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Patentkrav 

1. Kjemisk enhet som er en forbindelse med formel (1): 

 

Formel (I) 

hvor: 5 

R1 er fenyl substituert eller usubstituert med ett eller to Ra-ledd og 

substituert i orto-posisjonen med Rb; 

Ra er halo, C1-4alkyl, eller C1-4alkoksy; 

Rb er triazol eller pyrimidin substituert eller usubstituert med halogen eller 

C1-4alkyl; 10 

R2 er en 6-leddet heteroarylring som inneholder to nitrogenledd substituert 

med ett eller flere ledd valgt fra gruppen bestående av: 

halogen, C1-4alkyl, CD3, D, C1-4alkoksy, cyklopropyl, morfolin-2-yl, CO2C1-

4alkyl, CO2H, CH2OH, C(O)N(C1-4alkyl)2, CF3, CN, OH, NO2, N(C1-4alkyl)2, fenyl, 

furan-2-yl, tiofen-2-yl, 1H-pyrazol-4-yl og pyrrolidin-1-yl;  15 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av en forbindelse med formel (1). 

 

2. Kjemisk enhet ifølge krav 1, hvor R1 er (1-metyletyl)-2-(2H-1,2,3-triazol-2-

yl)fenyl, 2-(1H-1,2,3-triazol-1-yl)fenyl, 2-(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 2-fluor-6-

(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 2-metyl-6-(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 3-fluor-2-(2H-20 

1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 3-fluor-2-1H-1,2,3-triazol-1-yl)fenyl, 3-metoksy-2-(1H-

1,2,3-triazol-1-yl)fenyl, 3-metoksy-2-(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 3-metyl-2-(2H-

1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 3-metyl-2-(1H-1,2,3-triazol-1-yl)fenyl, 4-fluor-2-(2H-1,2,3-

triazol-2-yl)fenyl, 4-metoksy-2-(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 4-metoksy-2-(1H-

1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 4,5-dimetoksy-2-[1,2,3]triazol-1-yl-fenyl, 4,5-dimetoksy-2-25 

[1,2,3]triazol-2-yl-fenyl, 5-klor-2-(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 5-fluor-2-(2H-1,2,3-

triazol-2-yl)fenyl, 5-jod-2-(2H-1,2,3-triazol-2-yl)fenyl, 5-metoksy-2-2H-1,2,3-

triazol-2-yl)fenyl, 5-metyl-2-(2H-1,2,3-triazol-2-yl) fenyl, 2-(1H-1,2,4-triazol-1-

yl)fenyl, 2-(1H-1,2,4-triazol-5-yl)fenyl, 2-(1-metyl-1H-1,2,4-triazol-5-yl)fenyl, 2-

(1-metyl-1H-1,2,4-triazol-3-yl)fenyl, 2-(4H-1,2,4-triazol-3-yl)fenyl, 2-(4H-1,2,4-30 

triazol-4-yl)fenyl, eller 4,5-difluor-2-(4H-1,2,4-triazol-4-yl)fenyl). 
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3. Kjemisk enhet ifølge krav 1 eller 2, hvor R2 er pyrimidin substituert med ett 

eller flere ledd uavhengig valgt fra gruppen bestående av -Cl, -F, -CH3, -CF3, -

N(CH3)2, -D eller -CD3. 

 

4. Kjemisk enhet ifølge krav 1 eller 2, hvori R2 er 4,6-dimetylpyrimidin-2-yl, 5 

4,5-dimetylpyrimidin-2-yl, 4,6-dimetoksypyrimidin-2-yl, 4-fenylpyrimidin-2-yl, 4-

furan-2-ylpyrimidin-2-yl, 4-metylpyrimidin-2-yl, 4-metoksypyrimidin-2-yl, 4-tiofen-

