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Patentkrav

1. Forbindelse med formel I:

eller en stereoisomer, tautomer, farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav, hvori:
W er O;

RO er R!;

Y er S eller -CR8=CR?®-;

R! velges uavhengig fra gruppen som bestar av:

H,

halogen,

C:-Caalkyl,

syklopropyl,

Ci-Caalkoksy,

Ci-Caalkyltio,

halogen-Ci-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener, der halogen er F eller Cl og
halogen-Cs-Casykloalkyl;

R® og R® velges uavhengig fra gruppen som bestar av:

H,

fluor,

klor,

Ci-Csalkyl,

Ci-Coalkoksy og

halogen-C:-Czalkyl;

forutsatt at minst én av R?, R® og R® er noe annet enn H;

R2 er H;

X! velges fra gruppen som bestdr av CH eller N;

X2, X3 og X* velges uavhengig fra CR3;

R3 velges fra gruppen som bestar av H, C:-Csalkyl, Ci1-Csalkoksy, fluor, klor, OCFs3 og

halogen-C:-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener;
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R* og R® velges uavhengig fra H og metyl;

&)

er en 5-leddet heteroarylring valgt fra tiazol, tiadiazol, oksazol, oksadiazol og triazol;
R® velges fra gruppen som bestar av H, halogen, OCF3, OCHF2, OH, CN, NO2, NR1!R12,
Ci-Caalkoksykarbonyl, (C=0)NR!'R!? og Ci-Csalkyl substituert med 0 til 7 grupper
uavhengig valgt fra halogen, CFs, OCFs, OH, hydroksy-Ci-Cs-alkyl, Ci-Csalkoksy,
Ci-Csalkoksy-Ci-Csalkoksy, di-Ci-Cs-alkylaminofenyl-Ci-Cs-alkyl, (di-Ci1-Cs-alkoksy-C:-
Cs-alkyl)-Ci1-Cs-alkyl, di-Ci-Cs-alkylamino, C3-Ce-sykloalkyl og Ci-Casalkyltio, eller

R® er B-D-, der D er et bindeledd, som velges fra:

en enkeltbinding,

R14
|
—C-C——
[l H
o]

b

Ci-Csalkylen substituert med O til 4 grupper uavhengig valgt fra halogen eller OH,
Ci-Csalkylenoksy,

C2-Csalkenylen og

B velges fra gruppen som bestar av:

Ces-Croaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av
halogen, Ci-Csalkoksy, halogen-C:-Csalkoksy, Ci-Caalkyl, halogen-Ci-Casalkyl,
Cs-Cesykloalkyl, cyano, nitro, NR''1R*2, OH, Ci-Cs-alkylkarbonyloksy-C:-Ca-alkyl,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, COOR*, SO2R!#, (C=0)NR!!R!2, SO>NR!!R!2, N(R!3)(C=0)NR!R!?,
N(R13)(C=0)OR, N(R!3)(C=0)R!4, NR!3S(O)R!4, NRI!3SO2R!*, O(C=0)NR!!R!?,
O(C=0)0OR*, O(C=0)R!*, (C=0)OR!* og 5-6-leddet heteroaryl,

5- til 10-leddet heteroaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen
som bestdr av halogen, Ci-C4 alkoksy, halogen-Ci-Caalkoksy, Ci-Caalkyl, halogen-Ci-
Casalkyl, Cs-Cssykloalkyl, cyano, nitro, NR''R!2, OH, C:-Cs-alkylkarbonyloksy-Ci-Cs-alkyl,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, COOR!¢, SO2R!4, (C=0)NR!1R!?2, SO2NR!!R??, N(R!3)(C=0)NR!!R!2,
N(R13)(C=0)OR!, N(R!3)(C=0)R4, NR!3S(O)R!*, NR!3S0O2R'*, O(C=0)NR!!R!?,
O(C=0)0R, O(C=0)R™*, (C=0)0OR™*, 5-6-leddet heteroaryl og (CH2)fenyl,

