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Patentkrav

1. Forbindelse eller et salt derav, representert ved Formel (A) nedenfor: 

5

hvor: 

_______

- - - - - -

er en enkeltbinding eller en dobbeltbinding;

X er -O-, -CH2- eller -CH=;10

Y er -NH- eller -O-;

R1 er hydrogen, fluor, en hydroksygruppe, en cyanogruppe eller en 

aminogruppe;

R2 er hydrogen, fluor, en hydroksygruppe, en cyanogruppe eller en 

aminogruppe;15

R3 er a vinylengruppe, en etynylengruppe, en C6-C14 arylengruppe eller en

monocyklisk eller bicyklisk heteroarylengruppe med minst ett heteroatom valgt fra 

gruppen bestående av N, S og O;

R4 er en binding, en metylengruppe eller en C3-C7 cykloalkylidengruppe;

R5 er en C3-C7 mettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6, en C6-20

C10 umettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6 eller en monocyklisk eller

bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med minst ett heteroatom valgt fra gruppen

bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere R6;

R6 er

halogen,25

en hydroksygruppe,

en cyanogruppe,
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en C1-C6 alkylgruppe som kan ha én eller flere fenoksygruppe som en substituent,

en karbamoylgruppe,

en C1-C6 alkoksykarbonylgruppe,

en monocyklisk eller bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med minst ett 

heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O,5

en monocyklisk eller bicyklisk mettet heterocykloalkylgruppe med minst ett 

heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere av 

enten halogen, hydroksygruppe, karboksylgruppe, eller C1-C6 alkylgruppe som en 

substituent,

en aminogruppe,10

en mono- eller di-(C1-C4 alkyl) aminogruppe som kan ha én eller flere

hydroksygruppe eller fenylgruppe som en substituent,

en C1-C6 alkoksygruppe som kan ha én eller flere av enten halogen, C3-C7 mettet

cykloalkylgruppe eller monocyklisk eller bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med

minst ett heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O som en substituent,15

en benzyloksygruppe som kan ha én eller flere karbamoylgruppe som en substituent,

en C1-C6 alkyltiogruppe,

en C1-C6 alkylsulfonylgruppe, eller

en aminosulfonylgruppe,

når to eller flere R6 er til stede, kan flerheten av R6 være like eller forskjellige.20

2. Forbindelse eller et salt derav ifølge krav 1, hvor i Formel (A), R1 er hydrogen, fluor,

eller en hydroksygruppe;

R2 er hydrogen, fluor eller en hydroksygruppe; og

R3 er en etynylengruppe eller enmonocyklisk eller bicyklisk heteroarylengruppe25

med 1 til 4 av minst én type heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O.

3. Forbindelse eller et salt derav ifølge krav 1 eller 2, hvor i Formel (A), R1 er en 

hydroksygruppe;

R2 er hydrogen eller en hydroksygruppe;30

R3 er en etynylengruppe, eller en monocyklisk heteroarylengruppe med 2 av

minst én type heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O;

R5 er a C3-C7 mettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6, en C6-C10 

umettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6, eller en monocyklisk eller

bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med minst ett heteroatom valgt fra gruppen35

bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere R6; og
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R6 er halogen; en hydroksygruppe; en cyanogruppe; en C1-C6 alkylgruppe som 

kan ha én eller flere fenoksygruppe som en substituent; en karbamoylgruppe; en C1-

C6 alkoksykarbonylgruppe; en monocyklisk eller bicyklisk umettet

heterocykloalkylgruppe med minst ett heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, 

S og O; en monocyklisk eller bicyklisk mettet heterocykloalkylgruppe med minst ett 5

heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere av 

enten halogen, hydroksygruppe, karboksylgruppe eller C1-C6 alkylgruppe som en 

substituent; en aminogruppe; en mono- eller di-(C1-C4 alkyl) aminogruppe som kan 

ha én eller flere hydroksygruppe eller fenylgruppe som en substituent; en C1-C6 

alkoksygruppe som kan ha én eller flere av enten halogen, C3-C7 mettet10

cykloalkylgruppe, eller monocyklisk eller bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med 

minst ett heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O som en substituent;

en benzyloksygruppe som kan ha én eller flere karbamoylgruppe som en substituent; 

en C1-C4 alkyltiogruppe; a C1-C4 alkylsulfonylgruppe; eller et aminosulfonylgruppe

