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Patentkrav

1. En forbindelse med generell formel (I):

5
— H
N=A g N CH,
& N A
R\NAN' I
R1
F
R2
(1)
hvor:
10 R* representerer en gruppe valgt fra:

- C(=0)-(CH,)3-N(H)R?,
- C(=0)-(CR*R?)-N(R®)R’,
- C(=0)-0-(CH;),-N(H)R?,
15 - C(=0)-0-(CR*R®)-0-P(=0)(0OH),,
- C(=0)-0-(CR*R®)-0-C(=0)-R8,
- C(=0)-0-(CR*R®)-0-C(=0)-CH(R®)-NH-C(=0)-R%;

R! representerer en gruppe valgt fra metoksy- og 2,2,2-trifluoretoksy-;

20 R? representerer en gruppe valgt fra:
) * 2 _CH
0=8=0 o~y 07 N\j\ 04\?1 3
CH, \j F CH,

hvor "*" indikerer bindingspunktet til fenylringen som R? er festet til;

25 R3 representerer en gruppe valgt fra:

C;-Ce-alkyl, C3-Cg-cykloalkyl-,
4- til 7-leddet heterocykloalkyl-;
der nevnte gruppe er eventuelt substituert, én eller flere ganger, identisk eller

30 forskjellig, med en gruppe valgt fra:



- OH, -NH,, -N(H)R??, -N(R1®)R!, -O-P(=0)(0OH),;
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R* og R®, uavhengig av hverandre, representerer en gruppe valgt fra et hydrogen-

5 atom og en C;-Cz-alkylgruppe,

eller

R* og R®, sammen med karbonatomet til hvilket de er bundet, danner en C;3-Cg-

cykloalkylring;
R® representerer et hydrogenatom eller en C;-Cs-alkylgruppe;
10 R’ representerer et hydrogenatom eller en gruppe -C(=0)R?;

R® representerer en gruppe valgt fra:

C1—C6—a|kyl, C3'C5'CYk|0a|kYI‘,
4- til 7-leddet heterocykloalkyl-;

15 der nevnte gruppe er eventuelt substituert, én eller flere ganger, identisk eller

forskjellig, med en gruppe valgt fra:
- OH, -NH,, -N(H)R', -N(R'®)R'* -O-P(=0)(OH),;

20 R® representerer en gruppe

H\N,R
12
R \ ) L33
(CHy),
eller R® representerer en gruppe valgt fra:
25
NH, NH,
HSC\H wE **
CH ’
3 H,C CH,
hvor "**" indikerer bindingspunktet til karbonylgruppen som R9 er festet til;
R og R!!, uavhengig fra hverandre, representerer en gruppe valgt fra et
30 hydrogenatom og en C;-Cs-alkylgruppe, eller

R og R, sammen med nitrogenatomet til hvilket de er bundet, danner en 4- til 7-

leddet heterocykloalkylring;
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R!2 representerer en gruppe valgt fra et hydrogenatom, -OH, -NR*°R*?, -NH-
C(=NH)-NH;
n er et heltall pd 0, 1, 2, 3 eller 4;

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.
2. En forbindelse ifglge krav 1, hvor:
R” representerer en gruppe valgt fra:
- C(=0)-(CH,)35-N(H)R?,
- C(=0)-0-(CR*R*)-0-C(=0)-R8,

- C(=0)-0-(CR*R?)-0-C(=0)-CH(R®)-NH-C(=0)-R°.

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

3. En forbindelse ifglge krav 1, hvor:

R representerer en gruppe:

- C(=0)-0-(CR*R®)-0-C(=0)-R8,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

4. En forbindelse ifglge krav 1, 2 eller 3, hvor:

R! representerer en metoksygruppe,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

5. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvor:

R? representerer en -S(=0),CHs-gruppe,
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eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

6. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor:

R3 representerer en C;-Cs-alkylgruppe,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

7. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvor:

R? representerer et hydrogenatom eller en C;-Cs-alkylgruppe, og

R> representerer et hydrogenatom,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

8. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor:

R® representerer et hydrogenatom eller en metylgruppe,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.
9. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvor:
R® representerer en gruppe valgt fra:
C,-Cg-alkyl, substituert én eller flere ganger, identisk eller forskjellig, med en
gruppe valgt fra: -NH,, -N(H)R®?, -N(R'%)R!!,
4- til 7-leddet heterocykloalkyl-, eventuelt substituert, én eller flere ganger,
identisk eller forskjellig, med en gruppe valgt fra:

- NH,, -N(H)R'?, -N(R!%)R%?,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.
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10. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvor:

R® representerer en gruppe valgt fra:

NH, NH, NH, NH,
)** %+ HSC ¥ -
H ' HC ™ : _
CH, H,C” “CH,
NH, /\)NHz NH,
HO\) 0 HO o HzN\/\) _—
NH, NH

hvor "**" indikerer bindingspunktet til karbonylgruppen som R® er festet til,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

11. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvor:

R!% og R!!, uavhengig av hverandre, representerer en gruppe valgt fra et

hydrogenatom og en C;-Cs-alkylgruppe,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

12. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 11, hvor:

R!2 representerer en gruppe -NR!°R?,

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

13. En forbindelse ifglge krav 1, som er valgt fra gruppen bestdende av:
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({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]karbamoyl}oksy)metylpiperidin-
4-karboksylat-trifluoracetat,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)metyl-L-valinat-
hydroklorid,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)metyl-L-
leucinat-hydroklorid,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)metyl-N-metyl-
L-valinat-hydroklorid,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)metyl-3-metyl-
L-valinat-hydroklorid,

