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P a t e n t k r a v

1. Forbindelse med formelen

hvor 5

Y er N eller C-R3;

og R3 er hydrogen, metyl, halogen eller nitril;

R1 er fenyl eller pyridinyl, som eventuelt er substituert med halogen, C1-4-alkyl eller C1-

4-alkoksy;

R2/R2' er uavhengig av hverandre hydrogen, C1-4-alkyl eller C1-4-alkyl substituert med 10

halogen,

eller R2 og R2' kan sammen med N-atomet som de er bundet til danne en morfolinring, 

en piperidinring eller en azetidinring som er usubstituert eller substituert én eller flere 

substituenter valgt fra C1-4-alkoksy, halogen, hydroksy eller metyl;

R4/R4' er uavhengig av hverandre hydrogen eller C1-4-alkyl,15

eller R4 og R4' danner sammen en C3-5-cykloalkyl-, tetrahydrofuran- eller en oksetan-

ring;

eller et farmasøytisk akseptabel syreaddisjonssalt, en racemisk blanding eller dens 

tilsvarende enantiomer og/eller optiske isomer og/eller stereoisomer derav.

20

2. Forbindelse med formel IA ifølge krav 1, 

hvor 

Y er N eller C-R3;

og R3 er hydrogen, metyl, halogen eller nitril;25

R1 er fenyl eller pyridinyl som eventuelt er substituert med halogen, C1-4-alkyl eller C1-

4-alkoksy;

eller et farmasøytisk akseptabel syreaddisjonssalt, en racemisk blanding eller dens 

tilsvarende enantiomer og/eller optiske isomer og/eller stereoisomer derav.

30

3. Forbindelse med formel IA ifølge hvilket som helst av kravene 1 eller 2, hvor 

forbindelsene er 



2

5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-pyridin-3-yletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid5

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-fluor-pyridin-3-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid10

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid15

3-fluor-5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

3-fluor-5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-3-fluor-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-3-fluor-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

3-klor-5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid, eller20

3-cyano-5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid.

4. Forbindelse med formel I ifølge krav 1, hvor R1 er fenyl, eventuelt substituert 

med halogen.

25

5. Forbindelse med formel I ifølge hvilket som helst av kravene 1 eller 4, hvor 

forbindelsene er 

5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butylamid

5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid30

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butylamid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butylamid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid35

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-m-tolyletynyl-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butylamid
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5-(3-klor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butylamid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid5

3-fluor-5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

3-fluor-5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-3-fluor-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre cyklobutyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre oksetan-3-ylamid10

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(3-metyl-oksetan-3-yl)-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(3-metyl-oksetan-3-yl)-amid

5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(3-metyl-oksetan-3-yl)-

amid

5-(3,4-difluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(3-metyl-oksetan-3-yl)-15

amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(1-metyl-cyklopropyl)-amid

5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(1-metyl-cyklopropyl)-amid

5-(3-klor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(1-trifluormetyl-cyklopropyl)-

amid20

5-m-tolyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(1-trifluormetyl-cyklopropyl)-amid

(2,2-dimetyl-morfolin-4-yl)-[5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-yl]-metanon

[5-(2,5-difluor-fenyletynyl)-pyridin-2-yl]-(2,2-dimetyl-morfolin-4-yl)-metanon

[5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-yl]-(4-hydroksy-4-metyl-piperidin-1-yl)-metanon

(RS)-(4-hydroksy-2,2-dimetyl-piperidin-1-yl)-(5-fenyletynyl-pyridin-2-yl)-metanon25

(RS)-(4-hydroksy-3,3-dimetyl-piperidin-1-yl)-(5-fenyletynyl-pyridin-2-yl)-metanon

