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Patentkrav 

 

1. Forbindelse av generell formel (I) som inkluderer alle tautomere former, alle 

enantiomerer og isotopiske varianter og salter og solvater derav: 

 

hvori: 

R1 er H, CN, C(O)OR12, C1-3alkyl, C2-3alkenyl eller C2-3alkynyl, hvilke som helst 

av disse alkyl-, alkenyl- eller 

alkynylgruppene er eventuelt substituert med én eller flere substituenter, 

hensiktsmessig én substituent, valgt fra fluor, OR12, N(R12)2, C(O)OR12, 

C(O)N(R12)2, C(O)R12 og 

N(R13)C(O)R12; 

hvori hver R12 og R13 er uavhengig valgt fra H, C1-6alkyl og C1-6fluoralkyl 

R2 er H eller C1-6alkyl eventuelt substituert med OR12; 

R3 er: 

C1-10alkyl, C2-10alkenyl eller C2-10alkynyl, hvilke som helst av disse er eventuelt 

substituert med én eller flere substituenter, hensiktsmessig en substituent, 

valgt fra fluor, CN, R14 OR14, OR15, N(R15)2, C(O)OR15, C(O)N(R15)2, 

N(R16)C(O)R15, N(R15)S(O)2R14, N(R15)S(O)2R16 og N(R15)C(O)OR16; eller 

et 3- til 7-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem eller et 6- til 10-

leddet aryl- eller 5- til 10-leddet heteroarylringsystem, begge disse er 

eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, CN, 

C1-4alkyl, C1-4halogenalkyl, OR17 og N(R17)2; 

hvori R14 er et 6- til 10-leddet aryl- eller 5- til 10-leddet heteroarylringsystem 

eller et 3- til 7-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem, hvilke som 

helst av disse er eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt 

fra halogen, C1-4alkyl, C1-4halogenalkyl, OR17 og N(R17)2; hvori hver R17 er 

uavhengig H, C1-4alkyl eller C1-4halogenalkyl; 

hver R15 og R16 er uavhengig H, C1-6alkyl eller C1-6halogenalkyl; eller 

R2 og R3 sammen med karbonatomet som de er festet til kombineres for å 

danne et 3- til 10-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem eventuelt 

substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, CN, OR9, N(R9)2, 
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C(O)OR9, C(O)N(R9)2, C(O)R9, N(R9)C(O)R9 og C1-4alkyl eventuelt substituert 

med halogen, OR9 eller N(R9)2; eller 

R1, R2 og R3 sammen med karbonatomet som de er festet til kombineres for å 

danne et brodannet 5- til 10-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk 

ringsystem eller fenyl, hvilke som helst av disse er eventuelt substituert med 

én eller flere substituenter valgt fra halogen, CN, OR9, N(R9)2, C(O)OR9, 

C(O)N(R9)2, C(O)R9, N(R9)C(O)R9 og C1-4alkyl eventuelt substituert med 

halogen, OR9 eller N(R9)2; 

hver R9 er uavhengig valgt fra H, C1-6alkyl eller C1-6halogenalkyl; 

X1 er N; 

X2 er CR8 

R8 er H, halogen, OH, O(C1-4alkyl), CN eller NH2; 

Y er en binding eller en rett C1-6alkylenkjede som eventuelt er substituert med 

én eller flere substituenter R18, hvori to substituenter R18 kan være festet til 

de samme eller forskjellige karbonatomene; 

hvori hver R18 er uavhengig C1-3alkyl eller C1-3halogenalkyl der et -CH2- 

eventuelt er erstattet med -NH- eller -O- og hvori to R18-grupper kan 

kombineres med atomet eller atomene som de er festet til for å danne et 3- 

til 6-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem; 

Z er -C(O)- eller -C(O)NH-; 

R4 er et 6- til 14-leddet aryl, 5- til 14-leddet heteroaryl eller et 5- til 10-leddet 

karbosyklisk ringsystem, hvilke som helst av disse er eventuelt substituert 

med én eller flere substituenter valgt fra: 

halogen, CN, nitro, R19, OR19, OR6, SR6, NR6R7, C(O)R6, C(O)R19, C(O)OR6, 

C(O)N(R6)(R7), N(R7)C(O)R6; 

C1-6alkyl eller O(C1-6alkyl), begge disse er eventuelt substituert med én eller 

flere substituenter valgt fra halogen, CN, nitro, R19, OR6, SR6, NR6R7, 

C(O)R6 C(O)OR6, C(O)N(R6)(R7) og N(R7)C(O)R6; og 

når R4 ikke er helt aromatisk i karakter, okso; 

hvori R19 er 5- eller 6-leddet aryl- eller heteroarylringsystem eller et 3- til 7-

leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem, hvilke som helst av disse 

er eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, C1-

4alkyl, C1-4halogenalkyl, OH, O(C1-4alkyl), O(C1-4halogenalkyl); 

R6 er H, C1-6alkyl, C1-6halogenalkyl, benzyl, 3- til 7-leddet karbosyklyl eller 3- 

til 7-leddet heterosyklyl; 

R7 er H, C1-6alkyl eller C1-6halogenalkyl; eller 
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R6 og R7 sammen med nitrogenatomet som de er festet til kan danne en 4- til 

7-leddet heterosyklisk ring som eventuelt inneholder ett eller flere ytterligere 

heteroatomer og eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt 

fra okso og halogen; og 

hver av R5a og R5b er uavhengig H, C1-4alkyl eller halogen; 

forutsatt at: 

når X2 er CH, er Z -C(O)- og Y er en binding, er R4 ikke en 5- til 10-leddet 

heteroarylring bundet til Y via et nitrogenatom, og 

hvori forbindelsene av formel (A): 

 

hvori R1a er etyl; R2a er tert-butyl; T, U og Y er CH og Z er N; og R5 er 

C(O)NHEt, C(O)NH(CH2)2CH3, C(O)NH(CH2)2CH2F, C(O)NH(CH2)3CH3, 

C(O)NH(CH2)3CH2F, C(O)NHCH2C≡CH eller C(O)NHCH2CH=CH2 er fraskrevet 

og hvilke som helst tautomere former, enantiomerer og isotopiske varianter 

og salter og solvater av forbindelsene av formel (A) er ikke fraskrevet. 

