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Patentkrav 

 

1. En forbindelse ifølge formel (I):  

 5 

eller stereoisomerer, tautomerer, et farmasøytisk akseptabelt salt eller solvater derav, 

hvor 

R2 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl substituert med 1-5 R9; 

R13 er uavhengig valgt fra H, D og C1-4 alkyl substituert med 1-3 R9; 

R3 og R4 er uavhengig valgt fra H, C1-7 alkyl substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-C3-8 10 

sykloalkyl substituert med 1-3 R8, -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8, C2-7 

alkenyl substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-5-6-leddet heterosyklisk ring substituert 

med 1-3 R8, -(CR7R7)r-5-6-leddet heteroarylring substituert med 1-3 R8 eller R3 og 

R4 kombineres med N som de er bundet til for å danne en 4-9-leddet heterosyklisk 

ring substituert med 1-3 R8; 15 

X1, X2, X3 og X4 er uavhengig valgt fra CR5 og N; forutsatt ikke mer enn to av X1, 

X2, X3, eller X4 er N; 

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, OR7, CN, N(R7)2, C1-4 alkyl substituert med 1-5 

R9, C1-4 alkoxy substituert med 1-5 R9 og C1-4 heteroalkyl substituert med 1-5 R9; 

R6 er C3-8 sykloalkyl som er substituert med R10 og (-CH2)0-1R11; 20 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C3-6 sykloalkyl; eller R7 og R7, sammen 

med karbonatomet som de begge er bundet til, danner en C3-6 sykloalkylring; 

R8 er uavhengig valgt fra H, D, C1-6 alkyl substituert med 1-5 R9, C2-6 alkenyl, C2-6 

alkynyl, fenyl, -(CH2)r-C3-6 sykloalkyl, F, Cl, Br, CN, COOH og C1-4 alkoksy; 
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 2 

R9 er uavhengig valgt fra H, D, F, Cl, NH2, OH, OC1-5 alkyl, C1-5 alkyl, C1-5 

heteroalkyl C3-6 sykloalkyl og fenyl, hvor når R9 er Cl, NH2 eller OH, det er ikke 

substituert på C1 av alkylen som det er bundet til; 

R10 er uavhengig valgt fra H, D, C1-4 alkyl, F, Cl, Br, OR7, NHC(=O)OR7, og 

NHC(=O)OR7; 5 

R11 er uavhengig valgt fra H, CN, -C(=O)R12 tetrazolyl,  

 

og  

 

R12 er uavhengig valgt fra OH, OC1-4 alkyl, NH2, NHCH2CH2SO3H og NHSO2C1-4 alky; 10 

r er uavhengig valgt fra null, 1, 2, 3 og 4, 

og n er valgt fra 1, 2, 3 eller 4. 

 

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvor 

R3 og R4 er uavhengig valgt fra H, C1-7 alkyl substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-C3-8 15 

sykloalkyl substituert med 1-3 R8, -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8, C2-7 alkenyl 

substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-5-6-leddet heterosyklisk ring substituert med 1-3 R8, -

(CR7R7)r-5-6-leddet heteroarylring substituert med 1-3 R8 og R3 og R4 kombineres med 

det N som de er bundet til for å danne de følgende:  

 20 

 

NO/EP3472148



 3 

 

 

 

 

 eller  5 

 

som hver kan være substituert med 1-3 R8, og 

n tilsvarer 1 eller 2. 

   

3. Forbindelse ifølge krav 1, hvor, 10 

R3 og R4 er uavhengig valgt fra H, C1-7 alkyl substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-C3-8 

sykloalkyl substituert med 1-3 R8, -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8, C2-7 alkenyl 

substituert med 1-3 R9,  

 

 15 

 

 

 

 

hvor hver kan substitueres med 1-3 R8, og R3 og R4 kombineres med det N som de er 20 

bundet til for å danne en 4-9-leddet heterosyklisk ring substituert med 1-3 R8; og 

n tilsvarer 1 eller 2. 
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4. Forbindelse ifølge krav 1 med formel (II):  

