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Patentkrav

1. Forbindelse av formel (I):

eller et farmasøytisk akseptabelt salt, tautomer, isotopolog eller stereoisomer derav, 5

hvori:

ring A er et eventuelt substituert ikke-aromatisk heterosyklyl;

hver R er uavhengig substituert eller usubstituert C1-3alkyl eller halogen; og

n er 0, 1, 2, 3 eller 4.

10

2. Forbindelsen ifølge krav 1, hvori forbindelsen er en forbindelse av formel (II), (III), 

(IV), (V), (VI), (VII), (VIII) eller (IX):

15

(VIII) eller (IX)
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav.

3. Forbindelsen ifølge krav 1 eller 2, hvori ring A er

5

hvori Ra er H, og Rb er C1-6alkyl, ikke-aromatisk heterosyklyl, aryl, heteroaryl eller O-aryl; 

eller Ra og Rb sammen med karbonet som de er festet til danner et 3‒6-leddet sykloalkyl, 

eller et 4‒6-leddet ikke-aromatisk heterosyklyl; hvori alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, 

arylet eller heteroarylet eventuelt er substituert med ett eller flere halogener, C1-3alkyl 

eller CN; eller10

hvori Rc er H, halogen, OH eller (C1-3alkyl); og Rd er eventuelt substituert (C1-3alkyl), OR1, 

C(O)N(R2)2, SO2(C1-4alkyl), C3-7sykloalkyl, ikke-aromatisk heterosyklyl, aryl, heteroaryl 

eller O-heteroaryl; eller Rc og Rd sammen med karbonet som de er festet til danner et 3‒

6-leddet sykloalkyl, eller et 4‒6-leddet ikke-aromatisk heterosyklyl; hvori R1 er H, 15

eventuelt substituert C1-6alkyl, eller eventuelt substituert -(C0-3alkyl)-(C3-7sykloalkyl); hver 

R2 er uavhengig H, eller C1-6alkyl; og hvori alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, arylet eller 

heteroarylet eventuelt er substituert med ett eller flere halogener, C1-3alkyl eller CN; eller

hvori Re er C1-6alkyl, SO2(C1-4alkyl), -(C0-3alkyl)-(C3-7sykloalkyl), aryl, heteroaryl eller CO-20

aryl; hvori alkylet, sykloalkylet, arylet eller heteroarylet eventuelt er substituert.

4. Forbindelsen ifølge krav 1 eller 2, hvori ring A er et eventuelt substituert ikke-aromatisk 

heterosyklyl valgt fra azetidyl; piperidyl; piperazinyl; morfolinyl; 5-azaspiro[2,3]heksyl; 

2-azaspiro[3.3]heptyl; 2-oksa-6-azaspiro[3.3]heptyl; 2-azaspiro[3.4]oktyl; 5-oksa-2-25

azaspiro[3.4]oktyl; 6-oksa-2-azaspiro[3.4]oktyl; 2-azaspiro[3.5]nonyl; 7-oksa-2-

azaspiro[3.5]nonyl; oktahydrosyklopenta[c]pyrrolyl; 1,2,3,3a,4,6a-

heksahydrosyklopenta[c]pyrrolyl; 6-azaspiro[3.4]oktyl; 2-oksa-6-azaspiro[3.4]oktyl; 6-

azaspiro[2.5]oktyl; 7-azaspiro[3.5]nonyl; 1-oksa-8-azaspiro[4.5]dekanyl; 2-oksa-8-

azaspiro[4.5]dekanyl; 2,8-diazaspiro[4.5]dekan-1-onyl; 3-oksa-9-30

azaspiro[5.5]undekanyl; 1,4-oksazepanyl; 8-azabisyklo[3.2.1]oktyl; og isoindolinyl.
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5. Forbindelsen ifølge krav 4, hvori ring A er substituert med én eller flere substituenter 

uavhengig valgt fra halogen, C1-6alkyl, OR1, CON(R2)2, SO2(C1-4alkyl), N(R2)SO2(C1-4alkyl), 

