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Patentkrav

1. Forbindelse med formel I

5

hvor

R1 er valgt fra gruppen bestående av

i) H,10

ii) -C1-6-alkyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 5 substituenter individuelt

valgt fra gruppen bestående av OH, halogen, cyano og C1-6-alkoksy,

iii) -S(O)2-C1-6-alkyl, hvor C1-6-alkyl er usubstituert eller substituert med 1 til 5 

substituenter individuelt valgt fra gruppen bestående av OH, halogen, cyano og C1-6-

alkoksy,15

iv) -C(O)-C1-6-alkyl, hvor C1-6-alkyl er usubstituert eller substituert med 1 til 5 

substituenter individuelt valgt fra gruppen bestående av OH, halogen, cyano og C1-6-

alkoksy,

v) -C(O)O-C1-6-alkyl, hvor C1-6-alkyl er usubstituert eller substituert med 1 til 5 

substituenter individuelt valgt fra gruppen bestående av OH, halogen, cyano og C1-6-20

alkoksy;

vi) cykloalkyl, usubstituert eller substituert med 1 til 5 substituenter individuelt valgt

fra gruppen bestående av OH, halogen, cyano, C1-6-alkyl og C1-6-alkoksy;

vii) S(O)2-(CH2)q-NRiRii, hvor

q er 0 eller 1,25

Ri og Rii er hver individuelt valgt fra gruppen bestående av H og C1-6-alkyl eller Ri og Rii

danner sammen med nitrogenet som de er bundet til en 3- til 7-leddet heterocyklyl

inneholdende én eller to heteroatomer individuelt valgt fra N, O og S, og hvilket

heterocyklyl er usubstituert eller substituert med 1 til 5 substituenter individuelt valgt

fra gruppen bestående av okso, halogen, C1-6-alkyl og C1-6-alkoksy,30

viii) -(CH2)r-NRiiiRiv, hvor

r er 1, 2 eller 3,
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Riii og Riv er hver individuelt valgt fra gruppen bestående av H og C1-6-alkyl eller Riii og

Riv danner sammen med nitrogenet som de er bundet til en 3- til 7-leddet heterocyklyl

inneholdende én eller to heteroatomer individuelt valgt fra N, O og S, og hvilket

heterocyklyl er usubstituert eller substituert med 1 til 5 substituenter individuelt valgt

fra gruppen bestående av okso, halogen, C1-6-alkyl og C1-6-alkoksy og5

ix) -C(O)(CH2)s-NRvRvi, hvor

s er 1, 2 eller 3,

Rv og Rvi er hver individuelt valgt fra gruppen bestående av H og C1-6-alkyl eller Rv og

Rvi danner sammen med nitrogenet som de er bundet til en 3- til 7-leddet heterocyklyl

inneholdende én eller to heteroatomer individuelt valgt fra N, O og S, og hvilken10

heterocyklyl er usubstituert eller substituert med 1 til 5 substituenter individuelt valgt

fra gruppen bestående av okso, halogen, C1-6-alkyl og C1-6-alkoksy;

R2 er halogen; og

R3 er en 6-leddet heteroarylring, usubstituert eller substituert med 1 til 5 substituenter

individuelt valgt fra gruppen bestående av OH, halogen, cyano, C1-6-alkyl, C1-6-15

alkoksy, halogen-C1-6-alkyl, halogen-C1-6-alkoksy og hydroksy-C1-6-alkyl;

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav.

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R1 er valgt fra gruppen bestående av

i) H,20

ii) -C1-6-alkyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 2 substituenter individuelt

valgt fra gruppen bestående av halogen og C1-6-alkoksy,

iii) -S(O)2-C1-6-alkyl, hvor C1-6-alkyl er usubstituert,

iv) -C(O)-C1-6-alkyl, hvor C1-6-alkyl er usubstituert eller substituert med 1 til 2 OH,

v) -C(O)O-C1-6-alkyl, hvor C1-6-alkyl er usubstituert;25

vi) usubstituert cykloalkyl,

vii) S(O)2-(CH2)q-NRiRii, hvor q er 0, 

Ri og R" er hver individuelt valgt fra gruppen bestående av H og C1-6-alkyl og

viii) -(CH2)r-NRiiiRiv, hvor r er 2, 

Riii og Riv er hver individuelt valgt fra gruppen bestående av H og C1-6-alkyl og30

ix) -C(O)(CH2)s-NRvRvi, hvor s er 1, 

Rv og Rvi er hver individuelt valgt fra gruppen bestående av H og C1-6-alkyl.

3. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-2, hvor R1 er valgt fra

gruppen bestående av35

i) H,
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ii) -C1-6-alkyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 2 substituenter individuelt

valgt fra gruppen bestående av halogen og C1-6-alkoksy, og

iii) usubstituert cykloalkyl.

4. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-3, hvor R1 er valgt fra 5

gruppen bestående av H, metyl, etyl, isopropyl, 2,2-difluoretyl, 2-metoksy-etyl og

cyklobutyl.

5. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-4, hvor R2 er klor.

10

6. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-5, hvor R3 er valgt fra 

gruppen bestående av

i) pyridinyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 2 substituenter individuelt

valgt fra gruppen bestående av halogen, C1-6-alkyl og C1-6-alkoksy,

ii) pyrazinyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 2 C1-6-alkyl,15

iii) usubstituert pyridazinyl, og

iv) pyrimidinyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 2 C1-6-alkyl.

7. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-6, hvor R3 er

i) pyridinyl som er usubstituert eller substituert med 1 til 2 substituenter individuelt20

valgt fra gruppen bestående av halogen og C1-6-alkyl, eller

ii) usubstituert pyrazinyl.

8. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-7, hvor R3 er valgt fra 

gruppen bestående av pyridin-2-yl, 6-metyl-pyridin-2-yl, 6-klor-pyridin-2-yl, 5-fluor-25

pyridin-2-yl, 3-fluor-pyridin-2-yl og pyrazin-2-yl.

9. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-8, som er valgt fra gruppen

bestående av

trans-8-klor-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen-30

5-karboksylsyre tert-butylester,

cis-8-klor-1-(4-pyrimidin-2-yl-cykloheksyl)-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen-

5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-(4-pyrimidin-2-yl-cykloheksyl)-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,35

trans-8-klor-1-(4-pyrimidin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen,
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trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyrimidin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

1-(trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-yl)etanon,

1-(trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-5

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-yl)-2-hydroksyetanon,

1-(trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-yl)-2-(dimetylamino)etanon-

formiat,

2-(trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-10

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-yl)-N-metyletanamin,

trans-8-klor-1-[4-(3,5-difluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(3,5-difluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,15

trans-8-klor-1-(4-(3,5-difluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(3-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(3-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-20

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(3-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

cis-8-klor-1-((1S,4R)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,25

cis-8-klor-1-((1S,4R)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

cis-8-klor-1-(4-pyrimidin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen,

cis-8-klor-5-metyl-1-(4-pyrimidin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,110b-30

tetraaza-benzo[e]azulen,

cis-tert-butyl-8-klor-1-((1R,4R)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,

trans-8-klor-1-((1R,4R)-4-(2-fluorpyridin-3-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,35

trans-8-klor-1-((1R,4R)-4-(2-fluorpyridin-3-yl)cykloheksyl)-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

NO/EP2560975
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trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(2-klorpyridin-3-yl)cykloheksyl)-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(2-klorpyridin-3-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(2-metylpyrimidin-4-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-5

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-(2-metoksyetyl)-5,6-

dihydro-4H-benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-(metylsulfonyl)-5,6-

dihydro-4H-benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin, trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-10

fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-isopropyl-5,6-dihydro-4H-benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-

a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-(1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-N,N-dimetyl-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-sulfonamid,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-metylpyrazin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-15

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(4-klorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(4-klorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,20

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(6-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-((1R,4S)-4-(6-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-(4-pyrazin-2-yl-cykloheksyl)-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-25

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-(4-pyrazin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen-dihydroklorid,30

trans-8-klor-1-(4-pyridin-3-yl-cykloheksyl)-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen-

5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-(4-pyridin-3-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(3,6-dimetyl-pyrazin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-35

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

NO/EP2560975
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trans-8-klor-1-[4-(3,6-dimetyl-pyrazin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen hydroklorid,

trans-8-klor-1-[4-(3,6-dimetyl-pyrazin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-5

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,10

trans-8-klor-1-[4-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen hydroklorid,

trans-8-klor-1-[4-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-15

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzoazulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzoazulen-dihydroklorid,20

trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzoazulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-25

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-etyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,30

trans-8-klor-1-[4-(6-etyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-etyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-isopropyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-35

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

NO/EP2560975
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trans-8-klor-1-[4-(6-isopropyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen hydroklorid,

trans-8-klor-1-[4-(6-isopropyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-metoksy-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-5

benzoazulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-(4-(6-metoksy-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzoazulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-metoksy-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzoazulen,10

trans-8-klor-1-[4-(6-metyl-pyrazin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(6-metyl-pyrazin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-metyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-4H,6H-2,3,5,10b-tetraaza-15

benzo[e]azulen-5-karboksylsyre tert-butylester,

trans-8-klor-1-[4-(6-metyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-(2,2-difluoretyl)-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-

dihydro-4H-benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,20

trans-8-klor-5-cyklobutyl-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-

4H-benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-etyl-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-metyl-1-((1R,4S)-4-(2-metylpyrimidin-4-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-25

