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Patentkrav

1. Heterosyklisk forbindelse representert ved formelen (I)

.
r \/\‘——}—l—O—A—Q N
W‘Q-Z/K/
(h N S
hvori

A er en Cl1-6-alkylengruppe;

—Q

\

i den monosykliske heterosyklusen inneholdende Q er

/ R/
N M*

\ eller - \

hvori
R? er folgende gruppe
0O

y! 0 C R3

hvori

Y! er en C1-6-alkylengruppe,

R er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en C3-20-sykloalkylgruppe eventuelt substituert med en C1-6-alkylgruppe,
(3) en fenylgruppe,

(4) en fenyl-C1-6-alkylgruppe

(5) en C1-6-alkoksygruppe,

(6) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(7) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-30-alkylgruppe og en fenyl-C1-6-alkylgruppe, eller

(8) en piperidylgruppe eventuelt med en piperidylgruppe;

ved 3-posisjonen og 4-posisjonen til det bisykliske heterosyklusskjelettet

inneholdende Z og W er -CH=CH- eller
R& R’

_CHz_C
hvori R® og R’er like eller forskjellige, og hver er et hydrogen eller en C1-6-

alkylgruppe;
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er
C——HN E|':|- M
R eller o R?
hvori
R! er

en Cl-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe,

en fosfonooksy-C1-6-alkoksygruppe,

en fenyl-C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe,

en fosfonooksygruppe eventuelt med 1 eller 2 C1-6-alkylgrupper,

fglgende gruppe

O
\O/U\Ra

hvori

R® er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en hydroksysubstituert C1-6-alkylgruppe,
(3) en C3-20 sykloalkylgruppe,

(4) en fenylgruppe,

(5) en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(6) en C2-30-alkenylgruppe,

(7) en C1-6-alkoksygruppe,

(8) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(9) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe,

NO/EP2753617

(10) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen

bestdende av en C1-30-alkylgruppe og en hydroksy-substituert-C1-6-

alkylgruppe,
(11) en piperidylgruppe eventuelt med en piperidylgruppe,
(12) en piperazinylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylgruppe, eller
(13) fglgende nguppe

2 LI
—Aa o] N

N S

hvori Aa er en C1-30-alkylengruppe, og andre symboler er som definert over,

eller

fglgende gruppe
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0
\O/\OJLRQ

hvori

R% er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en hydroksy-substituert C1-6-alkylgruppe,

(3) en C3-20-sykloalkylgruppe,

(4) en fenylgruppe,

(5) en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(6) en C2-30-alkenylgruppe,

(7) en C1-6-alkoksygruppe,

(8) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(9) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe,

(10) en fenyloksygruppe,

(11) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-30-alkylgruppe og en hydroksy-substituert C1-6-
alkylgruppe,

(12) en piperidylgruppe eventuelt med en piperidylgruppe,

(13) en piperazinylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylgruppe, eller

(14) fglgende gruppe

J
S
—Abj?\o/\oLN/K/ o Q\_/N

R S
hvori Ab er en C1-30-alkylengruppe, og andre symboler er som definert over;

R? er et hydrogen eller

fglgende gruppe

ﬁ
(1) Y 0——C—R?
O
S B
(2) Y 0 C o] R
(3) Y3 O—R?%,
eller
0
o
(4} —C R
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hvori

Y! er en C1-6-alkylengruppe eventuelt substituert med

(1) en C1-6-alkoksykarbonylgruppe eller

(2) en C1-6-alkylgruppe,

Y? er en C1-6-alkylengruppe;

Y3 er en enkeltbinding eller en C1-6-alkylengruppe eventuelt substituert med en
C1-6-alkylgruppe,

R er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en halogen-substituert C1-6-alkylgruppe,

(3) en C2-30-alkenylgruppe,

(4) en amino-C1-6-alkylgruppe,

(5) en C3-20-sykloalkylgruppe,

(6) en fenylgruppe,

(7) en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(8) en piperidylgruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-6-alkylgruppe og en piperidylgruppe,