 

eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor  5 

R2 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl substituert med 1-5 R9; 

R13 er uavhengig valgt fra H, D og C1-4 alkyl substituert med 1-3 R9; 

R3 og R4 er uavhengig valgt fra H, C1-7 alkyl substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-C3-6 

sykloalkyl substituert med 1-3 R8, og -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8; 

X1, X2, X3og X4 er uavhengig valgt fra CR5 og N; forutsatt ikke mer enn to av X1, 10 

X2, X3, eller X4 er N; 

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, OR7, CN, N(R7)2, C1-4 alkyl substituert med 1-5 

R9, C1-4 alkoxy substituert med 1-5 R9 og C1-4 heteroalkyl substituert med 1-5 R9; 

R6 er  

 15 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C3-6 sykloalkyl; eller R7 og R7, sammen 

med karbonatomet som de begge binder til, danner en C3-6 sykloalkylring; 

R8 er uavhengig valgt fra H, C1-6 alkyl substituert med 1-5 R9, C2-6 alkenyl, C2-6 

alkynyl, -(CH2)r-C3-6 sykloalkyl, F, Cl, Br, CN og COOH; 
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R9 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, NH2, OH, OC1-5 alkyl, C1-5 alkyl, C1-5 heteroalkyl 

C3-6 sykloalkyl og fenyl hvor når R9 er Cl, NH2 eller OH, det er ikke substituert på 

C1 av alkylen som det er bundet til; 

R10 er uavhengig valgt fra H, D, C1-4 alkyl, F, Cl, Br, OR7, NHC(=O)OR7, og 

NHC(=O)OR7; 5 

R11 er uavhengig valgt fra CN, -C(=O)R12 tetrazolyl,  

 

og  

 

R12 er uavhengig valgt fra OH, OC1-4 alkyl, NH2, NHCH2CH2SO3H og NHSO2C1-4 alky; 10 

r er uavhengig valgt fra null, 1, 2, 3 og 4. 

 

5. Forbindelse ifølge krav 4 som har formel (III):  

 

eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 15 

derav, hvor  

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 

R3 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 
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R4 er uavhengig valgt fra C1-6 alkyl substituert med 1-3 R9, -(CR7R7)r-C3-6 

sykloalkyl substituert med 1-3 R8, og -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8; 

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, CN og C1-4 alkyl; forutsatt en av R5 er H; 

R6 er  

 5 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C3-6 sykloalkyl; eller R7 og R7, sammen 

med karbonatomet som de begge binder til, danner en C3-6 sykloalkylring; 

R8 er uavhengig valgt fra H, C1-6 alkyl substituert med 1-5 R9, C3-6 sykloalkyl, F, Cl, 

Br, CN, =O og COOH; 

R9 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, NH2, OH, OC1-5 alkyl, C1-5 alkyl, C3-6 sykloalkyl og 10 

fenyl hvor når R9 er Cl, NH2 eller OH, det er ikke substituert på C1 av alkylen som 

det er bundet til; 

R10 er uavhengig valgt fra H, D, C1-4 alkyl og F; 

R11 er uavhengig valgt fra CN, -C(=O)R12 og tetrazolyl; 

R12 er uavhengig valgt fra OH, OC1-4 alkyl, NH2 og NHSO2C1-4 alky; og 15 

r er uavhengig valgt fra null, 1, 2, 3 og 4. 

 

6. Forbindelse ifølge krav 5, med formel (IV):  
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eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor  

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 

R3 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 5 

R4 er uavhengig valgt fra C1-6 alkyl,  

 

 

   og    

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl og C1-4 alkyl; forutsatt en av R5 er H; 10 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C3-6 sykloalkyl; 

R8 er uavhengig valgt fra H, C1-6 alkyl substituert med 1-5 R9, C3-6 sykloalkyl, F, Cl, 

Br, CN, =O og COOH; 

