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Patentkrav 

1. Forbindelse som har formelen (VI) 

 

hvor R1 er halogen, metyl, cyano, nitro eller trifluormetyl; R2 er cyano, halogen eller 

nitro; R3 er hydrogen, halogen eller metyl; R4 er hydrogen eller metyl; R5 er 5 

hydrogen eller C1-3-alkyl, 

R8 er hydrogen, hydroksy, halogen, nitro, amino, cyano, okso, C1-7-alkyl, C1-

7-alkoksy, halo-C1-7-alkyl, hydroksy-C1-7-alkyl, cyano-C1-7-alkyl, amino-C1-7-

alkyl, okso-C1-7-alkyl, C1-7-alkoksy-C1-7-alkyl, metylsulfonamid-C1-7-alkyl, 

oksiran-C1-7-alkyl, C1-7-alkylamino, hydroksy-C1-7-alkylamino, C1-7-alkoksy-10 

C1-7-alkylamino, C1-7-alkylamino-C1-7-alkyl, hydroksy-C1-7-alkylamino-C1-7-

alkyl, hydroksyimino-C1-7-alkyl, halo-C1-7-alkylhydroksy-C1-7-alkyl, -C(O)R10, 

-OC(O)R17, -NH-C(O)R18 eller en valgfritt substituert 5-12-leddet 

karbosyklisk eller heterosyklisk ring, hvor hver gruppe valgfritt er knyttet til A-

ring via C1-7-alkylenlinker; 15 

R9 er hydrogen, halogen, C1-7-alkyl, okso, hydroksy-C1-7-alkyl, okso-C1-7-alkyl 

eller en valgfritt substituert 5- eller 6-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk 

ring, hvor hver gruppe valgfritt er knyttet til A-ring via C1-7-alkylenlinker; 

R10 er hydrogen, hydroksy, C1-7-alkyl, hydroksy-C1-7-alkyl, halo-C1-7-alkyl, C1-

7-alkoksy, NR11R12 eller en valgfritt substituert 5-12-leddet karbosyklisk eller 20 

heterosyklisk ring; 

R11 er hydrogen, C1-7-alkyl, hydroksy-C1-7-alkyl, amino-C1-7-alkyl, C1-7-

alkylamino-C1-7-alkyl, 

R12 er hydrogen eller C1-7-alkyl; 

R17 er C1-7-alkyl, C1-7-alkoksy, amino-C1-7-alkyl eller C1-7-alkylamino-C1-7-25 

alkyl; 

R18 er C1-7-alkyl, amino-C1-7-alkyl eller C1-7-alkylamino-C1-7-alkyl; eller er et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav; 
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og hvor A er en hvilken som helst av de følgende grupper eller tautomerer derav: 

 

 

 

 5 

 

 

 

 

 10 
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2. Forbindelse ifølge krav 1, hvor A er en hvilken som helst av grupper (5'), (6'), (7'), 

(8'), (12'), (20'), (21'), (27') og (28') eller tautomerer derav, 

R8 er hydrogen, C1-7-alkyl, hydroksy-C1-7-alkyl, halogen, pyridinyl, pyrazolyl, 5 

imidazolyl, furanyl, -C(O)R10 eller -OC(O)R17, hvor R10 er C1-7-alkyl, R17 er C1-7-alkyl 

og R9 er hydrogen, halogen eller C1-7-alkyl, og hvor pyridinyl-, pyrazolyl-,  

imidazolyl-, furanyl-, -C(O)R10- eller -OC(O)R17-grupper kan være knyttet til A-ring 

via C1-7-alkylenlinker. 

  10 

3. Forbindelse ifølge krav 2, hvor R1 er halogen, R2 er cyano; R3 er hydrogen, 

halogen eller metyl; R4 er hydrogen, R5 er metyl. 

  

4. Farmasøytisk sammensetning som omfatter en forbindelse ifølge et hvilket som 

helst av kravene 1 til 3 sammen med en farmasøytisk akseptabel bærer. 15 

  

5. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3 for anvendelse i en 

fremgangsmåte for behandlingen eller forebyggingen av en androgenreseptor (AR)-

avhengig lidelse, omfattende å administrere til et individ med behov for dette en 

terapeutisk virksom mengde av nevnte forbindelse. 20 

  

6. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 5, hvor den androgenreseptoravhengige 

tilstand er prostatakreft. 

  

7. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 6, hvor den androgenreseptoravhengige 25 

tilstand er kastrasjonsresistent prostatakreft. 

  

8. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1 til 3, omfattende å bringe en forbindelse av formel (16') 
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hvor R1, R2, R3, R4 og R5 er som definert i krav 1, til å reagere med en forbindelse 

av formel (4) 

 

hvor R8, R9 og ring A er som definert i krav 1. 5 

  

9. Fremgangsmåte ifølge krav 8, hvor en optisk aktiv enantiomer av en forbindelse 

ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3 fremstilles, omfattende å bringe en 

optiske aktiv enantiomer av en forbindelse av formel (16') til å reagere med en 

forbindelse av formel (4). 10 

  

10. Fremgangsmåte ifølge krav 9 for fremstilling av (S)-3-acetyl-N-(1-(3-(3-klor-4-

cyanofenyl)-1H-pyrazol-1-yl)propan-2-yl)-1H-pyrazol-5-karboksamid eller en 

tautomer derav. 

  15 

11. Fremgangsmåte ifølge krav 10, som videre omfatter å omdanne (S)-3-acetyl-N-

(1-(3-(3-klor-4-cyanofenyl)-1H-pyrazol-1-yl)propan-2-yl)-1H-pyrazol-5-karboksamid 

eller en tautomer derav, til N-((S)-1-(3-(3-klor-4-cyanofenyl)-1H-pyrazol-1-yl)-

propan-2-yl)-3-(1-hydroksyetyl)-1H-pyrazol-5-karboksamid eller en tautomer derav. 
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