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Patentkrav 

1. Forbindelse av formel (I) 

 

hvor: 

◊ A representerer gruppen   5 

hvor 1 er bundet til W-gruppen og 2 er bundet til fenylringen, hvor: 

 - E representerer en furyl-, tienyl- eller pyrrolylring, 

 - X1, X3, X4 og X5 representerer uavhengig av hverandre et karbonatom 

eller et nitrogenatom, 

 - X2 representerer en C-R21-gruppe eller et nitrogenatom og 10 

 - ⃝ betyr at ringen er aromatisk, 

◊ R1 representerer et halogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)-alkylgruppe, 

en lineær eller forgrenet (C2-C6)-alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-C6)-

alkynylgruppe, en lineær eller forgrenet (C1-C6)-polyhaloalkylgruppe, en 

hydroksygruppe, en hydroksy(C1-C6)-alkylgruppe, en lineær eller forgrenet (C1-15 

C6)alkoksygruppe, -S-(C1-C6)alkyl, en cyanogruppe, en nitrogruppe, -alkyl(C0-C6)-

NR11R11’, -O-alkyl(C1-C6)-NR11R11’, -O-alkyl(C1-C6)-R12, -C(O)-OR11, -O-C(O)-R11, -C(O)-

NR11R11’, -NR11-C(O)-R11’, -NR11-C(O)-OR11’, -alkyl(C1-C6)-NR11-C(O)-R11’, -SO2-NR11R11’, -

SO2-alkyl(C1-C6), 

◊ R2, R3, R4 og R5 representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom, et 20 

halogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, en lineær eller forgrenet 

(C2-C6)alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkynylgruppe, en lineær eller 

forgrenet (C1-C6)polyhaloalkyl, en hydroksygruppe, en hydroksy(C1-C6)alkylgruppe, en 

lineær eller forgrenet (C1-C6)alkoksygruppe, en –S-(C1-C6)alkylgruppe, en cyanogruppe, 

en nitrogruppe, -alkyl(C0-C6)-NR11R11’, -O-alkyl(C1-C6)-NR11R11’, -O-alkyl(C1-C6)-R12, -25 

C(O)-OR11, -O-C(O)-R11, -C(O)-NR11R11’, -NR11-C(O)-R11’, -NR11-C(O)-OR11’, -alkyl(C1-C6)-

NR11-C(O)-R11’, -SO2-NR11R11’ eller –SO2-alkyl(C1-C6) 

eller substituentene av paret (R1,R2) danner sammen med karbonatomer som bærer 

dem, en aromatisk eller ikke-aromatisk ring bestående av fra 5 til 7 ringledd, hvilke kan 

inneholde fra 1 til 3 heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, idet det er 30 
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underforstått at den resulterende ring kan være substituert med fra 1 til 2 grupper 

valgt fra halogen, lineær eller forgrenet (C1-C6)alkyl, -alkyl(C0-C6)-NR11R11’, -NR13R13’, -

alkyl(C0-C6)-Cy1 eller okso, 

◊ R6 og R7 representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom, et 

halogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylguppe, en lineær eller forgrenet (C2-5 

C6)alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkynylgruppe, en lineær eller 

forgrenet (C1-C6)polyhaloalkyl, en hydroksygruppe, en lineær eller forgrenet (C1-

C6)alkoksygruppe, en –S-(C1-C6)alkylgruppe, en cyanogruppe, en nitrogruppe, -alky(C0-

C6)-NR11R11’, -O-Cy1, -alkyl(C0-C6)-Cy1, alkenyl(C2-C6)-Cy1, alkynyl(C2-C6)-Cy1, -O-alkyl(C1-