2-ylpyrimidin-2-yl, N,N,6-trimetyl-pyrimidin-4-amin, 4-(trifluormetyl)pyrimidin-2-

yl, 4,5,6-trimetylpyrimidin-2-yl, 4-(trifluormetyl)pyrimidin-5-karboksylat, 4-

(trifluormetyl)pyrimidin-5-karboksylsyre, 5-nitro-pyrimidin-2-yl, 6-metylpyrimidin-10 

4-karboksylsyre, N,N-dimetyl-4-(trifluormetyl)pyrimidin-5-karboksamid, N,N,6-

trimetylpyrimidin-karboksamid, 6-metylpyrimidin-4-karbonitril, 4,6-bis 

(trifluormetyl)pyrimidin-2-yl, 6-metylpyrimidin-4-ol, 4-(furan-2-yl)-6-

metylpyrimidin-2-yl, 5-fluor-4-metylpyrimidin-2-yl, 5-fluorpyrimidin-2-yl, 4-

metoksy-6-metylpyrimidin-2-yl, 4-etyl-6-metylpyrimidin-2-yl, 4-isopropyl-6-15 

metylpyrimidin-2-yl, 4-tertbutyl-6-metylpyrimidin-2-yl, 4-cyklopropyl-6-

metylpyrimidin-2-yl, 4-metyl-6-morfolin-4-ylpyrimidin-2-yl, 5-klor-4-

metylpyrimidin-2-yl, 5-klor-4,6-dimetylpyrimidin-2-yl, 5-fluor-4,6-

dimetylpyrimidin-2-yl, 5-trifluormetylpyrimidin-2-yl, 4,6-

bis[(2H3)metyl](2H)pyrimidin-2-yl eller 5-etyl-4,6-dimetylpyrimidin-2-yl. 20 

 

5. Kjemisk enhet ifølge krav 1 eller 2, hvori R2 er 4,6-dimetylpyrimidin-2-yl, 

4,5-dimetylpyrimidin-2-yl, 4,6-dimetoksypyrimidin-2-yl, 4-metylpyrimidin-2-yl, 4-

metoksypyrimidin-2-yl, N,N,6-trimetyl-pyrimidin-4-amin, 4-

(trifluormetyl)pyrimidin-2-yl, 4,5,6-trimetylpyrimidin-2-yl, 4,6-bis 25 

(trifluormetyl)pyrimidin-2-yl, 6-metylpyrimidin-4-ol, 5-fluor-4-metylpyrimidin-2-yl, 

5-fluorpyrimidin-2-yl, 4-metoksy-6-metylpyrimidin-2-yl, 5-klor-4-metylpyrimidin-2-

yl, 5-klor-4,6-dimetylpyrimidin-2-yl, 5-fluor-4,6-dimetylpyrimidin-2-yl, 5-

trifluormetylpyrimidin-2-yl eller 4,6-bis[(2H3)metyl](2H)pyrimidin-2-yl. 

 30 

6. Farmasøytisk sammensetning for behandling av en sykdom, lidelse eller 

medisinske tilstander mediert av oreksin-aktivitet omfattende: 

(a) en effektiv mengde av minst en kjemisk enhet med formel (I): 

     Formel (I) 
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hvor: 

R1 er fenyl substituert eller usubstituert med ett eller to Ra-ledd og 

substituert i orto-posisjonen med Rb; 

Ra er halo, C1-4alkyl, eller C1-4alkoksy; 

Rb er triazol eller pyrimidin substituert eller usubstituert med halogen eller  5 

C1-4alkyl; 

R2 er en 6-leddet heteroarylring som inneholder to nitrogenledd substituert 

med ett eller flere ledd valgt fra gruppen bestående av: 

halogen, C1-4alkyl, CD3, D, C1-4alkoksy, cyklopropyl, morfolin-2-yl, CO2C1-

4alkyl, CO2H, CH2OH, C(O)N(C1-4alkyl)2, CF3, CN, OH, NO2, N(C1-4alkyl)2, fenyl, 10 

furan-2-yl, tiofen-2-yl, 1H-pyrazol-4-yl og pyrrolidin-1-yl;  

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av en forbindelse med formel (1); og 

(b) minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens. 

