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Patentkrav 

 

1. En forbindelse representert med den generelle formelen (I) eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav: 5 

 

hvor 

W, X og Y hver uavhengig representerer et nitrogenatom, C-H, C-F eller C-Cl, 

Z representerer et nitrogenatom, C-H, C-F, C-Cl, C-C1-C6 alkyl eller C-C1-

C6 alkoksygruppe, 10 

R1 representerer en gruppe representert med den følgende formelen (II-1) eller 

(II-2): 

 

hvor i formelen (II-1), 

Q representerer et nitrogenatom, C-H eller C-F, 15 

T representerer et nitrogenatom eller C-H, 

U representerer et nitrogenatom eller C-H, og 

R6 representerer et halogenatom, en C1-C6 alkylgruppe, en C3-

C6 sykloalkylgruppe, en cyanogruppe eller en trifluormetoksygruppe, og 

i formelen (II-2), 20 

V representerer et svovelatom eller et oksygenatom, og 

R7 representerer en C1-C6 alkylgruppe, 

R2 representerer et hydrogenatom, et halogenatom, en C1-C6 alkylgruppe, en C1-

C6 alkoksygruppe, eller en cyanogruppe, 

R3 representerer et hydrogenatom eller en C1-C6 alkylgruppe, 25 

R4 representerer et hydrogenatom, et halogenatom eller en C1-C6 alkylgruppe, og 

R5 representerer et hydrogenatom eller en gruppe representert ved den følgende 

formelen (III-1), (III-2), (III-3) eller (III-4): 
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 2 

 

hvor i formelen (III-1), 

R8 og R12 hver uavhengig representerer et hydrogenatom eller et deuteriumatom, 

R9 representerer et hydrogenatom, et halogenatom eller en C1-C6 alkoksygruppe, 

R10 representerer et hydrogenatom, en C1-C6 alkylgruppe eventuelt substituert 5 

med en heterosykloalkylgruppe, eller en C1-C6 alkoksygruppe eventuelt substituert 

med en heterosykloalkylgruppe eventuelt substituert med en C1-C6 alkylgruppe, og 

R11 representerer et hydrogenatom, en C1-C6 alkoksygruppe, eller en deuterium-

substituert C1-C6 alkoksygruppe, 

i formelen (III-2), 10 

R13 representerer en C1-C6 alkylgruppe eventuelt substituert med en 

heterosykloalkylgruppe, eller en heterosykloalkylgruppe, 

i formelen (III-3), 

R14 representerer et hydrogenatom eller en C1-C6 alkylgruppe, 

R15 representerer et hydrogenatom, en C1-C6 alkylgruppe, eller en C1-15 

C6 alkoksygruppe, og 

R16 representerer et hydrogenatom eller et halogenatom, og 

i formelen (III-4), 

R17 representerer en C1-C6 alkoksygruppe, og 

R18 representerer en C1-C6 alkoksygruppe. 20 

 

2. Forbindelse ifølge krav 1, som er N-[4-(2-amino-5-{4-[(2R)-1,4-dioksan-2-

ylmetoksy]-3-metoksyfenyl}pyridin-3-yl)fenyl]-5-(4-metylfenyl)-4-okso-1-(tetrahydro-

2H-pyran-4-ylmetyl)-1,4-dihydropyridin-3-karboksamid representert ved den følgende 

formelen: 25 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

3. Forbindelse ifølge krav 1, som er N-[4-(2-amino-5-{4-[(2S)-1,4-dioksan-2-

ylmetoksy]-3-metoksyfenyl}pyridin-3-yl)fenyl]-5-(4-metylfenyl)-4-okso-1-(tetrahydro-30 
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2H-pyran-4-ylmetyl)-1,4-dihydropyridin-3-karboksamid representert ved den følgende 

formelen: 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  5 

4. Forbindelse ifølge krav 1, som er N-{4-[2-amino-5-(3,4-dimetoksyfenyl)pyridin-3-yl] 

fenyl}-5-(4-metylfenyl)-4-okso-1-(tetrahydro-2H-pyran-4-ylmetyl)-1,4-dihydropyridin-3-

karboksamid representert ved den følgende formelen: 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 10 

  

