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1 

Patentkrav 

 

1. Forbindelse med formel (I), eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav,  

 

i hvilken  5 

X1 er CR1 eller N; 

X3 er CR3 eller N; 

X4 er CR4 eller N; 

X5 er CR5; 

hvori én og ikke mer enn én av X1, X3 og X4 er N; 10 

R1 er hydrogen; 

R2 er en aryl-, heteroaryl- eller ikke-aromatisk heterosyklylgruppe G1, hvilken 

gruppe G1 eventuelt er substituert med 1, 2, 3 eller 4 substituenter uavhengig 

valgt fra gruppen bestående av cyano, amino, amino-(C1-8)alkyl, N-C1-4)alkyl-

amino(C1-8)alkyl, N,N-di(C1-4)alkyl-amino-(C1-8)alkyl, aminokarbonyl, 15 

tiokarbamoyl, halogen, (C1-8)alkyl, halogen-(C1-8)alkyl, hydroksy, okso, (C1-

8alkoksy, halogen-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio, halogen-(C1-8)alkyltio, (C1-

8)alkoksy-(C1-8)alkyl, (C3-8)sykloalkyl-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkoksy; 

(C1-8)alkoksy-(C1-8)alkyltio, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkyl, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkkoksy, 

(C1-8)alkyltio-(C1-8)alkyltio, (C2-8)alkenyl, (C2-8)alkynyl, (C2-8)alkenoksy, (C2-20 

8alkynoksy og en (C3-8)sykloalkyl, ary), heteroaryl eller ikke-aromatisk 

heterosyklylgruppe G2, hvilken gruppe G2 eventuelt er substituert med 1, 2, 3 

eller 4 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestående av cyano, 

aminokarbonyl, halogen, (C1-8)alkyl, halogen-(C1-8)alkyl, hydroksy, (C1-8)akoksy, 

halogen-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio, halogen-(C1-8)alkyltio, (C1-8)alkoksy-(C1-25 

8)alkyl, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkyltio, (C1-8)alkyltio-(C1-

8)alkyl, (C1-8)alkytio-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkyltio, (C2-8)alkenyl og 

(C2-8)alkynyl; 

R3 er hydrogen; 

R4 er hydrogen, cyano, halogen, (C1-8)alkyl, halogen-(C1-8)alkyl, (C1-8)alkoksy, 30 

halogen-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio, halogen-(C1-8)alkyltioa, (C1-8)alkoksy-(C1-

8)alkyl, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkyltio, (C1-8)alkyltio-(C1-

8)alalkyl, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkyltio, (C2-8)alkenyl 

eller (C2-8)lakynyl; 
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R5 er hydrogen, cyano, halogen, (C1-8)alkyl, halogen-(C1-8)alkyl, (C1-8)alkoksy, 

halogen-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio, halogen-(C1-8)alkyltio, (C1-8)alkoksy-(C1-

8)alkyl, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkyltio, (C1-8)alkytio-(C1-

8)alkyl, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkoksy, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkyltio, (C2-8)alkenyl, eller 

(C2-8)alkyny, 5 

eller 

R4 og R5 sett under ett er -C(H)=C(H)-C(H)=C(H)- eller en (C1-8)alkylengruppe, i 

hvilken (C1-8)alkylengruppe 1 eller 2 -CH2-ringelementer eventuelt er erstattet 

med heteroringelementer uavhengig valgt fra gruppen bestående av -N(H)-, 

N[(C1-8)alkyl]-, -O-,-S-, -S(=O)- eller -S(=O)2-; 10 

R6 er (C1-8)alky), halogen-(C1-6)alkyl, hydroksy-(C1-8)alkyl, (C1-8)alkoksy-(C1-

8)alkyl, merkapto-(C1-8)alkyl, (C1-8)alkyltio-(C1-8)alkyl, amino-(C1-8)alkyl; N-(C1-