 

7. Minst en kjemisk enhet av en forbindelse med formel (1): 15 

 

Formel (I) 

hvor: 

R1 er fenyl substituert eller usubstituert med ett eller to Ra-ledd og 

substituert i orto-posisjonen med Rb; 20 

Ra er halo, C1-4alkyl, eller C1-4alkoksy; 

Rb er triazol eller pyrimidin substituert eller usubstituert med halogen eller 

C1-4alkyl; 

R2 er en 6-leddet heteroarylring som inneholder to nitrogenledd substituert 

med ett eller flere ledd valgt fra gruppen bestående av: 25 

halogen, C1-4alkyl, CD3, D, C1-4alkoksy, cyklopropyl, morfolin-2-yl, CO2C1-

4alkyl, CO2H, CH2OH, C(O)N(C1-4alkyl)2, CF3, CN, OH, NO2, N(C1-4alkyl)2, fenyl, 

furan-2-yl, tiofen-2-yl, 1H-pyrazol-4-yl og pyrrolidin-1-yl; eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt av en forbindelse med formel (I), og minst en farmasøytisk 

akseptabel eksipiens for anvendelse i en fremgangsmåte for behandling av et 30 

individ som lider av eller diagnostisert med en sykdom, lidelse eller medisinsk 

tilstand mediert av oreksin-reseptor-aktivitet. 

 

8. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 

anvendelse ifølge krav 7, hvor sykdommen, lidelsen eller den medisinske tilstanden 35 
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er en sove-våke-overgang-lidelse, søvnløshet, rastløse-bensyndrom, jetlag, 

forstyrret søvn, og søvnlidelser som er sekundære for nevrologiske lidelser. 

 

9. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 

anvendelse ifølge krav 8, hvor sykdommen, lidelsen eller den medisinske tilstanden 5 

er søvnløshet. 

 

10. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 

anvendelse ifølge krav 8, hvor sykdommen, lidelsen eller den medisinske tilstanden 

er søvnlidelser som er sekundære for depresjon. 10 

 

11. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 

anvendelse ifølge krav 8, hvor sykdommen, lidelsen eller den medisinske tilstanden 

er søvnlidelser som er sekundære for demens. 

 15 

12. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 

anvendelse ifølge krav 8, hvor sykdommen, lidelsen eller den medisinske tilstanden 

er søvnlidelser som er sekundære for Alzheimers sykdom. 

 

13. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 20 

anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 8-12, hvor nevnte kjemiske enhet 

er [5-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-heksahydro-pyrrol[3,4-c]pyrrol-2-yl]-(2-fluor-6-

[1,2,3]triazol-2-yl-fenyl)metanon eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

14. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 25 

anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 8-12, hvor nevnte kjemiske enhet 

er HCI-saltet av [5-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-heksahydro-pyrrol[3,4-c]pyrrol-2-

yl]-(2-fluor-6-[1,2,3]triazol-2-yl-fenyl)metanon. 

 

15. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 30 

anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 8-12, hvor nevnte kjemiske enhet 

er [5-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-heksahydro-pyrrol[3,4-c]pyrrol-2-yl]-(2-fluor-6-

[1,2,3]triazol-2-yl-fenyl)metanon. 

 

16. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 35 

anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 8-12, hvor nevnte kjemiske enhet 

er 2-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-5-{[4-metoksy-2-(2H-1,2,3-triazol-2-
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yl)fenyl]karbonyl}oktahydropyrrolo[3,4-c]pyrrol eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav. 

 

17. Minst en kjemisk enhet og minst en farmasøytisk akseptabel eksipiens til 

anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 8-12, hvor nevnte kjemiske enhet 5 

er 2-(4,6-dimetyl-pyrimidin-2-yl)-5-{[4-metoksy-2-(2H-1,2,3-triazol-2-

yl)fenyl]karbonyl}oktahydropyrrolo[3,4-c]pyrrol. 
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