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1. Farmasgytisk sammensetning som omfatter (a) en forbindelse representert
ved fglgende formler (II), (III), (VI), (VII) eller (VIII) eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav og (b) et opioid:

NH /0 NH,
o8y 0
I/\N/I\\,)QN X . R® \>_NH R‘GZJ\ .
RTN\) @] O CH3

() (1Y (V1)

(Vi) (Vi)

hvori R’ representerer metyl, etyl, propyl, butyl eller 3-metylbutyl eller hvilken
som helst av disse gruppene substituert med hydroksy; R® representerer fenyl,
pyridyl, pyrimidinyl eller 5,6-dihydro-2H-pyridylmetyl, eller hvilken som helst av
disse gruppene substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra et kloratom, metyl,
etyl, metoksy og etoksy; R° representerer pyridyl eller tetrahydropyranyl; og R'?

representerer metyl, etyl, propyl eller butyl.
2. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori (a) er en forbindelse

representert ved fglgende formler (IIA), (IIIA), (IIIB), (IIIC), (VIA), (VII) eller
(VIII) eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:

3 o]
~N 8] ( \\:
N 3 == N
)\/J\ >—§\J O | \>_NH N
$ }/—J
o}
HsC (HA) (1A )

70
% Y-
2 MH —
/>—CH3 S )—@—CH:.;

(B (g



10

15

20

25

NO/EP2308509

NH3 J=N
N N ,Nj N S

P N“>—N B | )—NH

H3CH,CH,CH,C™ N N N )—Q

CHs o)
(VIA) (VIE)
e
N B
; N
HiC Nl
N N/)\NHZ
HoN
(Vi)

3. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori (a) er en forbindelse
representert ved fglgende formel (IIIC) eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav:

70

—

N
0 | S—nH =
S W 4 CHa3
0 N

(HC)

4. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 1
til 3, hvori opioidet er valgt fra gruppen bestdende av anileridin, opium,
ampromid, allylprodin, alfaprodin, alfentanil, isometadon, etylmetyltiambuten,
etylmorfin, etoheptazin, etonitazen, eptazocin, endorfin, enkefalin, oksykodon,
oksymorfon, klonitazen, ketobemidon, kokain, kodein, cylmorfan, diamorfon,
dioksafetylbutyrat, didezocin, dinorfin, dihydrokodein, dihydromorfin, dipipanon,
dimetyltiambuten, dimenoksadol, dimefeptanol, sufentanil, tilidin,
dekstromoramid, desomorfin, tramadol, narcein, nalorfin, nalbufen, nikomorfin,
norlevorfanol, normetadon, normorfin, norpipanon, papaveretum, hydrokodon,
hydroksypetidin, hydromorfon, piminodin, piritramid, fentanyl, fenazocin,
fenadokson, fenoperidin, fenomorfan, butorfanol, buprenorfin, properidin,
propoksyfen, profeptazin, promedol, heroin, bezitramid, berzylmorfin,
pentazocin, myrofin, metadon, metazocin, metopon, meptazinol, meperidin,

morfin, levallorfan, levofenalofentanil, levorfanol og remifentanil.
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5. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 1

til 3, hvori opioidet er morfin.

6. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 1

til 5i form av et kit.

7. Anvendelse av en forbindelse med adenosin Ajs-reseptorantagonistaktivitet
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav for fremstilling av et middel som
virker suppressivt pa en ugnsket effekt av et opioid, hvori den ugnskede effekten
er analgesisk toleranse, og forbindelsen med adenosin Aoa-
reseptorantagonistaktivitet er en forbindelse representert ved fglgende formler

(I, (II) (III) (1IV), (VI), (VII) eller (VIII):
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hvori R! representerer et hydrogenatom eller metyl; R? og R? kan vaere like eller
forskjellige, og hver representerer metyl, etyl, propyl, butyl eller isopropyl; R*
R>, og R® kan veere like eller forskjellige, og hver representerer et
hydrogenatom, metyl, etyl, metoksy, etoksy, et fluoratom, et kloratom eller et
bromatom; R’ representerer metyl, etyl, propyl, butyl eller 3-metylbutyl, eller
hvilken som helst av disse gruppene substituert med hydroksy; R® representerer
fenyl, pyridyl, pyrimidinyl eller 5,6-dihydro-2H-pyridylmetyl eller hvilken som
helst av disse gruppene substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra et

kloratom, metyl, etyl, metoksy og etoksy; R° representerer pyridyl eller
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tetrahydropyranyl; R og R!! kan vare like eller forskjellige, og hver
representerer et hydrogenatom, et fluoratom eller 2-metoksyetoksy; og R!?

representerer metyl, etyl, propyl eller butyl.