(9) en halogen-substituert piperidylgruppe,

(10) en morfolinylgruppe,

(11) en pyrrolidinylgruppe,

(12) en tetrahydropyranylgruppe,

(13) en furylgruppe,

(14) en tienylgruppe,

(15) en pyridylgruppe,

(16) en pyrimidinylgruppe,

(17) en pyridazinylgruppe,

(18) en benzofurylgruppe,

(19) en kinolylgruppe,

(20) en C1-6-alkoksykarbonyl C1-6-alkylgruppe,

(21) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksy-C1-6-alkylgruppe,

(22) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksy-C1-6-alkylgruppe,

(23) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-30-alkylgruppe, en C3-20-sykloalkylgruppe, en C3-20-
sykloalkyl-C1-6-alkylgruppe, en C2-6-alkenylgruppe, en halogen-substituert C1-
6-alkylgruppe, en C1-6-alkoksygruppe, en Cl-6-alkoksy C1-6-alkylgruppe, en
C1-6-alkoksykarbonyl-C1-6-alkylgruppe, en fenyl-Cl-6-alkylgruppe, en fenyl-
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C1-6-alkoksygruppe, en furyl-C1-6-alkylgruppe, en pyridyl-C1-6-alkylgruppe, en
hydroksy-substituert-C1-6-alkylgruppe,

(24) en amino-C1-6-alkylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylkarbonylgruppe,
(25) en piperazinylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylgruppe, eller

(26) fglgende gruppe

- \/\—-L—\—O-_A“Q/_—\N
A N/

—0—0-<—Z

— >
3]

hvori Ac er en C1-30-alkylengruppe, og andre symboler er som definert over,
R* er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en fenylgruppe,

(3) en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(4) en halogen-substituert C1-6-alkylgruppe, eller

(5) en C3-20-sykloalkylgruppe,

R> er

(1) et hydrogen,

(2) en C1-6-alkylgruppe,

(3) en halogen-substituert C1-6-alkylgruppe,

(4) en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(5) en fenyl-C1-6-alkoksy C1-6-alkylgruppe,

(6) en tri-C1-6-alkylsilylgruppe,

(7) en tetrahydropyranylgruppe, eller

(8) en fosfonogruppe,

R er

(2) en C2-30-alkenylgruppe,

(4) en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(5) en hydroksy-substituert C1-6-alkylgruppe,

(6) en C3-20-sykloalkylgruppe,

(7) en amino-C1-6-alkylgruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra
gruppen bestdende av en amino-C1-6-alkylkarbonylgruppe og en C1-6-
alkylkarbonylgruppe,

(8) en pyrrolidinylgruppe eventuelt med en amino-C1-6-alkylkarbonylgruppe,
(9) en alkoksygruppe,
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(10) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksy-C1-6-alkylgruppe,

(11) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksy-C1-6-alkylgruppe,

(12) en fenyl-C1-6-alkoksygruppe,

(13) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-30-alkylgruppe, en hydroksy-substituert C1-6-alkylgruppe
og en fenyl-C1-6-alkylgruppe,

(14) en morfolingruppe,

(15) en piperazinylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylgruppe,

(16) en piperidylgruppe eventuelt med en piperidylgruppe, eller

(17) en C3-20-sykloalkyloksygruppe;

tilveiebrakt nar

_/
Q

\

er

N

da
er R? ikke et hydrogen,
eller et salt derav.

2. Den heterosykliske forbindelsen ifglge krav 1, som er representert ved

formelen (II)

NS /N

T ©O—A—N N

W AN _/
(I xS

hvori hvert symbol er som definert i krav 1, eller et salt derav.

3. Den heterosykliske forbindelsen ifglge krav 1, som er representert ved

formelen (III)

= | = /T \

I 1 ©@—A—N N

Wak\kza/lk/ N\ /
(I NS

hvori
—Wa—Za—

er
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—C

0l

—N

rla eller

o

hvori

R'? er falgende gruppe
0

\O)J\Raa

hvori

R% er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en C3-20-sykloalkylgruppe,
(3) en C1-6-alkoksygruppe,

R

(4) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(5) en C1-6-alkoksy C1-6-alkoksygruppe,

