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1
PATENTKRAV
1. Forbindelse av formel (Ilal) for anvendelse ved behandling eller forebygging av en
blodlidelse:
R5
R XN AN
| )\ | R,
8 /
R\N N T / R7
RQ
R (Ial),

eller en tautomer derav, eller et farmaseytisk akseptabelt salt av forbindelsen eller
tautomeren, hvori

R! er H eller Ci-Caalkyl;

R? velges fra gruppen som bestdr av H, halogen, cyano, Ci-Cealkoksyl, Ce-Cioaryl,
NR*C(O)R®, C3-Cssykloalkyl, 4- til 7-leddet heterosykloalkyl, 5- til 6-leddet heteroaryl, og C;-
Csalkyl, hvori Ci-Cesalkoksyl og Ci-Cealkyl er eventuelt substituert med ett eller flere av halogen,
OR? eller NR?R®, der hver av R?* og R® uavhengig er H eller C;-Csalkyl, eller R? er -Q'-T', der
Q! er en binding eller C;-Cealkylen-, C2-Csalkenylen- eller C2-Csalkynylenbindeledd eventuelt
substituert med ett eller flere av halogen, cyano, hydroksyl, okso eller C1-Csalkoksyl, og T' er
H, halogen, cyano, NR®R’, C(O)NR®R’, OR?, OR’, eller RS!, der RS! er C3-Cssykloalkyl, fenyl,
4- til 12-leddet heterosykloalkyl som inneholder 1-4 heteroatomer valgt fra N, O, og S, eller et
5- eller 6-leddet heteroaryl og RS! er eventuelt substituert med ett eller flere av halogen, Ci-
Cealkyl, hydroksyl, okso, -C(O)R’, -SO:R®, -SO2N(R?¥),, -NR3C(O)R’, amino, mono- eller di-
alkylamino eller C;-Cealkoksyl;

R3 velges fra gruppen som bestér av F, Br, cyano, Ci-Csalkoksyl, Ce-Cioaryl, NR?R,
C(O)NR?RP, NR*C(O)R®, C;-Cssykloalkyl, 4- til 12-leddet heterosykloalkyl som inneholder 1—
4 heteroatomer valgt fra N, O og S, Ci-Cesalkyl eventuelt substituert med ett eller flere av halogen,
OR? eller NR?R®, og C>-Cealkynyl eventuelt substituert med 4- til 12-leddet heterosykloalkyl;
hvori Cs;-Cgsykloalkylet eller 4- til 12-leddet heterosykloalkyl er eventuelt substituert med ett
eller flere av halogen, C(O)R?, OR? NR?R®, 4- til 7-leddet heterosykloalkyl, -C;-Cealkylen-4- til
7-leddet heterosykloalkyl, eller Ci-Casalkyl eventuelt substituert med ett eller flere av halogen,
OR? eller NR?R®, der hver av R? og R? uavhengig er H eller C-Coalkyl; eller

R og R sammen med atomene som de festes til danner fenyl eller et 5- eller 6-leddet
heteroaryl;

hver R” er uavhengig okso (=0) eller -Q*-T?, der hver Q? uavhengig er en binding eller
Ci1-Cealkylen-, C>-Csalkenylen- eller C>-Coalkynylenbindeledd eventuelt substituert med ett eller

flere av halogen, cyano, hydroksyl, amino, mono- eller di-alkylamino, eller Ci-Csalkoksyl, og
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hver T?uavhengig er H, halogen, cyano, OR'°, OR!!, C(O)R!, NR!°R!!| C(O)NR!’R'!,
NR!C(O)R!, 5- til 10-leddet heteroaryl, C3-Cssykloalkyl, eller 4- til 12-leddet heterosykloalkyl
som inneholder 14 heteroatomer valgt fra N, O og S, og hvori det 5- til 10-leddede heteroarylet,
Cs-Cssykloalkylet eller det 4- til 12-leddede heterosykloalkylet er eventuelt substituert med ett
eller flere av halogen, Ci-Cealkyl eventuelt substituert med NR*RY, hydroksyl, okso, N(R®),,
cyano, Ci-Cshalogenalkyl, -SO2R® eller C1-Csalkoksyl, hver av R* og RY er uavhengig H eller
Ci-Cealkyl; og R7 er ikke H eller C(O)ORS; eller eventuelt én R7 og R®> sammen danner et Cs-
Cioalkylen-, C>-Cioheteroalkylen-, C4-Cioalkenylen-, Co-Cioheteroalkenylen-, C4-Cioalkynylen-
eller C2-Cioheteroalkynylenbindeledd eventuelt substituert med ett eller flere av halogen, cyano,
hydroksyl eller Ci-Csalkoksyl;