C6)-R12, -C(O)-OR11, -O-C(O)-R11, -C(O)-NR11R11’, -NR11-C(O)-R11’, -NR11-C(O)-OR11’, -10 

alkyl(C1-C6)-NR11-C(O)-R11’, -SO2-NR11R11’, -SO2-alkyl(C1-C6), 

eller substituentene av paret (R6,R7), når kondensert på to hosliggende karbonatomer, 

danner sammen med karbonatomene som bærer dem, en aromatisk eller ikke-

aromatisk ring som består av 5 til 7 ringelementer, som kan inneholde fra 1 tikl 3 

heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, hvor det er underforstått at den 15 

resulterende ring kan være substituert av en gruppe valgt fra en lineær eller forgrenet 

(C1-C6)alkyl-gruppe, -NR13R13’, -alkyl(C0-C6)-Cy eller en okso, 

◊ W representerer en –CH2-gruppe, en –NH-gruppe eller et oksygenatom, 

◊ R8 representerer et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C8) 

alkylgruppe, en –CHRaRb-gruppe, en arylgruppe, en heteroarylgruppe, en arylalkyl(C1-20 

C6)-gruppe eller en heteroarylalkyl(C1-C6)-gruppe, 

◊ R9 representerer et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 

en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-

C6)alkynylgruppe, -Cy2, -alkyl(C1-C6)-Cy2, -alkenyl(C2-C6)-Cy2, -alkynyl(C2-C6)-Cy2, -Cy2-

Cy3, -alkynyl(C2-C6)-O-Cy2, -Cy2-alkyl(C0-C6)-O-alkyl(C0-C6)-Cy3, et halogenatom, en 25 

cyanogruppe, -C(O)-R15 eller –C(O)-NR15R15, 

◊ R10 representerer et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-

C6)alkylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet 

(C2-C6)alkynylgruppe, en arylalkyl(C1-C6)-gruppe, en cykloalkylalkyl(C1-C6)-gruppe, en 

lineær eller forgrenet (C1-C6)polyhaloalkyl, -alkyl(C1-C6)-O-Cy4, 30 

eller substituentene av paret (R9, R10), når kondensert på to tilstøtende karbonatomer, 

danner sammen med karbonatomene som bærer dem, en aromatisk eller ikke-

aromatisk ring bestående av fra 5 til 7 ringelementer som kan inneholde fra 1 til 3 

heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, 

◊ R11 og R11’ representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom, en lineær 35 

eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 

eller substituentene av paret (R11,R11’) danner sammen med nitrogenatomet som 

bærer dem, en aromatisk eller ikke-aromatisk ring bestående av fra 5 til 7 
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ringelementer som kan inneholde, i tillegg til nitrogenatomene, fra 1 til 3 

heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, hvor det er underforstått at det 

aktuelle nitrogenatomet kan være substituert med en gruppe som representerer et 

hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 

◊ R12 representerer Cy5, Cy5-alkyl(C0-C6)-O-alkyl(C0-C6)-O-alkyl(C0-C6)-Cy6, Cy5-5 

alkyl(C0-C6)-Cy6, -Cy5-alkyl(C0-C6)-NR11-alkyl(C0-C6)-Cy6, -Cy5-Cy6-O-alkyl(C0-C6)-Cy7, -

C(O)-NR11R11’, -NR11R11’, -OR11, -NR11-C(O)-R11’, -O-alkyl(C1-C6)-OR11, -SO2-R11, -C(O)-

OR11, eller –NH-C(O)-NH-R11, 

◊ R13, R13’, R15, R15’ representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom eller 

en eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 10 

◊ R14 representerer et hydrogenatom, en hydroksygruppe eller en hydroksy(C1-

C6)alkylgruppe, 

◊ R21 representerer et hydrogenatom, et halogenatom, en lineær eller forgrenet 

(C1-C6)alkylgruppe eller en cyanogruppe, 

◊ Ra representerer et hydrogenatom eller en lineær eller forgrenet (C1-15 

C6)alkylgruppe, 

◊ Rb representerer en –O-C(O)-O-Rc-gruppe, en –O-C(O)-NRcRc’-gruppe eller en –

O-P(O)(ORc)2-gruppe, 

◊ Rc og Rc’ representerer, uavhengig av hverandre, et hydrogenatom, en lineær 

eller forgrenet (C1-C8)alkylgruppe, en cykloalkylgruppe, en (C1-C6)alkoksy(C1-20 

C6)alkylgruppe, en (C1-C6)alkoksykarbonyl(C1-C6)alkyl-gruppe, 

eller substituentene av paret (Rc,Rc’) danner sammen med nitrogenatomet som bærer 