NO/EP2753617

(6) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen

bestdende av en C1-30-alkylgruppe og

alkylgruppe, eller
(7) falgende gruppe

¢ =y
T O—A—N
. Aa./?\o \N)l\/ /S

hydroksy-substituert C1-6-

hvori Aa' er en C1-30-alkylengruppe, og annet symbol er som definert i krav 1,

eller

fglgende gruppe

0]
\O/\OJ\ =94

hvori
R% er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en hydroksysubstituert C1-6-alkylgruppe,

(3) en C3-20 sykloalkylgruppe,
(4) en C1-6-alkoksygruppe,

(5) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(6) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe,

(7) en fenyloksygruppe,

(8) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen

bestdende av en C1-30-alkylgruppe,
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(9) en piperidylgruppe eventuelt med en piperidylgruppe,
(10) en piperazinylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylgruppe, eller
(11) fglgende gruppe

~ —'—\———O—A—N/_\N
NP SN N \__/

S

hvori Ab' er en C1-30-alkylengruppe, og annet symbol er som definert i krav 1;
R?? er

fglgende gruppe

ﬁ
(1) yle—OQ—C—R%®
eller

I
(2) ——Y28—0 C 0 R*
hvori

Y!2 er en C1-6-alkylengruppe,

Y% er en C1-6-alkylengruppe,

R er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en C3-20-sykloalkylgruppe,

(3) en piperidylgruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-6-alkylgruppe,

(4) en tetrahydropyranylgruppe,

(5) en C1-6-alkoksykarbonyl-C1-6-alkylgruppe,

(6) en C1-6-alkoksy C1-6-alkoksy-C1-6-alkylgruppe

(7) en amino-C1-6-alkylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylkarbonylgruppe,
eller

(8) fglgende gruppe

~F—T—0—A—N N
P \_/

Ac!

hvori Ac' er en C1-30-alkylengruppe, Y er en Cl-6-alkylengruppe, og andre

symboler er som definert i krav 1,
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R* er

(1) en C1-30-alkylgruppe eller

(2) en C3-20-sykloalkylgruppe; og
A er en Cl-6-alkylengruppe,

eller et salt derav.

4. Den heterosykliske forbindelsen ifglge krav 2, hvori R! er

fglgende gruppe
O

\OJI\RBa'

hvori

R er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en C3-20-sykloalkylgruppe,

(3) en C1-6-alkoksygruppe,

(4) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(5) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe, eller

(6) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-30-alkylgruppe og en hydroksy-substituert C1-6-
alkylgruppe, eller

falgende gruppe

O
\O/\O/‘-L R4

hvori

R% er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en hydroksysubstituert C1-6-alkylgruppe,

(3) en C3-20 sykloalkylgruppe,

(4) en C1-6-alkoksygruppe,

(5) en C3-20-sykloalkyloksygruppe,

(6) en C1-6-alkoksy-C1-6-alkoksygruppe,

(7) en fenyloksygruppe,

(8) en aminogruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-30-alkylgruppe,

(9) en piperidylgruppe eventuelt med en piperidylgruppe, eller

(10) en piperazinylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylgruppe; R? er
fglgende gruppe
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i
(1) yla O0—Cc—R%® ,
eller
I
(2)——Y?2 o} o] o} R%* |
hvori

Y!@ er en C1-6-alkylengruppe,

Y% er en C1-6-alkylengruppe,

R3 er

(1) en C1-30-alkylgruppe,

(2) en C3-20 sykloalkylgruppe

(3) en piperidylgruppe eventuelt med 1 eller 2 substituenter valgt fra gruppen
bestdende av en C1-6-alkylgruppe,

(4) en tetrahydropyranylgruppe,

(5) en C1-6-alkoksykarbonyl-C1-6-alkylgruppe,

(6) en C1-6-alkoksy C1l-6-alkoksy-C1-6-alkylgruppe

(7) en amino C1-6-alkylgruppe eventuelt med en C1-6-alkylkarbonylgruppe,
R* er

(1) en C1-30-alkylgruppe, eller

(2) en C3-20-sykloalkylgruppe;

eller et salt derav.

5. Farmasgytisk sammensetning omfattende den heterosykliske forbindelsen
ifolge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og en farmasgytisk

akseptabel tynner og/eller en baerer.