hver R® er uavhengig H eller C;-Cealkyl;

hver R’ er uavhengig -Q°-T°, der Q° er en binding eller C;-Csalkylen, og T? er H;

hver R!? velges fra gruppen som bestir av H og C;-Cealkyl;

hver R'! er -Q°-T®, der hver Q° er en binding eller C-Cealkylen-, C2-Csalkenylen- eller
C2-Cealkynylenbindeledd eventuelt substituert med ett eller flere av halogen, cyano, hydroksyl,
okso eller C-Cealkoksyl, og T® er H, halogen, OR2, NRER", NREC(O)R", C(O)NRER", C(O)RE,
S(O)2Re eller RS, der hver av R® og R" uavhengig er H, fenyl, C3-Cssykloalkyl eller C;-Coalkyl
eventuelt substituert med C3-Cssykloalkyl, eller R¢ og R" sammen med nitrogenatomet de festes
til danner et 4- til 12-leddet heterosykloalkyl som inneholder 14 heteroatomer valgt fra N, O og
S, og RS er C3-Cssykloalkyl, Cs-Cioaryl, 4- til 12-leddet heterosykloalkyl som inneholder 1-4
heteroatomer valgt fra N, O og S, eller et 5- til 10-leddet heteroaryl og RS* er eventuelt substituert
med ett eller flere -Q’-T7, hvori hver Q7 uavhengig er en binding eller C;-Csalkylen-, C»-
Csalkenylen- eller C>-Csalkynylenbindeledd hver eventuelt substituert med ett eller flere av
halogen, cyano, hydroksyl eller Ci-Cgalkoksy, og hver T’ uavhengig velges fra gruppen som
bestdr av H, halogen, cyano, Ci-Csalkyl, C3-Csgsykloalkyl, Ces-Cioaryl, 4- til 7-leddet
heterosykloalkyl som inneholder 14 heteroatomer valgt fra N, O og S, 5- til 6-leddet heteroaryl,
ORJ, C(O)RJ, NR/R¥, C(O)NR/R¥, S(O)2R/ og NRIC(O)R, hver av R/ og R¥ er uavhengig H eller
Ci-Cealkyl eventuelt substituert med ett eller flere halogen; eller -Q’-T” er okso; eller

R'% og R!' tatt sammen med nitrogenatomet de festes til danner et 4- til 12-leddet
heterosykloalkyl som inneholder 1-4 heteroatomer valgt fra N, O og S, som eventuelt er
substituert med ett eller flere av halogen, Ci-Csalkyl, hydroksyl eller Ci-Csalkoksyl;

ner0,1, 2,3 eller 4.

2. Forbindelse for anvendelse ifolge krav 1, hvori R? ikke er H.
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3. Forbindelse for anvendelse ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori n
er 1 eller 2; og/eller

hvori R! er H eller CH3; og/eller

hvori n er 1 eller 2, og minst én av R7 er -Q*OR!! der R!! er -Q%-R%3 og Q° er eventuelt
substituert C>-Cealkylen-, C2-Cealkenylen-, eller C2-Cgalkynylenbindeledd; og/eller

hvori n er 1 eller 2, og minst én av R7 er -Q*-NR!°R!! der R!! er -Q%-R53; og/eller

hvori Q® er C,-Cealkylen-, Co-Cealkenylen- eller Cz-Cealkynylenbindeledd eventuelt
substituert med et hydroksyl og RS er 4- til 7-leddet heterosykloalkyl eventuelt substituert med
ett eller flere -Q’-T7; og/eller

hvori Q%er Ci-Cealkylen-, Co-Cealkenylen- eller C»-Csalkynylenbindeledd eventuelt
substituert med et hydroksyl og RS er C3-Cgsykloalkyl eventuelt substituert med ett eller flere -
Q’-T7; og/eller

hvori hver Q7 er uavhengig en binding eller et C;-Csalkylen-, C>-Csalkenylen- eller Ca-
Csalkynylenbindeledd og hver T er uavhengig H, halogen, C;-Cealkyl eller fenyl; og/eller

hvori Q? er en binding eller et C;-Csalkylen-, Cr-Csalkenylen- eller C,-

r\“f\o N f’f\o

Csalkynylenbindeledd; og/eller

hvori minst én av R7 er

fr\o/\/\N/\

| ND ”E
m 9

?”\/\”/\O f’\o/\/\NO'
;"f\o/\/\DwF E‘:\O/\/\NQ‘ Sio/\lhg



10

15

NO/EP3442947

#{O/\EN) J}YF\O/\QNH7 ;v‘;\o/\Q " ;;\O/\CN’