dem, en ikke-aromatisk ring bestående av fra 5 til 7 ringelementer, som kan inneholde 

i tillegg til nitrogenatomet, fra 1 til 3 heteroatomer valgt fra oksygen og nitrogen, idet 

det er underforstått at det aktuelle nitrogenet kan være substituert med en gruppe 25 

som representerer en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 

◊ Cy1, Cy2, Cy3, Cy4, Cy5, Cy6 og Cy7 representerer, uavhengig av hverandre, en 

cykloalkylgruppe, en heterocykloalkylgruppe, en arylgruppe eller en heteroarylgruppe, 

◊ n er et heltall lik 0 eller 1, 

idet det er underforstått at: 30 

- «aryl» betyr en fenyl-, naftyl-, bifenyl-, indanyl- eller indenyl-gruppe, 

- «heteroaryl» betyr enhver mono- eller bi-cyklisk gruppe bestående av fra 5 til 

10 ringelementer og som har minst en aromatisk enhet og som inneholder fra 1 til 3 

heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, 

- «cykloalkyl» betyr enhver mono- eller bi-cyklisk ikke-aromatisk karbocyklisk 35 
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gruppe som inneholder fra 3 til 10 ringelementer, 

- «heterocykloalkyl» betyr enhver mono- eller bi-cyklisk ikke-aromatisk 

karbocyklisk gruppe som inneholder fra 3 til 10 ringelementer og som inneholder fra 1 

til 3 heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, som kan inneholde 

kondenserte, brodannende eller spiro ringsystemer, 5 

idet det er mulig for aryl-, heteroaryl-, cykloalyl- og heterocukloalkyl-gruppene således 

definert og alkyl-, alkenyl-, alkynyl-alkoksy-gruppene å være substituert med fra 1 til 4 

grupper valgt fra eventuelt substituerte lineære eller forgrenete (C1-C6)alkyl, eventuelt 

substituerte lineære eller forgrenete (C2-C6)alkenyl, eventuelt substituerte lineære 

eller forgrenete (C2-C6)alkynyl, eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-10 

C6)alkoksy, eventuelt substituert (C1-C6)alkyl-S-, hydroksy, okso (eller N-oksyd hvor 

passende), nitro, cyano, -C(O)-OR’, -C(O)-NR’R’’, -O-C(O)-N-R’R’’, -NR’R’’, -(C=NR’)-OR’’, 

-O-P(O)(OR’)2, -O-P(O)(O-M+)2, lineær eller forgrenet (C1-C6)polyhaloalkyl, 

trifluormetoksy, halogen, eller en aldoheksose av formel: 

eller        15 

hvor hver R’ er uavhengig; 

idet det er underforstått at R’ og R’’ uavhengig av hverandre representerer et 

hydrogenatom eller en eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe 

og M+ representerer et farmasøytisk akseptabelt monovalent kation, 

med det forbehold at ikke kan representere , 20 

deres enantiomerer, diastereomerer og atropisomerer og addisjonssalter derav med 

en farmasøytisk akseptabel syre eller base. 

2. Forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, hvor: 

◊ henholdsvis R1 og R2 representerer uavhengig av hverandre et halogenatom, en 

lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, en hydroksygruppe, en lineær eller forgrenet 25 

(C1-C6)alkoksygruppe 

eller substituentene av paret (R1,R2) danner sammen med karbonatomene som bærer 

dem, en aromatisk ring bestående av fra 5 til 7 ringelementer, som kan inneholde fra 1 

til 3 nitrogenatomer, 
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◊ R3 representerer et hydrogenatom, et halogenatom, en lineær eller forgrenet 

(C1-C6)alkylgruppe, en hydroksygruppe, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkoksygruppe 

eller –O-alkyl(C1-C6)-NR11R11’, 

◊ R4 og R5 representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom, et 

halogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, en hydroksygruppe, en 5 

lineær eller forgrenet (C1-C6)lakoksygruppe, 

◊ R6 og R7 representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom, et 

halogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, en lineær eller forgrenet 

(C1-C6)polyhaloalkylgruppe, en hydroksygruppe, en lineær eller forgrenet (C1-

C6)alkoksygruppe, en cyanogruppe, en nitrogruppe, -alkyl(C0-C6)-NR11R11’, -alkyl(C0-C6)-10 

Cy1, -O-alkyl(C1-C6)-R12 eller –C(O)-NR11R11’, 

◊ R8 representerer et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C8)alkylgruppe 

eller en CHRaRb-gruppe, 

◊ R9 representerer et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 

en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-15 

C6)alkynylgruppe, -Cy2 eller et halogenatom, 

◊ R10 representerer et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-

C6)alkylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkenylgruppe, en lineær eller 

forgrenet (C2-C6)alkynylgruppe, en arylalkyl(C1-C6)-gruppe, en cykloalkylalkyl(C1-C6)-

gruppe, en lineær eller forgrenet (C1-C6)polyhaloalkyl-gruppe eller –alkyl(C1-C6)-O-Cy4, 20 

eller substituentene av paret (R9,R10), når kondensert til to hosliggende karbonatomer, 

danner sammen med karbonatomene som bærer dem, en ikke-aromatisk ring 

bestående av fra 5 til 7 ringelementer, hvilke kan inneholde fra 1 til 3 heteroatomer 

valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, 

◊ R11 og R11’ representerer uavhengig av hverandre et hydrogenatom, en lineær 25 

eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe 

eller substituentene av paret (R11,R11’) danner sammen med nitrogenatomet som 

bærer dem, en ikke-aromatisk ring bestående av fra 5 til 7 ringelementer som kan 

inneholde i tillegg til nitrogenatomet, fra 1 til 3 heteroatomer valgt fra oksygen og 

nitrogen, hvor det er underforstått at det aktuelle nitrogenet kan være substituert 30 

med en gruppe som representerer en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 

◊  R12 representerer –Cy5 eller –Cy5-alkyl(C0-C6)-Cy6, 

◊ W representerer en –NH-gruppe eller et oksygenatom, 

hvor det er mulig for aryl-, heteroaryl-, cykloalkyl- og heterocykloalkyl-gruppene slik 

definert og alkyl-, alkenyl-, alkynyl-, alkoksy-gruppene å være substituert med fra 1 til 4 35 

grupper valgt fra eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkyl, eventuelt 
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substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkoksy, hydroksy, okso (eller N-oksyd hvor 

passende), -C(O)-OR’, -C(O)-NR’R’’, -O-C(O)-NR’R’’, -NR’R’’, -O-P(O)(OR’)2, -O-P(O)(O-

M+)2, lineær eller forgrenet (C1-C6)polyhaloalkyl, halogen, eller en aldoheksose av 

formel: 

 eller  5 

hvor hver R’ er uavhengig; 

idet det er underforstått at R’ og R’’ uavhengig av hverandre representerer et 

hydrogenatom eller en eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe 

og M+ representerer et farmasøytisk akseptabelt monovalent kation. 

3. Forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, hvor n er et heltall lik 1. 10 

 

4. Forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, som er en forbindelse av formel (I-a): 

 

hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R14, X1, X2, X3 og W er som definert i krav 1. 

5. Forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, som er en forbindelse av formel (I-b): 15 

 

hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R14, X1, X2, X3 og W er som definert i krav 1. 
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6. Forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, som er forbindelsen av formel (I-c): 

 

hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R14, X1, X2, X3 og W er som definert i krav 1. 