 

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvori: 

Z er -C(O)- og R5b er H, slik at forbindelsen er av formel (Iz): 

 

hvori R1, R2, R3, R4, R5a, X1, X2 og Y er som definert i krav 1; eller 

Z er -C(O)NH-, og R5b er H slik at forbindelsen er av generell formel (Iy): 

 

NO/EP3743406



4 

 

hvori R1, R2, R3, R4, R5a, X1, X2 og Y er som definert i krav 1. 

 

3. Forbindelse ifølge krav 1 eller krav 2, hvori R1 er H, CN, etynyl eller metyl, begge 

disse er usubstituert eller substituert med OH. 

 

4. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori: 

R2 er metyl eller etyl; og 

R3 er C1-4alkyl eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt fra 

hydroksyl, metoksy, etoksy, -C(O)O-(C1-4alkyl) og -N(H)C(O)O-(C1-4alkyl); 

eller hvori: 

R3 er C1-10alkyl eller C2-3alkynyl som begge enten er usubstituert eller 

substituert med en enkelt substituent valgt fra fluor, R14 OR14, OR15, 

C(O)OR15, N(R16)S(O)2R15 og N(R16)C(O)OR15; hvori 

R14 er valgt fra fenyl, pyridyl og en 5- eller 6-leddet heterosyklisk ring; 

R15 er valgt fra H eller C1-4alkyl; og 

R16 er H; eller 

R3 er et 3- til 7-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem, som er 

usubstituert eller substituert som definert i krav 1; eller 

R3 er fenyl eller pyridyl, som begge enten er usubstituert eller substituert med 

én eller flere substituenter valgt fra OR17 og N(R17)2, hvori hver R17 er H eller 

metyl. 

 

5. Forbindelse ifølge krav 4 hvori: 

R1 er metyl eller CN og R2 og R3 begge er metyl; eller 

R2 og R3 kombineres med karbonatomet de er festet til for å danne et 

karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem og R1 er H, metyl, metyl 

substituert med OH, CN, etynyl eller C(O)OR12, hvori R12 er som definert i krav 

1. 

 

6. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori Y er -CH2-, -CH2CH2-

, 

-CH(CH3)CH2-, -CH2CH(CH3)- eller -CH2CH2CH2-, spesielt -CH2-; og/eller 

R5a og R5b er begge H og/eller 

X2 er CH; og/eller hvori: 

R4 er en 6- til 11-leddet arylgruppe valgt fra fenyl, naftyl, indanyl, 1,2,3,4-

tetrahydronaftyl og benzosykloheptanyl, hvilke som helst av disse er 

eventuelt substituert som definert i krav 1; eller 
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R4 er en 5- til 10-leddet heteroarylgruppe valgt fra pyridyl, kinolinyl, 

kinoksalinyl, indazolyl, indolyl, benzoksazolyl, dihydrobenzofuranyl, furyl og 

tienyl, hvilke som helst av disse er eventuelt substituert som definert i krav 

1; 

R4 er en karbosyklylgruppe valgt fra sykloheksyl og adamantyl, hvilke som 

helst av disse er eventuelt substituert som definert i krav 1; eller 

R4 er fenyl eventuelt substituert med én eller flere substituenter som definert 

i krav 1; eller 

R4 er 5-10-leddet heteroaryl valgt fra pyridyl, pyrrolyl, tienyl, furyl, 

benzoksazolyl, imidazolyl, indolyl eller indazolyl, hvilke som helst av disse er 

eventuelt substituert som definert i krav 1. 

 

7. Forbindelse ifølge krav 6, hvori R4 er fenyl som er substituert med en OH-gruppe 

i enten 2- eller 3-posisjonen og eventuelt med én eller flere ytterligere substituenter 

valgt fra: 

halogen, CN, R19, OR19; 

OR6, C(O)OR6; 

C1-4alkyl eller O(C1-4alkyl) som begge eventuelt er substituert med én eller 

flere substituenter valgt fra halogen, CN, R19, OR19, OR6 og NR6R7; 

hvori R6 er H, C1-4alkyl eller C1-4halogenalkyl eller, for en del NR6R7, 

kombineres R6 og R7 med nitrogenatomet som de er festet til for å danne en 

5- eller 6-leddet heterosyklisk ring, som eventuelt inneholder ett eller flere 

ytterligere heteroatomer og eventuelt substituert med én eller flere 

halogensubstituenter; 

R7 er som definert i krav 1; og 

R19 er en 3- til 6-leddet karbosyklylgruppe eller fenyl, som begge eventuelt er 

substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, metyl og 

metoksy. 

 

8. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvori Y er -CH2-, R4 er 

fenyl og forbindelsen er en forbindelse av generell formel (Ia): 
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hvori 

R1, R2, R3, R5a, X1 og X2 er som definert i krav 1; 

R10 er H, OH, halogen, C1-6alkyl, -O(C1-6alkyl); 

hver R11 er uavhengig H, halogen, OH, CN, C1-6alkyl, C1-6halogenalkyl, -O(C1-

6alkyl) eller C(O)O-(C1-6alkyl); og 

n er 1 eller 2; eller 

en forbindelse av generell formel (Id) eller (Ie): 

 

hvori 

R1, R2 og R3, er som definert i krav 1; 

R11a er H, halogen, C1-4alkyl, C1-4halogenalkyl eller C(O)O(C1-4alkyl); 

R11b er H, halogen, C1-4alkyl eller C1-4halogenalkyl; og 

R11c er H, halogen, CN, C1-4alkyl eller C1-4halogenalkyl. 