4- til 10-leddet heterosyklyl som inneholder karbonatomer og 1 to 2 ytterligere
heteroatomer valgt fra N, O og S og substituert med O til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, okso, -(CHR3),!-5- eller 6-leddet heteroaryl substituert

med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestdr av halogen, Ci-Caalkoksy,
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Ci-Caalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3 og CF2CHs; NR!3S(0O)R!4, NR13SO2R!*, -(CHR!3),-4- til
10-leddet heterosyklyl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som
bestar av halogen, Ci-Csalkoksy, Ci-Csalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3; og CF2CHs; OH,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, Ci-Csalkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, di-Ci-Cs-alkylamino-Ci-Cs-
alkyl, NRi11R12, cyano, C:-Caalkyl, halogen-Ci-Casalkyl, C3-Cesykloalkyl, Ci-Cs-alkoksy-Ci-
Cas-alkyl, C3-Cssykloalkyl-Ci-Cs-alkylkarbonyl, Cs-Cioarylkarbonyl,
Ci-Cs-alkylkarbonyloksy-Ci-Cs-alkyl, COOR4, SO2R!4, (C=0)NR!!R'?, SO>NR!!R??,
N(R13)(C=0)NR'R*2, N(R!3)(C=0)OR4, N(R!3)(C=0)R**, O(C=0)NR!R!?2, O(C=0)0OR!*,
O(C=0)R™*, (C=0)0R!"* og Cs-Cioaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, Ci-Caalkoksy, Ci-Caalkyl, syklopropyl,
C1-Cs-alkoksykarbonyl, (C=0)NR!'R'?, CF3, OCFs og CF2CH3s;

Cs-Cssykloalkyl som kan inneholde umettethet, substituert med O til 3 grupper uavhengig
valgt fra gruppen som bestar av halogen, CF3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH,
okso, hydroksy-C:-Cs-alkyl, Ce-C10 aryl, COOH, okso, C:-Cs-alkoksykarbonyl,
(C=0)NR!R!?2 og C1-C4 alkyl; og

Cs-Cuispirosykloalkyl som kan inneholde umettethet og eventuelt inneholde 1 til 3
heteroatomer valgt fra O, N eller S og substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, CFs, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, hydroksy-
Ci1-Cs-alkyl, Cs-C10 aryl og Ci1-Ca alkyl;

R1! og R!2 velges hver uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av:

H,

Ci-Caalkyl,

halogen-C:-Cs-alkyl,

C2-Csalkenyl,

-(CRR1%),1-fenyl substituert med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar
av halogen, Ci-Csalkoksy, Ci-Csalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl,
OH, OCHF2, di-C:-C4-alkylamino og cyano,

-(CHR®3),1-C3-Cs-sykloalkyl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen
som bestdr av halogen, CF3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, hydroksy-Ci-Cs-alkyl
og Ci1-C4 alkyl,

-(CHR®3),1-4- til 10-leddet heterosyklyl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt
fra gruppen som bestdr av halogen, CFs, OCFs, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, okso,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl og Ci-Caalkyl,

-(CHR1'3 )nt-5- til 10-leddet heteroaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, CFs, OCFs, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, hydroksy-
C:1-Cs-alkyl og Ci-C4 alkyl,

di-Ci1-Cs-alkylamino-Ci-Cs-alkyl,

di-C1-C4-alkoksy-Ci-Cs-alkyl,
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hydroksy-Ci-Cs-alkyl,

cyano-Ci-Cs-alkyl,

C1-Cs-alkoksy-C1-Cs-alkyl,

Ci-Cs-alkoksykarbonyl-Ci-Cs-alkyl,

Ci-Cs-alkoksykarbonyl,

Ci-Cs-alkylkarbonyl,

fenylkarbonyl;

Ci-C4-alkoksykarbonylamino-Ci-Cs-alkylkarbonyl og
di-C:-Cs-alkylamino-C:-Cs-alkylkarbonyl,

alternativt kombineres R!! og R12, ndr de festes til det samme nitrogenet, for & danne en
4- til 8-leddet heterosyklisk ring som inneholder karbonatomer substituert med 0 til 3
grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av halogen, CF3, CHF2, OCF3, OCHF>,
OCH:2F, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, okso, hydroksy-Ci-Cs-alkyl, C:-Csalkyl og
C1-Casalkoksy og 0 til 2 ytterligere heteroatomer valgt fra N, NR'3, O og S(O)p;

R13 velges ved hver forekomst uavhengig fra gruppen som bestar av H, Ci-Csalkyl og
-(CH2)fenyl;

R4 velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av H, Ci-Csalkyl,
halogen-C:-Cs-alkyl, C1-Cs-alkoksykarbonylamino og -(CH2)n'fenyl substituert med O til 3
grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av halogen, Ci-Csalkoksy, Ci-Caalkyl,
syklopropyl, CFs3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, OCHF2, di-Ci-Cs-alkylamino og
cyano,

R” velges fra gruppen som bestar av H, halogen, hydroksyl, okso, Ci-Csalkyl, hydroksy-
Ci-Cs-alkyl og halogen-C:-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener;

n!, ved hver forekomst, velges fra 0, 1, 2 eller 3; og

p, ved hver forekomst, velges fra 0, 1 og 2.