-(C0-3alkyl)-(C3-7sykloalkyl), (ikke-aromatisk heterosyklyl), aryl, heteroaryl, O-aryl, O-

heteroaryl og C(O)aryl; hvori alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, arylet eller heteroarylet 

eventuelt er substituert; hvori R1 er H, eventuelt substituert C1-6alkyl, eller eventuelt 5

substituert -(C0-3alkyl)-(C3-7sykloalkyl); og hver R2 er uavhengig H eller C1-6alkyl; eller

hvori ring A er substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra F, 

Cl, Br, CH3, CH2CH3, n-propyl, isopropyl, n-butyl, sek-butyl, isobutyl, t-butyl, n-

pentyl, isopentyl, CH2F, CHF2, CF3, CH2CH2F, CH2CHF2, CH2CF3, CH(CH3)CF3, 

CH2CH2CF3, OH, OCH3, OCH2CH3, O-isopropyl, O-n-propyl, O-n-butyl, O-isobutyl, 10

O-t-butyl, OCF3, O-syklopropyl, O-syklobutyl, OCH2-syklopropyl, OCH2-syklobutyl, 

CONH2, CONH(CH3), CON(CH3)2, SO2CH3, SO2CH2CH3, SO2-isopropyl, syklopropyl, 

syklobutyl, CH2-syklopropyl, CH2-syklobutyl; (ikke-aromatisk heterosyklyl) valgt 

fra azetidyl, pyrrolidyl, pyrrolidonyl, isotiazolidyl, isotiazolidin-1,1-dioksyl, 

piperidyl, piperazinyl, morfolinyl, 3-oksa-8-azabisyklo[3.2.1]oktyl eller 8-oksa-3-15

azabisyklo[3.2.1]oktyl, hvori heterosyklylet eventuelt er substituert med én eller 

flere substituenter uavhengig valgt fra CH3, CH2CH3 eller CF3, fenyl, O-fenyl eller 

C(O)-fenyl, hvori fenylet eventuelt er substituert med én eller flere substituenter 

uavhengig valgt fra F, Cl, CH3, CN eller CONH2; heteroaryl valgt fra pyrazolyl, 

imidazolyl, oksazolyl, isoksazolyl, oksadiazolyl, tiadiazolyl, pyridyl, pyrazinyl, 20

pyridazinyl, pyrimidyl eller benzoisoksazolyl, hvori heteroarylet eventuelt er 

substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra F, Cl, CF3, CN, 

CONH2, CONH(CH3)2 eller CON(CH3)2; O-pyridyl og O-pyrimidyl; eller

hvori ring A er substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra F, 

CH3, CH2CH3, isopropyl, t-butyl, CH2F, CF3, CH(CH3)CF3, OH, OCH3, OCH2CH3, O-25

isopropyl, O-n-propyl, O-isobutyl, O-t-butyl, OCF3, O-syklobutyl, OCH2-

syklopropyl, CON(CH3)2, SO2CH2CH3, SO2-isopropyl, syklopropyl, syklobutyl, CH2-

syklopropyl; (ikke-aromatisk heterosyklyl) valgt fra pyrrolidyl, pyrrolidonyl, 

isotiazolidin-1,1-dioksidyl, morfolinyl, 3-oksa-8-azabisyklo[3.2.1]oktyl eller 8-

oksa-3-azabisyklo[3.2.1]oktyl, hvori heterosyklylet eventuelt er substituert med én 30

eller flere CH3, fenyl, O-fenyl eller C(O)-fenyl, hvori fenylet eventuelt er substituert 

med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra F, Cl, CH3, CN eller CONH2; 

heteroaryl valgt fra pyrazolyl, oksazolyl, oksadiazolyl, tiadiazolyl, pyridyl, pyrazinyl, 

pyrimidyl eller benzoisoksazolyl, hvori heteroarylet eventuelt er substituert med én 

eller flere substituenter uavhengig valgt fra F, Cl, CF3, CN, CONH2, CON(CH3)2; O-35

pyridyl og O-pyrimidyl; eller

hvori ring A er azetidyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt 

fra C1-6alkyl, (ikke-aromatisk heterosyklyl), aryl, heteroaryl, O-aryl og O-

NO/EP3784663
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heteroaryl; hvori alkylet, sykloalkylet, heterosyklylet, arylet eller heteroarylet 

eventuelt er substituert; eller

hvori ring A er azetidyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt 

fra CH2CH3, n-propyl, isopropyl, n-butyl, sek-butyl, isobutyl, t-butyl; CF3; 

pyrrolidyl; pyrrolidonyl; piperidyl; piperazinyl; morfolinyl, eventuelt substituert 5

