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1
Patentkrav
1. Forbindelse med den generelle formel (I):

R, T 7

R4
R/X N%IF/RG
B R R
R/ R,

(D

hvor:

X er -0O-, -S- eller -S0,-;

Y er hydrogen, OH eller O(C;-C4)alkyl;

Z er =0 eller =S;

R er (Cs3-Cyg)alkyl; o-trifluor(Cs-Cyg)alkyl;

R; og R, er, uavhengig, hydrogen, hydroksy, (C;-Cg)alkoksy, (C;-Cg)alkyltio,
halogen, trifluormetyl eller 2,2,2-trifluoretyl; eller én av R; og R, er i ortho-posisjon
i forhold til R-X- og representerer, tatt sammen med samme R-X-, en gruppe

0_

R—<
® 70— hvor Rq er (C,-Co)alkyl;

R3 og R’; er, uavhengig, hydrogen eller (C;-C4)alkyl;

R4 0g Rs er, uavhengig, hydrogen, (C;-C4)alkyl; eller R4 er hydrogen og Rs er en
gruppe valgt fra -CH,-OH, -CH,-0-(C;-Cg)alkyl, -CH(CH3)-OH, -(CH,),-S-CHj5,
benzyl og 4-hydroksybenzyl; eller R, og Rs, tatt sammen med det tilstgtende

karbonatom, danner et (Cs3-Cg)cykloalkylresiduum;

Re 0g R, er uavhengig hydrogen eller (C;-Cg)alkyl; eller danner, tatt sammen med
det tilstgtende nitrogenatom, en 5- til 6-leddet monocyklisk mettet heterocyklus,
valgfritt inneholdende ett ytterligere heteroatom valgt blant -O-, -S- og -NRg- hvor
Rg er hydrogen eller (C;-Cg)alkyl;



10

15

20

NO/EP2155663

med det forbehold at ndr X er -S- eller -SO,-, da er Y ikke OH eller O(C;-C,)alkyl;

i hvert tilfelle enten som enkelt optisk isomer i isolert form eller som en blanding

derav i hvilket som helst forhold, og dens farmasgytisk akseptable salter.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvor:

X er -0O-, -S-;

Y er hydrogen, OH eller O(C;-C5)alkyl;

Z er =0 eller =S;

R er (C4-Cy)alkyl eller o-trifluor(C4-Cg)alkyl;

R; og R, er, uavhengig, hydrogen, (C,-Cs)alkoksy, halogen, trifluormetyl eller

2,2,2-trifluoretyl; eller én av R; og R, er i ortho-posisjon i forhold til R-X- og
O_

® "0— hvor Ry er

reprepsenterer, tatt sammen med samme R-X-, en gruppe
(Cx-Cs)alkyl;

R3 og R’; er, uavhengig, hydrogen eller (C;-Cs)alkyl;

R4 0g Rs er, uavhengig, hydrogen eller (C;-Cy)alkyl; eller R4 er hydrogen og Rs er
en gruppe valgt fra -CH,-OH, -CH,-O-(C;-C3)alkyl, -(CH,),-S-CHs, benzyl og 4-
hydroksybenzyl;

R¢ 0g R, er, uavhengig, hydrogen eller (C;-C,)alkyl; eller danner, tatt sammen med
det tilstgtende nitrogenatom, en 5- til 6-leddet monocyklisk mettet heterocyklus,
valgfritt inneholdende ett ytterligere heteroatom valgt blant -O- og -NRg- hvor Rg er
hydrogen eller (C;-C3)alkyl;

med det forbehold at ndr X er -S-, da er Y ikke OH eller O(C;-C5)alkyl;

i hvert tilfelle enten som enkelt optisk isomer i isolert form eller som en blanding

derav i hvilket som helst forhold, og dens farmasgytisk akseptable salter.

3. Forbindelse ifglge krav 1 hvor:
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X er -0O-, -S-;

Y er hydrogen eller O(C;-C3)alkyl;

Z er =0 eller =S;

R er (C4-Cy)alkyl eller e-trifluor(C4-Cg)alkyl;

R; og R, er, uavhengig, hydrogen, (C;-C3)alkoksy, fluor, klor, trifluormetyl eller

2,2,2-trifluoretyl; eller én av R; og R, er i ortho-posisjon i forhold til R-X- og
O_

R—<
representerer, tatt sammen med samme R-X-, en gruppe O— hvor Rq er (Cs-
Cs)alkyl;

R3 og R’; er, uavhengig, hydrogen eller (C;-Cs)alkyl;

R4 og Rs er, uavhengig, hydrogen eller (C;-C,)alkyl; eller R4 er hydrogen og Rs er
en gruppe valgt fra -CH,-OH, -CH,-0O-(C;-C3)alkyl, benzyl og 4-hydroksybenzyl;

