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Patentkrav 

 

1. Forbindelse med formelen (I)  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; hvori  5 

R1 er (C1-C6)alkyl, (C3-C7)sykloalkyl, tetrahydrofuranyl eller oksetanyl; hvori (C1-

C6)alkylet eventuelt er substituert med 1 til 3 substituenter uavhengig valgt fra 

(C1-C3)alkoksy, hydroksy, fluor, fenyl, tetrahydrofuranyl eller oksetanyl; 

R2 er hydrogen, halo, (C1-C3)alkyl, eller cyano; 

R3 hver uavhengig er hydrogen eller (C1-C3)alkyl; 10 

L er en direkte binding eller et (C1-C6)alkylen, hvori ett karbon av (C1-

C6)alkylenet eventuelt er erstattet med -C(O)-, -C(O)NH-, -NHC(O)-, -O-, -S-, 

NH eller N(C1-C3)alkyl; 

Z er CH2 eller O; 

A1 og A2 hver uavhengig er C6-C10)aryl, 5- til 12-leddet heteroaryl eller 8- til 12-15 

leddet fusjonert heterosyklisk aryl; hvori (C6-C10)arylet, det 5- til 12-leddede 

heteroarylet eller det 8- til 12-leddede fusjonerte heterosykliske arylet hver 

eventuelt er substituert med én til tre substituenter uavhengig valgt fra (C1-

C3)alkyl, (C1-C3)alkoksy, halo, amino, (C1-C3)alkylamino, di(C1-C3)alkylamino, 

hydroksy, cyano og amido, hvori alkyldelen av (C1-C3)alkylet, (C1-C3)alkoksyet, 20 

(C1-C3)alkylaminoet og di(C1-C3)alkylaminoet, eventuelt er substituert med én til 

fem fluor; og hvori én av A1 eller A2 er substituert med CO2R
4, (C1-C6)CO2R

4, 

tetrazolyl eller (C1-C6)tetrazolyl; og 

R4 er (C1-C8)alkyl, (C3-C8)sykloalkyl eller (C1-C6)alkyl-(C3-C8)sykloalkyl; 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 25 

   

2. Forbindelsen ifølge krav 1, hvori R1 er (C1-C6)alkyl, (C3-C7)sykloalkyl eller 

tetrahydrofuranyl; R2 er hydrogen eller metyl; hver R3 er hydrogen; og L er en 

direkte binding eller O; eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

   30 

3. Forbindelsen ifølge krav 2, hvori R1 er (C2-C4)alkyl; A
1 og A2 hver uavhengig 

er fenyl, pyrazolyl, imidazolyl, triazolyl, pyridinyl, pyrimidinyl, indolyl, 

benzopyrazinyl, benzoimidazolyl, benzoimidazolonyl, pyrrolopyridinyl, 

pyrrolopyrimidinyl, pyrazolopyridinyl, pyrazolopyrimidinyl, hindazolyl, 

NO/EP2621493



 

 

2

indolinonyl, naftyridinyl, kinolinyl, kinolinonyl, dihydrokinolinonyl, okso-

dihydrokinolinonyl, isokinolinyl, isokinolinonyl, dihydroisokinonyl eller okso-

dihydroisokinonyl, hvori hver A1 og A2 eventuelt er substituert med én til tre 

substituenter uavhengig valgt fra fluor, klor, metyl, metoksy, amino, 

metylamino, dimetylamino, amido eller cyano; eller et farmasøytisk akseptabelt 5 

salt derav. 

   

4. Forbindelsen ifølge krav 3, hvori R1 er isopropyl eller t-butyl; og R2 er 

hydrogen; eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

   10 

5. Forbindelsen ifølge krav 4, hvori A1 er fenyl, pyridinyl, indazolyl, indolyl, 

benzoimidazolyl, pyrrolopyridinyl eller pyrrolopyrimidinyl; hver eventuelt 

substituert med ett metyl, metoksy, metylamino eller dimetylamino; eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

   15 

6. Forbindelsen ifølge krav 4 eller 5, hvori A2 er fenyl substituert med CO2H eller 

tetrazolyl; og L er en direkte binding; eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

   

7. Forbindelsen ifølge krav 6, hvori A1 er fenyl, indolyl eller benzoimidazolyl, 20 

eventuelt substituert med metyl eller pyridinyl, eventuelt substituert med 

metylamino eller dimetylamino; eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

   

8. Forbindelse valgt fra:  

4-((4-(1-Tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-25 

ylkarbonyl)fenoksy)metyl)benzosyre; 

3-(4-(1-Isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-

ylkarbonyl)-6-metoksypyridin-2-yl)benzosyre; 

3-(4-(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-1 

ylkarbonyl)-6-okso-1,6-dihydropyridin-2-yl)benzosyre; 30 

3-{5-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(metylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(metylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

4'-[(1 -tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1 35 

yl)karbonyl]bifenyl-3-karboksylsyre; 

NO/EP2621493



 

 

3

4'-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-

yl)karbonyl]bifenyl-3-karboksylsyre; 

4-{5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(metylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-5 

1'-yl)karbonyl]-6-metoksypyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-metoksypyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{4-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-metoksypyridin-2-yl}benzosyre; 10 

3-{4-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-metoksypyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{5-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(metylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{5-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-15 

1'-yl)karbonyl]-6-(etylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{6-(etylamino)-5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-