\ \ ES
SN S A B
0 e
L
o~ \/\NQ’ S\/“\/\NQ’ J‘S\/H\/\,\\l/
H H H H
. f\/N\CNH’ ;\/N\C - &NEN,\, f\/N\C\NH,

1

4. Forbindelse for anvendelse ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori n

er 2 og forbindelsen videre omfatter en annen R’ valgt fra halogen og metoksy.

5. Forbindelse for anvendelse ifelge krav 1, som er av formel (VI):

e LAy

RS velges fra gruppen som bestér av Ci-Csalkyl og NR®R?; og R® er NR®R”.

hvori

6. Forbindelse for anvendelse ifelge et hvilket som helst av de foregaende kravene, som er

av formel (VIlla):
X2 \X3
AL
R8

(VIIIa),

hvori
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X'erN;

X?er CR?;

X3erN;

X*er CR3;

R3er H; og

R’ velges uavhengig fra gruppen som bestar av C3-Cssykloalkyl, og Ci-Cealkyl eventuelt
substituert med ett eller flere av halogen eller OR?; eller

R’ og R? sammen med atomene som de festes til danner fenyl eller et 5- eller 6-leddet

heteroaryl.

7. Forbindelse for anvendelse ifelge et hvilket som helst av de foregaende kravene, som er

av formel (VIIIb):
x2 \x3
R% /@[ NN
Q (VIIIb),

hvori

X'erN;

X?er CR?;

X3erN;

X*er CR3;

R’ velges fra gruppen som bestér av C3-Cssykloalkyl og Ci-Csalkyl; eller

R’ og R? sammen med atomene som de festes til danner fenyl eller et 5- eller 6-leddet

heteroaryl.
8. Forbindelse for anvendelse ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, som er
av formel (VIllc):
x2 \ x3
R® /I\ J\
(VIIIc),

hvori

X'erN;

X?er CR?;

X3erN;
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R3 og R? sammen med atomene som de festes til danner fenyl eller et 5- eller 6-leddet

heteroaryl.

9. Forbindelse for anvendelse ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori

R er Ci-ealkyl eller R’ og R® sammen med atomene som de festes til danner fenyl eller en 5- til

6-leddet heteroarylring.

10.  Forbindelse for anvendelse ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori

forbindelsen velges fra de felgende forbindelsene og farmaseytisk akseptable salter derav:

Forbindelse nr. | Struktur
186
\
F'—O\l/\/\o N)\N/ N/
H H
205
S0Ns
C(\l/\/\o N)\N/ N/
H H
232
OB S
G\l/\/\o N)\N/ e
H H
236
90894
I
C'\l/\/\o N*N/ N/
H H
238 HN”
O
C’,"/\/\O N)\N F
H F
F
240 HN
Soue
261 HN




7
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N o
HN._
301 £
/Of:t i
|
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H H
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1 k\/L
|
G\‘/\/\O H*N/ H/
311
SouS
o\/\o N)\N/ N/
H H
312
0N ®
/\/\O N/LN/ N/
%@ ﬁ
PN
316 /[L
N/
|
317 |
0 J@EO,UL
N \N)\N 0
H H
318 /ﬁ\ (l)
Z N N
N \N)\N o““"'D |
H H
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H H
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11. Forbindelse for anvendelse som definert i et hvilket som helst av kravene 1-10, hvori

blodsykdommen er sigdcelleanemi eller B-talassemi.

12. Forbindelse for anvendelse som definert i et hvilket som helst av kravene 1-10, hvori

blodsykdommen er en hematologisk kreft.

13.  Forbindelse for anvendelse som definert i krav 12, hvori den hematologiske kreften er

akutt myelogen leukemi (AML) eller kronisk lymfatisk leukemi (KLL).

14.  Forbindelse for anvendelse som definert i et hvilket som helst av de foregdende kravene,

hvori forbindelsen er en selektiv inhibitor av EHMT?2.
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