2. Forbindelsen ifglge krav 1, eller en sterecisomer, tautomer, farmasgytisk akseptabelt
salt eller solvat derav, hvori:

W er O;

RO er RY;

Y er S eller -CR8=CR?®-;

R! velges uavhengig fra gruppen som bestar av:
H,

fluor,

klor,

Ci-Caalkyl,

Ci-Caalkoksy,

Ci-Caalkyltio og
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halogen-C:-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener, der halogen er F eller CI;
R® og R? velges uavhengig fra gruppen som bestar av:

H,

fluor,

klor,

CHs,

OCH3,

CFs og

CHFz;

forutsatt at minst én av R?, R® og R? er noe annet enn H;

R? er H;

X! velges fra gruppen som bestar av CH eller N;

X? og X* er CH;

X3 er CR3;

R3 velges fra gruppen som bestdr av H, C:-Csalkyl, C1-Csalkoksy, fluor, klor, OCFs og
halogen-C:-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener;

R* og R® velges uavhengig fra H og metyl;

&

er en 5-leddet heteroarylring valgt fra tiazol, tiadiazol, oksazol, oksadiazol og triazol;
R® velges fra gruppen som bestar av H, halogen, OCF3, OCHF2, OH, NR!1R!2,
Ci-Csalkoksykarbonyl, (C=0)NR!'R!? og Ci-Csalkyl substituert med 0 til 7 grupper
uavhengig valgt fra halogen, CFs, OCFs, OH, hydroksy-Ci-Cs-alkyl, Ci-Csalkoksy,

Ci-Csalkoksy-Ci-Csalkoksy, di-Ci-Cs-alkylaminofenyl-Ci-Cs-alkyl, (di-Ci-Cs-alkoksy-C:-

Cs-alkyl)-Ci-Cs-alkyl, di-Ci-Cs-alkylamino, C3-Cs-sykloalkyl og Ci-Caalkyltio, eller
R® er B-D-, der D er et bindeledd, som velges fra:

en enkeltbinding,

Ci-Csalkylen substituert med 0 til 4 grupper uavhengig valgt fra halogen eller OH og
C:z-Cealkenylen og

B velges fra gruppen som bestar av:

NO/EP3243826



10

15

20

25

30

35

NO/EP3243826

Ce-Cioaryl substituert med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av
halogen, Ci-Csalkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, Ci-Caalkyl, halogen-Ci-Casalkyl,
Cs-Cssykloalkyl, cyano, nitro, NR''R'?, OH, Ci1-Cs-alkylkarbonyloksy-Ci-Cs-alkyl,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, COOR*, SO2R!#, (C=0)NR!!R!2, SO>NR!!R!2, N(R!3)(C=0)NR!R!?,
N(R13)(C=0)OR!, N(R!3)(C=0)R!4, NR!3S(O)R!4, NRI13SO2R!*, O(C=0)NR!!R!2,
O(C=0)0R, O(C=0)R, (C=0)0OR™ og 5-6-leddet heteroaryl,

5- til 10-leddet heteroaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen
som bestar av halogen, Ci-C4 alkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, Ci-Caalkyl,
halogen-C:-Caalkyl, C3-Cesykloalkyl, cyano, nitro, NR''R!2, OH, Ci-Cs-alkylkarbonyloksy-
Ci-C4-alkyl, hydroksy-Ci-Cs-alkyl, COOR!4, SO2R**, (C=0)NR!1R!?, SO2NR!IR??,
N(R13)(C=0)NRR!?2, N(R!3)(C=0)OR, N(R!3)(C=0)R!*, NR!3S(O)R!*, NR!3SO2R!*,
O(C=0)NR!!R!?2, O(C=0)0OR, O(C=0)R*, (C=0)OR!*, 5-6-leddet heteroaryl og
(CH2)fenyl,