 

9. Forbindelse ifølge krav 1 valgt fra: 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-hydroksyfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 1); 

N-(1-adamantyl)-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 1.3); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-metoksy-1,1-

dimetylpropyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 1.4); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-metylsyklobutyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 1.6); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

metylsykloheksyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 1.7); 

tert-butyl-N-[3-[[4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karbonyl]amino]-3-metyl-butyl]karbamat (Forbindelse 1.8); 
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4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-sykloheksyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 1.10); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3); 

N-(1,1-dimetylpropyl)-4-[[2-(4-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 3.1a); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.2a); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klor-6-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.3a); 

4-[[2-(4-brom-5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 3.4a); 

4-[[2-(5-tert-butyl-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

cyanosyklobutyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 3.5a); 

4-[[2-(5-tert-butyl-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-metyl 

syklobutyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 3.6a); 

N-tert-butyl-4-[2-(2,5-dibrom-3-fluor-6-hydroksyfenyl)acetamido]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.7a); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-hydroksy-5-(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 3.5b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.6b); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-hydroksy-4-(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 3.7b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-hydroksy-5-metoksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.8b); 

N-tert-butyl-4-[(6-hydroksyindan-1-karbonyl)amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 3.9b); 

N-tert-butyl-4-[(7-hydroksyindan-1-karbonyl)amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 3.10b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2,5-dibrom-3-klor-6-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 3.11b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3-hydroksyfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 3.12b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-fluor-5-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.13b); 
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N-tert-butyl-4-[[2-(4-klor-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.14b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klor-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.15b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klor-5-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.16b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3-klor-5-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 3.17b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-tienyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5); 

4-[[2-(2-adamantyl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.1); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-fluor-2-metoksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.2); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-fluor-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.3); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-furyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.4); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3-klorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.5); 

N-tert-butyl-4-[[2-(1H-indol-3-yl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.6); 

N-tert-butyl-4-[[2-(o-tolyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.7); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3,4-diklorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.8); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3-fluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.9); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-metoksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.10); 

N-tert-butyl-4-[[2-(p-tolyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.11); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-fluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.12); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-fluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.13); 
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N-tert-butyl-4-[[2-(m-tolyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.14); 

4-[[2-(1,3-benzoksazol-6-yl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.15); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klor-3-pyridyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.16); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2,6-diklorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.17); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-klor-3-fluor-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.18); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3,5-diklorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.19); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.20); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3-klor-4-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.21); 

N-tert-butyl-4-(indan-1-karbonylamino)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.22); 

N-tert-butyl-4-[(2-kinoksalin-6-ylacetyl)amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.23); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-naftyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.24); 

N-tert-butyl-4-(2,3-dihydrobenzofuran-3-karbonylamino)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.25); 

N-tert-butyl-4-(6,7,8,9-tetrahydro-5H-benzo[7]annulen-5-

karbonylamino)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.26); 

N-tert-butyl-4-(tetralin-1-karbonylamino)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.27); 

N-tert-butyl-4-[[2-(6-kinolyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 5.29); 

N-tert-butyl-4-[[1-(3-klorfenyl)syklopropankarbonyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.31); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2,3-dihydro-1,4-benzodioksin-6-yl)acetyl]amino]pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 5.32); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[(2-isokroman-1-ylacetyl)amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 5.33); 
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4-[[2-(4,4-difluorsykloheksyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-

ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.34); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[4-

(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.35); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[3-(trifluormetyl)-1H-pyrazol-4-

yl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.36); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[3-

(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.37); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[2-

(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.38); 

4-[[2-(2,3-dihydro-1,4-benzoksazin-4-yl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-

2-ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 5.39); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-cyano-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 6); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylbutyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 7.2); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1,2-

trimetylpropyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 7.6); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-isopropyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 7.7); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-metyltetrahydropyran-4-

yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 7.9); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-tetrahydropyran-4-yl-

pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 7.11); 

4-[2-(5-klor-2-hydroksyfenyl)acetamido]-N-[(1s,4s)-4-

hydroksysykloheksyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 7.12); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-sek.butyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 7.13); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(2-hydroksy-1,1,2-

trimetylpropyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 7.14); 

N-(3-bisyklo[1.1.1]pentanyl)-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 7.15); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklobutyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 7.16); 

tert-butyl-3-[[4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karbonyl]amino]piperidin-1-karboksylat (Forbindelse 8.1); 
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tert-butyl-(1r,5s,6s)-6-{4-[2-(5-klor-2-hydroksyfenyl)acetamido]pyridin-2-

amido}-3-azabisyklo[3.1.0]heksan-3-karboksylat (Forbindelse 8.3); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylpropyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 9.2); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-tert-butyl-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 10); 

Metyl-3-[2-[[2-(tert-butylkarbamoyl)-4-pyridyl]amino]-2-okso-etyl]-4-

hydroksy-benzoat (Forbindelse 13); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-hydroksy-5-metyl-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 15); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3-hydroksy-2-pyridyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 19); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 20); 

N-tert-butyl-4-[[(1R) eller (1S)-indan-1-karbonyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 21a); 

N-tert-butyl-4-[[(1R) eller (1S)-indan-1-karbonyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 21b); 

N-tert-butyl-4-[(2-fenylacetyl)amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

22); 

4-(3,3-dimetylbutanoylamino)-N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 22.1); 

4-[(2-syklopentylacetyl)amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 22.2); 

4-[[2-(3-klor-4-pyridyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 22.3); 

4-[[2-(4-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklopropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23); 

4-[[2-(3-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklopropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.1); 

4-[[2-(2-klor-5-fluor-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklopropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.2); 

N-tert-butyl-4-(indan-2-karbonylamino)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

23.3); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-(difluormetoksy)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.4); 
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N-tert-butyl-4-[[2-[2-(difluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.5); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3,4-difluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 23.6); 

N-tert-butyl-4-[[2-(3,5-difluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 23.7); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2,3-difluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 23.8); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-tetrahydropyran-4-yl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.9); 

N-(1-cyanosyklobutyl)-4-[[2-(6-kinolyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 23.11); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.12); 

4-[[2-(2-bromfenyl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 23.13); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-cyanofenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 23.14); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(4-cyanotetrahydropyran-4-yl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.15); 

N-(4-cyanotetrahydropyran-4-yl)-4-[[2-(6-kinolyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 23.16); 

4-[[2-(2-klor-5-metoksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklopropyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 24); 

N-(3-bisyklo[1.1.1]pentanyl)-4-[[2-(5-tert-butyl-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 25); 