5. Forbindelse ifølge krav 1 som, er N-[4-(2-amino-5-{4-[(2R)-1,4-dioksan-2-

ylmetoksy]-3-metoksyfenyl}pyridin-3-yl)-3-fluorfenyl]-5-metyl-4'-okso-1'-(tetrahydro-

2H-pyran-4-ylmetyl)-1',4'-dihydro-2,3'-bipyridin-5'-karboksamid representert ved den 

følgende formelen: 15 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

6. Forbindelse ifølge krav 1, som er valgt fra gruppen bestående av: 

N-[4-(2-amino-5-{4-[(2S)-1,4-dioksan-2-ylmetoksy]-3-metoksyfenyl}pyridin-3-20 

yl)-3-fluorfenyl]-5-metyl-4'-okso-1'-(tetrahydro-2H-pyran-4-ylmetyl)-1',4'-

dihydro-2,3'-bipyridin-5'-karboksamid representert ved den følgende formelen: 
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 4 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; 

N-{4-[2-amino-5-(1-etyl-1H-pyrazol-4-yl)pyridin-3-yl]-3-fluorfenyl}-5-(4-

metylfenyl)-4-okso-1-(tetrahydro-2H-pyran-4-ylmetyl)-1,4-dihydropyridin-3-

karboksamid representert ved den følgende formelen: 5 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; 

N-(4-{2-amino-5-[1-(tetrahydro-2H-pyran-4-yl)-1H-pyrazol-4-yl] pyridin-3-yl}-3-

fluorfenyl)-5-(4-metylfenyl)-4-okso-1-(tetrahydro-2H-pyran-4-ylmetyl)-1,4-

dihydropyridin-3-karboksamid representert ved den følgende formelen: 10 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; 

N-[6-(2-amino-5-{4-[(2R)-1,4-dioksan-2-ylmetoksy]-3-metoksyfenyl}pyridin-3-

yl)pyridazin-3-yl]-5-(5-metyltiofen-2-yl)-4-okso-1-(tetrahydro-2H-pyran-4-

ylmetyl)-1,4-dihydropyridin-3-karboksamid representert ved den følgende 15 

formelen: 
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; og 

N-[6-(2-amino-5-{3-metoksy-4-[2-(morfolin-4-yl)etoksy]fenyl}pyridin-3-

yl)pyridazin-3-yl]-5-(4-metylfenyl)-4-okso-1-(tetrahydro-2H-pyran-4-ylmetyl)-

1,4-dihydropyridin-3-karboksamid representert ved den følgende formelen: 5 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

7. Hydrobromid, nitrat, sulfat, fosfat, metansulfonat, etansulfonat, benzensulfonat eller p-

toluensulfonat av en forbindelse ifølge krav 2. 10 

  

8. Metansulfonat av en forbindelse ifølge krav 4. 

  

9. Metansulfonat, fosfat, naftalen-1,5-disulfonat eller sulfat av en forbindelse ifølge krav 

5. 15 

  

10. Krystall av et metansulfonat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks 

ved diffraksjonsvinkler 2θ = 3,74, 7,56, 8,96, 11,38, 12,36, 14,78, 15,60, 16,16, 18,70 

og 24,10 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 20 

  

11. Krystall av et hydrobromid ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,84, 7,72, 9,40, 11,62, 14,92, 15,48, 16,70, 18,88, 19,32 og 

24,40 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 25 

  

12. Krystall av et nitrat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,82, 7,66, 9,28, 9,52, 11,54, 15,26, 15,54, 16,62, 19,24 og 
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24,56 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

13. Krystall av et sulfat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,74, 7,56, 8,92, 9,58, 11,36, 12,38, 14,68, 15,64, 16,06 og 5 

24,38 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

14. Krystall av et fosfat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,74, 7,56, 8,80, 9,56, 11,34, 14,56, 15,74, 23,68, 24,34 og 10 

24,68 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

15. Krystall av etansulfonat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 6,72, 7,90, 12,02, 13,40, 16,90, 17,88, 19,00, 19,80, 21,26 og 15 

24,18 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

16. Krystall av et benzensulfonat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks 

ved diffraksjonsvinkler 2θ = 9,22, 10,60, 10,82, 11,10, 13,40, 15,78, 17,50, 18,66, 20 