med én eller flere CH3; 3-oksa-8-azabisyklo[3.2.1]oktyl; 8-oksa-3-

azabisyklo[3.2.1]oktyl; pyrazolyl; 2-pyridyl; 3-pyridyl; 4-pyridyl, fenyl; og O-fenyl; 

hvori fenylet eventuelt er substituert med én eller flere substituenter valgt fra F 

eller CN; eller

hvori ring A er piperidyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig 10

valgt fra halogen, C1-6alkyl, OR1, CON(R2)2, SO2(C1-4alkyl), C3-7sykloalkyl, ikke-

aromatisk heterosyklyl, aryl, heteroaryl og O-heteroaryl; hvori alkylet, sykloalkylet, 

heterosyklylet, arylet eller heteroarylet eventuelt er substituert; hvori R1 er H, 

eventuelt substituert C1-6alkyl, eller eventuelt substituert -(C0-3alkyl)-(C3-

7sykloalkyl); og hver R2 er uavhengig H eller C1-6alkyl; eller15

hvori ring A er piperidyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig 

valgt fra F, Cl, CH3, CH2CH3, n-propyl, isopropyl, n-butyl, sek-butyl, isobutyl, t-

butyl, CH2F, CHF2, CF3, OH, OCH3, OCH2CH3, O-n-propyl, O-isopropyl, O-n-butyl, 

O-isobutyl, O-t-butyl, OCF3, O-syklopropyl, O-syklobutyl, OCH2-syklopropyl, OCH2-

syklobutyl, CONH2, CONH(CH3), CON(CH3)2, SO2CH3, SO2CH2CH3, SO2-isopropyl, 20

syklopropyl, syklobutyl, pyrrolidonyl, isotiazolidin-1,1-dioksidyl, morfolinyl; 

tetrahydrofuranyl, tetrahydropyranyl, pyrazolyl; oksadiazolyl, eventuelt substituert 

med CH3; fenyl, eventuelt substituert med én eller flere F; 2-pyridyl, 3-pyridyl, 4-

pyridyl, O-2-pyridyl, O-3-pyridyl og O-4-pyridyl; eller

hvori ring A er piperidyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig 25

valgt fra F, CH3, CH2CH3, isopropyl, t-butyl, CHF2, CF3, OH, OCH3, OCH2CH3, O-

isopropyl, O-isobutyl, O-t-butyl, OCF3, O-syklobutyl, OCH2-syklopropyl, CON(CH3)2, 

SO2CH2CH3, SO2-isopropyl, syklopropyl, pyrrolidonyl, isotiazolidin-1,1-dioksidyl, 

morfolinyl; tetrahydropyranyl, pyrazolyl, oksadiazolyl, substituert med CH3; fenyl, 

eventuelt substituert med én eller flere F; 2-pyridyl og O-2-pyridyl; eller30

hvori ring A er piperazinyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig 

valgt fra C1-6alkyl, SO2(C1-4alkyl), -(C0-3alkyl)-(C3-7sykloalkyl), aryl, heteroaryl og 

CO-aryl; hvori alkylet, sykloalkylet, arylet eller heteroarylet eventuelt er 

substituert; eller

hvori ring A er piperazinyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig 35

valgt fra CH3, CH2CH3, n-propyl, isopropyl, n-butyl, sek-butyl, isobutyl, t-butyl, CF3, 

CH2CF3, CH(CH3)CF3, SO2CH3, SO2CH2CH3, SO2-isopropyl, syklopropyl, syklobutyl, 

(CH2)syklopropyl, (CH2)syklobutyl, fenyl, eventuelt substituert med én eller flere 

NO/EP3784663
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Cl, F, CN, CH3, CONH2; pyrazolyl, eventuelt substituert med CH3 eller CH2CH3; 

oksazolyl, eventuelt substituert med CH3 eller CH2CH3; oksadiazolyl, eventuelt 

substituert med CH3 eller CH2CH3; tiadiazolyl, eventuelt substituert med CH3, 

CH2CH3, eller CF3; 2-pyridyl, 3-pyridyl eller 4-pyridyl, hver eventuelt substituert 

med Cl, F, CF3, CN, CONH2, CONH(CH3) eller CON(CH3)2; pyrazinyl, eventuelt 5

substituert med CH3 eller CH2CH3; pyrimidyl, eventuelt substituert med OCH3; 

benzoisoksazolyl; og CO(fenyl), hvori fenylet eventuelt er fluorert; eller

hvori ring A er piperazinyl, substituert med én eller flere substituenter uavhengig 