4- til 10-leddet heterosyklyl som inneholder karbonatomer og 1 til 2 ytterligere
heteroatomer valgt fra N, O og S og substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, okso, -(CHR3),!1-5- eller 6-leddet heteroaryl substituert
med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av halogen, Ci-Caalkoksy,
Ci-Caalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3 og CF2CH3; NR!3S(O)R4, NR13SO2R!*, -(CHR!3),1-4- til
10-leddet heterosyklyl substituert med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som
bestar av halogen, Ci-Csalkoksy, Ci-Csalkyl, syklopropyl, CFs, OCFs og CF2CHs; OH,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, Ci-Csalkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, di-Ci-Cs-alkylamino-Ci-Cs-
alkyl, NR11R12, cyano, C:-Caalkyl, halogen-Ci-Casalkyl, C3-Cesykloalkyl, Ci-Cs-alkoksy-Ci-
Cs-alkyl, C3-Cssykloalkyl-Ci-Cs-alkylkarbonyl, Ce-Cioarylkarbonyl, Ci-Cs-
alkylkarbonyloksy-Ci-Cas-alkyl, COOR'4, SO2R!4, (C=0)NR!'R!2, SO;NR!'R!?,
N(R13)(C=0)NRR*2, N(R!3)(C=0)OR, N(R!3)(C=0)R*, O(C=0)NR!R!?2, O(C=0)OR!*,
O(C=0)R™, (C=0)0OR'"™ og Ce-Cioaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestdr av halogen, Ci-Caalkoksy, Ci-Caalkyl, syklopropyl, C1-Ca-
alkoksykarbonyl, (C=0)NR''R?, CF3, OCF3 og CF2CHs; og

Cs-Cessykloalkyl som kan inneholde umetning, substituert med O til 3 grupper uavhengig
valgt fra gruppen som bestar av halogen, CF3, OCFs, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH,
okso, hydroksy-C:i-Cs-alkyl, Ce-Cioaryl, COOH, okso, Ci-Cs-alkoksykarbonyl,
(C=0)NR''R!2 og C;i-C4 alkyl;

R1! og R!2 velges hver uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av:

H,

Ci-Caalkyl,

halogen-C:-Cs-alkyl,

C2-Csalkenyl,
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-(CRR14),1-fenyl substituert med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar
av halogen, C:-Caalkoksy, Ci-Caalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl,
OH, OCHF:, di-Ci-C4-alkylamino og cyano,

-(CHR13),1-C3-Cs-sykloalkyl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen
som bestdr av halogen, CF3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, hydroksy-Ci-Cs-alkyl
0og Ci-C4 alkyl,

-(CHR®3),1-4- til 10-leddet heterosyklyl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt
fra gruppen som bestar av halogen, CFs, OCFs3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, okso,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl og Ci-Caalkyl,

-(CHR'3),1-5- til 10-leddet heteroaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, CFs, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, hydroksy-
Ci1-Cs-alkyl og Ci-Caalkyl,

di-Ci1-Cs-alkylamino-Ci-Cs-alkyl,

di-C1-Cs-alkoksy-Ci-Cs-alkyl,

hydroksy-Ci-Cs-alkyl,

cyano-Ci-Cs-alkyl,

C1-Cs-alkoksy-C1-Cs-alkyl,

Ci-Cs-alkoksykarbonyl-Ci-Cs-alkyl,

Ci-Cs-alkoksykarbonyl,

Ci-C4-alkylkarbonyl og

fenylkarbonyl;

alternativt kombineres R!! og R!2, nar de festes til det samme nitrogenet, for & danne en
4- til 8-leddet heterosyklisk ring som inneholder karbonatomer substituert med 0 til 3
grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av halogen, CF3, CHF2, OCF3, OCHF>,
OCH:2F, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH, okso, hydroksy-Ci-Cs-alkyl, C:-Csalkyl og
C:1-Casalkoksy og 0 til 2 ytterligere heteroatomer valgt fra N, NR'3, O og S(O)p;

R13 velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av H og Ci-Csalkyl;
R4 velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av H, Ci-Csalkyl og
halogen-C:-Cz-alkyl;

R” velges fra gruppen som bestar av H, fluor, klor, okso, Ci-Csalkyl, hydroksy-Ci-Cs-alkyl
og halogen-Ci-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener;

n!, ved hver forekomst, velges fra 0, 1, 2 eller 3; og

p, ved hver forekomst, velges fra 0, 1 og 2.