-[[2-(5-tert-butyl-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-

cyanotetrahydropyran-4-yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 25.1); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-hydroksy-5-fenyl-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 26); 

N-tert-butyl-4-[[2-[5-klor-2-hydroksy-4-(pyrrolidin-1-

ylmetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 27); 

N-tert-butyl-4-[[2-[4-[(tert-butylamino)metyl]-5-klor-2-

hydroksyfenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 27.1); 

N-tert-butyl-4-[[2-[5-klor-2-hydroksy-4-

(morfolinometyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

27.2); 
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N-tert-butyl-4-[[2-[5-klor-4-[(3,3-difluorpyrrolidin-1-yl)metyl]-2-

hydroksyfenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 27.3); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-5-fluor-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 28); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-3-fluor-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 28.1); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklobutyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.1); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(4-fluor-1-

bisyklo[2.1.1]heksanyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 30.2); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-syklopropyl-1-metyl-etyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.3); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-1-metyl-etyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.3a); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-metyl-3-

bisyklo[1.1.1]pentanyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 30.4); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-3-

bisyklo[1.1,1]pentanyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 30.5); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(2,2-difluorsyklopropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.6); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklopropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.7); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-metylsyklopropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.8); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(3-fluor-1-

bisyklo[1.1.1]pentanyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 30.9); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(2-fluor-1,1-dimetyl-etyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.10); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(4-etynyltetrahydropyran-4-yl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.11); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyanosyklopentyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.12); 

4-[[2-(2-klorfenyl)acetyl]amino]-N-(2,2-difluor-1,1-dimetyl-etyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 30.13); 

NO/EP3743406



14 

 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-cyanotetrahydropyran-4-

yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 31); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

etynylsyklopentyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 31.2); 

4-[2-(5-klor-2-hydroksyfenyl)acetamido]-N-[(1s,2s)-2-

hydroksysykloheksyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 31.3); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1S,2S)-2-

hydroksysykloheksyl]pyridin-2-karboksamid eller 4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]-N-[(1R,2R)-2-hydroksysykloheksyl]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 31.3a); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-etynyltetrahydropyran-

4-yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 31.4); 

N-[(6-amino-2-pyridyl)metyl]-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 32); 

12-[[4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karbonyl]amino]dodekansyre (Forbindelse 32.1); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-pyridylmetyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 32.2); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(2-pyridylmetyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 32.3); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-pyridylmetyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 32.4); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(2-

hydroksyfenyl)metyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 32.5); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetyl-2-

morfolinoetyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 32.6); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(2-hydroksy-1,1-

dimetyletyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 32.7); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3,3-difluor-4-

piperidyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 32.8); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1H-imidazol-2-yl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 32.9); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1R,2R)-2-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 33); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-1-metyl-

etyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 34); 
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4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[3-

(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

35); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(3R)-3-

(hydroksymetyl)tetrahydro furan-3-yl]pyridin-2-karboksamid eller 4-[[2-(5-

klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(3S)-3-

(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

35a); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(3R)-3-

(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid eller 4-[[2-(5-

klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(3S)-3-

(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

35b); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-hydroksy-4-metyl-

sykloheksyl)pyridin-2-karboksamid som en 6:4-blanding av stereoisomerer 

(Forbindelse 35.1); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1s,2r)-2-

(hydroksymetyl)sykloheksyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.2); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1s,3r)-3-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.3); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[2-hydroksy-1-

(hydroksymetyl)-1-metyl-etyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.4); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-

hydroksysykloheksyl)pyridin-2-karboksamid som en blanding av 

stereoisomerer (Forbindelse 35.6); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-fenoksypropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 35.7); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

metylsyklopropyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.8); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[1-metyl-1-(2-

pyridyl)etyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.9); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-fenylpropyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 35.10); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[2-hydroksy-1-(2-

pyridyl)etyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.11); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(5-metoksy-2-

pyridyl)metyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.12); 
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Etyl-3-[[4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karbonyl]amino]-3-metyl-butanoat (Forbindelse 35.13); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-hydroksy-1,1-

dimetylpropyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.14); 

N-benzyl-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 35.15); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-fenyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 35.16); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1S,2S)-2-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.17); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1R,2S)-2-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.18); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1S,2R)-2-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.19); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

etynylsykloheksyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.24); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[1-

(hydroksymetyl)syklobutyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.25); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[3-(hydroksymetyl)oksetan-

3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.26); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-2-metoksy-1-

metyletyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.27); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1-

hydroksysyklobutyl)metyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35.28); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-

ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 36); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-1,2-dimetyl-

propyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 37); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

metylsyklopentyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 38); 

N-(4-tert-butylsykloheksyl)-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 39); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klor-3-fluor-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 40); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-klor-5-fluor-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 40.1); 
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4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[4-(2-

hydroksyetyl)tetrahydropyran-4-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 42); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[1,1-dimetyl-3-(2,2,2-

trifluoretylamino)propyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 43); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-fluor-1-

bisyklo[2.1.1]heksanyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 44); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[3-(2,2-

dimetylpropanoylamino)-1,1-dimetyl-propyl]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 45); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-2-hydroksy-1-

metyletyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 46); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1S)-1-cyano-2-hydroksy-

1-metyletyl]pyridin-2-karboksamid eller 4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]-N-[(1R)-1-cyano-2-hydroksy-1-metyl-etyl]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 46a); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1S)-1-cyano-2-hydroksy-

1-metyletyl]pyridin-2-karboksamid eller 4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]-N-[(1R)-1-cyano-2-hydroksy-1-metyl-etyl]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 46b); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-cyanotetrahydrofuran-3-

yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 47); 

Metyl-2-[4-[[4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karbonyl]amino]tetrahydropyran-4-yl]acetat (Forbindelse 47.1); 

Metyl-4-[[4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karbonyl]amino]tetrahydropyran-4-karboksylat (Forbindelse 47.2); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(3-cyanooksetan-3-

yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 47.3); 

4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-metylsyklobutyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 48); 

N-(4-cyanotetrahydropyran-4-yl)-4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 48.1); 

N-[3-(tert-butylamino)-1,1-dimetyl-3-okso-propyl]-4-[[2-(5-klor-2-

hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 49); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[3-(metansulfonamido)-