(RS)-[5-(4-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-yl]-(4-hydroksy-3,3-dimetyl-piperidin-1-yl)-

metanon

(RS)-[5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-yl]-(4-hydroksy-3,3-dimetyl-piperidin-1-yl)-

metanon30

3-fluor-5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(1-metyl-cyklopropyl)-

amid

3-klor-5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre-metyl-(1-trifluormetyl-cyklopropyl)-

amid35

(3,3-difluor-azetidin-1-yl)-(5-fenyletynyl-pyrimidin-2-yl)-metanon

(3,3-dimetyl-piperidin-1-yl)-(5-fenyletynyl-pyrimidin-2-yl)-metanon
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(RS)-(4-hydroksy-2,2-dimetyl-piperidin-1-yl)-(5-fenyletynyl-pyrimidin-2-yl)-metanon

(RS)-(4-hydroksy-3,3-dimetyl-piperidin-1-yl)-(5-fenyletynyl-pyrimidin-2-yl)-metanon

(RS)-[5-(3-fluor-fenyletynyl)-pyrimidin-2-yl]-(4-hydroksy-3,3-dimetyl-piperidin-1-yl)-

metanon

3-fluor-5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(3-metyl-oksetan-3-yl)-amid5

(RS)-3-fluor-5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(2,2,2-trifluor-1-metyl-etyl)-

amid

3-cyano-5-fenyletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(3-klor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(2,2,2-trifluor-1,1-dimetyl-etyl)-

amid10

(RS)-5-(3-klor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre (2,2,2-trifluor-1-metyl-etyl)-amid,

eller

(RS)-5-(3-klor-fenyletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(2,2,2-trifluor-1-metyl-

etyl)-amid.

15

6. Forbindelse med formel I ifølge krav 1, hvor R1 er pyridinyl, eventuelt 

substituert med halogen.

7. Forbindelse med formel I ifølge hvilket som helst av kravene 1 eller 6, hvor

forbindelsene er 20

5-pyridin-3-yletynyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-fluor-pyridin-3-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-3-metyl-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid 25

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-3-fluor-pyridin-2-karboksylsyre tert-butyl-metyl-amid

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(1-trifluormetyl-

cyklopropyl)-amid

5-(2-klor-pyridin-4-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre (2,2,2-trifluor-1,1-dimetyl-etyl)-

amid30

5-(5-klor-pyridin-3-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre-metyl-(2,2,2-trifluor-1,1-

dimetyl-etyl)-amid

(RS)-5-(2-klor-pyridin-4-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre (2,2,2-trifluor-1-metyl-

etyl)-amid

5-(2-klor-pyridin-4-yletynyl)-pyrimidin-2-karboksylsyre (2,2,2-trifluor-1,1-35

dimetyletyl)-amid
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(R) eller (S)-5-(2-klor-pyridin-4-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre (2,2,2-trifluor-1-

metyl-etyl)-amid, eller

(S) eller (R)-5-(2-klor-pyridin-4-yletynyl)-pyridin-2-karboksylsyre (2,2,2-trifluor-1-

metyl-etyl)-amid.

5

8. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse med formel I ifølge krav 1, 

som omfatter variantene 

a) omsetning av en forbindelse med formelen 

med en egnet forbindelse med formel10

R1-hal 7

for å danne en forbindelse med formelen 

15

hvor substituentene er beskrevet i krav 1, eller

b) omsetning av en forbindelse med formelen 

med en egnet forbindelse med formel 

20

for å danne en forbindelse med formelen 
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c) omsetning av en forbindelse med formelen 

med en egnet forbindelse med formel 

for å danne en forbindelse med formelen 5

hvor substituentene er beskrevet i krav 1 eller, om ønsket, omdannelse av de 

oppnådde forbindelsene til farmasøytisk akseptable syreaddisjonssalter.

10

9. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 -7 for anvendelse som 

terapeutisk aktiv substans.

10. Farmasøytisk preparat omfattende en forbindelse ifølge hvilket som helst av 

kravene 1 -7 og en terapeutisk aktiv bærer.15

11. Anvendelse av en forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1-7 for 

fremstilling av et medikament for behandling av schizofreni eller kognitive

sykdommer.

20

12. Forbindelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 -7 for anvendelse ved 

behandling av schizofreni eller kognitive sykdommer.

25