4)alkyl-amino-(C1-8)alkyl, N,N-di(C1-4)alkyl=amino-(C1-8)alkyl, (C2-8)alkenyl eller 

(C2-8)alkynyl; 

eller 15 

R5 og R6 sett under ett er en (C1-4)alkylengruppe, i hvilken (C1-4)alkylenegruppe 

1-CH2- ringelement eventuelt er erstattet med et heteroringelement uavhengig 

valgt fra gruppen bestående av N(H)-, -N[(C1-4)alkyl]-, -O-, -S-, -(=O)- eller -

S(=O)2-; 

E1 er -C(R7)(R8)- hvori hver av R7 og R8 er hydrogen; 20 

E2 er -C(R11)(R12)-; 

enten 

hver av R11 og R12er uavhengig valgt fra gruppen bestående av hydrogen, cyano, 

halogen, (C1-8)alkyl, halogen-(C1-8)alkyl, (C1-8)alkoksy-(C1-8)alkyl og (C1-

8)alkyltio-(C1-8)alkyl; 25 

eller 

R11 og R12 sett under ett er okso eller -CR15R16-CR17R18- 

hvori R15, R16, R17 og R18 er uavhengig valgt fra hydrogen og fluor. 

   

2. Forbindelse ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvori X1 30 

er N; X3 er CR3; X4 er CR4; og X5 er CR5. 

   

3. Forbindelse ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav med 

formel (Ic)  
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i hvilken  

X1 er CH eller N; 

X3 er CH eller N; 

X4 er CR4 eller N; 5 

hvori én og ikke mer enn én av X1, X3 og X4 er N; 

R2 er en 5- eller 6-leddet heteroarylgruppe i hvilken struktur 1, 2, 3 eller 4 

ringelementer er heteroringelementer uavhengig valgt fra gruppen bestående av 

et nitrogenringelement, et oksygenringelement og et svovelringelement, hvilken 

gruppe eventuelt er substituert med 1, 2, 3 eller 4 substituenter uavhengig valgt 10 

fra gruppen bestående av cyano, amino, aminokarbonyl, tiokarbamoyl, halogen, 

(C1-4)alkyl, halogen-(C1-4)alkyl, hydroksy, okso, (C1-4)alkoksy; halogen-(C1-

4)alkoksy, (C1-4)alkyltio, halogen-(C1-4)alkyltio (C1-4)alkoksy-(C1-4)alkyl, (C1-

4)alkoksy-(C1-4)alkoksy, (C1-4)alkoksy-(C1-4)alkyltio, (C1-4)alkyltio-(C1-4)alkyl, (C1-

4)alkyltio-(C1-4)alkoksy, (C1-4)alkyltio-(C1-4)alkyltio, (C2-4)alkenyl, (C2-4)alkynyl, 15 

(C2-4)alkenoksy og (C2-4)alkynoksy; 

R4 og R5 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av hydrogen, cyano, halogen, 

(C1-4)alkyl, halogen-(C1-4)alkyl, (C1-4)alkoksy, eller halogen-(C1-4)alkoksy; 

R6 er (C1-3)alky) eller fluor-(C1-3)alkyl; og 

hver av R11 og R12 er uavhengig valgt fra gruppe bestående av hydrogen, (C1-20 

3)alkyl og halogen-(C1-3)alkyl. 

   

4. Forbindelse ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav med 

formel (Ic)  

 25 

i hvilken  

X1 er CH eller N; 

X3 er CH av N; 

X4 er CR4 eller N; 

hvori én og ikke mer enn én av X1, X3 og X4 er N; 30 
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R2 er en pyridyl- eller pyrazinylgruppe som eventuelt er substituert med 1, 2 

eller 3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestående av cyano, amino, 

aminokarbonyl, tiokarbamoyl, halogen, (C1-4)alkyl, halogen-(C1-4)alkyl, hydroksy, 

okso, (C1-4)alkoksy, halogen-(C1-4)alkoksy, (C1-4)alkyltio, halogen-(C1-4)alkyltio, 

