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Patentkrav

1. En forbindelse med formel (I) eller et salt derav: 

(hvor symbolene er som definert nedenfor: 5

-X-: en gruppe med formel (II); 

A: klor, etyl eller isopropyl;

R1: 

(1) fenyl hvor karbonet i 4-stillingen er substituert med -W-Y-Z og karbonet i 3-10

stillingen kan være substituert med en gruppe valgt fra gruppen bestående av

halogen, R00 og -O-R00;

Z: en ikke-aromatisk heterocyklisk ring som kan være substituert med én eller flere

R00;

R00: lineær eller forgrenet C1-6 alkyl som kan være substituert med ett eller flere 15

halogenatomer;

-W-: en binding, piperidin-1,4-diyl eller piperazin-1,4-diyl;

-Y-: en binding;;

R2: 

(i) cykloalkyl som kan være substituert med én eller flere grupper valgt fra gruppen20

bestående av N(C1-6 lineær eller forgrenet alkyl)2, C1-6 lineær eller forgrenet alkyl, -

COO-C1-6 lineær eller forgrenet alkyl, -OH, -COOH, -CONH-RZB og morfolinyl, eller,

(ii) en ikke-aromatisk heterocyklisk ring som kan være substituert med én eller flere

grupper valgt fra gruppen bestående av C1-6 lineær eller forgrenet alkyl, -CO- C1-6

lineær eller forgrenet alkyl, okso, -CO-RZB og benzyl;25

RZB: fenyl som kan være substituert med en gruppe valgt fra gruppen bestående av

halogen og -O-lineær eller forgrenet C1-6 alkyl;

R3: -H.
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2. Forbindelse ifølge krav 1 eller et salt derav, hvor R1 er fenyl hvor karbonet i 4-

stillingen er substituert med en gruppe valgt fra gruppen bestående av 4-(4-

metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl, 4-(1-metylpiperidin-4-yl)piperazin-1-yl, 4-

metylpiperazin-1-yl og 4-isopropylpiperazin-1-yl og karbonet i 3-stillingen kan være 

substituert med en gruppe valgt fra gruppen bestående av fluor, metyl, trifluormetyl 5

og metoksy.

3. Forbindelse ifølge krav 2 eller et salt derav, hvor R2 er 4-hydroksycykloheksyl, 4-

hydroksy-4-metylcykloheksyl eller tetrahydropyran-4-yl.

10

4. Forbindelse ifølge krav 1 eller et salt derav, hvor nevnte forbindelse er: 

6-etyl-5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-3-{[4-(4-metylpiperazin-1-

yl)fenyl]amino}pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-3-({4-[4-(4-metylpiperazin-1-

yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,15

5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-6-isopropyl-3- {[4-(4-metylpiperazin-1-

yl)fenyl]amino}pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-3-({4-[4-(4-metylpiperazin-1-

yl)piperidin-1-yl]-3-(trifluormetyl)fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-3-({3-metyl-4-[4-(4-metylpiperazin-20

1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,

5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-6-isopropyl-3-({4-[4-(4-metylpiperazin-1-

yl)piperidin-1-yl]-3-(trifluormetyl)fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-5-[(cis-4-hydroksy-4-metylcykloheksyl)amino]-3-({3-metyl-4-[4-(4-

metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,25

6-etyl-5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-3-{[4-(4-isopropylpiperazin-1-yl)-3-

metylfenyl]amino}pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-5-[(trans-4-hydroksy-4-metylcykloheksyl)amino]-3-({3-metyl-4-[4-(4-

metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-3-({3-metyl-4-[4-(4-metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)-5-30

(tetrahydro-2H-pyran-4-ylamino)pyrazin-2-karboksamid,

6-klor-5-[(trans-4-hydroksycykloheksyl)amino]-3-({3-metyl-4-[4-(4-metylpiperazin-

1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-3-({4-[4-(4-metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)-5-(tetrahydro-2H-

pyran-4-ylamino)pyrazin-2-karboksamid,35

6-etyl-3-({3-metoksy-4-[4-(4-metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)-5-

(tetrahydro-2H-pyran-4-ylamino)pyrazin-2-karboksamid,
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6-isopropyl-3-({4-[4-(4-metylpiperazin-1-yl)piperidin-1-yl]fenyl}amino)-5-

(tetrahydro-2H-pyran-4-ylamino)pyrazin-2-karboksamid,

6-etyl-3-{[3-fluor-4-(4-metylpiperazin-1-yl)fenyl]amino}-5-(tetrahydro-2H-pyran-4-

ylamino)pyrazin-2-karboksamid,

6-isopropyl-3-{[3-metoksy-4-(4-metylpiperazin-1-yl)fenyl]amino}-5-(tetrahydro-2H-5

pyran-4-ylamino)pyrazin-2-karboksamid,

6-isopropyl-3-{[4-(4-metylpiperazin-1-yl)fenyl]amino}-5-(tetrahydro-2H-pyran-4-

ylamino)pyrazin-2-karboksamid, eller

6-etyl-3-({3-metyl-4-[4-(1-metylpiperidin-4-yl)piperazin-1-yl]fenyl}amino)-5-

(tetrahydro-2H-pyran-4-ylamino)pyrazin-2-karboksamid.10

5. Et farmasøytisk preparat, som omfatter forbindelsen ifølge krav 1 eller et salt derav

og et farmasøytisk akseptabelt tilsetningsmiddel.

15

6. Forbindelse ifølge krav 1 eller et salt derav for anvendelse ved en metode for å 

hemme kinaseaktiviteten til EML4-ALK fusjonsproteinet.

7. Et farmasøytisk preparat for anvendelse ved en metode for forhindring eller

behandling av kreft, lungekreft, ikke-småcellet lungekreft, småcellet lungekreft, EML4-20

ALK fusjon polynukleotid-positiv kreft, EML4-ALK fusjon polynukleotid-positiv 

lungekreft eller EML4-ALK fusjon polynukleotid-positiv ikke-småcellet lungekreft, som 

omfatter forbindelsen ifølge krav 1 eller et salt derav.

8. Forbindelsen ifølge krav 1 eller et salt derav for anvendelse ved en metode for 25

forhindring eller behandling av kreft, lungekreft, ikke-småcellet lungekreft, småcellet 

lungekreft, EML4-ALK fusjon polynukleotid-positiv kreft, EML4-ALK fusjon

polynukleotid-positiv lungekreft eller EML4-ALK fusjon polynukleotid-positiv ikke-

småcellet lungekreft.
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