21,02 og 26,10 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber 

Kα-stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

17. Krystall av et p-toluensulfonat ifølge krav 7, hvor krystallet har karakteristiske peaks 

ved diffraksjonsvinkler 2θ = 4,18, 5,12, 13,44, 14,98, 16,96, 17,44, 18,92, 19,72, 20,16 25 

og 23,04 i en pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

18. Krystall av et fosfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 4,28, 8,42, 8,64, 10,54, 12,72, 13,48, 15,90, 17,00. 17.46 og 30 

21.26 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

19. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,66, 6,42, 7,32, 9,76, 11,00, 12,88, 18,42, 19,62, 20,54 og 35 

24,22 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  

NO/EP3168219



 7 

20. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,64, 6,40, 7,32, 9,76, 17,38, 18,42, 19,64, 20,56, 22,90 og 

24,20 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  5 

21. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,64, 6,40, 7,30, 9,76, 17,34, 18,38, 19,34, 20,56, 21,52 og 

22,94 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  10 

22. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,62, 6,38, 7,28, 9,74, 17,30, 18,36, 19,54, 20,52, 22,86 og 

24,14 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  15 

23. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,64, 6,40, 7,30, 9,76, 12,86, 18,40, 19,62, 20,54, 22,92 og 

24,20 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  20 

24. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 3,64, 6,36, 7,30, 18,36, 19,04, 19,42, 19,70, 20,12, 20,42 og 

21,32 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber Kα-

stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  25 

25. Krystall av et sulfat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske peaks ved 

diffraksjonsvinkler 2θ = 5,62, 7,18, 9,22, 10,36, 15,56, 16,40 og 20,86 i et 

pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber-Kα-stråling. 

(bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  30 

26. Krystall av et naftalen-1,5-disulfonat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske 

peaks ved diffraksjonsvinkler 2θ = 6,14, 6,98, 11,24, 14,84, 17,48, 19,54, 20,94, 22,38, 

23,20 og 24,70 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber 

Kα-stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 

  35 

27. Krystall av et naftalen-1,5-disulfonat ifølge krav 9, hvor krystallet har karakteristiske 

peaks ved diffraksjonsvinkler 2θ = 9,24, 9,58, 14,00, 14,46, 16,70, 17,02, 18,22, 20,24, 

21,64 og 25,52 i et pulverrøntgendiffraksjonsmønster oppnådd ved bestråling med kobber 

Kα-stråling (bølgelengde λ = 1,54 Ångstrøm). 
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28. Axl-inhibitor omfattende en forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

29. Farmasøytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifølge et hvilket som helst av 5 

kravene 1 til 6, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav og en farmasøytisk akseptabel 

bærer. 

  

30. Medikament omfattende en forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav som en aktiv ingrediens. 10 

  

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

akseptabelt salt derav, en farmasøytisk sammensetning ifølge krav 29 eller et 

medikament ifølge krav 30 for bruk i terapi. 

  15 

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

akseptabelt salt derav, en farmasøytisk sammensetning ifølge krav 29 eller et 

medikament ifølge krav 30 for bruk i behandlingen av en hyperproliferativ sykdom. 

  

33. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, eller et farmasøytisk 20 

akseptabelt salt derav, en farmasøytisk sammensetning ifølge krav 29 eller et 

medikament ifølge krav 30 for bruk i behandlingen av kreft, forebygging av 

kreftmetastase, å overvinne legemiddelresistens av en kreft, eller inhibering av å få 

medikamentresistens av en kreft. 

  25 

34. Forbindelse, farmasøytisk sammensetning eller medikament for bruk i behandlingen 

av kreft, forebygging av kreftmetastase, å overvinne legemiddelresistens av en kreft, 

eller inhibering av å få medikamentresistens av en kreft ifølge krav 33, hvor kreften er 

valgt fra brystkreft, tykktarmskreft, prostatakreft, lungekreft, magekreft, eggstokkreft, 

kreft i endometrium, nyrekreft, hepatocellulær kreft, skjoldbruskkjertelkreft, livmorkreft, 30 

spiserørskreft, plateepitelkreft, leukemi, osteosarkom, melanom, glioblastom, 

neuroblastom og kreft i bukspyttkjertelen. 
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