4H-benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-metyl-1-((1R,4S)-4-(3-metylpyrazin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyrazin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,30

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyridazin-3-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyridin-3-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-35

tetraaza-benzo[e]azulen,

NO/EP2560975



8

trans-8-klor-5-metyl-1-[4-(6-metyl-pyrazin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-metyl-1-[4-(6-metyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-fluor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-5

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-fluor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-tert-butyl 8-klor-1-((1R,4R)-4-(2-fluorpyridin-3-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,10

trans-tert-butyl 8-klor-1-((1R,4S)-4-(2-klorpyridin-3-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,

trans-tert-butyl 8-klor-1-((1R,4S)-4-(2-metylpyrimidin-4-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e[1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,

trans-tert-butyl 8-klor-1-((1R,4S)-4-(3-metylpyrazin-2-yl)cykloheksyl)-4H-15

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,

trans-tert-butyl 8-klor-1-((1R,4S)-4-(4-klorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,

trans-tert-butyl 8-klor-1-((1R,4S)-4-(6-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat, og20

trans-tert-butyl 8-fluor-1-((1R,4S)-4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin-5(6H)-karboksylat,

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav.

10. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-9, som er valgt fra gruppen25

bestående av

trans-8-klor-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen • 2 HCl,

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,30

trans-8-klor-5-metyl-1-[4-(6-metyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-35

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

NO/EP2560975



9

trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzoazulen-dihydroklorid,

trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzoazulen,

trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-5

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-etyl-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,10

trans-8-klor-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-isopropyl-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-cyklobutyl-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-(2,2-difluoretyl)-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-15

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-(2-metoksyetyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyrazin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,20

trans-8-klor-1-[4-(3-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen, og

trans-8-klor-1-[4-(3,5-difluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen.

25

11. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-10, som er valgt fra gruppen

bestående av

trans-8-klor-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-

benzo[e]azulen • 2 HCl,

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyridin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-30

tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-metyl-1-[4-(6-metyl-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen,35

trans-8-klor-1-[4-(6-klor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

NO/EP2560975
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trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzoazulen-dihydroklorid,

trans-8-klor-1-[4-(5-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzoazulen, trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-

5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,5

trans-8-klor-1-[4-(3-fluor-pyridin-2-yl)-cykloheksyl]-5-metyl-5,6-dihydro-4H-

2,3,5,10b-tetraaza-benzo[e]azulen,

trans-8-klor-5-etyl-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-isopropyl-5,6-dihydro-4H-10

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-cyklobutyl-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,

trans-8-klor-5-(2,2-difluoretyl)-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin,15

trans-8-klor-1-(4-(3-fluorpyridin-2-yl)cykloheksyl)-5-(2-metoksyetyl)-5,6-dihydro-4H-

benzo[e][1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]diazepin, og

trans-8-klor-5-metyl-1-(4-pyrazin-2-yl-cykloheksyl)-5,6-dihydro-4H-2,3,5,10b-

tetraaza-benzo[e]azulen.

20

12. Fremgangsmåte for fremstilling av forbindelsen med formel I ifølge hvilket som 

helst av kravene 1-11, omfattende trinnet med omsetning av en forbindelse med 

formel II

25

med en forbindelse med formel III 

30
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for å oppnå en forbindelse med formel I hvor R1, R2 og R3 er som definert i krav 1.

13. Forbindelse med formel I ifølge hvilket som helst av kravene 1-11, for 

anvendelse som terapeutisk aktiv substans.

5

14. Forbindelse med formel I ifølge hvilket som helst av kravene 1-11, for 

anvendelse i forebygging eller behandling av dysmenorré, mannlig eller kvinnelig

seksuell dysfunksjon, hypertensjon, kronisk hjertesvikt, upassende sekresjon av

vasopressin, lever-cirrhose, nefrotisk syndrom, angst, depressive lidelser, obsessiv

kompulsiv lidelse, autismelidelser, schizofreni og aggressiv adferd.10

15. Farmasøytisk preparat omfattende en forbindelse med formel I ifølge hvilket 

som helst av kravene 1-11.

16. Farmasøytisk preparat ifølge krav 15, som er anvendelig for forebygging eller 15

behandling av dysmenorré, mannlig eller kvinnelig seksuell dysfunksjon, hypertensjon, 

kronisk hjertesvikt, upassende sekresjon av vasopressin, lever-cirrhose, nefrotisk

syndrom, angst, depressive lidelser, obsessiv kompulsiv lidelse, autismelidelser, 

schizofreni og aggressiv adferd.

20
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