valgt fra CH3, isopropyl, t-butyl, CH(CH3)CF3, SO2CH2CH3, SO2-isopropyl, 

syklopropyl, syklobutyl, (CH2)syklopropyl, fenyl, eventuelt substituert med én eller 10

flere Cl, F, CN, CH3, CONH2; pyrazolyl, eventuelt substituert med CH3; oksazolyl, 

eventuelt substituert med CH3; oksadiazolyl, eventuelt substituert med CH2CH3; 

tiadiazolyl, eventuelt substituert med CH3 eller CH2CH3; 2-pyridyl, eventuelt 

substituert med Cl, F, CF3, CN eller CONH2; 3-pyridyl, eventuelt substituert med 

CF3, CN, CONH2 eller CON(CH3)2; 4-pyridyl, eventuelt substituert med CONH2; 15

pyrazinyl, eventuelt substituert med CH3; pyrimidyl, eventuelt substituert med 

OCH3; benzoisoksazolyl; og CO(fenyl), hvori fenylet eventuelt er fluorert; eller

hvori ring A er morfolinyl, og R er F eller CH3, og n er 1; eller

hvori ring A er valgt fra 5-azaspiro[2,3]heksyl; 2-azaspiro[3.3]heptyl; 2-oksa-6-

azaspiro[3.3]heptyl; 2-azaspiro[3.4]oktyl; 5-oksa-2-azaspiro[3.4]oktyl; 6-oksa-2-20

azaspiro[3.4]oktyl; 2-azaspiro[3.5]nonyl; 7-oksa-2-azaspiro[3.5]nonyl; 

oktahydrosyklopenta[c]pyrrolyl; 1,2,3,3a,4,6a-heksahydrosyklopenta[c]pyrrolyl; 

6-azaspiro[3.4]oktyl; 2-oksa-6-azaspiro[3.4]oktyl; 6-azaspiro[2.5]oktyl; 7-

azaspiro[3.5]nonyl; 1-oksa-8-azaspiro[4.5]dekanyl; 2-oksa-8-

azaspiro[4.5]dekanyl; 2,8-diazaspiro[4.5]dekan-1-nonyl; 3-oksa-9-25

azaspiro[5.5]undekanyl; 1,4-oksazepanyl; 8-azabisyklo[3.2.1]oktyl; og 

isoindolinyl; hver eventuelt substituert med én eller flere CH3 eller F.

6. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–5, hvori R er F.

30

7. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–5, hvori R er CH3.

8. Forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–7, hvori n er 1.

9. Forbindelse ifølge krav 1, hvori forbindelsen er (Compound = forbindelse)35
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5

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav.

10. Forbindelsen ifølge krav 1, hvori forbindelsen er

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav.10
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11. Farmasøytisk sammensetning omfattende en effektiv mengde av en forbindelse ifølge 

et hvilket som helst av kravene 1‒10, eller et farmasøytisk akseptabelt salt, tautomer, 

isotopolog eller stereoisomer derav, og en farmasøytisk akseptabel bærer, eksipiens eller 

vehikkel.5

12. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1‒10, eller en farmasøytisk 

sammensetning ifølge krav 11 for anvendelse i en fremgangsmåte for behandling av diffust 

storcellet B-cellelymfom (DLBCL), fremgangsmåten omfattende administrering til et 

individ med behov derav av en effektiv mengde av forbindelsen eller den farmasøytiske 10

sammensetningen.

13. Forbindelsen eller den farmasøytiske sammensetningen for anvendelse ifølge krav 12, 

hvori DLBCL er residiverende eller refraktær DLBCL.

15

14. Forbindelsen eller den farmasøytiske sammensetningen for anvendelse ifølge krav 13, 

hvori DLBCL er refraktær ovenfor én eller flere av rituksimab, syklofosfamid, doksorubicin, 

vinkristin, prednison, etoposid, bendamustin, lenalidomid eller gemcitabin.

15. Forbindelsen eller den farmasøytiske sammensetningen for anvendelse ifølge krav 12, 20

hvori DLBCL er nylig diagnostisert DLBCL.

16. Forbindelsen eller den farmasøytiske sammensetningen for anvendelse ifølge et hvilket 

som helst av kravene 12‒15, videre omfattende administrering av én eller flere av 

rituksimab, syklofosfamid, doksorubicin, vinkristin, prednison, etoposid, bendamustin, 25

lenalidomid eller gemcitabin.
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