(når to eller flere R6 er til stede, kan flerheten av R6 være like eller forskjellige).15

4. Forbindelse eller et salt derav ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvor, i

Formel (A), R1 er en hydroksygruppe;

R2 er hydrogen eller en hydroksygruppe;

R3 er en etynylengruppe eller en monocyklisk heteroarylengruppe med 2 20

avminst én type heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O;

R5 er en C3-C7 mettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6; en C6-

C10 umettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6, eller en monocyklisk eller

bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med minst ett heteroatom valgt fra gruppen

bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere R6; og25

R6 er fluor; klor; en hydroksygruppe; en cyanogruppe; en C1-C6 alkylgruppe

som kan ha én eller flere fenoksygruppe som en substituent; en karbamoylgruppe; en

C1-C6 alkoksykarbonylgruppe; en pyridinylgruppe; en azetidinylgruppe; em

hydroksyazetidinylgruppe; en tiomorfolinylgruppe; en dioksidtiomorfolinylgruppe; en 

metylpiperazinylgruppe; en hydroksypiperidinylgruppe; en oksopiperidinylgruppe; en30

piperidinylgruppe; en hydroksy pyrrolidinylgruppe; en oksopyrrolidinylgruppe; en

pyrrolidinylgruppe; en karboksylpyrrolidinylgruppe; en fluorpyrrolidinylgruppe; en

morfolinylgruppe; en 9-oksa-3-azabicyklo[3,3,1]nonan-3-ylgruppe; en 3-oksa-8-

azabicyklo[3,2,1]oktan-8-ylgruppe; en aminogruppe; en metylaminogruppe; en

etylaminogruppe; en isopropylaminogruppe; en hydroksyetylaminogruppe; en 35

dimetylaminogruppe; en fenylmetylaminogruppe; en C1-C6 alkoksygruppe som kan 

ha én eller flere av enten halogen, C3-C7 mettet cykloalkylgruppe, eller monocyklisk

NO/EP3103802



4

eller bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med minst ett heteroatom valgt fra 

gruppen bestående av N, S og O som en substituent; en benzyloksygruppe som kan 

ha én eller flere karbamoylgruppe som en substituent; en C1-C4 alkyltiogruppe; en

C1-C4 alkylsulfonylgruppe; eller et aminosulfonylgruppe (når to eller flere R6 er til 

stede, kan flerheten av R6 være like eller forskjellige).5

5. Forbindelse eller et salt derav ifølge kravene 1 til 4, hvor, i Formel (A), R1 er en 

hydroksygruppe;

R2 er en hydroksygruppe;

R3 er en etynylengruppe;10

R4 er en binding;

R5 er en C6-C10 umettet cykloalkylgruppe som kan ha én eller flere R6; eller en

monocyklisk eller bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe med minst ett heteroatom

valgt fra gruppen bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere R6; og

R6 er fluor; klor; en hydroksygruppe; en cyanogruppe; en metylgruppe; en 3-15

fluorpyrrolidinylgruppe; en morfolinylgruppe; en tiomorfolinylgruppe; en 3-

hydroksyazetidinylgruppe; en azetidinylgruppe; en aminogruppe; en N-

metylaminogruppe; en C1-C6 alkoksygruppe som kan ha én eller flere av enten 

halogen eller C3-C7 mettet cykloalkylgruppe som en substituent; eller en C1-C4 

alkyltiogruppe (når to eller flere R6 er til stede, kan flerheten av R6 være like eller 20

forskjellige).