3. Forbindelsen ifglge krav 1, eller en stereoisomer, tautomer, farmasgytisk akseptabelt
salt eller solvat derav, hvori:

W er O;

RO er RY;
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Y er S eller -CH=CH-;
R! velges uavhengig fra gruppen som bestar av:
klor,

CHs,

OCH3,

SCHs,

CHFCHs og

CF2CHs;

RZ er H;

X! er CH;

X2 og X* er CH;

X3 er CR3;

R3 velges fra gruppen som bestar av OCHs, fluor og klor;

&)

er en 5-leddet heteroarylring valgt fra tiazol og oksazol;

R* og R> velges uavhengig fra H og CHs;

R® velges fra gruppen som bestar av NR!1R!2 og Ci-Csalkyl substituert med O til 3
grupper uavhengig valgt fra halogen, CF3, OCF3, OH, hydroksy-Ci-Cs-alkyl, Ci-Csalkoksy,
Ci-Csalkoksy-Ci-Csalkoksy, di-Ci-Cs-alkylaminofenyl-Ci-Cs-alkyl, (di-Ci-Cs-alkoksy-C:-
Cs-alkyl)-Ci1-Cs-alkyl, di-C1-C4-alkylamino, C3-Cs-sykloalkyl og Ci-Casalkyltio eller

R® er B-D-, der D er en enkeltbinding;

B velges fra gruppen som bestar av:

Ces-Cioaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av
halogen, Ci-Csalkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, Ci-Caalkyl, halogen-Ci-Casalkyl,
Cs-Cssykloalkyl, cyano, nitro, NR'R'?, OH, Ci-Cs-alkylkarbonyloksy-Ci-Cs-alkyl,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, COOR*, SO2R!#, (C=0)NR!!R!2, SO>NR!!R!2, N(R!3)(C=0)NR!IR!?,
N(R13)(C=0)OR!, N(R!3)(C=0)R!4, NR!3S(O)R!4, NR13SO2R!*, O(C=0)NR!!R!2,
O(C=0)0R!, O(C=0)R*, (C=0)0OR™ og 5-6-leddet heteroaryl,

5- til 10-leddet heteroaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen
som bestar av halogen, Ci-Cs alkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, Ci-Caalkyl, halogen-Ci-
Caalkyl, Cs-Cesykloalkyl, cyano, nitro, NR''R!2, OH, Ci-Cs-alkylkarbonyloksy-Ci-Cas-alkyl,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, COOR*, SO2R!#, (C=0)NR!!R!2, SO>NR!!R!?, N(R13)(C=0)NR!R??,
N(R13)(C=0)OR®, N(R!3)(C=0)R!4, NR!3S(O)R!, NR!3SO2R!*, O(C=0)NR!!R!?,
O(C=0)0R!, O(C=0)R™, (C=0)0OR™, 5-6-leddet heteroaryl og (CH2)fenyl,

4- til 10-leddet heterosyklyl som inneholder karbonatomer og 1 til 2 ytterligere
heteroatomer valgt fra N, O og S og substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, okso, -(CHR3),1-5- eller 6-leddet heteroaryl substituert

med O til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av halogen, Ci-Caalkoksy,
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Ci-Caalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3 og CF2CHs; NR!3S(0O)R!4, NR13SO2R!*, -(CHR!3),-4- til
10-leddet heterosyklyl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen som
bestar av halogen, Ci-Csalkoksy, Ci-Csalkyl, syklopropyl, CF3, OCF3; og CF2CHs; OH,
hydroksy-Ci-Cs-alkyl, Ci-Csalkoksy, halogen-Ci-Csalkoksy, di-Ci-Cs-alkylamino-Ci-Cs-
alkyl, NRi11R12, cyano, C:-Caalkyl, halogen-Ci-Casalkyl, C3-Cesykloalkyl, Ci-Cs-alkoksy-Ci-
Cas-alkyl, C3-Cssykloalkyl-Ci-Cs-alkylkarbonyl, Cs-Cioarylkarbonyl,
Ci-Cs-alkylkarbonyloksy-Ci-Cs-alkyl, COOR4, SO2R!4, (C=0)NR!!R'?, SO>NR!!R??,
N(R13)(C=0)NR'R*2, N(R!3)(C=0)OR4, N(R!3)(C=0)R**, O(C=0)NR!R!?2, O(C=0)0OR!*,
O(C=0)R™*, (C=0)0R!"* og Cs-Cioaryl substituert med 0 til 3 grupper uavhengig valgt fra
gruppen som bestar av halogen, Ci-Caalkoksy, Ci-Caalkyl, syklopropyl,
C1-Cs-alkoksykarbonyl, (C=0)NR!'R'2, CF3, OCFs og CF2CH3s; og