7. Forbindelse ifølge krav 6, hvor R10 representerer hydrogen; metyl; isopropyl; 

2,2,2-trifluoretyl; benzyl; 4-metoksybenzyl; fenetyl; 3-fenyl-propyl; cyklopropylmetyl; 5 

cyklopentyletyl; naftalen-1-ylmetyl; 2-(naftalen-1-yloksy)etyl; but-2-yn-1-yl; prop-2-en-

1yl eller but-3-en-1-yl. 

 

8. Forbindelse av formel (I)ifølge krav 1, som er forbindelsen av formel (I-d): 

 10 

hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R14, X1, X2, X3 og W er som definert i krav 1. 

9. Forbindelse ifølge krav 8, hvor R10 representerer et hydrogenatom eller et 

halogenatom. 

 

10. Forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, som er forbindelsen av formel (I-e): 15 
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hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R14, X1, X2, X3 og W er som definert i krav 1. 

11. Forbindelse ifølge krav 1, hvor minst en av gruppene valgt fra R2, R3, R4 og R5 

ikke representerer et hydrogenatom. 

 

12. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R14 representerer et hydrogenatom. 5 

 

13. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R21 representerer et hydrogenatom, et 

fluoratom, en metylgruppe eller en cyanogruppe. 

 

14. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R1 representerer en lineær eller forgrenet (C1-10 

C6)alkylgruppe eller et halogenatom. 

 

15. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R2 representerer en lineær eller forgrenet (C1-

C6)alkylgruppe, en hydroksygruppe eller et halogenatom. 

 15 

16. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R3 representerer et hydrogenatom, en 

hydroksygruppe, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkoksygruppe eller –O-alkyl(C1-C6)-

NR11R11’. 

 

17. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R4 og R5 representerer et bhydrogenatom. 20 

 

18. Forbindelse ifølge krav 1, hvor  

 representerer   

hvor R11 og R11’ er som definert i krav 1. 

19. Forbindelse ifølge krav 1, hvor substituentene av paret (R1,R5) er identiske og 25 

substituentene av paret (R2,R4) er identiske. 

 

20. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R6 representerer et hydrogenatom, en eventuelt 

substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkoksygruppe eller en –O-alkyl(C1-C6)-R12-

gruppe. 30 

 

21. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R7 representerer et hydrogenatom. 

 

22. Forbindelse ifølge krav 1, hvor 
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 representerer  

hvor R12 er som definert i krav 1. 

23. Forbindelse ifølge krav 1, som er en forbindelse av formel (I-g) 

 

hvor R1, R6, R7, R8, R9, R10, R11, R11’ R14, X1, X2, X3, X4, X5, W og E er som definert i krav 1. 5 

24. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R8 representerer et hydrogenatom, en -CHRaRb-

gruppe, en eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-C8)alkylgruppe eller en 

heteroarylalkyl(C1-C6)-gruppe. 

 

25. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R9 representerer et hydrogenatom, et 10 

halogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, en lineær eller forgrenet 

(C2-C6)alkenylgruppe, en lineær eller forgrenet (C2-C6)alkynylgruppe, en arylgruppe 

eller en heteroarylgruppe. 

 

26. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R11 og R11’ uavhengig av hverandre 15 

representerer en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe eller substituentene av paret 

(R11,R11’) danner sammen med nitrogenatomet som bærer dem, en ikke-aromatisk ring 

bestående av fra 5 til 7 ringelementer som, i tillegg til nitrogenatomet, kan inneholde 

fra 1 til 3 heteroatomer valgt fra oksygen, svovel og nitrogen, idet det er underforstått 

at det aktuelle nitrogenatomet kan være substituert med en gruppe som representerer 20 

et hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe. 

 

27. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R12 representerer –Cy5 eller –Cy5-alkyl(C0-C6)-Cy6. 

