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Patentkrav 

1. Forbindelse av Serie C-2 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav som 

hemmer minst 60 prosent av den FITC-merkede nalokson-bindingen når den er til 

stede ved en 10 µM konsentrasjon og ved anvendelse av umerket nalokson som 

kontrollinhibitor ved den samme konsentrasjonen, for anvendelse i hemming av 5 

fosforylering av tau-proteinet i en fremgangsmåte for behandling av kronisk 

traumatisk encefalopati, hvor nevnte fremgangsmåte omfatter administrering av 

nevnte forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav i fravær av en mu-

opioid-receptor- (MOR-) som binderen effektiv mengde av en separat MOR-agonist 

eller antagonist, 10 

og hvor forbindelsen i Serie C-2 er beskrevet ved formel I nedenfor: 

 

hvor 

Q er CHR9 eller C(O), Z er CHR10 eller C(O), og bare en av Q og Z er C(O); 

hver av m, n og p er null eller en og summen av m+n+p er 2 eller 3; 15 

W er valgt fra gruppen bestående av NR20, NR2, NR7, S og O, hvor R7 og R2 

er like eller forskjellige og er H, C(H)v(D)h hvor hver av v og h er 0, 1, 2 eller 3 og 

v+h = 3, C(H)q(D)r-alifatyl-C1-C11–hydrokarbyl hvor hver av q og r er 0, 1 eller 2 og 

q+r = 0, 1 eller 2, alifatyl-C1-C12-hydrokarbylsulfonyl eller alifatyl-C1-C12-

hydrokarbonyl, og R20 er X-sirkel A-R1 som definert i det etterfølgende; 20 

J og F er like eller forskjellige og er CH2, CHD eller CD2 (hvor D er deuterium) 

X er S02, C(O), CH2 , CD2 , OC(O), NHC(NH), NHC(S) eller NHC(O); 

sirkel A er et aromatisk eller heteroaromatisk ringsystem som inneholder en 

enkelt ring eller to kondenserte ringer; 

R1 er H eller representerer opptil tre substituenter, R1a, R1b og R1c, som kan 25 

være like eller forskjellige, hvor hver av de tre gruppene, R1a-c, er uavhengig valgt 

fra gruppen bestående av H, C1-C6-hydrokarbyl, C1-C6-hydrokarbyloksy, C1-C6-

hydrokarbyloksykarbonyl, trifluormetyl, trifluormetoksy, C1-C7-hydrokarboyl, 

hydroksy-, trifluormetyl- eller halogen-substituert C1-C7-hydrokarboyl, C1-C6-
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hydrokarbylsulfonyl, C1-C6-hydrokarbyloksysulfonyl, halogen, nitro, fenyl, cyano, 

karboksyl, C1-C7-hydrokarbylkarboksylat, karboksamid eller sulfonamid, 

hvor amidonitrogenet i begge amidgrupper har formelen NR3R4 hvor R3 og R4 er like 

eller forskjellige og er H, C1-C4-hydrokarbyl eller R3 og R4 sammen med det angitte 

nitrogen danner en 5-7-leddet ring som eventuelt inneholder 1 eller 2 ekstra 5 

heteroatomer som uavhengig er nitrogen, oksygen eller svovel, 

MAr, hvor M er -CH2-, -O- eller -N=N- og Ar er en enkel-ringet aryl- eller 

heteroarylgruppe og NR5R6 hvor R5 og R6 er like eller forskjellige og er H, C1-C4-

hydrokarbyl, C1-C4-acyl, C1-C4-hydrokarbylsulfonyl, eller R5 og R6 sammen med det 

angitte nitrogenet danner en 5-7-leddet ring som eventuelt inneholder 1 eller 2 10 

ytterligere heteroatomer som uavhengig er nitrogen, oksygen eller svovel. 

R8, R9 og R10 er hver H eller to av R8, R9 og R10 er H og en er en C1-C8-

hydrokarbylgruppe som er usubstituert eller er substituert med opptil tre atomer 

som er like eller forskjellige og er oksygen- eller nitrogenatomer. 

 15 

2. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge 

krav 1, hvor forbindelsen utviser mindre enn 80 prosent av MOR-stimuleringen 

tilveiebrakt av DAMGO ved samme konsentrasjon. 

 

3. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge 20 

krav 1, hvor nevnte forbindelse er en forbindelse av Serie C-2 som korresponderer i 

struktur med formel II nedenfor: 

 

hvor J og F er like eller forskjellige og er CH2, CHD eller CD2 (hvor D er 

deuterium). 25 
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4. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge 

krav 1, hvor nevnte forbindelse er en forbindelse av Serie C-2 som korresponderer i 

struktur med formel III nedenfor: 

 

hvor J og F er like eller forskjellige og er CH2, CHD eller CD2 (hvor D er 5 

deuterium); og 

hver av M og n er en. 

 

5. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge 

krav 1, hvor nevnte forbindelse er en forbindelse av Serie C-2 som korresponderer i 10 

struktur med en forbindelse valgt fra gruppen bestående av: 
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 og . 

6. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge et 

hvilket som helst av kravene 1-5, hvor fremgangsmåten omfatter administrasjon av 

nevnte forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav, flere ganger. 

 5 

7. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge et 

hvilket som helst av kravene 1-5, hvor fremgangsmåten omfatter administrasjon av 

nevnte forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav, daglig. 

 

8. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge et 10 

hvilket som helst av kravene 1-5, hvor fremgangsmåten omfatter administrasjon av 

nevnte forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav, flere ganger daglig. 

 

9. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge et 

hvilket som helst av kravene 1-5, hvor nevnte forbindelse eller det farmasøytisk 15 

akseptable saltet av nevnte forbindelse administreres i en farmasøytisk 

sammensetning. 

 

10. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge 

krav 9, hvor nevnte farmasøytiske sammensetning er i flytende form. 20 

 

11. Forbindelse eller farmasøytisk akseptabelt salt derav for anvendelse ifølge 

krav 9, hvor nevnte farmasøytiske sammensetning er i fast form. 
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