(C1-4)alkoksy-(C1-4)alkyl, (C1-4)alkoksy-(C1-4)alkoksy, (C1-4)alkoksy-(C1-4)alkyltio, 5 

(C1-4)alkyltio-(C1-4)alkyl, (C1-4)alkyltio-(C1-4)alkoksy, (C1-4)alkyltio-(C1-4)alkyltio, -

(C2-4)alkenyl, (C2-4)alkynyl, (C2-4)alkenoksy og (C2-4)alkynoksy; 

R4 og R5 er uavhengig hydrogen eller halogen; 

R6 er (C1-3)alkyl eller fluor-(C1-3)alkyl; og 

hver av R11 og R12 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av hydrogen, (C1-10 

3)alkyl og fluor-(C1-3)alkyl. 

   

5. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvori hver av R11 og R12 er uavhengig valgt fra gruppen 

bestående av hydrogen, metyl, fluorometyl, difluorometyl og trifluorometyl. 15 

   

6. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvori R6 er metyl, fluorometyl, difluorometyl eller 

trifluorometyl. 

   20 

7. Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, med 

formel (Id)  

 

i hvilken  

X1 er CH eller N; 25 

X3 er CH eller N; 

X4 er CR4 eller N; 

hvori én og ikke mer enn én av X1, X3 og X4 er N; 

R2 er en pyridyl- eller pyrazinylgruppe som er substituert med 2 eller 3 

substituenter, og hvori én av substituentene er lokalisert i para-posisjon, og én 30 

av substituentene er lokalisert i orto-posisjon til pyridyl- eller pyrazinylgruppen i 

forhold til amidlinkeren, og hvori substituentene er uavhengig valgt fra gruppen 

bestående av cyano, amino, halogen, (C1-4)alkyl, halogen-(C1-4)alkyl, hydroksy, 

okso, (C1-4)alkoksy og halogen-(C1-4)alkoksy; 
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R4 og R5 er uavhengig hydrogen eller halogen; 

R6 er metyl, fluorometyl, difluorometyl eller trifluorometyl; og 

hver av R11 og R12 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av hydrogen, 

metyl, fluorometyl, difluorometyl og trifluorometyl. 

   5 

8. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvori R2 er en pyridin-2-yl- eller pyrazin-2-yl-gruppe som 

er substituert med 2 substituenter, og hvori én av substituentene er lokalisert i 

para-posisjonen, og én av substituentene er lokalisert i ortoposisjonnen til 

pyridin-2-yl- eller pyrazin-2-yl-gruppen i forhold til amidlinkeren, og hvori 10 

substituentene er uavhengig valgt fra gruppen bestående av cyano, amino, fluor, 

brom, klor, hydroksyl, okso, metyl, fluorometyl, difluorometyl, trifluorometyl, 

metoksy, fluorometoksy, difluorometoksy og triflurometoksy. 

   

9. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 3 til 8 eller et farmasøytisk 15 

akseptabelt salt derav, hvori X1 er N; X3 er CH; og X4 er CR4. 

   

10. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, hvori R4 er hydrogen. 

   20 

11. Forbindelse ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav med 

formel (Ie)  

 

i hvilken  

R2 er en pyridin-2-yl- eller pyrazin-2-ylgruppe som er substituert med 2 25 

substituenter, og hvori én av substituentene er lokalisert i para-posisjonen, og 

én av substituentene er lokalisert i orto-posisjonen til pyridin-2-yl- eller pyrazin-

2-yl-gruppen i forhold til amidlinkeren, og hvori substituentene er uavhengig 

valgt fra gruppen bestående av cyano, amino, fluor, brom, klor, hydroksyl, okso, 

metyl, fluorometyl, difluorometyl, trifluorometyl, metoksy, fluorometoksy, 30 

difluorometoksy og triflurometoksy; 

R5 er hydrogen eller fluor; 

R6 er metyl, fluorometyl eller difluorometyl; og 
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hver av R11 og R12 er uavhengig valgt fra gruppen bestående av hydrogen, 

metyl, fluorometyl, difluorometyl og trifluorometyl. 

