, heterosyklus- eller heteroaryl-ringen eventuelt kan veaere

substituert;

Rl og R4 er uavhengig valgt ved hver forekomst fra hydrogen, halogen,
hydroksyl, nitro, cyano, -O(PO)(OR?)2, -(PO)(OR?)2, Ci-Csalkyl, C2-Cesalkenyl, C2-
Csalkynyl, C2-Cesalkanoyl, Ci-Csalkoxy, Ci-Cetioalkyl, -Co-Caalkyl(mono- og di-Ci-
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Csalkylamino), -Co-Csalkyl(C3-C7sykloalkyl), -Co-Csalkoksy(C3-Crsykloalkyl), Ci-
Cahaloalkyl og Ci-Czhaloalkoksy;

R?! og R?? er uavhengig valgt ved hver forekomst fra hydrogen, hydroksyl, cyano,
amino, Ci-Cesalkyl, Ci-Cshaloalkyl, Ci-Csalkoxy, (C3-C7sykloalkyl)Co-Casalkyl,
(fenyl)Co-Casalkyl, -Ci-CaalkylOC(O)OCi-Csalkyl, -C1-CsalkylOC(O)Ci-Cesalkyl, -Ci-
CsalkylC(O)0OC1-Csalkyl, (4- til 7-leddet heterosykloalkyl)Co-Csalkyl med 1, 2 eller
3 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O og S, og (5- eller 6-leddet umettet eller
aromatisk heterosyklus)Co-Csalkyl med 1, 2 eller 3 heteroatomer uavhengig valgt

fra N, O og S, og hver R?! og R?? kan eventuelt vaere substituert;

R23 er uavhengig valgt ved hver forekomst fra Ci-Csalkyl, Ci-Cshaloalkyl, (aryl)Co-
Caalkyl, (C3-Crsykloalkyl)Co-Caalkyl, (fenyl)Co-Caalkyl, (4- til 7-leddet
heterosykloalkyl)Co-Caalkyl med 1, 2 eller 3 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O
0g S, og (5- eller 6-leddet umettet eller aromatisk heterosyklus)Co-Csalkyl med 1,
2 eller 3 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O og S, og hver R?3 kan eventuelt

vaere substituert;

R24 og R?5 blir tatt sammen med nitrogenet som de er bundet til for & danne en 4-
til 7-leddet monosyklisk heterosykloalkylgruppe, eller en 6- til 10-leddet bisyklisk
heterosyklisk gruppe med sammensatte, spiro eller brodannede ringer, og hver R>*

og R?> kan eventuelt veere substituert;

L er valgt fra formlene

0 R18 R18 R18 R1® O Ris R H R“"
) ) og )

eller er en binding, hvor R’ er hydrogen, Ci-Csalkyl eller -Co-Caalkyl(Cs-
Cssykloalkyl) og R'® og R'® er uavhengig valgt fra hydrogen, halogen,
hydroksymetyl og metyl; og mer 0, 1, 2 eller 3;

B er en monosyklisk eller bisyklisk karbosyklisk; en monosyklisk eller bisyklisk
karbosyklisk-oksygruppe; en monosyklisk, bisyklisk eller trisyklisk heterosyklisk
gruppe med 1, 2, 3 eller 4 heteroatomer uavhengig valgt fra N, O og S og fra 4 til
7 ringatomer per ring; Cz2-Cealkenyl; C2-Cealkynyl; -(C-o-Caalkyl)(aryl); -(Co-
Caalkyl)(heteroaryl); eller -(Co-Caalkyl)(bifenyl) som hver B er usubstituert eller
substituert med en eller flere substituenter uavhengig valgt fra R33 og R34, og 0

eller 1 substituenter valgt fra R3> og R35;
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R33 er uavhengig valgt fra halogen, hydroksyl, -COOH, cyano, Ci-Csalkyl, Cz-
Csalkanoyl, Ci-Csalkoxy, -Co-CaalkyINR°R?, -SO2R?, Ci-Czhaloalkyl og Ci-
Cahaloalkoksy;