5 8. Anvendelsen ifglge krav 7, hvori forbindelsen med adenosin Aoa-
reseptorantagonistaktivitet er en forbindelse representert ved fglgende formler

(IA), (IB), (IIA), (IIIA), (IIIB), (IIIC), (IVA), (VIA) (VII) eller (VIII):
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9. Anvendelsen ifglge krav 7, hvori forbindelsen med adenosin Aja-
reseptorantagonistaktivitet er en forbindelse representert ved fglgende formel

(IIIC):
¢ 0

NN
0 | S—NH =

(1NC)

10. Anvendelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 7 til 9, hvori opioidet er
morfin.

11. Forbindelse med adenosin Ajs-reseptorantagonistaktivitet eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse til suppresjon av en ugnsket
effekt av et opioid, hvori den ugnskede effekten er analgesisk toleranse, og
forbindelsen med adenosin Ajs-reseptorantagonistaktivitet er en forbindelse

representert ved fglgende formler (I), (II) (IIT), (1IV), (VI), (VII) eller (VIII):
o] R1 / Q
R%‘ N —
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hvori R! representerer et hydrogenatom eller metyl; R? og R® kan veere like eller
forskjellige, og hver representerer metyl, etyl, propyl, butyl eller isopropyl; R*
R, og R® kan veere like eller forskjellige, og hver representerer et

hydrogenatom, metyl, etyl, metoksy, etoksy, et fluoratom, et kloratom eller et
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bromatom; R’ representerer metyl, etyl, propyl, butyl eller 3-metylbutyl eller
hvilken som helst av disse gruppene substituert med hydroksy; R® representerer
fenyl, pyridyl, pyrimidinyl eller 5,6-dihydro-2H-pyridylmetyl, eller hvilken som
helst av disse gruppene substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra et
5 kloratom, metyl, etyl, metoksy og etoksy; R° representerer pyridyl eller
tetrahydropyranyl; R!° og R!! kan veere like eller forskjellige, og hver
representerer et hydrogenatom, et fluoratom eller 2-metoksyetoksy; og R!?

representerer metyl, etyl, propyl eller butyl.

10 12, Forbindelsen eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse
ifglge krav 11, hvori forbindelsen med adenosin A,s-reseptorantagonistaktivitet
er en forbindelse representert ved fglgende formler (IA), (IB), (IIA), (IIIA),
(111B), (IIIC) (IVA), (VIA), (VII) eller (VIII):
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(Vi) (vin)

13. Forbindelsen eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse
ifglge krav 11, hvori forbindelsen med adenosin A,s-reseptorantagonistaktivitet

er en forbindelse representert ved fglgende formel (IIIC):
v 0O

= N
| S—NH =
S )—@—cm
8 o] N

(HHG)

14. Forbindelsen eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 11 til 13, hvori opioidet er valgt fra
gruppen bestdende av anileridin, opium, ampromid, allylprodin, alfaprodin,
alfentanil, isometadon, etylmetyltiambuten, etylmorfin, etoheptazin, etonitazen,
eptazocin, endorfin, enkefalin, oksykodon, oksymorfon, klonitazen, ketobemidon,
kokain, kodein, cylmorfan, diamorfon, dioksafetylbutyrat, didezocin, dinorfin,
dihydrokodein, dihydromorfin, dipipanon, dimetyltiambuten, dimenoksadol,
dimefeptanol, sufentanil, tilidin, dekstromoramid, desomorfin, tramadol, narcein,
nalorfin, nalbufen, nikomorfin, norlevorfanol, normetadon, normorfin,
norpipanon, papaveretum, hydrokodon, hydroksypetidin, hydromorfon,
piminodin, piritramid, fentanyl, fenazocin, fenadokson, fenoperidin, fenomorfan,
butorfanol, buprenorfin, properidin, propoksyfen, profeptazin, promedol, heroin,
bezitramid, berzylmorfin, pentazocin, myrofin, metadon, metazocin, metopon,
meptazinol, meperidin, morfin, levallorfan, levofenalofentanil, levorfanol og

remifentanil.

15. Forbindelsen eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse

ifglge et hvilket som helst av kravene 11 til 13, hvori opioidet er morfin.