1,1-dimetyl-propyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 50); 

N-(3-acetamido-1,1-dimetyl-propyl)-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 51); 
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4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[4-

(hydroksymetyl)tetrahydro pyran-4-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

53); 

N-tert-butyl-4-[[2-[3-(1-hydroksyetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 54); 

N-tert-butyl-5-klor-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 55); 

N-tert-butyl-4-[[2-[5-klor-2-[(4-

metoksyfenyl)metoksy]fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 56); 

N-tert-butyl-4-[[(1S) eller (1R)-4-klor-7-hydroksy-indan-1-

karbonyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 57a); 

N-tert-butyl-4-[[(1S) eller (1R)-4-klor-7-hydroksy-indan-1-

karbonyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 57b); 

N-tert-butyl-4-[[2-(2-syklopropylfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 58); 

4-[[2-(3-brom-5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 59); 

N-(4-fluor-1-bisyklo[2.1.1]heksanyl)-4-[[2-(2-

fluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 60); 

N-(1-cyano-2-hydroksy-1-metyl-etyl)-4-[[2-(2-

fluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 60.1); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-(2-fluorfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 60.2); 

N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-3-isopropyl-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 61); 

N-tert-butyl-4-[[2-[5-klor-2-hydroksy-3-(1-

metoksyetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 62); 

4-[[2-(6-kinolyl)acetyl]amino]-N-tetrahydropyran-4-yl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 63); 

4-(benzylkarbamoylamino)-N-tert-butyl-pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

64); 

N-tert-butyl-4-(sykloheksylmetylkarbamoylamino)pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.1); 

N-tert-butyl-4-(2-fenyletylkarbamoylamino)pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.2); 
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N-tert-butyl-4-[[(1R)-1-fenyletyl]karbamoylamino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.3); 

N-tert-butyl-4-[[(1S)-1-fenyletyl]karbamoylamino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.4); 

N-tert-butyl-4-[(2-klorfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.5); 

N-tert-butyl-4-(1H-indol-3-ylkarbamoylamino)pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.6); 

N-tert-butyl-4-[(3-klorfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.7); 

N-tert-butyl-4-[(4-klorfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 64.8); 

N-tert-butyl-4-[(2-hydroksyfenyl)karbamoylamino]pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 65); 

N-tert-butyl-4-[(2-metoksyfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 65.1); 

N-tert-butyl-4-[(2-hydroksyfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 65.2); 

N-tert-butyl-4-[(3-hydroksyfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 65.3); 

N-tert-butyl-4-[(4-hydroksyfenyl)metylkarbamoylamino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 65.4); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-hydroksy-5-(1-

hydroksyetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 66); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-hydroksy-5-[1-(2,2,2-

trifluoretylamino)etyl]fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

67); 

N-tert-butyl-4-[[2-[3-(cyanometyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 68); 

N-tert-butyl-4-[[2-[3-(metoksymetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 69); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-hydroksy-5-

(morfolinometyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 70); 

4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[3-

(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

72); 

NO/EP3743406



20 

 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[1-(hydroksymetyl)-2-

metoksy-1-metyl-etyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 73); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylbut-2-

ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 73.1); 

N-tert-butyl-4-[[2-[2-hydroksy-5-(3-

hydroksypropyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 75); 

4-[[2-(5-klor-4-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-

metylsyklobutyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 76); 

4-[[2-(2,5-difluorfenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 77); 

4-[[2-(2,5-difluorfenyl)acetyl]amino]-N-(4-fluor-1-

bisyklo[2.1.1]heksanyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 77.1); 

4-[[2-(4-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-

ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 78); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[2-hydroksy-4-

(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 78.1); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[2-hydroksy-5-

(trifluormetyl)fenyl]acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 78.2); 

4-[(2-kroman-4-ylacetyl)amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 79); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-(1-isopropyl-3,5-dimetyl-pyrazol-4-

yl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 79.1); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-(1H-indazol-4-yl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 79.2); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-(1H-indol-7-yl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 79.3); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 81); 

N-(1-cyano-2-hydroksy-1-metyl-etyl)-4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 81.1); 

4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-isopropyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 81.2); 

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 81.3); 

N-(4-fluor-1-bisyklo[2.1.1]heksanyl)-4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 81.4); 
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4-[[2-(5-fluor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[1-

(hydroksymetyl)syklobutyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 81.5); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-(tiofen-3-karbonylamino)pyridin-2-karboksamid 

(Forbindelse 83); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[(2-sykloheksylacetyl)amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.1); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-(sykloheksankarbonylamino)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.2); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[(3,3-difluorsyklopentankarbonyl)amino]pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 83.3); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[(1-metylsyklopentankarbonyl)amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.4); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-(3-sykloheksylpropanoylamino)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.5); 

4-(2-{bisyklo[2.2.1]heptan-2-yl}acetamido)-N-(1-cyano-1-

metyletyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.6); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[[2-(1-metylsykloheksyl)acetyl]amino]pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 83.7); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-2-syklopropyl-pyrimidin-

5-karboksamid (Forbindelse 83.8); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-3-isobutyl-isoksazol-5-

karboksamid (Forbindelse 83.9); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[[2-(4,4-

difluorsykloheksyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.10); 

4-[(1-benzylsyklopropankarbonyl)amino]-N-(1-cyano-1-metyl-etyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 83.11); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[3-(2-metoksy-4-

pyridyl)propanoylamino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.13); 

4-[(5-tert-butyl-2-metyl-pyrazol-3-karbonyl)amino]-N-(1-cyano-1-metyl-

etyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.14); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[(2-pyrazol-1-ylbenzoyl)amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.15); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-6-(trifluormetyl)pyridin-

2-karboksamid (Forbindelse 83.16); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-3-okso-4H-1,4-

benzoksazin-7-karboksamid (Forbindelse 83.17); 
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N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-1-etyl-indol-2-

karboksamid (Forbindelse 83.18); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[[2-(2,2,2-trifluoretyl)pyrazol-3-

karbonyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.19); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-3-fenyl-isoksazol-4-

karboksamid (Forbindelse 83.20); 