R3% er uavhengig valgt fra nitro, C2-Csalkenyl, C2-Csalkynyl, Ci-Cetioalkyl, -JC3-
Crsykloalkyl, -B(OH)2, -JC(O)NR®°R?3, -JOS020R?!, -C(O)(CH2)1-45(0)R?!, -O(CH2)1-
4S(O)NR?1R?2, -JOP(O)(OR?%)(0OR??), -JP(O)(OR?!)(OR?2), -JOP(O)(OR?!)R?2, -JP (O)
(OR?!) R?2, -JOP (O) R21R?2, -JP (O) R?R??, -1SP (O) (OR2?)(OR??), -
JSP(0)(OR?%)(R?2), -JSP(0O)(R?%)(R?2), -JNR°P(O)(NHR?')(NHR??), -
INR®PP(O)(OR?t)(NHR?2), -JNR°P(0O)(OR?1)(OR??), -JC(S)R?!, -JNR?1SO2R??, -
INR®S(O)NRIPR22, -JNR?SO2NR1°R22, -JSO2NR°COR2?, -JSO,NR°CONR2!R?2, -
INR21SO2R?2, -JC(O)NR?1S02R22, -JC(NH2)NR22, -JC(NH2)NR®S0)2R?2, -
JOC(O)NR21R22, -JNR2!C(0O)OR?2, -JNR2!OC(0O)R?2, -(CH2)1-4C(O)NR21R22, -
JC(O)R?*R?>, -JNR°C(0O)R??, -JC(O)R?t, -JINR°C(O)NR!°R?2, -CCR?!, -(CH2)1-
40C(0O)R?!, og -JC(0O)OR?3; hvorav hver R3* kan veere usubstituert eller substituert
med en eller flere substituenter uavhengig valgt fra halogen, hydroksyl, nitro,
cyano, amino, okso, -B(OH)z, -Si(CHs)3, -COOH, -CONH2, -P(O)(OH)2, C:-Cealkyl, -
Co-Caalkyl(Cs-C7sykloalkyl), Ci-Csalkoxy, -Co-C2alkyl(mono- og di-Ci-
Casalkylamino), Ci-Csalkylester, Ci-Csalkylamino, Ci-Cshydroksylalkyl, Ci-
C:zhaloalkyl og Ci-Czhaloalkoksy;

R3> er uavhengig valgt fra naftyl, naftyloksy, indanyl, (4- til 7-leddet
heterosykloalkyl)Co-Csalkyl som inneholder 1 eller 2 heteroatomer valgt fra N, O
0g S, og bisyklisk heterosyklus som inneholder 1, 2 eller 3 heteroatomer
uavhengig valgt fra N, O og S, og inneholder 4- til 7 ringatomer i hver ring; hvorav
hver R35 er usubstituert eller substituert med en eller flere substituenter uavhengig
valgt fra halogen, hydroksyl, nitro, cyano, Ci-Csalkyl, C2-Csalkenyl, C2-Csalkanoyl,
Ci-Csalkoxy, (mono- og di-Ci-Csalkylamino)Co-Caalkyl, Ci-Cealkylester, -Co-
Caalkyl(C3-Crsykloalkyl), -SO2R?, Ci-Czhalogenalkyl og Ci-Czhaloalkoksy; og

R3¢ er uavhengig valgt fra tetrazolyl, (fenyl)Co-Caalkyl, (fenyl)Ci-Coalkoksy,
fenoksy og 5- eller 6-leddet heteroaryl med 1, 2 eller 3 heteroatomer uavhengig
valgt fra N, O, B og S, hvorav hver R3¢ er usubstituert eller substituert med en
eller flere substituenter uavhengig valgt fra halogen, hydroksyl, nitro, cyano, Ci-
Csalkyl, C2-Csalkenyl, C2-Csalkanoyl, Ci-Cealkoxy, (mono- og di-Ci-
Cesalkylamino)Co-Caalkyl, Ci-Cealkylester, -Co-Caalkyl(C3-C7sykloalkyl), -SO2R?, -
OSi(CH3)2C(CH3s)3, -Si(CH3)2C(CHs)3, Ci-Czhaloalkyl og Ci-Czhaloalkoksy; og

J er uavhengig valgt ved hver forekomst fra en kovalent binding, Ci-Csalkylen, -

OC:-Caalkylen, C2-Casalkenylen og Cz2-Caalkynylen;
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hvor, med mindre annet er spesifisert, enhver gruppe som eventuelt er substituert
kan vaere uavhengig substituert med en eller flere av fglgende halogen; cyano;
hydroksyl; nitro; azido; alkanoyl; karboksamid; alkyl, sykloalkyl, alkenyl, alkynyl,
alkoksy, aryloksy s& som fenoksy; alkyltio inkludert de som har en eller flere
tioeterbindinger; alkylsulfmyl; alkylsulfonylgrupper inkludert de som har en eller
flere sulfonylbindinger; aminoalkylgrupper inkludert grupper som har ett eller flere
N-atomer; aryl; arylalkyl med 1 til 3 separate eller ssammensatte ringer og fra 6 til
omtrent 14 eller 18 ringkarbonatomer; arylalkoxy med 1 til 3 separate eller
sammensatte ringer; eller en mettet, umettet eller aromatisk heterosyklisk gruppe
med 1 til 3 separate eller sammensatte ringer med ett eller flere N-, O- eller S-
atomer; amino, -CHO, -COOH, -CONH_, C:-Cesalkylester, (mono- og di-C;:-
Csalkylamino)Co-C2alkyl, Ci-Czhaloalkyl, hydroksyCi-Csalkyl, ester, karbamat,
urea, sulfonamid, -Ci-Csalkyl(heterosyclo), Ci-Csalkyl (heteroaryl), -Ci-Cesalkyl-
(Cs-Crsykloalkyl), -O-Ci-Csalkyl-(Cs-C7zsykloalkyl), B(OH)2, fosfat, fosfonat og Ci-
Cohaloalkoksy.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvor X2 er CR!2 og X!3 er CR13,