   

12. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 11 eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvori R5 er fluor. 5 

   

13. Forbindelse ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, som er 

valgt fra gruppen bestående av:  

5-Brom-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-metyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]-

oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 10 

5-Klor-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-fluorometyl-3,6-dihydro-2H-

[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Brom-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-fluorometyl-3,6-dihydro-

2H[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(6-amino-3-fluorometyl-3,6-15 

dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

4,6-Dideutero-5-klor-3-trideuterometyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-

fluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Tiokarbamoyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-fluorometyl-3,6-dihydro-

2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 20 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluor-

metyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-pyridin-2-karboksylsyre[6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-25 

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

4,6-Dideutero-5-klor-3-trideuterometyl-pyridin-2-karboksylsyre [4-(5-amino-3-

fluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Klor-pyridin-2-karboksylsyre [4-(5-amino-3-fluorometyl-3,6-dihydro-2H-

[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 30 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [4-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Brom-pyridin-2-karboksylsyre [5-(5-amino-3-fluorometyl-3,6-dihydro-2H-

[1,4]oksazin-3-yl)-6-klor-pyridin-3-yl]amid; 

3-Amino-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-35 

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 
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3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Klor-4,6-dideuterio-3-trideuteriometyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amin-

3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-

amid; 5 

5-Brom-3-klor-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Amino-5-(2,2,2-trifluor-etoksy)-pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-

dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino3,6-dimetyl-6-10 

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-metoksy-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5iamino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

3-Amino-5-(2,2,2-trifluor-etoksy)-pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-

dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-15 

yl]amid; 

3-Amino-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

5-Difluorometoksy-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 20 

3-Klor-5-difluorometoksy-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

-3,5-Diklor-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-trifluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

5-fuorometoksy-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-25 

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

5-Metyl-pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

3-Klor-5-trifluorometyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 30 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [4-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Klor-5-difluorometoksy-pyridin-2-karboksylsyre [4-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [4-(5-amino-6,6-bis-fluorometyl-3-35 

metyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 
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5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-difluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4] oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3-difluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4] oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

3,5-Dimetyl-pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-36-dimetyl-6-trifluorometyl-5 

3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

3-Amino-5-(3-fluorpropoksy)-pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-

6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

3-Amino-5-(2-metoksy-etyl)-5H-pyrrol[2,3-b]pyrazin-2-karboksylsyre [6-((5-

amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-10 

pyridin-2-yl]amid; 

3-Amino-5-triffuorometyl-pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

3-Amino-5-(2,2-difluor-etyl)-5H-pyrrol[2,3-b]pyrazin-2-karboksylsyre [6-(5-

amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-15 

pyridin-2-yl]-amid; 

4-Klor-1-difluorometyl-1H-pyrazole-3-karboksylsyre [6-(5-amino-3,6-dimetyl-6-

tritfuorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

6-Klor-1-(2,2-difluor-etyl)-1H-pyrrol[3,2-b]pyridin-5-karboksylsyre [6-(5-amino-

3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-20 

2-yl]-amid; og 

6-Klor-1-(2-metoksy-etyl)-1H-pyrrol[3,2-b]pyridin-5-karboksylsyre [6(5-amino-

3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-

2-yl]-amid. 

