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Patentkrav 

 

1.  Forbindelse representert ved formelen (I): 

 

hvori 5 

 R1 er 

(1) en fenylgruppe, en C5-6-sykloalkylgruppe, en 5- eller 6-leddet monosyklisk ikke-

aromatisk heterosyklisk gruppe eller en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk 

heterosyklisk gruppe, hver av disse substitueres eventuelt med 1 til 3 substituenter 

valgt fra 10 

 (i) et halogenatom, 

 (ii) en cyanogruppe, 

 (iii) en hydroksygruppe, 

 (iv) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 hydroksygrupper og 

 (v) en C1-6-alkoksygruppe eller 15 

(2) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra 

 (i) en hydroksygruppe og 

 (ii) en 3- til 14-leddet ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe; 

  R2 er 
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 (1) et hydrogenatom, 

 (2) et halogenatom eller 

 (3) en C1-6-alkylgruppe; 

  R3 er 

 (1) et hydrogenatom, 5 

 (2) et halogenatom, 

 (3) en cyanogruppe, 

 (4) en C1-6 -alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 

 (5) en C1-6-alkoksygruppe eller 

 (6) en C3-6-sykloalkylgruppe; 10 

  R4 er 

 (1) et halogenatom, 

 (2) en cyanogruppe, 

 (3) en C1-6-alkylgruppe, 

 (4) en C1-6-alkoksygruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 15 

 (5) en karbamoylgruppe, 

 (6) en mono- eller di-C1-6-alkyl-karbamoylgruppe eller  

 (7) en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk heterosyklisk gruppe 

eventuelt substituert  med 1 til 3 C1-6-alkylgrupper; og 

  ring A er en 6-leddet aromatisk ring eventuelt ytterligere substituert 20 

med 1 til 3 substituenter, i tillegg til R4
, valgt fra 

  (a) et halogenatom, 

  (b) en C1-6-alkylgruppe og 

  (c) en C1-6-alkoksygruppe 

 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 25 

 

2.  Forbindelsen ifølge krav 1, hvori delstrukturen representert ved den følgende 

formelen: 
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i formelen (I) er en delstruktur representert ved den følgende formelen: 

      

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 5 

3.   Forbindelsen ifølge krav 1, hvori 

 R1 er 

(1) en fenylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra  

 (i) et halogenatom og  

 (ii) en cyanogruppe, 10 

(2) en C5-6-sykloalkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra  

 (i) en hydroksygruppe, 

 (ii) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 hydroksygrupper og  

 (iii) en C1-6-alkolsygruppe, 

(3) en 5- eller 6-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 15 

substituert med 1 til 3 hydroksygrupper, 

(4) en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 

substituert med 1 til 3 halogenatomer eller 

(5) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra 

NO/EP3134386



EP3134386 
4 
 

 

 

 (i) en hydroksygruppe og  

 (ii) en 3- til 8-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe; 

  R2 er 

 (1) et hydrogenatom, 

 (2) et halogenatom eller  5 

 (3) en C1-6-alkylgruppe; 

  R3 er 

 (1) et hydrogenatom, 

 (2) et halogenatom, 

 (3) en cyanogruppe, 10 

 (4) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer 

 (5) en C1-6-alkoksygruppe eller  

 (6) en C3-6-sykloalkylgruppe; 

  R4 er 

 (1) et halogenatom, 15 

 (2) en cyanogruppe, 

 (3) en C1-6-alkylgruppe, 

 (4) en C1-6-aloksygruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 

 (5) en karbamoylgruppe, 

 (6) en mono- eller di-C1-6-alkylkarbamoylgruppe eller 20 

 (7) en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk heterosyklisk gruppe 

eventuelt substituert med 1 til 3 C1-6-alkylgrupper; og 

  En ring A er en 6-leddet aromatisk ring eventuelt ytterligere 

substituert med 1 til 3 substituenter, i tillegg til R4, valgt fra 

  (a) et halogenatom, 25 

  (b) en C1-6-alkylgruppe og 

  (c) en C1-6-alkoksygruppe, 

 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 
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4.  Forbindelsen ifølge krav 3, hvori delstrukturen representert ved den følgende 

formelen: 

     

i formelen (I) er en delstruktur representert ved den følgende formelen: 

    5 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

5.    Forbindelsen ifølge krav 1, hvori 

    R1 er 

(1) en fenylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra  10 

 (i) halogenatom og 

 (ii) cyanogruppe, 

(2) en C5-6-sykloalkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 hydroksygupper, 

(3) en 5- eller 6-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 

substituert med 1 til 3 hydroksygrupper, 15 
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(4) en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 

substituert med 1 til 3 halogenatomer eller 

(5) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra  

 (i) en hydroksygruppe og  

 (ii) en 3- til 8-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe; 5 

    R2 er 

(1) et hydrogenatom, 

(2) et halogenatom eller 

(3) en C1-6-alkylgruppe; 

    R3 er 10 

(1) et hydrogenatom, 

(2) et halogenatom, 

(3) en cyanogruppe, 

(4) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 

(5) en C1-6-alkoksygruppe eller 15 

(6) en C3-6-sykloalkylgruppe; 