 

28. Forbindelse ifølge krav 27, hvor Cy5 representerer en heteroarylgruppe. 25 

 

29. Forbindelse ifølge krav 27, hvor Cy6 representerer en fenylgruppe. 
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30. Forbindelse ifølge krav 27, hvor R12 representerer 

 

hvor hver p er et heltall lik 0 eller 1 og R16 representerer et hydrogenatom, en 

hydroksygruppe, en eventuelt substituert lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, en 5 

lineær eller forgrenet (C1-C6)alkoksygruppe, en –o-(CHR17-CHR18-O)q-R’-gruppe, en –O-

P(O)(OR’)2-gruppe, en –O-P(O)(O-M+)2-gruppe, en –O-C(O)-NR19R20-gruppe, en di(C1-

C6)alkylamino(C1-C6)alkoksy-gruppe, et halogenatom eller en aldoheksose av formel: 

 eller  

hvor hver R’ er uavhengig; 10 

idet det er underforstått at: 

◊ R’ representerer et hydrogenatom eller en lineær eller forgrenet (C1-

C6)alkylgruppe, 

◊ R17 representerer et hydrogenatom eller en (C1-C6)alkoksy(C1-C6)alkylgruppe, 

◊ R18 representerer et hydrogenatom eller en (C1-C6)alkylgruppe, 15 

◊ R19 representerer et hydrogenatom eller en (C1-C6)alkoksy(C1-C6)alkylgruppe, 

◊ R20 representerer en (C1-C6)alkoksy(C1-C6)alkylgruppe, en –(CH2)t-NR11R11’-

gruppe eller en –(CH2)t-O-(CHR17-CHR18-O)q-R’-gruppe, 

◊ q er et heltall lik 1, 2 eller 3 og r er et heltall lik 0 eller 1, 

◊ M+ representerer et farmasøytisk akseptabelt monovalent kation. 20 

31. Forbindelse ifølge krav 30, hvor aldeksosen er D-mannose. 

 

32. 32. Forbindelse ifølge krav 1, som er: 

- (2R)-2-{[5-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-6-(4-

fluorfenyl)furo[2,3-d]pyrimidin-4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-25 

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 

- (2R)-2-{[5-{3-klor-2-etyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-6-(4-

fluorfenyl)furo[2,3-d]pyrimidin-4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 
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- N-[(5Sa)-5-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-6-(4-

fluorfenyl)furo[2,3-d]pyrimidin-4-yl]-2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-yl]metoksy}-D-

fenylalanin; 

- (2R)-2-{[3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)-1-benzotiofen-4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-5 

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 

- (2R)-2-{[3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)-1-benzofuran-4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 

- (2R)-2-{[3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-6-fluor-10 

2-(4-fluorfenyl)-1-benzofuran-4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 

- (2R)-2-{[3-[3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)-1-metyl-1H-indol -4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 15 

- (2R)-2-{[3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)tienol[2,3-b]pyridin-4-yl]oksy}-3-(2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenyl)propansyre; 

- (2R)-2-[5-[-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-6-(4-

fluorfenyl)-7-metyl-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-yl]oksy-3-(2-{[2-(2-20 

metoksyfenyl)pyrimidin-4-yl]metoksy}fenyl)propansyre; 

- 1-[(dimetylkarbamoyl)oksy]etyl-(2R)-2-{[(3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-

metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-fluorfenyl)tieno[2,3-b]pyridin-4yl]oksy}-3-(2-{[2-

(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-yl]metoksy}fenyl)propanoat; 

- 1-[(etoksykarbonyl)oksy]etyl-(2R)-2-{[(3Sa)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-25 

metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-fluorfenyl)tieno[2,3-b]pyridin-4yl]oksy}-3-(2-{[2-

(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-yl]metoksy}fenyl)propanoat; 

- N-[3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)tieno[2,3-b]pyridin-4-yl]-2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-yl]metoksy}-D-

fenylalanin; 30 

- N-[3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)tieno[2,3-c]pyridin-4-yl]-2-{[2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenylalanin; 
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- 2-{[(3Ra)-3-{3-klor-2-metyl-4-[2-(4-metylpiperazin-1-yl)etoksy]fenyl}-2-(4-

fluorfenyl)imidazo[1,2-c]pyrimidin-5-yl]oksy}-3-(2-/(2-(2-metoksyfenyl)pyrimidin-4-

yl]metoksy}fenyl)propansyre. 

33. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, 

k a r a k t e r i s e r t   v e d   at det anvendes som utgangsmateriale forbindelsen av 5 

formel (II-a): 

 

hvor Z1 representerer brom eller jod, Z2 representerer klor, brom eller hydroksy og A er 

som definert for formel (I) hvor 1 er bundet til Z2-gruppen og 2 er bundet til Z1-

gruppen, 10 

hvilken forbindelse av formel (II-a) utsettes for kobling med en forbindelse av formel 

(III): 

 

Hvor R6, R7, R14, W og n er som definert for formel (I) og Alk representerer en lineær 

eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe, 15 

for å gi forbindelsen av formel (IV): 

 

hvor R6, R7, R14, A, W og n er som definert for formel (I) og Z1 og Alk er som definert 

tidligere, 

idet forbindelsen av formel (IV) videre blir underkastet kobling med forbindelsen av 20 

formel (V): 
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hvor R1, R2, R3, R4 og R5 er som definert for formel (I) og RB1 og RB2 representerer et 

hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe eller RB1 og RB2 danner 

med oksygenatomet som bærer dem, en eventuelt metylert ring, 

for å gi forbindelsen av formel (VI): 

 5 

hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R14, A, W og n er som definert for formel (I) og Alk er som 

definert tidligere, 

idet Alk-O-C(O)- esterfunksjonen av hvilken forbindelse av formel (VI) hydrolyseres for 

å gi karboksylsyren, som eventuelt kan reageres med en alkohol av formel R8’-OH eller 

en klorinert forbindelse av formel R8’-Cl hvor R8’ representerer en lineær eller 10 

forgrenet (C1-C8)alkylgruppe, en –CHRaRb-gruppe, en arylgruppe, en heteroarylgruppe, 

en arylalkyl(C1-C6)-gruppe eller en heteroaralkyl(C1-C6)-gruppe, Ra og Rb er som definert 

for formel (I), 

for å gi forbindelsen av formel (I), som kan bli renset i henhold til en konvensjonell 

separasjonsteknikk, som, om ønsket, blir konvertert til sine addisjonssalter med en 15 

farmasøytisk akseptabel syre eller base og som eventuelt separeres til sine isomerer i 

henhold til en konvensjonell separasjonsteknikk, 

idet det er underforstått at ve ethvert tidspunkt som blir ansett som passende under 

forløpet av prosessen beskrevet ovenfor, kan enkelte grupper (hydroksy, amino …) av 

utgangsreagensene eller av syntese-intermediatene bli beskyttet, etterfølgende 20 

avbeskyttet og funksjonalisert som krevet av syntesen. 

34. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (I) ifølge krav 1, 

k a r a k t e r i s e r t   v e d   at det anvendes som utgangsmateriale forbindelsen av 

formel (II-b) 

 25 

hvor Z3 representerer jod, Z4 representerer klor, hydroksy og A er som definert for 

formel (I) hvor 1 er bundet til Z4-gruppen og 2 er bundet til Z3-gruppen, 

hvilken forbindelse av formel (I) underkastes kobling med en forbindelse av formel (V): 
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hvor R1, R2, R3, R4 og R5 er som definert for formel (I) og RB1 og RB2 representerer et 

hydrogenatom, en lineær eller forgrenet (C1-C6) alkylgruppe eller RB1 og RB2 danner 

med oksygenet som bærer dem, en eventuelt metylert ring, 

for å gi forbindelsen av formel (VII): 5 

 

hvor R1, R2, R3, R4, R5 og A er som definert for formel (I) og Z4 er som definert tidligere, 

idet forbindelsen av formel (VII) videre underkastes kobling med forbindelsen av 

formel (III): 