4-[(1-benzylpyrazol-4-karbonyl)amino]-N-(1-cyano-1-metyl-etyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.21); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[(2-metyl-5-fenyl-pyrazol-3-

karbonyl)amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.22); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[[2-(3-metyl-1,2,4-oksadiazol-5-

yl)benzoyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.23); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[(3-metyl-1-fenyl-pyrazol-4-

karbonyl)amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.24); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-2-fenoksy-pyridin-3-

karboksamid (Forbindelse 83.25); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[[2,5-dimetyl-1-(2-tienylmetyl)pyrrol-3-

karbonyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 83.26); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-5-(2-

metoksyfenyl)isoksazol-3-karboksamid (Forbindelse 83.27); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-4-metyl-2-fenyl-tiazol-

5-karboksamid (Forbindelse 83.28); 

4-[(4-acetamidobenzoyl)amino]-N-(1-cyano-1-metyl-etyl)pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.29); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-1,3-benzotiazol-7-

karboksamid (Forbindelse 83.30); 

N-(1-cyano-1-metyl-etyl)-4-[3-(4-fluorfenyl)butanoylamino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 83.31); 

N-[2-[(1-cyano-1-metyl-etyl)karbamoyl]-4-pyridyl]-1-metyl-2-okso-kinolin-

3-karboksamid (Forbindelse 83.32); 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[1-cyano-2-metoksy-1-

(metoksymetyl)etyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 86); 

4-[[2-(3-amino-4-tert-butyl-fenyl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 87); 

4-[[2-(2-amino-4-tert-butyl-fenyl)acetyl]amino]-N-tert-butyl-pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 88); 
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N-tert-butyl-4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 89); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-tert-butyl-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-

karboksamid (Forbindelse 90); 

N-tert-butyl-4-[[2-(4-tert-butyl-2-fluor-5-hydroksy-

fenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 91); 

4-[[2-(4-klor-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-cyanotetrahydropyran-4-

yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 92); 

4-[[2-(4-klor-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-1-metyl-

etyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 92.1); 

4-[[2-(4-klor-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-

ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 92.2); 

4-[[2-(4-klor-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(1s,2s)-2-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 92.3); 

4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[3-

(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

93); 

4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(2S)-2-

hydroksysykloheksyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 93.1); 

4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(2S)-2-

hydroksysyklopentyl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 93.2); 

4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(4-

cyanotetrahydropyran-4-yl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 93.3); 

4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-cyano-1-metyl-

etyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 93.4); 

4-[[2-(4-tert-butyl-3-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1,1-dimetylprop-2-

ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 93.5); and 

4-[[2-(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-(1-metyl-1-fenyl-

etyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 94); 

og salter og solvater av hvilke som helst av de ovennevnte. 

 

10. Forbindelse ifølge krav 1, som er N-tert-butyl-4-[[2-(5-klor-2-

hydroksyfenyl)acetyl]amino]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 3) eller et salt eller 

solvat derav. 

 

11. Forbindelse ifølge krav 1, som er 4-[[2-(5-klor-2-hydroksyfenyl)acetyl]amino]-

N-[(3R)-3-(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-3-yl]pyridin-2-karboksamid eller 4-[[2-
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(5-klor-2-hydroksy-fenyl)acetyl]amino]-N-[(3S)-3-(hydroksymetyl)tetrahydrofuran-

3-yl]pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 35a) eller et salt eller solvat derav. 

 

12. Forbindelse ifølge krav 1, som er 4-[[2-(5-klor-2-hydroksyfenyl)acetyl]amino]-

N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 36) eller et salt eller 

solvat derav. 

 

13. Forbindelse ifølge krav 1, som er N-(1,1-dimetylprop-2-ynyl)-4-[[2-[3-

(trifluormetyl)-1H-pyrazol-4-yl]acetyl]amino] pyridin-2-karboksamid (Forbindelse 

5.36) eller et salt eller solvat derav. 

 

14. Forbindelse av generell formel (I) som inkluderer alle tautomere former, alle 

enantiomerer og isotopiske varianter og salter og solvater derav: 

 

hvori: 

R1 er H, CN, C(O)OR 12, C1-3alkyl, C2-3alkenyl eller C2-3alkynyl, hvilke som helst 

av alkyl-, alkenyl- eller alkynylgruppene er eventuelt substituert med én eller 

flere substituenter, hensiktsmessig én substituent, valgt fra fluor, OR12, 

N(R12)2, C(O)OR 12, C(O)N(R12)2, C(O)R12 og N(R13)C(O)R12; 

hvori hver R12 og R13 er uavhengig valgt fra H, C1-6alkyl og C1-6fluoralkyl 

R2 er H eller C1-6alkyl eventuelt substituert med OR12; 

R3 er: 

C1-10alkyl, C2-10alkenyl eller C2-10alkynyl, hvilke som helst av disse er eventuelt 

substituert med én eller flere substituenter, hensiktsmessig en substituent, 

valgt fra fluor, CN, R14 OR14, OR15, N(R15)2, C(O)OR15, C(O)N(R15)2, 

N(R16)C(O)R15, N(R15)S(O)2R14, N(R15)S(O)2R16 og N(R15)C(O)OR16; eller 

et 3- til 7-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem eller et 6- til 10-

leddet aryl- eller 5- til 10-leddet heteroarylringsystem, som begge eventuelt 

er substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, CN, C1-4alkyl, 

C1-4halogenalkyl, OR17 og N(R17)2; 

hvori R14 er et 6- til 10-leddet aryl- eller 5- til 10-leddet heteroarylringsystem 

eller et 3- til 7-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem, hvilke som 