R9 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, NH2, OH, OC1-5 alkyl, C1-5 alkyl, C3-6 sykloalkyl og 

fenyl hvor når R9 er Cl, NH2 eller OH, det er ikke substituert på C1 av alkylen som 15 

det er bundet til; 

R10 er uavhengig valgt fra H, D, C1-4 alkyl og F; 

R11 er uavhengig valgt fra CN, -C(=O)R12, og  

 

og 20 

R12 er uavhengig valgt fra OH og NHSO2C1-4 alky. 
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 8 

 

7. Forbindelse ifølge krav 6 eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor R4 er uavhengig valgt fra  

 

 5 

 

 

 

 

 10 

 

 

   og    

 

og 15 

R8 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, Br, CN og C1-4 alkyl. 

   

8. Forbindelse ifølge krav 7 som har formel (V):  
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eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor  

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og CH3; 

R3 er uavhengig valgt fra H og CH3; 5 

R4 er uavhengig valgt fra  

 

 

 

 10 

 

 

 

 

   og    15 

og 

R5 er uavhengig valgt fra H, F og C1-4 alkyl; 

R8 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, Br, CN og C1-4 alkyl; 

R10 er uavhengig valgt fra H, D og F; og 

R11 er uavhengig valgt fra -C(=O)OH, og -C(=O)NHSO2Me. 20 

 

9. Forbindelse ifølge krav 7 som har formel (VI):  
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eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor 

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og CH3; 5 

R3 er uavhengig valgt fra H og CH3; 

R4 er uavhengig valgt fra  

 

 

 10 

 

   og    

R5 er uavhengig valgt fra H og CH3; og 

R8 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, Br, CN og C1-4 alkyl. 

 15 

10. Forbindelse ifølge krav 4 som har formel (VII):  
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eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor  

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 5 

R3 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 

R4 er uavhengig valgt fra C1-6 alkyl substituert med 1-3 R9, (CR7R7)r-C3-6 sykloalkyl 

substituert med 1-3 R8, og -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8; 

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, CN og C1-4 alkyl; 

R6 er  10 

 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C3-6 sykloalkyl; eller R7 og R7, sammen 

med karbonatomet som de begge er bundet til, danner en C3-6 sykloalkylring; 

R8 er uavhengig valgt fra H, C1-6 alkyl substituert med 1-5 R9, C3-6 sykloalkyl, F, Cl, 

Br, CN, =O og COOH; 15 

R9 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, NH2, OH, OC1-5 alkyl, C1-5 alkyl, C3-6 sykloalkyl og 

fenyl, hvor når R9 er Cl, NH2 eller OH, det er ikke substituert på C1 av alkylen som 

det er bundet til; 

R10 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og F; 

R11 uavhengig valgt fra -C(=O)R12 og tetrazolyl; 20 
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R12 er uavhengig valgt fra OH og NHSO2C1-4 alky; og 

r er uavhengig valgt fra null, 1, 2, 3 og 4. 

 

11. Forbindelse ifølge krav 10, eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor 5 

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og CH3; 

R3 er uavhengig valgt fra H og CH3; 

R4 er uavhengig valgt fra C1-6 alkyl,  

 10 

 

 

 

   og    

 15 

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl og C1-4 alkyl; 

R6 er  

 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C1-6 sykloalkyl; og 

R8 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, Br, CN og C1-4 alkyl. 20 

 

12. Forbindelse ifølge krav 10 som har formel (VIII):  
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eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor 

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og CH3; 5 

R3 er uavhengig valgt fra H og CH3; 

R4 er uavhengig valgt fra  

 

 

 10 

 

 

 

 

 15 

   og    

R5 er uavhengig valgt fra H, F og CH3; og 
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R8 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, Br, CN og C1-4 alkyl. 

