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Patentkrav

1. Forbindelse for anvendelse i en fremgangsmate for & behandle fedme hos et
individ som har behov for det, idet nevnte fremgangsmate omfatter administrasjon
til individet av en terapeutisk effektiv mengde av forbindelsen, som er forbindelsen
med formel (I):

O

OCNR; R,

NH,

/ F
Ry ()

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav;

hvor R er et ledd valgt fra gruppen bestdende av alkyl med 1 til 8
karbonatomer, halogen, alkoksy med 1 til 3 karbonatomer, nitro, hydroksy,
trifluormetyl og tioalkoksy med 1 til 3 karbonatomer;

x er et heltall fra 0 til 3, med forbehold om at R kan vaere den samme eller
forskjellig nar x er 2 eller 3;

R1 og Rz er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, alkyl med 1
til 8 karbonatomer, arylalkyl, cykloalkyl med 3 til 7 karbonatomer; eller

Ri og Rz kan forbindes for & danne en 5- til 7-leddet heterocyklus som er
usubstituert eller substituert med en eller flere alkyl- eller arylgrupper, hvor
heterocyklusen omfatter 1 til 2 nitrogenatomer og 0 til 1 oksygenatom, hvor

nitrogenatomer er ikke direkte koblet med hverandre eller med oksygenatomet.

2. Forbindelse for anvendelse i en fremgangsmate for & redusere kroppsvekt
eller kroppsvektgkning eller forhindre kroppsvektgkning hos et individ som har
fedme, hvor fremgangsmaten omfatter administrasjon til individet av en

terapeutisk effektiv mengde av forbindelsen, som er forbindelsen med formel (I):

8]

IS I;J,‘N R,R,

P NI,
|q/

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav;

(1)

hvor R er et ledd valgt fra gruppen bestaende av alkyl med 1 til 8
karbonatomer, halogen, alkoksy med 1 til 3 karbonatomer, nitro, hydroksy,

trifluormetyl og tioalkoksy med 1 til 3 karbonatomer;
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x er et heltall fra 0 til 3, med forbehold om at R kan veere den samme eller
forskjellig nar x er 2 eller 3;

R1 og Rz er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, alkyl med 1
til 8 karbonatomer, arylalkyl, cykloalkyl med 3 til 7 karbonatomer; eller

R1 og Rz kan forbindes for & danne en 5- til 7-leddet heterocyklus som er
usubstituert eller substituert med en eller flere alkyl- eller arylgrupper, hvor
heterocyklusen omfatter 1 til 2 nitrogenatomer og 0 til 1 oksygenatom, hvor

nitrogenatomer er ikke direkte koblet med hverandre eller med oksygenatomet.

3. Forbindelse for anvendelse i en fremgangsmate for & redusere matinntaket
hos et individ som har fedme, idet nevnte fremgangsmate omfatter administrasjon
til individet av en terapeutisk effektiv mengde av forbindelsen, som er forbindelsen
med formel (I):

O

OCNR; R,
=
v

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav;

(I

hvor R er et ledd valgt fra gruppen bestdende av alkyl med 1 til 8
karbonatomer, halogen, alkoksy med 1 til 3 karbonatomer, nitro, hydroksy,
trifluormetyl og tioalkoksy med 1 til 3 karbonatomer;

x er et heltall fra 0 til 3, med forbehold om at R kan veere den samme eller
forskjellig nar x er 2 eller 3;

R1 og Rz er uavhengig valgt fra gruppen bestdende av hydrogen, alkyl med 1
til 8 karbonatomer, arylalkyl, cykloalkyl med 3 til 7 karbonatomer; eller

Ri og Rz kan forbindes for & danne en 5- til 7-leddet heterocyklus som er
usubstituert eller substituert med en eller flere alkyl- eller arylgrupper, hvor
heterocyklusen omfatter 1 til 2 nitrogenatomer og 0 til 1 oksygenatom, hvor

nitrogenatomer er ikke direkte koblet med hverandre eller med oksygenatomet.

4, Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor x

5. Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor
R: og Rz er hydrogen og x = 0.
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6. Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor
forbindelsen med formel I er en enantiomer med formel I som er vesentlig fri for
andre enantiomerer eller en enantiomer blanding hvor en enantiomer med formel I

dominerer.

7. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 6, hvor enantiomeren av forbindelsen
med formel I er en enantiomer av forbindelsen med formel Ia:
QO

PN

0 NH,

(la)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav.

8. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 6, hvor enantiomeren med formel I
som i det vesentlige er fri for andre enantiomerer er forbindelsen med formel Ib

eller en enantiomer blanding hvor forbindelsen med formel Ib dominerer:

(Ib)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav.

9. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 8, hvor forbindelsen med formel Ib

dominerer i en grad av omtrent 90% eller stgrre.

10. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 8, hvor forbindelsen med formel Ib

dominerer i en grad av omtrent 98% eller stgrre.

11. Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10, hvor
den effektive mengden av forbindelsen med formel I er fra omtrent 0,01
mg/kg/dose til omtrent 150 mg/kg/dose.

12. Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10, hvor
den effektive mengden av forbindelsen med formel I er fra omtrent 1 mg/dag til
omtrent 7000 mg/dag.
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13. Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12, hvor

forbindelsen med formel I administreres oralt.

14. Forbindelse for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-13, hvor
forbindelsen med formel I administreres i form av en kapsel eller tablett, s& som i

form av en kapsel i en dose fra omtrent 10 til omtrent 1000 mg uten eksipienter.

15. Ikke-terapeutisk fremgangsmate for a8 redusere kroppsvekt eller forhindre
kroppsvektgkning hos et individ som er normalvektig eller overvektig, idet nevnte
fremgangsmate omfatter administrasjon til individet av en effektiv mengde av

forbindelsen, som er en forbindelse med formel (I):

O

OCNR, R,

/ =
Ry (1)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav;

hvor R er et ledd valgt fra gruppen bestaende av alkyl med 1 til 8
karbonatomer, halogen, alkoksy med 1 til 3 karbonatomer, nitro, hydroksy,
trifluormetyl og tioalkoksy med 1 til 3 karbonatomer;

x er et heltall fra 0 til 3, med forbehold om at R kan veere den samme eller
forskjellig nar x er 2 eller 3;

Ri og Rz er uavhengig valgt fra gruppen bestaende av hydrogen, alkyl med 1
til 8 karbonatomer, arylalkyl, cykloalkyl med 3 til 7 karbonatomer; eller

R1 og Rz kan forbindes for & danne en 5- til 7-leddet heterocyklus som er
usubstituert eller substituert med en eller flere alkyl- eller arylgrupper, hvor
heterocyklusen omfatter 1 til 2 nitrogenatomer og 0 til 1 oksygenatom, hvor

nitrogenatomer er ikke direkte koblet med hverandre eller med oksygenatomet.

16. Fremgangsmate ifglge krav 15, hvor forbindelsen med formel I er en
enantiomer med formel I vesentlig fri for andre enantiomerer eller en enantiomer
blanding hvor en enantiomer med formel I dominerer, og enantiomeren av

forbindelsen med formel I er en enantiomer av forbindelse med formel Ia:



NO/EP3021838

(9]

PN

0 NH,

(1a)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav.

17. Fremgangsmate ifglge krav 16, hvor forbindelsen med formel I er en

5 enantiomer med formel I vesentlig fri for andre enantiomerer eller en enantiomer
blanding hvor en enantiomer med formel I dominerer, og enantiomeren med formel
I vesentlig fri for andre enantiomerer er forbindelsen med formel Ib eller en

enantiomer blanding hvor forbindelsen med formel Ib dominerer:

(Ib)

10 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller ester derav.
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