   25 

14. Forbindelse ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, som er 

valgt fra gruppen bestående av:  

5-Brom-pyridin-2-karboksylsyre [6-((R)-5-amino-3-metyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]-

oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

-5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-30 

trifluor-metyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl-amid; 

5-Cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3S,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 35 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3S,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 
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5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [4-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [4-((3S,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Amino-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-5 

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3-6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Klor-4,6-dideuterio-3-trideuteriometyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-

amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-10 

yl]amid; 

5-Brom-3-klor-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Amino-5-(2,2,2-trifluor-etoksy)-pyrazin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R),5-amino-

3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H[1,4]oksazin-3-yl)-pyridin-2-yl]-15 

amid; 

3-Klor-5-cyano-pyridin=2-karboksylsyre [6-((3R, 6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifuorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Metoksy-3-metyl-pyridin 2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 20 

3-Amino-5-(2,2,2-trifluor-etoksy)-pyrazin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-

3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridn-2-

yl]amid; 

3-Amino-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3-6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 25 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3S,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

5-Difluorometoksy-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-

dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-

yl]amid; 30 

3-Klor-5-difluorometoksy-pyridin-2-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-

amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-

pyridin-2-yl]amid; 

3,5-Diklor-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 35 

NO/EP2663561



 

 

10 

5-Fluorometoksy-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-

dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-

yl]amid; 

5-Metyl-pyrazin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 5 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [4-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Klor-5-difluorometoksy-pyridin-2-karboksylsyre [4-((3S,6R)-5-amino-3,6-

dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-

amid; 10 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [4-((R)-5-amino-6,6-bis-fluorometyl-

3-metyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre [5-((R)-5-amino-3-difluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

5-Cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre[6H((S)-5-amino-3-difluorometyl-3,6-15 

dihydro-2H-[1,4] oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

3-Klor-5-cyano-pyridin-2-karboksylsyre [6-((R)-5-amino-3-difluorometyl-3,6-

dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 

3,5-Dimetyl-pyrazin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-

trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid; 20 

3-Amino-5-(3-fluor-propoksy)-pyrazin-2-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-

3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyiridin-

2-yl]amid; 

3-Amino-5-(2-metoksy-etyl)-5H-pyrrol[2,3-b]pyrazin-2-karboksylsyre [6-

((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-25 

yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid: 

3-Amino-5-(2,2-difluor-etyl)-5H-pyrrol[2,3-b]pyrazin-2-karboksylsyre [6-

((3R,6R)-5-amino-3;6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-

yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid; 

4-Klor-1-difluorometyl-1Hpyrazole-3-karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-30 

dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-

amid; 

6-Klor-1-(2,2-difluor-etyl)-1H-pyrrol[3,2-b]pyridin-5-karboksyl [6-((3R,6R)-5-

amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-

pyridin-2-yl]-amid; og 35 
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6-Klor-1-(2-metoksy-etyl)-1H-pyrrol[3,2-b]pyridin-5-karboksylsyre [6-((3R,6R)-

5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-

pyridin-2-yl]-amid 

   

15. Forbindelse ifølge krav 1: som er 5-cyano-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre 5 

[6-((3R,6R)-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-2H-[1,4]oksazin-3-

yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]-amid eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav med 

følgende formel  

 

   10 

16. Forbindelse ifølge krav 1, som er 3-klor-5-trifluorometyl-pyridin-2-

karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-

2H-[1,4]oksazin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav med følgende formel  

 15 

   

17. Forbindelse ifølge krav 1, som er 3-amino-5-trifluorometyl-pyrazin-2-

karboksylsyre [6-((3R,6R)-5-amino-3,6-dimetyl-6-trifluorometyl-3,6-dihydro-

2H-[1,4]oksaziin-3-yl)-5-fluor-pyridin-2-yl]amid eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav med følgende formel  20 

 

   

18. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 17 eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav for bruk som medikament. 

   25 
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19. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 17 eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav for bruk i behandling eller forebygging av 

Alzheimers sykdom eller mild kognitiv svikt. 

   

20. Farmasøytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifølge et hvilket 5 

som helst av kravene 1 til 17 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav som 

aktiv farmasøytisk ingrediens i forbindelse med minst én farmasøytisk 

akseptabel bærer eller tynner. 

   

21. Farmasøytisk kombinasjon omfattende en terapeutisk effektiv mengde av en 10 

forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 17 eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav og en andre legemiddelsubstans, for samtidig eller 

sekvensiell administrering. 
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