6. Profylakse og/eller terapeutisk middel for en sentralnevrologisk sykdom,
omfattende den heterosykliske forbindelsen ifglge krav 1 eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav som aktiv ingrediens.

7. Middelet ifglge krav 6, hvori den sentralnevrologiske sykdommen er valgt fra
gruppen bestdende av schizofreni, behandlingsresistent, refrakteer eller kronisk
schizofreni, emosjonell forstyrrelse, psykotisk lidelse, stemningslidelse, bipolar
lidelse, mani, depresjon, endogen depresjon, alvorlig depresjon, melankolsk og
behandlingsresistent depresjon, dystymisk lidelse, syklotymisk lidelse,
angstlidelse, somatoform lidelse, factitious disorder, dissosiativ lidelse, seksuell

forstyrrelse, spiseforstyrrelse, sgvnforstyrrelse, tilpasningsforstyrrelse,
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stoffrelatert lidelse, anhedoni, delirium, Alzheimers sykdom, Parkinsons sykdom,
kognitiv svikt, kognitiv svikt assosiert med nevrodegenerative sykdommer,
kognitiv svikt fordrsaket av nevrodegenerative sykdommer, kognitiv svikt ved
schizofreni, kognitiv svikt forarsaket av behandlingsresistent, refraktzer eller
kronisk schizofreni, oppkast, bevegelsessyke, fedme, migrene, smerte, psykisk
utviklingshemming, autistisk lidelse, Tourettes lidelse, tics-lidelse,
oppmerksomhetssvikt med hyperaktivitet, adferdsforstyrrelse og Downs

syndrom.

8. Den heterosykliske forbindelsen ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt

salt derav for anvendelse som medikament.

9. Den heterosykliske forbindelsen ifglge krav 1 eller et farmasgytisk akseptabelt
salt derav for anvendelse i forebygging og/eller behandling av en

sentralnevrologisk sykdom.

10. Den heterosykliske forbindelsen eller farmasgytisk akseptabelt salt derav for
anvendelse ifglge krav 9, hvori den sentralnevrologiske sykdommen er valgt fra
gruppen bestdende av schizofreni, behandlingsresistent, refrakteer eller kronisk
schizofreni, emosjonell forstyrrelse, psykotisk lidelse, stemningslidelse, bipolar
lidelse, mani, depresjon, endogen depresjon, alvorlig depresejon, melankolsk og
behandlingsresistent depresjon, dystymisk lidelse, syklotymisk lidelse,
angstlidelse, somatoform lidelse, factitious disorder, dissosiativ lidelse, seksuell
forstyrrelse, spiseforstyrrelse, sgvnforstyrrelse, tilpasningsforstyrrelse,
stoffrelatert lidelse, anhedoni, delirium, Alzheimers sykdom, Parkinsons sykdom,
kognitiv svikt, kognitiv svikt assosiert med nevrodegenerative sykdommer,
kognitiv svikt fordrsaket av nevrodegenerative sykdommer, kognitiv svikt ved
schizofreni, kognitiv svikt fordrsaket av behandlingsrestistent, refraktaer eller
kronisk schizofreni, oppkast, bevegelsessyke, fedme, migrene, smerte, psykisk
utviklkngshemming, autistisk lidelse, Tourettes lidelse, tics-lidelse,
oppmerksomhetssvikt med hyperaktivitet, adferdsforstyrrelse og Downs

syndrom.

11. Fremgangsmate for & tilveiebringe en heterosyklisk forbindelse representert

ved formelen (I)
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2l —
W-\‘Z)\/ N /
) T S
hvori hvert symbol er som definert i krav 1,
eller et salt derav, omfattende & reagere en forbindelse representert ved
formelen
J

N

|
W"\‘-Z/\/
hvori X; er et halogenatom eller en gruppe som forarsaker en
substitusjonsreaksjon som ligner substitusjonsreaksjon ved hjelp av et
halogenatom, og andre symboler er som definert i krav 1, eller et salt derav,

med en forbindelse representert ved

e
N S

hvori Q er som definert i krav 1, eller et salt derav.