6. Forbindelse eller et salt derav ifølge kravene 1 til 5, hvor i Formel (A), Y er -NH-;

R1 er en hydroksygruppe;

R2 er en hydroksygruppe;25

R3 er en etynylengruppe;

R4 er en binding;

R5 er en fenylgruppe eller en naftylgruppe som kan ha én eller flere R6; eller en

monocyklisk eller bicyklisk umettet heterocykloalkylgruppe som har minst ett 

heteroatom valgt fra gruppen bestående av N, S og O og som kan ha én eller flere R6;30

R6 er fluor; en metylgruppe; en 3-fluorpyrrolidinyl; en 3-hydroksyazetidinyl; 

azetidinyl; en aminogruppe; en N-metylaminogruppe; en C1-C6 alkoksygruppe som 

kan ha én eller flere cyklopropylgruppe; eller en C1-C4 alkyltiogruppe (når to eller 

flere R6 er til stede, kan flerheten av R6 være like eller forskjellige).

35

7. Forbindelse eller et salt derav ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvor

forbindelsen eller et salt derav er minst et medlem valgt fra gruppen bestående av: 4-
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amino-5-[2-(2,6-difluor fenyl)etynyl]-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

4-amino-5-[2-(4-amino-2,6-difluor-fenyl)etynyl]-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

4-amino-5-[2-[2,6-difluor-4-(metylamino)fenyl]etynyl]-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-5

dihydroksy-5-[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

4-amino-5-[2-[2,6-difluor-4-[(3R)-3-fluor pyrrolidin-1-yl]fenyl]etynyl]-7-

[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-

yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

4-amino-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-10

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]-5-[2-(2-etoksy-4,6-difluor-

fenyl)etynyl]pyrrolo[2, 3-d] pyrimidin;

4-amino-5-[2-[2,6-difluor-4-(3-hydroksy azetidin-1-yl)fenyl]etynyl]-7-

[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-

yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;15

4-amino-5-[2-[4-(azetidin-1-yl)-2,6-difluor-fenyl]etynyl]-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-

dihydroksy-5-[(sulfamoylamino)metyl]-tetrahydrofuran-2-yl]pyrrolo[2,3 -d]pyrimidin;

4-amino-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]-5-[2-(2-etoksy-6-fluor-

fenyl)etynyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;20

4-amino-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]-5-[2-(2-fluor-6-propoksy-

fenyl)etynyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

8-[2-[4-amino-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-5-yl]etynyl]-7-25

fluor-4-metyl-2,3-dihydro-1,4-benzoksazin;

4-amino-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-dihydroksy-5-

[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]-5-[2-(2-etylsulfanyl-6-fluor-

fenyl)etynyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

4-amino-5-[2-[2-(cyklopropyl metoksy)-6-fluor-fenyl]etynyl]-7-[(2R,3R,4S,5R)-3,4-30

dihydroksy-5-[(sulfamoylamino)metyl]tetrahydrofuran-2-yl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

4-amino-7-[(1R,2S,3R,4R)-2,3-dihydroksy-4-[(sulfamoylamino)metyl]cyklopentyl]-5-

[2-(2-fluor-6-metylsulfanyl-fenyl)etynyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin;

8-[2-[4-amino-7-[(1R,2S,3R,4R)-2,3-dihydroksy-4-

[(sulfamoylamino)metyl]cyklopentyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-5-yl]etynyl]-7-fluor-4-35

metyl-2,3-dihydro-1,4-benzoksazin;

4-amino-7-[(1R,4R,5S)-4,5-dihydroksy-3-[(sulfamoylamino)metyl]cyklopent-2-en-1-
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yl]-5-[2-(2-etoksy-6-fluor-fenyl)etynyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin; og

4-amino-7-[(1R,4R,5S)-4,5-dihydroksy-3-[(sulfamoylamino)metyl]cyklopent-2-en-1-

yl]-5-[2-(2-fluor-6-metylsulfanyl-fenyl)etynyl]pyrrolo[2,3-d]pyrimidin; og salter av

disse forbindelser.

5

8. NAE-inhibitor omfattende forbindelsen eller et salt derav ifølge hvilket som helst av

kravene 1 til 7, som en aktiv bestanddel.

9. Farmasøytisk preparat omfattende forbindelsen eller et salt derav ifølge hvilket som 

helst av kravene 1 til 7.10

10. Antitumormiddel omfattende forbindelsen eller et salt derav ifølge hvilket som 

helst av kravene 1 til 7.

NO/EP3103802


	Bibliographic data
	Claims

