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Patentkrav
1. Forbindelse av formel (I):
5
4 OH
Re Re
@
eller et farmasgytisk akseptabelt derivat derav, hvori:
R, er -halo,
10 Ry er -H,

hver Rg og Rg er uavhengig -H, -halo, -CH3s, eller -CF;,

hver halo er uavhengig -F, -Cl, -Br, eller -1, og

m er heltallet 1,

hvori metylgruppen bundet til piperazinringen er en (S)-2-metylgruppe, og karbonatomet ved
15  a-posisjonen til a-b-bindingen er i (S)-konfigurasjonen,

hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er valgt fra gruppen som bestar av et farmasgytisk

akseptabelt salt, polymorf, pseudopolymorf, solvat, ko-krystall, radiomerket form, og/eller

tautomer.
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2. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er et
farmasgytisk akseptabelt salt, radiomerket form, eller en saltsyre, vinsyre, benzensulfonsyre,

p-toluensulfonsyre, eller fumarsyre-ko-krystall.

3. Forbindelsen ifglge krav 2, hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er et

fumarsyresalt, en fumarsyre-ko-krystall, eller en kombinasjon derav.

4, Forbindelse ifglge krav 1, som har formel (II):

4 OH

(1)

eller et farmasgytisk akseptabelt derivat derav, hvori:

R, er -H,

Rger -H, -F, eller -CHs,

Ry er -H, -halo, -CHj, eller -CF;, og

hver halo er uavhengig -F, -Cl, -Br, eller -1,

hvori metylgruppen bundet til piperazinringen er en (S) -2-metylgruppe, og

karbonatomet ved a-posisjonen til a-b-bindingen er i (S)-konfigurasjonen,
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og hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er valgt fra gruppen som bestar av et
farmasgytisk akseptabelt salt, polymorf, pseudopolymorf, solvat, ko-krystall, radiomerket

form, og/eller tautomer.

5. Forbindelsen ifglge krav 4, hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er
(1) et farmasgytisk akseptabelt salt, eller en fumarsyre-ko-krystall, eller

(11) et fumarsyresalt, en fumarsyre-ko-krystall, eller en kombinasjon derav.

6. Forbindelsen ifglge krav 5, alternativ (i), hvori det farmasgytisk akseptable
derivatet er et hydrokloridsalt, et natriumsalt, et kaliumsalt, et p-toluensulfonsyresalt, et

fumarsyresalt, eller en fumarsyre-ko-krystall.

7. Forbindelsen ifglge krav 4 eller et farmasgytisk akseptabelt derivat derav, som
er
CHy s
HO y N ,— HN=
HO — O
F ’
HO N SN S]@L
/\ \
R /9N N~ N F
HO = @)
F I
HO N ,— HN—Q
R /9N N— N
HO — O
F |
> eller
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. §:H3 S F
HO—~\ 7N/ HN—Q
< N N—<\ N F
o = Y o

H
F

hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er valgt fra gruppen som bestar av et farmasgytisk
akseptabelt salt, polymorf, pseudopolymorf, solvat, ko-krystall, radiomerket form, og/eller

tautomer.

8. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 eller 7, som er
(1) et fumarsyresalt, en fumarsyre-ko-krystall, eller en kombinasjon derav, eller

(i1) en fri base.

9. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-8 eller et farmasgytisk akseptabelt
derivat derav for anvendelse ved behandling av smerte, smerte forbundet med osteoartritt,
osteoartritt, UI, et ulcus, IBD eller IBS, hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er valgt
fra gruppen som bestar av et farmasgytisk akseptabelt salt, polymorf, pseudopolymorf, solvat,

ko-krystall, radiomerket form, og/eller tautomer.

10. Produktet fra & kombinere forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-8 med
fumarsyre, hvori molforholdet i produktet er ca. 1:0,5 av (forbindelsen av formel (I) eller

(ID)):(fumarsyre).

11. Sammensetning omfattende
(1) forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-8 eller et farmasgytisk
akseptabelt derivat derav, eller
(i1) produktet ifglge krav 10,

og en farmasgytisk akseptabel barer eller eksipiens, hvori det farmasgytisk

akseptable derivatet er valgt fra gruppen som bestar av et farmasgytisk akseptabelt salt,

polymorf, pseudopolymorf, solvat, ko-krystall, radiomerket form, og/eller tautomer.
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12. Produkt ifglge krav 10 eller et farmasgytisk akseptabelt derivat derav for anvendelse
ved behandling av smerte, smerte forbundet med osteoartritt, osteoartritt, UI, et ulcus, IBD
eller IBS, hvori det farmasgytisk akseptable derivatet er valgt fra gruppen som bestar av et
farmasgytisk akseptabelt salt, polymorf, pseudopolymorf, solvat, ko-krystall, radiomerket

form, og/eller tautomer.

13.  Forbindelse ifglge krav 4 som har strukturen
CH
akete

F

eller en fumarsyre-ko-krystall derav.

14. Forbindelsen ifglge krav 13 i form av en ko-krystall fra a kombinere forbindelsen
CHs :
Ho—~_ ;N HN—G :@\
Q N~ N F
HO —
F

med fumarsyre, hvori molforholdet i ko-krystallen er ca. 1:0,5 av

(forbindelsen):(fumarsyre).

15. Fumarsyre-ko-krystall — ifglge krav 13 eller krav 14 som har et
rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster omfattende en topp ved hver av 6,5°+ 0,2°, 12,5°+ 0,2°,
16,8°+ 0,2°, og 25,3°+ 0,2°.

16. Fumarsyre-ko-krystall — ifglge krav 13 eller krav 14 som har et
rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster omfattende en topp ved hver av 6,5°+ 0,2°, 8,6°+ 0,2°,
12,5°+ 0,2°, 14,0°+ 0,2°, 16,8°+ 0,2°, 18,7°+£ 0,2°, og 25,3°+ 0,2°.



NO/EP2723732

17. Fumarsyre-ko-krystall  ifglge krav 13 eller krav 14 som har et
rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster omfattende en topp ved hver av 6,5°+ 0,2°, 8,6°+ 0,2°,

12,5°+ 0,2°, 14,0°+ 0,2°, 16,8°+ 0,2°, 18,7°+ 0,2°, 20,4°+ 0,2°, 21,3°+ 0,2°, 22,0°+ 0,2°,
23,2°+0,2°,25,3°+0,2°, og 38,5°+ 0,2°.