Cs-Cssykloalkyl som kan inneholde umetning, substituert med 0 til 3 grupper uavhengig
valgt fra gruppen som bestar av halogen, CF3, OCF3, 5- eller 6-leddet heteroaryl, OH,
okso, hydroksy-Ci1-Cs-alkyl, Ce-Cioaryl, COOH, okso, Ci-Cs-alkoksykarbonyl,
(C=0)NR1!R!? og C;i-Casalkyl;

R1! og R!2 velges hver uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av:

H,

C:i-Caalkyl,

halogen-C:-Cs-alkyl,

di-C:i-Cs-alkylamino-C:-Cs-alkyl,

di-C1-Cs-alkoksy-Ci-Cs-alkyl,

hydroksy-Ci-Cs-alkyl,

cyano-Ci-Cs-alkyl,

Ci-C4-alkoksy-Ci-Cs-alkyl,

Ci-Cs-alkoksykarbonyl-Ci-Cs-alkyl og

C1-Cs-alkoksykarbonyl;

alternativt kombineres R!! og R!2, ndr de festes til det samme nitrogenet, for & danne en
4- til 7-leddet heterosyklisk ring som inneholder karbonatomer substituert med 0 til 2
grupper uavhengig valgt fra gruppen som bestar av halogen, CF3, CHF2, OCF3, OCHF>,
OCH:zF, OH, okso, hydroksy-C:-Cz-alkyl, C:-Csalkyl og Ci-Csalkoksy og O til 2 ytterligere
heteroatomer valgt fra N, NR'3, O og S(O)p;

R13 velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av H og Ci-Csalkyl;
R14 velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av H og Ci-Csalkyl;
R” velges fra gruppen som bestar av H, fluor, klor, Ci-Csalkyl, hydroksy-Ci-Cs-alkyl og
halogen-C:-Cz-alkyl, som inneholder 1 til 5 halogener;

n!, ved hver forekomst, velges fra 0, 1, 2 eller 3; og

p, ved hver forekomst, velges fra 0, 1 og 2.
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4. Forbindelse ifglge krav 1, som har formelen:
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8. Farmasgytisk sammensetning, som omfatter en farmasgytisk akseptabel baerer og en
forbindelse som definert i et hvilket som helst av kravene 1 til 3, eller stereocisomerer,
tautomerer, farmasgytisk akseptable salter eller solvater derav, alene eller i kombinasjon
med et annet terapeutisk middel.
20
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9. Farmasgytisk sammensetning, som omfatter en farmasgytisk akseptabel baerer og en
forbindelse som definert i et hvilket som helst av kravene 4 til 7, alene eller i

kombinasjon med et annet terapeutisk middel.

10. Forbindelse som definert i et hvilket som helst av kravene 1 til 3, eller
stereoisomerer, tautomerer, farmasgytisk akseptable salter, eller solvater derav, for

anvendelse i terapi.

11. Forbindelse som definert i et hvilket som helst av kravene 1 til 3, eller
stereoisomerer, tautomerer, farmasgytisk akseptable salter, eller solvater derav, for
anvendelse i behandlingen av en tromboembolisk lidelse eller den primaere eller

sekundaere profylaksen av en tromboembolisk lidelse.

12. Forbindelse for anvendelse som definert i krav 11, hvori den tromboemboliske
lidelsen velges fra gruppen som bestdr av arterielle kardiovaskulaere tromboemboliske
lidelser, vengse kardiovaskulaere tromboemboliske lidelser, cerebrovaskulzere
tromboemboliske lidelser og tromboemboliske lidelser i hjertekamrene eller i den perifere

sirkulasjonen.

13. Forbindelse som definert i et hvilket som helst av kravene 4 til 7 for anvendelse i

behandling.

14. Forbindelse som definert i et hvilket som helst av kravene 4 til 7, for anvendelse i
behandlingen av en tromboembolisk lidelse eller den primaere eller sekundaere

profylaksen av en tromboembolisk lidelse.

15. Forbindelse for anvendelse som definert i krav 14, hvori den tromboemboliske
lidelsen velges fra gruppen som bestar av arterielle kardiovaskulaere tromboemboliske
lidelser, vengse kardiovaskulzere tromboemboliske lidelser, cerebrovaskulzere
tromboemboliske lidelser og tromboemboliske lidelser i hjertekamrene eller i den perifere

sirkulasjonen.
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