NO/EP3743406



25 

 

helst av disse er eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt 

fra halogen, C1-4alkyl, C1-4halogenalkyl, OR17 og N(R17)2; hvori hver R17 er 

uavhengig H, C1-4alkyl eller C1-4halogenalkyl; 

hver R15 og R16 er uavhengig H, C1-6alkyl eller C1-6halogenalkyl; eller 

R2 og R3 sammen med karbonatomet som de er festet til kombineres for å 

danne et 3- til 10-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem eventuelt 

substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, CN, OR9, N(R9)2, 

C(O)OR9, C(O)N(R9)2, C(O)R9, N(R9)C(O)R9 og C1-4alkyl eventuelt substituert 

med halogen, OR9 eller N(R9)2; eller 

R1, R2 og R3 sammen med karbonatomet som de er festet til kombineres for å 

danne et brodannet 5- til 10-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk 

ringsystem eller fenyl, hvilke som helst av disse er eventuelt substituert med 

én eller flere substituenter valgt fra halogen, CN, OR9, N(R9)2, C(O)OR9, 

C(O)N(R9)2, C(O)R9, N(R9)C(O)R9 og C1-4alkyl eventuelt substituert med 

halogen, OR9 eller N(R9)2; 

hver R9 er uavhengig valgt fra H, C1-6alkyl eller C1-6halogenalkyl; 

X1 er N; 

X2 er CR8 

R8 er H, halogen, OH, O(C1-4alkyl), CN eller NH2; 

Y er en binding eller en rett C1-6alkylenkjede som eventuelt er substituert med 

én eller flere substituenter R18, hvori to substituenter R18 kan være festet til 

de samme eller forskjellige karbonatomene; 

hvori hver R18 er uavhengig C1-3alkyl eller C1-3halogenalkyl der et -CH2- 

eventuelt er erstattet med -NH- eller -O- og hvori to R18-grupper kan 

kombineres med atomet eller atomene som de er festet til for å danne et 3- 

til 6-leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem; 

Z er -C(O)- eller -C(O)NH-; 

R4 er et 6- til 14-leddet aryl, 5- til 14-leddet heteroaryl eller et 5- til 10-leddet 

karbosyklisk ringsystem, hvilke som helst av disse er eventuelt substituert 

med én eller flere substituenter valgt fra: 

halogen, CN, nitro, R19, OR19, OR6, SR6, NR6R7, C(O)R6, C(O)R19, C(O)OR6, 

C(O)N(R6)(R7), N(R7)C(O)R6; 

C1-6alkyl eller O(C1-6 alkyl), begge disse er eventuelt substituert med én eller 

flere substituenter valgt fra halogen, CN, nitro, R19, OR6, SR6, NR6R7, 

C(O)R6 C(O)OR6, 

C(O)N(R6)(R7) og N(R7)C(O)R6; og 

når R4 ikke er helt aromatisk i karakter, okso; 
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hvori R19 er 5- eller 6-leddet aryl- eller heteroarylringsystem eller et 3- til 7-

leddet karbosyklisk eller heterosyklisk ringsystem, hvilke som helst av disse 

er eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt fra halogen, C1-

4alkyl, C1-4halogenalkyl, OH, O(C1-4alkyl), O(C1-4halogenalkyl); 

R6 er H, C1-6alkyl, C1-6halogenalkyl, benzyl, 3- til 7-leddet karbosyklyl eller 3- 

til 7-leddet heterosyklyl; 

R7 er H, C1-6alkyl eller C1-6halogenalkyl; eller 

R6 og R7 sammen med nitrogenatomet som de er festet til kan danne en 4- til 

7-leddet heterosyklisk ring som eventuelt inneholder ett eller flere ytterligere 

heteroatomer og eventuelt substituert med én eller flere substituenter valgt 

fra okso og halogen; og 

hver av R5a og R5b er uavhengig H, C1-4alkyl eller halogen; eller 

en forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13; 

for anvendelse i medisin, spesielt i behandlingen eller profylaksen av 

sykdommer og tilstander påvirket av modulering av TMEM16A, for eksempel 

åndedrettssykdommer og -tilstander, munntørrhet (xerostomi), intestinal 

hypermobilitet, kolestase og okulære tilstander; og 

hvori eventuelt forbindelsen av generell formel (I) anvendes i kombinasjon 

med et ytterligere aktivt middel nyttig i behandlingen eller forebyggingen av 

åndedrettstilstander. 

 

15. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 14, hvori åndedrettssykdommene og -

tilstandene er valgt fra cystisk fibrose, kronisk obstruktiv lungesykdom (KOLS), 

kronisk bronkitt, emfysem, bronkiektasi, inkludert ikke-cystisk fibrosebronkiektasi, 

astma og primær ciliær dyskinesi; 

munntørrheten (xerostomi) skyldes Sjögrens syndrom, strålebehandling eller 

xerogene legemidler; 

den intestinale hypermobiliteten er assosiert med gastrisk dyspepsi, 

gastroparese, kronisk forstoppelse eller irritabel tarmsyndrom; 

øyesykdommen er tørre øyesykdom. 

 

16. Fremgangsmåte for fremstillingen av en forbindelse ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1 til 13, fremgangsmåten omfattende: 

A. for en forbindelse av generell formel (I) der Z er -C(O)-: 

å reagere en forbindelse av generell formel (II): 
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hvori R1, R2, R3, R5a, R5b, X1 og X2 er som definert i krav 1; 

med en forbindelse av generell formel (III): 

 

hvori R4 og Y er som definert i krav 1; 

i nærværet av et koblingsmiddel; eller 

å reagere en forbindelse av generell formel (II) med et syreklorid av generell 

formel (IV): 

 

 

hvori R4 og Y er som definert i krav 1; eller 

B. for forbindelser av generell formel (I) der Z er C(O)NH og Y er -C1-2alkylen-

: 

å reagere en forbindelse av generell formel (II) med en forbindelse av generell 

formel (XIV): 

        O=C=N-Y1-R4     (XIV) 

hvori R4 er som definert i krav 1 og Y1 er -CH2- eller -CH2CH2-. 