5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 20 

4-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 

4-{2-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-25 

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 

3-{5-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(etylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{6-(etylamino)-5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-

5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 30 

3-[(1 -tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1 

yl)karbonyl]-5-(1,3-oksazol-2-yl)benzosyre; 

4-({4-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]fenoksy}metyl)benzosyre; 

3-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-35 

yl)karbonyl]-5-(1,3-oksazol-2-yl)benzosyre; 
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3-{6-(isopropylamino)-5-[(1 -isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-

spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{5-[(1-tert-butyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(isopropylamino)pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{6-(isopropylamino)-5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-5 

spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{6-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indazol-4-yl}benzosyre; 

3-{4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-okso-1,6-dihydropyridin-2-yl}benzosyre; 10 

4-{4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-okso-1,6-dihydropyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[2,3-b]pyridin-4-yl}benzosyre; 

4-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-15 

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[2,3-b]pyridin-4-yl}benzosyre; 

4-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[3,2-c]pyridin-4-yl}benzosyre; 

(5-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}-2-metoksyfenyl)eddik; 20 

3-{6-(dimetylamino)-4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-

spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{6-(dimetylamino)-4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-

spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 

4-{6-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-25 

1'-yl)karbonyl]-7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[3,2-c]pyridin-4-yl}benzosyre; 

3-{6-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-yl}benzosyre; 30 

4-{6-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 

4-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[2,3-c]pyridin-4-yl}benzosyre; 

3-{6-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-35 

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 
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3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[2,3-c]pyridin-4-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-6-yl}benzosyre; 

4-{5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-5 

1'-yl)karbonyl]-6-[(2,2,2-trifluoretyl)amino]pyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(metylamino)pyridin-3-yl}benzosyre; 

4-{5-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-(metylamino)pyridin-3-yl}benzosyre; 10 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-benzimidazol-4-yl}benzosyre; 

4-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-benzimidazol-5-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-15 

1'-yl)karbonyl]-1 H-benzimidazol-5-yl}benzosyre; 

3-(6-(1 -isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-1 

ylkarbonylyl)-2-metyl-1 H-benzo[d]imidazol-4-yl)benzosyre; 

4-(6-(1 -isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-1 

ylkarbonylyl)-2-metyl-1 H-benzo[d]imidazol-4-yl)benzosyre; 20 

1-isopropyl-1'-{[3'-(1H-tetrazol-5-yl)bifenyl-4-yl]karbonyl}-1,4-

dihydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-7(6H)-on; og 

1-tert-butyl-1'-{[3'-(1H-tetrazol-5-yl)bifenyl-4-yl]karbonyl}-1,4-

dihydrospiro[indazol-5,4'-piperidin]-7(6H)-on; 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 25 

   

9. Forbindelsen ifølge krav 8 valgt fra  

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-benzimidazol-4-yl}benzosyre; 

4-{6-(dimetylamino)-4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-30 

spiro[indazol-5,4'-piperidin]-1'-yl)karbonyl]pyridin-2-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-indol-4-yl}benzosyre; 

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-pyrrolo[2,3-b]pyridin-4-yl}benzosyre; 35 

4-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1H-benzimidazol-5-yl}benzosyre; 

NO/EP2621493



 

 

6

3-{2-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-1 H-benzimidazol-5-yl}benzosyre; 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

   

10. Forbindelsen ifølge krav 8, som er  5 

4-{4-[(1-isopropyl-7-okso-1,4,6,7-tetrahydro-1'H-spiro[indazol-5,4'-piperidin]-

1'-yl)karbonyl]-6-metoksypyridin-2-yl}benzosyre; eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav. 

   

11. Farmasøytisk sammensetning omfattende en terapeutisk effektiv mengde av 10 

en forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til og med 10; eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav og en farmasøytisk akseptabel eksipient, 

tynner eller bærer. 

   

12. Sammensetningen ifølge krav 11, ytterligere omfattende minst ett ytterligere 15 

anti-diabetesmiddel. 

   

13. Sammensetningen ifølge krav 12, hvori antidiabetesmiddelet er valgt fra 

gruppen bestående av metformin, acetoheksamid, klorpropamid, diabinese, 

glibenklamid, glipizid, glyburid, glimepirid, gliklazid, glipentid, glikidon, 20 

glisolamid, tolazamid, tolbutamid, tendamistat, trestasin, akarbose, adiposin, 

kamiglibose, emiglitat, miglitol, voglibose, pradimicin-Q, salbostatin, 

balaglitazon, ciglitazon, darglitazon, englitazon, isaglitazon, pioglitazon, 

rosiglitazon, troglitazon, eksendin-3, eksendin-4, troduskemin, reservatrol, 

hyrtiosalekstrakt, sitagliptin, vildagliptin, alogliptin og saksagliptin. 25 

   

14. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til og med 10 eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav eller farmasøytisk sammensetning ifølge et 

hvilket som helst av kravene 11 til og med 13 for anvendelse som medikament. 

   30 

15. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til og med 10 eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse i en fremgangsmåte for å 

behandle eller utsette progresjonen eller debuten til type 2 diabetes og 

diabetesrelaterte lidelser hos dyr. 

   35 

16. A farmasøytisk sammensetning ifølge et hvilket som helst av kravene 11 til 

og med 13 for anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle eller utsette 
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progresjonen eller debuten til type 2 diabetes og diabetesrelaterte lidelser hos 

dyr. 
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