 10 

hvor R6, R7, R14, W og n er som definert for formel (I) og Alk representerer en lineær 

eller forgrenet (C1-C6)alkylgruppe,  

for å gi forbindelsen av formel (VI): 

 

hvor R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R14, A, W og n er som definert for formel (I) og Alk er som 15 

definert tidligere, 

hvor Alk-O-C(O)- esterfunksjonen av hvilken forbindelse av formel (VI) hydrolyseres for 

å gi karboksylsyren som eventuelt kan reageres med en alkohol av formel R8’-OH eller 
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en klorinert forbindelse av formel R8’-Cl hvor R8’ representerer en lineær eller 

forgrenet (C1-C8)alkylgruppe, en –CHRaRb-gruppe, en arylgruppe, en heteroarylgruppe, 

en arylalkyl(C1-C6)-gruppe eller en heteroarylalkyl(C1-C6)-gruppe, Ra og Rb er som 

definert for formel (I), 

for å gi forbindelsen av formel (I) som kan renses i henhold til en konvensjonell 5 

separasjonsteknikk som, om ønsket, konverteres til sine addisjonssalter med en 

farmasøytisk akseptabel syre eller base og som eventuelt separeres til sine isomerer i 

henhold til en konvensjonell separasjonsteknikk, 

idet det er underforstått at på ethvert tidspunkt som regnes som passende under 

forløpet av prosessen beskrevet ovenfor, kan enkelte grupper 8hydroksy, amino …) av 10 

utgangsreagensene eller av synteseintermediatene bli beskyttet, etterfølgende 

avbeskyttet og funksjonalisert som krevet av syntesen. 

35. Farmasøytisk sammensetning omfattende en forbindelse av formel (I) ifølge et 

hvilket som helst av kravene 1 til 32 eller et addisjonssalt derav med en farmasøytisk 

akseptabel syre eller base i kombinasjon med en eller flere farmasøytisk akseptable 15 

eksipienter. 

 

36. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 35 for anvendelse som pro-

apoptotiske midler. 

 20 

37. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 36 for anvendelse ved behandling av 

kreft og av auto-immune og immunsystemsykdommer. 

 

38. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 37 for anvendelse ved behandling av 

kreft i blæren, hjernen, bryst og uterus, kroniske lymfoide leukemier, kreft i tarmen, 25 

spiserøret og leveren, lymfoblastiske leukemier, akutte myeloide l eukemier, 

lymfomer, melanomer, ondartede hemopatier, myelomer, ovariekreft, ikke-småcellet 

lungekreft, prostatakreft, bukspyttkjertelkreft og småcellet lungekreft. 

 

39. Forbindelse av formel (I) ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 32 eller et 30 

addisjonssalt derav med en farmasøytisk akseptabel syre eller base for anvendelse ved 

behandling av kreft i blæren, hjernen, bryst og uterus, kroniske lymfoide leukemier, 

kreft i tarmen, spiserøret og leveren, lymfoblastoide leukemier, akutte myeloide 

leukemier, lymfomer, melanomer, ondartede hemopatier, myelomer, ovariekreft, ikke-

småcellet lungekreft, prostatakreft, bukspyttkjertelkreft og amåcellet lungekreft. 35 

 

40. Kombinasjon av en forbindelse av formel (I) ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1 til 32 med et antikreft-middel valgt fra genotoksiske midler, mitotiske gifter, 

anti-metabolitter, proteasom-inhibitorer, kinase-inhibitorer og antistoffer. 
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41. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 40 for anvendelse ved behandling av 

kreft. 

 

42. Kombinasjon ifølge krav 40 for anvendelse ved behandling av kreft. 

 5 

43. Forbindelse av formel (I) ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 32 for 

anvendelse ved behandling av kreft som krever radioterapi. 
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