Re¢ 0g R, er, uavhengig, hydrogen eller (C;-C3)alkyl; eller danner, tatt sammen med
det tilstgtende nitrogenatom, en 5- til 6-leddet monocyklisk mettet heterocyklus,
valgfritt inneholdende ett ytterligere heteroatom valgt blant -O- og -NRg-, hvor Rg
er hydrogen eller (C;-C3)alkyl;

med det forbehold at ndr X er -S-, da er Y ikke O(Ci-C3)alkyl;

i hvert tilfelle enten som enkelt optisk isomer i isolert form eller som en blanding

derav i hvilket som helst forhold, og dens farmasgytisk akseptable salter.
4, Forbindelse ifglge krav 1, hvor:

X er -0O-;

Y er hydrogen;

Zer =0;

R er (C4-Cg)alkyl;
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R; og R, er, uavhengig, hydrogen eller halogen, fortrinnsvis fluor;

Rs, R’3, R4 0g Rs er hydrogen;

R¢ 0g R, er, uavhengig, hydrogen eller (C;-C3)alkyl;

i hvert tilfelle enten som enkelt optisk isomer i isolert form eller som en blanding

derav i hvilket som helst forhold, og dens farmasgytisk akseptable salter.

5. Forbindelse ifglge krav 1, som er valgt fra:

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]acetamid

2-[2-(3-Pentyloksyfenyl)etylamino]acetamid

2-[2-(3-Heksyloksyfenyl)etylamino]acetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N-metylacetamid

2-[2-(3-Pentyloksyfenyl)etylamino]-N-metylacetamid

2-[2-(3-Heksyloksyfenyl)etylamino]-N-metylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butylsulfonylfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)-(N’-hydroksy)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)(N'-metoksy)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)(N’-propoksy)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

|2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetyltioacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)-2-metylpropylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-{2-[3-(4,4,4-Trifluorbutoksy)fenyl]etylamino}-N,N-dimetylacetamid

NO/EP2155663



10

15

2-[2-(3-Butyltiofenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksy-2-klorfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksy-2-fluorfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksy-4-metoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dietylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dipropylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dibutylacetamid

2-[2-(3-Pentyloksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Heksyloksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-1-pyrrolidin-1-yl-etan-1-on

2-[2-(3-Pentyloksyfenyl)etylamino]-1-pyrrolidin-1-yl-etan-1-on

2-[2-(3-Heksyloksyfenyl)etylamino]-1-pyrrolidin-1-yl-etan-1-on

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylpropanamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-3-hydroksy-N,N-dimetylpropanamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-3-metoksy-N,N-dimetylpropanamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-3-propoksy-N,N-dimetylpropanamid

2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-2,N,N-trimetylpropanamid

2-[2-(3-Pentyloksyfenyl)etylamino]-2,N,N-trimetylpropanamid

2-[2-(3-Heksyloksyfenyl)etylamino]-2,N,N-trimetylpropanamid

NO/EP2155663
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(S)-2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]propanamid
(S)-2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N-metylpropanamid
(S)-2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylpropanamid
(R)-2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]propanamid
(R)-2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N-metylpropanamid
(R)-2-[2-(3-Butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylpropanamid
2-[2-(3-Butoksy-2-trifluormetylfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid
2-[2-(3-Butoksy-4-trifluormetylfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid
2-[2-(3-Butoksy-5-trifluormetylfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid

i hvert tilfelle enten som enkelt optisk isomer i isolert form eller som en blanding
derav i hvilket som helst forhold, og dens farmasgytisk akseptable salter,
fortrinnsvis dens salt med saltsyre eller metansulfonsyre.

6. Forbindelse ifglge krav 1, som er 2-[2-(3-butoksyfenyl)etylamino]-N,N-
dimetylacetamid, 2-[2-(3-butoksy-2,6-difluorfenyl)etylamino]-N,N-
dimetylacetamid, 2-[2-(3-pentyloksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid, eller 2-
[2-(3-heksyloksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid, og farmasgytisk akseptable

salter derav.

7. Forbindelse ifglge krav 6, som er 2-[2-(3-butoksyfenyl)etylamino]-N,N-

dimetylacetamid eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 6 og 7, hvor det

farmasgytisk akseptable salt er hydroklorid- eller metansulfonatsaltet.

9. Forbindelse ifglge krav 1, hvor:

X er -S0,-; eller
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Y er OH eller O(C;-Cy4)alkyl; eller

Z er =S; eller

R er (Co-Cyg)alkyl eller o-trifluor(Cs-Cyg)alkyl; eller
R; og/eller R, er noe annet enn hydrogen; eller
bade R; og R’; er noe annet enn hydrogen; eller

bdde R4 og Rs er noe annet enn hydrogen, men danner, tatt sammen med det

tilstgtende karbonatom, ikke et (C3-Cg)cykloalkylresiduum; eller

Re 0g R, tatt sammen med det tilstgtende nitrogenatom, danner en monocyklisk 5-
til 6-leddet mettet heterocyklus, valgfritt inneholdende ett ytterligere heteroatom

valgt blant -O-, -S- og -NRg- hvor Rg er hydrogen eller (C,-C¢)alkyl;

med det forbehold at nar X er -S- eller -SO,-, da er Y ikke OH eller O(C;-C4)alkyl;

i hvert tilfelle enten som enkelt optisk isomer i isolert form eller som en blanding

derav i hvilket som helst forhold, og dens farmasgytisk akseptable salter.

10. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse som

et legemiddel.

11. Forbindelse ifglge krav 1 for anvendelse som et legemiddel som er aktivt
som natrium- og/eller kalsiumkanalmodulator for behandling av patologiske
tilstander hvor den eller de ovennevnte mekanismer spiller en patologisk rolle, som
er en neurologisk, kognitiv, psykiatrisk, inflammatorisk, urogenital eller
gastrointestinal forstyrrelse, hvilket legemiddel er i det vesentlige fritt for enhver
MAO-hemmende aktivitet eller har en vesentlig redusert MAO-hemmende aktivitet.

12. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 2, 3 og 4 for anvendelse
ifglge krav 11.

13. Forbindelse ifglge krav 5 for anvendelse ifglge krav 11.

14. Forbindelse ifglge krav 6 for anvendelse ifglge krav 11.
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8
15. Forbindelse ifglge krav 7 for anvendelse ifglge krav 11.
16. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse

ifglge krav 11, hvor forstyrrelsen er en neurologisk forstyrrelse valgt fra smerter og

migrene.

17. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge krav 16, hvor smertene er et neuropatisk smertesyndrom eller et

inflammatorisk smertesyndrom.

18. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse

ifglge krav 16, hvor smertene er akutte eller kroniske smerter.

19. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge krav 11, hvor forstyrrelsen er en neurologisk forstyrrelse valgt fra Alzheimers
sykdom, Parkinsons sykdom, epilepsi, rastlgse bein-syndrom, slag eller cerebral

iskjemi.

20. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge krav 11, hvor forstyrrelsen er en inflammatorisk prosess som rammer alle
kroppssystemer, valgt fra en artrittisk tilstand, en forstyrrelse som rammer huden
og beslektede vev, en forstyrrelse i det respiratoriske system eller en forstyrrelse i

immun- og endokrinologisk system.

21. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge krav 11, hvor forstyrrelsen er en kognitiv og/eller psykiatrisk forstyrrelse
valgt fra Mild Kognitiv Svekkelse, depresjon, bipolar forstyrrelse, mani, schizofreni,

psykose, angst og avhengighet.

22. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse

ifglge krav 11, hvor forstyrrelsen er en urogenital forstyrrelse.

23. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse

ifglge krav 11, hvor forstyrrelsen er en gastrointestinal forstyrrelse.

24. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 11 og 16 til 23, hvor forbindelsen er

forbundet med ett eller flere andre terapeutiske midler.
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25. Farmasgytisk sammensetning inneholdende, som aktiv ingrediens, en
forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 sammen med farmasgytisk

akseptable terapeutisk inerte organiske eller uorganiske baerermaterialer.

26. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge krav 21, hvor forbindelsen er forbundet med ett eller flere andre terapeutiske
midler ifglge krav 24, hvor det andre terapeutiske middel er et typisk eller et

atypisk antipsykotisk middel.

27. Forbindelse ifglge krav 26, hvor det typiske antipsykotiske middel er
halogenperidol og det atypiske antipsykotiske middel er valgt fra risperidon og

klozapin.

28. Forbindelse ifglge krav 26, hvor forbindelsen er 2-[2-(3-butoksyfenyl)-
etylamino]-N,N-dimetylacetamid eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, det
typiske antipsykotiske middel er halogenperidol og det atypiske antipsykotiske

middel er valgt fra risperidon og klozapin.

29. Forbindelse ifglge krav 26, hvor forbindelsen er hydrokloridet eller
metansulfonatet av 2-[2-(3-butoksyfenyl)etylamino]-N,N-dimetylacetamid og det
typiske antipsykotiske middel er halogenperidol og det atypiske antipsykotiske

middel er valgt fra risperidon og klozapin.

30. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse

ifglge krav 20, hvor forstyrrelsen er en forstyrrelse i immunsystemet.

31. Forbindelse ifglge krav 30, hvor forstyrrelsen i immunsystemet er multippel

sklerose eller andre demyeliniserende forstyrrelser.

32. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 for anvendelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 11 til 24 og 26 til 31, hvor pasienten rammet
av forstyrrelsen(e) er spesielt fglsom for ugnskede bivirkninger som skyldes MAO-

hemmende aktivitet.

33. Anvendelse av en forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9
for fremstilling av et legemiddel som er aktivt som natrium- og/eller
kalsiumkanalmodulator, for behandling av patologiske tilstander hvor den eller de

ovennevnte mekanismer spiller en patologisk rolle, som er en neurologisk, kognitiv,
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psykiatrisk, inflammatorisk, urogenital eller gastrointestinal forstyrrelse, hvilket
legemiddel er i det vesentlige fritt for enhver MAO-hemmende aktivitet eller har en

vesentlig redusert MAO-hemmende aktivitet.

34. Anvendelse ifglge krav 33, hvor forstyrrelsen er som nevnt i et hvilket som
helst av kravene 16 til 23.



	Bibliographic data
	Claims