3. Forbindelse ifglge krav 1 med formel:

(XIX)

hvor mer O eller 1;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

4. Forbindelse ifglge krav 1 med formel:

R? HNH 2 B
R
L= O
0

(IB)
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

5. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor:
a) R, RY, R, R3 og R¥, hvis de er til stede, er alle hydrogen og R? er fluor; eller

b) R! og R2 blir tatt sammen for & danne en 3- til 6-leddet sykloalkylgruppe og RY,

R?, R3 og R¥der de er til stede, er alle hydrogen.

6. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor R!? er eventuelt substituert

heteroaryl.

7. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvor hver gruppe som eventuelt
er substituert, med mindre annet er spesifisert, uavhengig kan vaere substituert med en
eller flere av fglgende halogen, hydroksyl, amino, cyano, -CHO, -COOH, -CONHz2, Ci-
Csalkyl, C2-Csalkenyl, C2-Csalkynyl, -Ci-Csalkoxy, C2-Cealkanoyl, Ci-Cesalkylester, (mono-
og di-Ci-Cesalkylamino)Co-C2alkyl, Ci-Czhaloalkyl, hydroksyCi-Csalkyl, ester, karbamat,
urea, sulfonamid, -Ci-Cesalkyl(heterosyclo), Ci-Csalkyl (heteroaryl), -Ci-Cealkyl-(C3-
Crsykloalkyl), -O-C:-Cealkyl-(C3-Crsykloalkyl), B(OH)2, fosfat, fosfonat og Ci-
Czhaloalkoksy.

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-7, hvor B er fenyl eller pyridinyl
substituert med 1, 2 eller 3 substituenter valgt fra klor, brom, hydroksyl, -SCFs, C:-
Caalkyl, Ci-Caalkoksy, trifluormetyl, fenyl og trifluormetoksy.



9. Forbindelse ifglge krav 1, hvor B er valgt fra:
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10. Forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er valgt fra:

'NH, N NH;
B
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F, OCF3 F, OCF;
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

11. Forbindelse ifglge krav 1 med formel:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

12. Forbindelse ifglge krav 1 med formel:
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Br

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

13. Farmasgytisk sammensetning som omfatter en effektiv mengde av en forbindelse

ifelge et hvilket som helst av kravene 1-12 i en farmasgytisk akseptabel baerer.

14. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 13, hvor forbindelsen er:

Br
N—
K
N o
0

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

15. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12 eller en farmasgytisk
sammensetning ifglge krav 13 for anvendelse i behandlingen av en forstyrrelse mediert

av komplement faktor D hos et menneske.

16. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 15, hvor
forstyrrelsen er aldersrelatert makuler degenerasjon (AMD), retinal degenerasjon,
oftalmis sykdom, paroksysmal nattlig hemoglobinuri (PNH), multippel sklerose, artritt,

reumatoid artritt, en respirasjonssykdom, en kardiovaskulaer sykdom.

17. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 15, hvor

forstyrrelsen er C3 glomerulonefritt.

18. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 15, hvor

forstyrrelsen er atypisk hemolytisk uremisk syndrom.

19. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 15, hvor

forstyrrelsen er MPGN II.
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20. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 15, hvor

forbindelsen er:

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

21. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 20, hvor
forstyrrelsen er aldersrelatert makuler degenerasjon (AMD), retinal degenerasjon,
oftalmis sykdom, paroksysmal nattlig hemoglobinuri (PNH), multippel sklerose, artritt,

reumatoid artritt, en respirasjonssykdom eller en kardiovaskulaer sykdom.

22. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 20, hvor

forstyrrelsen er C3 glomerulonefritt.

23. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 20, hvor

forstyrrelsen er atypisk hemolytisk uremisk syndrom.

24. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 20, hvor

forstyrrelsen er paroksysmal nattlig hemoglobinuri (PNH).

25. Forbindelse eller farmasgytisk sammensetning for anvendelse ifglge krav 20, hvor

forstyrrelsen er MPGN II.
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