C. for forbindelser av generell formel (Id) som definert i krav 8 der R11a er Cl 

og R11b er H: 

å reagere en forbindelse av generell formel (II) med 5-klor-2(3H)-

benzofuranon, som har strukturen: 

 

eller 

D. å reagere en forbindelse av generell formel (X): 
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hvori X1, X2, Y, R4, R5a og R5b er som definert i krav 1; 

med en forbindelse av generell formel (VII): 

 

hvori R1, R2 og R3 er som definert i krav 1; eller 

E. å reagere en forbindelse av generell formel (X): 

 

hvori X1, X2, Y, R4, R5a og R5b er som definert i krav 1 

med en forbindelse av generell formel (VII) som definert ovenfor; eller 

F. å reagere en forbindelse av generell formel (XV): 

 

hvori X1, X2, Y, R4, R5a og R5b er som definert i krav 1 og R22 er halogen; 

med et amin av generell formel (VII) som definert ovenfor og karbonmonoksid 

i nærværet av en fosforligand og en palladiumkatalysator; eller 

G. å konvertere en forbindelse av generell formel (I) til en annen forbindelse 

av generell formel (I). 

 

17. Farmasøytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifølge et hvilket som 

helst av kravene 1 til 13 sammen med et farmasøytisk akseptabelt hjelpestoff og 

NO/EP3743406



29 

 

eventuelt ytterligere inkluderer et ytterligere aktivt middel nyttig i behandlingen eller 

forebyggingen av åndredrettstilstander. 

 

18. Produkt omfattende en forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13 

og et ytterligere middel nyttig i behandlingen eller forebyggingen av 

åndedrettstilstander som et kombinert preparat for samtidig, sekvensiell eller separat 

anvendelse i behandlingen av en sykdom eller tilstand påvirket av modulering av 

TMEM16A. 

 

19. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 14 eller krav 15, en farmasøytisk 

sammensetning ifølge krav 17 eller et produkt ifølge krav 18, hvori tilleggsmidlet 

nyttig i behandlingen eller forebyggingen av åndedrettstilstander er valgt fra: 

β2-adrenoreseptoragonister slik som metaproterenol, isoproterenol, 

isoprenalin, albuterol, salbutamol, formoterol, salmeterol, indacaterol, 

terbutalin, orciprenalin, bitolterol mesylat, pirbuterol, olodaterol, vilanterol og 

abediterol; 

antihistaminer, for eksempel histamin H1-reseptorantagonister slik som 

loratadin, cetirizin, desloratadin, levocetirizin, feksofenadin, astemizol, 

azelastin og klorfeniramin eller H4-reseptorantagonister; 

dornase-alfa; 

kortikosteroider slik som prednison, prednisolon, flunisolid, 

triamcinolonacetonid, beklometasondipropionat, budesonid, 

flutikasonpropionatmometasonfuroat og flutikasonfuroat; 

leukotrienantagonister slik som montelukast og zafirlukast; 

antikolinerge forbindelser, spesielt muskarine antagonister slik som 

ipratropium, tiotropium, glykopyrrolat, aklidinium og umeklidinium; 

CFTR-reparasjonsterapier (f.eks. CFTR-potensiatorer, korrigeringsmidler eller 

forsterkere) slik som Ivacaftor, QBW251, VX659, VX445, VX561/CPT-656, 

VX152, VX440, GLP2737, GLP2222, GLP2451, PTI438, PTI801, PTI808, FDL-

169 og FDL-176 og CFTR-korrigeringsmidler slik som Lumacaftor og 

Tezacaftor; 

ENaC-modulatorer, spesielt ENaC-inhibitorer slik som: 

amilorid, VX-371, AZD5634, QBW276, SPX-101, BI443651, ETD001 og 

forbindelser som har et kation valgt fra: 

2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)etyl]-6-(4-

{bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-pentahydroksyheksyl]amino}piperidin-1-

karbonyl)-1,3-dietyl-1H-1,3-benzodiazol-3-ium; 
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2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)metyl]-6-{[2-(4-

{bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-pentahydroksyheksyl]amino}piperidin-1-

yl)etyl]karbamoyl}-1,3-dietyl-1H-1,3-benzodiazol-3-ium; 

2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)metyl]-5-[4-

({bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-pentahydroksyheksyl]amino}metyl)piperidin-

1-karbonyl]-1,3-dietyl-1H-1,3-benzodiazol-3-ium; 

2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)metyl]-6-[(3R)-3-

{bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-pentahydroksyheksyl]amino}pyrrolidin-1-

karbonyl]-1,3-dietyl-1H-1,3-benzodiazol-3-ium; 

2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)metyl]-6-[(3S)-3-

{bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-pentahydroksyheksyl]amino}pyrrolidin-1-

karbonyl]-1,3-dietyl-1H-1,3-benzodiazol-3-ium; 

2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)metyl]-1,3-dietyl-

6-{[(1r,4r)-4-{bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-

pentahydroksyheksyl]amino}sykloheksyl]karbamoyl}-1H-1,3-benzodiazol-3-

ium; 

2-[({3-amino-5H-pyrrolo[2,3-b]pyrazin-2-yl}formamido)metyl]-1,3-dietyl-

6-{[(1s,4s)-4-{bis[(2S,3R,4R,5R)-2,3,4,5,6-

pentahydroksyheksyl]amino}sykloheksyl]karbamoyl}-1H-1,3-benzodiazol-3-

ium; 

og et egnet anion, for eksempel haloid, sulfat, nitrat, fosfat, formiat, acetat, 

trifluoracetat, fumarat, sitrat, tartrat, oksalat, suksinat, mandelat, 

metansulfonat eller p-toluensulfonat; 

antibiotika; 

luftveishydrerende midler (osmoloytter) slik som hypertonisk saltløsning og 

mannitol (Bronchitol®); og 

mukolytiske midler f.eks. N-acetylcystein. 

 

20. Forbindelsen ifølge krav 2, hvori forbindelsen er forbindelse av formel (Iz) og 

hvori Y ikke er en binding. 

 

21. Forbindelsen ifølge krav 1, hvori Y er et rett C1-3alkylen eventuelt substituert med 

én eller flere substituenter R18, hvori R18 er som definert ovenfor og hvori to 

substituenter R18 kan være festet til de samme eller forskjellige karbonatomene. 

 

NO/EP3743406



31 

 

22. Forbindelsen ifølge krav 1, hvori R4 er en 6- til 11-leddet arylgruppe valgt fra 

fenyl, naftyl, indanyl, 1,2,3,4-tetrahydronaftyl og benzosykloheptanyl, hvilke som 

helst av disse er eventuelt substituert som definert i krav 1. 
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