(fosfonooksy)metyl [6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamat,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]karbamoyl}oksy)metyl-3-metyl-
L-isovalinat-hydroklorid,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)metyl-3-amino-
2,2-dimetylpropanoat-trifluoracetat,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]lkarbamoyl}oksy)metyl-L-lysyl-L-
valinat-dihydroklorid,
(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]lkarbamoyl}oksy)etyl L-lysyl-L-
valinat-dihydroklorid (blanding av 2 epimerer),
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]lkarbamoyl}oksy)metyl-L-valyl-L-
valinat-hydroklorid,
(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)etyl-L-valyl-L-

valinat-hydroklorid (blanding av 2 epimerer),
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(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)etyl-L-valinat-
hydroklorid (blanding av 2 epimerer),
(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]lkarbamoyl}oksy)etyl-3-metyl-L-
valinat-hydroklorid (blanding av 2 epimerer),

(1 R eller 15)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]karbamoyl}oksy)-
etyl-3-metyl-L-valinat-hydroklorid (enkelt stereoisomer A),

(1 S eller 1R)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]karbamoyl}oksy)-
etyl-3-metyl-L-valinat-hydroklorid (enkelt stereoisomer B),
(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]lkarbamoyl}oksy)etyl-L-
isoleucinat-hydroklorid (blanding av 2 epimerer),

(1S eller 1R)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}-
oksy)etyl-L-isoleucinat-hydroklorid (enkelt sterecisomer B),

(1R eller 1S)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]lkarbamoyl}oksy)-
etyl-L-isoleucinat-hydroklorid (enkelt stereocisomer A),
N-[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl]-N-[2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]-4-(metylamino)butanamid-
trifluoracetat,
N-[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl]-N-[2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]-4-(metylamino)butanamid-
hydroklorid,
(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)-2-metylpropyl-
3-metyl-L-valinat-hydroklorid (blanding av 2 epimerer),

(1R eller S)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]karbamoyl}oksy)-2-
metylpropyl-L-valinat-hydroklorid (enkelt stereocisomer A),

(1S eller R)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl]karbamoyl}oksy)-2-

metylpropyl-L-valinat-hydroklorid (enkelt stereocisomer B),
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(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)-2-metylpropyl-
L-valinat-hydroklorid (blanding av 2 epimerer),
(1RS)-1-({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamoyl}oksy)-2-metylpropyl-
2-metylalaninat-hydroklorid (blanding av 2 epimerer),
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][4-(metylsulfonyl)-2-(2,2,2-trifluoretoksy)fenyl]karbamoyl}oksy)-
metyl 3-metyl-L-valinat-hydroklorid,
({[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]amino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyridin-2-yl][4-(metylsulfonyl)-2-(2,2,2-trifluoretoksy)fenyl]karbamoyl}oksy)-
metyl L-valinat-hydroklorid,
[({4-[(3-fluorazetidin-1-yl)karbonyl]-2-(2,2,2-trifluoretoksy)fenyl}[6-(4-{[(2R)-2-
(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]triazolo[1,5-a]pyridin-2-yllkarbamoyl)-
oksy]metyl-3-metyl-L-valinat-hydroklorid,
2-(metylamino)etyl[6-(4-{[(2R)-2-(4-fluorfenyl)propanoyl]lamino}fenyl)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pyridin-2-yl][2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyllkarbamat-
hydroklorid,
(2R)-2-(4-fluorfenyl)-N-[4-(2-{[2-metoksy-4-(metylsulfonyl)fenyl](N-metylglycyl)-
amino}[1,2,4]triazolo[1,5-a]pyridin-6-yl)fenyl]propanamid-trifluoracetat;

eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, eller en blanding av

de samme.

14. En forbindelse ifglge hvilket som helst av kravene 1 til 13, eller en tautomer, et N-
oksid, et hydrat, et solvat, eller et salt derav, spesielt et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, eller en blanding av de samme, for anvendelse ved behandling eller profylakse av

en sykdom.

15. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge hvilket som helst av
kravene 1 til 13, eller en tautomer, et N-oksid, et hydrat, et solvat eller et salt derav,
spesielt et farmasgytisk akseptabelt salt derav, eller en blanding av de samme, og et

farmasgytisk akseptabelt fortynningsmiddel eller baerer.

16. Forbindelse til anvendelse ifglge krav 14, hvor nevnte sykdom er en sykdom med
ukontrollert cellevekst, proliferasjon og/eller overlevelse, en uhensiktsmessig cellulaer
immunrespons eller en uhensiktsmessig cellulaer inflammatorisk respons, spesielt hvor

den ukontrollerte cellevekst, proliferasjon og/eller overlevelse, uhensiktsmessige
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cellulaere immunrespons eller uhensiktsmessige cellulaere inflammatoriske respons er
mediert av Mps-1, mer spesielt hvor sykdommen av ukontrollert cellevekst, proliferasjon
og/eller overlevelse, uhensiktsmessige cellulaere immunrespons eller uhensiktsmessige
cellulzere inflammatoriske respons er en hemotologisk tumor, en fast tumor og/eller
metastaser derav, f.eks. leukemier og myelodysplastisk syndrom, ondartede lymfomer,
hode- og nakke-tumorer, inkludert hjernesvulster og hjernemetastaser, tumorer i toraks,
inkludert ikke-smacellete og smacellete lungetumorer, gastrointestinale tumorer,
endokrine tumorer, bryst- og andre gynekologiske tumorer, urologiske svulster inkludert

nyre-, blaere- og prostatatumorer, hudtumorer og sarkomer og/eller metastaser derav.



