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Patentkrav

1. En forbindelse representert ved formel I:

Ry R, Ry

RsO O Rs

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereoisomer og / eller et N-oksyd derav, hvor
Ry er valgt fra gruppen bestdende av H, halogen, hydroksyl, cyano og C;-Cs alkyl;
R; er H eller C1-Ce¢ alkyl;
Ry er H eller C1-Ce alkyl;

Rs er valgt fra gruppen bestdende av H, C1-Cs alkyl og en

nitrogenbeskyttelsesgruppe;

hvor nitrogenbeskyttelsesgruppen er valgt fra gruppen bestdende av 9-
fluorenylmetyloksykarbonyl, tert-butoksykarbonyl, karbobenzyloksykarbonyl, p-
metoksybenzyloksykarbonyl, acetyl, trifluoroacetyl, benzoyl, benzyl, p-
metoksybenzyl, p-metoksyfenyl, 3,4-dimetoksybenzyl, trifenylmetyl, p-
toluensulfonyl, -C(O)OR3; og - C(O)R3s2; hvori

Rs: er valgt fra gruppen bestaende av Ci-Cs alkyl, C1-Cs haloalkyl, C»-Cs alkenyl,
C»>-Cs alkynyl, C3-Cyo sykloalkyl, -CH>-C3-Cyo sykloalkyl, -CH>-fenyl og -CH»-pyridyl,
hvor et hvilket som helst nevnt sykloalkyl eventuelt er substituert med fra 1-3
uavhengig valgt C;-Cs alkyl, og hvor fenyl-et eventuelt er substituert med fra 1-2
substituenter uavhengig valgt fra C:-Cs alkyl, C1-Cs haloalkyl, Ci1-Cs alkoksy, C1-C3
haloalkoksy, nitro, halo, SO>Me, cyano og -OC(O)CHs3s; og

Rs» er valgt fra gruppen bestdende av H, C;-Cs alkyl, C;-Cs haloalkyl, fenyl og
pyridyl, hvor fenyl-et eventuelt er substituert med fra 1-2 substituenter uavhengig
valgt fra Ci-Cs alkyl, C;1-Cs haloalkyl, C:-Cs alkoksy, Ci-Cs haloalkoksy, nitro, halo,
S0;Me, cyano og -OC(O)CHs;

R4 0g Rs er hver uavhengig valgt fra gruppen bestdende av H, C1-Cs alkyl, X og -

C1-Cs alkylen-X, hvor X er valgt fra gruppen bestdende av:

(i) C3-Cs sykloalkyl;
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(ii) heteroaryl innbefattende fra 5 til 6 ringatomer hvor 1, 2 eller 3 av ringatomene

er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O og S; og

(iii) heterosyklyl innbefattende fra 3 til 6 ringatomer hvor 1, 2 eller 3 av
ringatomene er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O
0g S; og

(iv) fenyl;

hvor Cs3-Ce sykloalkyl og heterosyklyl er hver eventuelt substituert med fra 1-3
substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halogen, cyano, okso, Ci-
Ce alkyl, hydroksyl, Ci1-Cs alkoksy og -N(R')R'; og heteroaryl og fenyl er hver
eventuelt substituert med fra 1-3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen

bestdende av halogen, cyano, Ci-Cs alkyl, hydroksyl, C;1-Ces alkoksy og -N(R")R';
eller R4 0og Rs sammen med nitrogen-et som de er festet til, dannes:

heterosyklyl innbefattende fra 4 til 6 ringatomer; hvori heterosyklyl-et
innbefatter ikke mer enn to ring heteroatomer (inkludert nitrogenatomet
festet til R4 0og Rs), og det andre ringheteroatomet, nar det er tilstede, er
uavhengig valgt fra gruppen bestdende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O og S; og
hvor heterosyklyl-en eventuelt er substituert med fra 1-3 substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halogen, cyano, okso, Ci-Cs
alkyl, hydroksyl, Ci-Cs alkoksy og -N(R")R'; eller

heteroaryl innbefattende fra 5 til 6 ringatomer; hvori heteroaryl-et
innbefatter ikke mer enn fire ring heteroatomer (inkludert nitrogenatomet
festet til R4 0og Rs), og hvert ytterligere ringheteroatom, nar det er tilstede,
er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av N, NH, N(C3-Cs alkyl), O og S;
og hvor heteroaryl-et eventuelt er substituert med fra 1-3 substituenter
uavhengig valgt fra gruppen bestdende av halogen, cyano, C;i-Cs alkyl,
hydroksyl, Ci-Cs alkoksy og -N(R')R'; Re er valgt fra gruppen bestdende av
-OH, C;-C¢ alkoksy, -OC(0)-C1-Cs alkyl, -OC(O) fenyl og -N(R")R';

R 'er uavhengig valgt for hver forekomst fra H og C1-Cs alkyl; og

R; er H eller C;-C¢ alkyl.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvor Ry er H, og / eller hvor Rz er H.
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3. Forbindelse ifglge krav 1 eller 2, hvor Rz er H; eller hvor R3 er en

nitrogenbeskyttelsesgruppe.

4. Forbindelse ifglge krav 3, hvor Rz har formel:
a) -C(O)ORa3y; eller

b) C(O)R32.

5. Forbindelse ifglge krav 4, hvor:
a) Rs1 er Ci-GCs alkyl, eventuelt hvor Rs; er tert-butyl; eller

b) Rs; er Ci-Cs alkyl, eventuelt hvor Rs; er -CHs eller iso-propyl.

6. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor R4 og Rs er hver H.

7. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor en av R4 og Rs er H, og

den andre er -C;-Cs alkylen-X.

8. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5 og 7, hvor -C;-Ce alkylen-X er -
CH»>-X.

9. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5 og 7-8, hvor X er fenyl eller
heteroaryl innbefattende fra 5 til 6 ringatomer hvor 1, 2 eller 3 av ringatomene er
uavhengig valgt fra gruppen bestaende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O og S; hver eventuelt
substituert med fra 1-3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestdende av halogen,
cyano, Ci-Ce alkyl, hydroksyl, C;-Ce¢ alkoksy og -N(R")R".

10. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor R4 og Rs sammen med

nitrogen-et som de er festet til, dannes:

heterosyklyl innbefattende fra 4 til 6 ringatomer; hvor heterosyklyl-et innbefatter
ikke mer enn to ringheteroatomer (inkludert nitrogenatomet festet til R4+ og Rs), og
det andre ringheteroatomet, nar det er tilstede, er uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O og S; og hvor heterosyklyl-et eventuelt er
substituert med fra 1-3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestdende av

halogen, cyano, okso, Ci-Cs alkyl, hydroksyl, Ci-Cs alkoksy og -N(R")R'; eller
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heteroaryl innbefattende fra 5 til 6 ringatomer; hvor heteroaryl-et innbefatter ikke
mer enn fire ringheteroatomer (inkludert nitrogenatomet festet til R4 og Rs), og
hvert ytterligere ringheteroatom, ndr det er tilstede, er uavhengig valgt fra
gruppen bestdende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O og S; og hvor heteroaryl-et
eventuelt er substituert med fra 1-3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen

bestdende av halogen, cyano, Ci-Cs alkyl, hydroksyl, C1-Cs alkoksy og -N(R')R'.

11. Forbindelse ifglge krav 1, hvor:

a) Ry er H eller CHs; Rz er H eller CHs; Rs er H; og R4 0g Rs tilsammen danner en

pyrrolidinylring;
b) R; er H eller CHs; R, er H eller CHs; Rs er H; og R4 og Rs er H;

c) Ri er H eller CHs; Ry er H eller CHs; Rs er H; og en av R4 0g Rs er H, og den
andre er -CH;-X, hvor X er fenyl eller heteroaryl innbefattende fra 5 til 6
ringatomer hvor 1, 2 eller 3 av ringatomene er uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av N, NH, N(C:-Cs alkyl), O og S; hvor hver fenyl eller heteroaryl
eventuelt er substituert med fra 1-3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen
bestdende av halogen, cyano, Ci-Cs alkyl, hydroksyl, C;-Cs alkoksy og -N(R")R';

d) Ry er H eller CH3s; Rz er H eller CHz; Rs er nitrogenbeskyttelsesgruppe; og R4 og

Rs tilsammen danner en pyrrolidinylring;

e) Ry er H eller CHs; Ry er H eller CHs; Rs er nitrogenbeskyttelsesgruppe; og R4 og

Rs er H; eller

f) R1 er H eller CHs; R, er H eller CHs; Rs er nitrogenbeskyttelsesgruppe; og en av
R4 og Rs er H, og den andre er -CH3-X, hvor X er fenyl eller heteroaryl
innbefattende fra 5 til 6 ringatomer hvor 1, 2 eller 3 av ringatomene er uavhengig
valgt fra gruppen bestaende av N, NH, N(C;-Cs alkyl), O og S; hver eventuelt
substituert med fra 1-3 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestdende av

halogen, cyano, Ci-Cs alkyl, hydroksyl, Ci1-Ces alkoksy og -N(R")R'.

12. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-11, hvor Re er valgt fra gruppen
bestdende av -OH, C;-Cs alkoksy, -OC(0)-C;-Cs alkyl og -OC(O) fenyl, eventuelt hvor Re
er -OH; og / eller

hvor R; er C;-Cs alkyl, eventuelt hvor R; er -CHs.



13. Forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er valgt fra gruppen bestdende av
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8
CHy
HHsC OH HN
O IN O “
o HO HN
HN CHs

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereocisomer og / eller et N-oksyd derav.

14. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor R4 og Rs
a) er H; eller

b) tilsammen danner en 4 eller 5-leddet heterosyklisk ring valgt fra gruppen
bestdende av azetidin, pyrrolidin, pyrazolidin, isooksazolidin, imidazolidin,

oksazolidin, tiazolidin og isotiazolidin; eller

c) tilsammen danner en heteroaromatisk ring valgt fra gruppen bestdende av

imidazol, pyrazol, oksazol, isoksazol, tiazol, pyridin, diazin, oksazin og tiazin.

15. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor R4 0og Rs tilsammen

danner en pyrrolidinring.

16. Forbindelse ifglge krav 1, hvor:
a) Ry erH; Ry er H; Rz er H; og R4 og Rs tilsammen danner en pyrrolidinring; eller

b) Ri er H; Ry er H; Rz er H; og R4 0g Rs er H.

17. Forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er valgt fra gruppen bestdende av:

o) 0
NH, NH, 0
N N N N: 7
N OH "N OH N
@) OH
o) .0 00

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereocisomer og / eller et N-oksyd derav.
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18. Forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er:

b

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereocisomer og / eller et N-oksyd derav.

19. Forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er:
CH,

HO'
.ul.N

HoN N
@] Q )\
g7 0
H3C//\
HaC CHs

eller et farmasgytisk akseptabelt salt, en stereocisomer og / eller et N-oksyd derav.

20. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge et hvilket som helst av

kravene 1-19, og et farmasgytisk akseptabelt eksipiens.

21. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 20, egnet for oral administrering, eller egnet

for intravengs administrering.

22. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-19 for anvendelse i en
fremgangsmate for behandling av behandling av depresjon, Alzheimers sykdom,

oppmerksomhetssvikt, schizofreni eller angst hos en pasient som trenger det.
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