 

13. Forbindelse ifølge krav 4 som har formel (IX):  

 

eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer, et farmasøytisk akseptabelt salt 5 

derav, hvor 

R2 er uavhengig valgt fra CH3 og CD3; 

R13 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 

R3 er uavhengig valgt fra H og C1-4 alkyl; 

R4 er uavhengig valgt fra C1-6 alkyl substituert med 1-3 R9, (CR7R7)r-C3-6 sykloalkyl 10 

substituert med 1-3 R8, og -(CR7R7)r-aryl substituert med 1-3 R8; 

R5 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, CN og C1-4 alkyl; 

R6 er  

 

R7 er uavhengig valgt fra H, C1-4 alkyl og C3-6 sykloalkyl; eller R7 og R7, sammen 15 

med karbonatomet som de begge er bundet til, danner en C3-6 sykloalkylring; 

R8 er uavhengig valgt fra H, C1-6 alkyl substituert med 1-5 R9, C3-6 sykloalkyl, F, Cl, 

Br, CN, =O og COOH; 
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R9 er uavhengig valgt fra H, F, Cl, NH2, OH, OC1-5 alkyl, C1-5 alkyl, C3-6 sykloalkyl og 

fenyl, hvor når R9 er Cl, NH2 eller OH, det er ikke substituert på C1 av alkylen som 

det er bundet til; 

R10 er uavhengig valgt fra H og F; 

R11 er uavhengig valgt fra -C(=O)R12 og tetrazolyl; 5 

R12 er uavhengig valgt fra OH og -C(=O)NHSO2Me; og 

r er uavhengig valgt fra null, 1, 2, 3 og 4. 

 

14. Forbindelse ifølge krav 4, hvor forbindelsen er valgt fra gruppen av:  

 10 

 

 

 

 

 15 
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 5 

 

 

eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav. 

   10 

15. Forbindelse ifølge krav 4, hvor forbindelsen er valgt fra gruppen av:  
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 5 

 

 

 

   og    

eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt 10 

salt derav. 
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16. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  

 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 5 

derav. 

   

17. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  

 10 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   

18. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  15 

 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   

19. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 20 

formelen:  

NO/EP3472148
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en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   

20. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 5 

formelen: 

 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   10 

21. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  

 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 15 

   

22. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  
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en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   

23. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  5 

 

eller en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav. 

   

24. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 10 

formelen:  

 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   15 

25. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor forbindelsen har 

formelen:  

 

en enantiomer, en diastereomer, en stereoisomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 20 

   

26. En forbindelse med formel (X):  
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eller en enantiomer, en diastereomer eller en stereoisomer derav, hvor  

R20 er uavhengig C1-6 alkyl eller H; 

R21 er uavhengig C1-6 alkyl eller H; 

X5 og X6 uavhengig er CH eller N; og 5 

X7 er Br. 

 

27. Forbindelse ifølge krav 26 som har formel (XI):  

 

eller en enantiomer, en diastereomer eller en stereoisomer derav. 10 

   

28. Farmasøytisk sammensetning som omfatter en eller flere forbindelser ifølge et hvilket 

som helst av kravene 1-25 og en farmasøytisk akseptabel bærer eller fortynningsmiddel. 

   

29. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-25 for anvendelse i terapi. 15 

   

30. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-25 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav for anvendelse i behandling av fibrose hos et pattedyr som trenger 

det. 
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31. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-25 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav for anvendelse i behandling av lungefibrose (idiopatisk 

lungefibrose), astma, kronisk obstruktiv lungesykdom (KOLS), nyrefibrose, akutt 

nyreskade, kronisk nyresykdom, leverfibrose (ikke-alkoholisk steatohepatitt), hudfibrose, 5 

fibrose i tarmen, brystkreft, kreft i bukspyttkjertelen, kreft i eggstokkene, prostatakreft, 

glioblastom, beinkreft, tykktarmskreft, tarmkreft, kreft i hodet og nakken, melanom, 

myelomatose, kronisk lymfocytisk leukemi, kreftsmerter, tumormetastase, 

transplantasjonsorganavstøtning, sklerodermi, okulær fibrose, aldersrelatert makulær 

degenerasjon (AMD), diabetisk retinopati, kollagen vaskulær sykdom, åreforkalkning, 10 

Raynauds fenomen, eller nevropatisk smerte hos et pattedyr med behov for dette. 
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