   R4 er 

(1) et halogenatom, 

(2) en cyanogruppe, 

(3) en C1-6-alkylgruppe, 20 

(4) en C1-6-alkoksygruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 

(5) en karbamoylgruppe, 

(6) en mono- eller di-C1-6  alkyl-karbamoylgruppe eller 

(7) en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 

substituert med 1 til 3 C1-6-alkylgrupper; og 25 

   ring A er en 6-leddet aromatisk ring eventuelt ytterligere substituert med 1 

til 3 substituenter, i tillegg til R4, valgt fra 

 (a) et halogenatom, 

 (b) en C1-6-alkylgruppe og  
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 (c) en C1-6-alkoksygruppe 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

6.  Forbindelsen ifølge krav 5, hvori delstrukturen representert ved den følgende 

formelen: 5 

  

      

i  

i formelen (I) er en delstruktur representert ved den følgende formelen: 

      10 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

7.  Forbindelsen ifølge krav 1, hvori 

   R1 er  

(1) en fenylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra 15 

 (i) et halogenatom og 

 (ii) en cyanogruppe, 

(2) en C5-6-sykloalkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 hydroksygrupper, 

(3) en 5- eller 6-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 

substituert med 1 til 3 hydroksygrupper eller 20 
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(4) en C1-6 alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 substituenter valgt fra  

 (i) en hydroksygruppe og  

 (ii) en 3- til 8-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe; 

    R2 er 

(1) et hydrogenatom, 5 

(2) et halogenatom eller 

(3) en C1-6-alkylgruppe; 

    R3 er 

(1) et hydrogenatom, 

(2) et halogenatom, 10 

(3) en cyanogruppe, 

(4) en C1-6-alkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 

(5) en C1-6-alkoksygruppe eller 

(6) en C3-6-sykloalkylgruppe; 

    R4 er  15 

(1) et halogenatom, 

(2) en cyanogruppe, 

(3) en C1-6-alkylgruppe, 

(4) en C1-6-alkoksygruppe eventuelt substituert med 1 til 3 halogenatomer, 

(5) en mono- eller di-C1-6-alkyl-karbamoylgruppe eller 20 

(6) en 5- eller 6-leddet monosyklisk heterosyklisk gruppe eventuelt substituert med 

1 til 3   C1-6 -alkylgrupper; og 

    ring A er en 6-leddet aromatisk ring eventuelt ytterligere substituert med 

1 til 3 substituenter, i tillegg til R4, valgt fra 

 (a) et halogenatom og 25 

 (b) en C1-6-alkoksygruppe 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 
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8.  Forbindelsen ifølge krav 7, hvori delstrukturen representert ved den følgende 

formelen: 

    

i formelen (I) er en delstruktur representert ved den følgende formelen: 

      5 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

9.  Forbindelsen ifølge krav 1, hvori 

    R1 er  

(1) en C5-6-sykloalkylgruppe eventuelt substituert med 1 til 3 hydroksygrupper eller 10 

(2) en 5- eller 6-leddet monosyklisk ikke-aromatisk heterosyklisk gruppe eventuelt 

substituert med 1 til 3 hydroksygrupper; 

     R2 er  

(1) et halogenatom eller 

(2) en C1-6-alkylgruppe; 15 

    R3 er en C1-6-alkylgruppe; 

    R4 er 

(1) en C1-6-alkylgruppe, 

(2) en C1-6-alkoksygruppe eller 
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(3) en 5- eller 6-leddet monosyklisk aromatisk heterosyklisk gruppe;  

og 

    ring A er en benzenring eller en pyridinring, hver av dem er usubstituert, i 

tillegg til R4, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 5 

 

10.  Forbindelsen ifølge krav 9, hvori delstrukturen representert ved den følgende 

formelen: 

      

i formelen (I) er en delstruktur representert ved den følgende formelen: 10 

      

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

11.  Forbindelsen ifølge krav 1, hvori 

    R1 er 15 

(1) en sykloheksylgruppe substituert med én hydroksygruppe eller 

(2) en tetrahydropyranylgruppe substituert med én hydroksygruppe; 

    R2 er 

(1) et halogenatom eller 
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(2) en C1-6-alkylgruppe; 

    R3 er en C1-6-alkylgruppe; 

    R4 er  

(1) en C1-6 -alkylgruppe, 

(2) en C1-6-alkoksygruppe eller 5 

(3) en pyrazolylgruppe; og  

    ring A er en benzenring eller en pyridinring, hver av disse er usubstituert, 

i tillegg til R4, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 10 

12.  Forbindelsen ifølge krav 11, hvori delstrukturen representert ved den følgende 

formelen: 

     

i formelen (I) er en delstruktur representert ved den følgende formelen: 

      15 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

13.  Forbindelsen ifølge krav 1, som er 2-[(3S,4S)-4-hydroksytetrahydro-2H-pyran-

3-yl]-6-(4-metoksybenzyl)-4,5-dimetyl-2,3-dihydro-1H-isoindol-1-on, eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav. 20 
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14.  Forbindelsen ifølge krav 1, som er 4-fluor-2-[(3S,4S)-4-hydroksytetrahydro-

2H-pyran-3-yl]-5-metyl -6-[4-(1H-pyrazol-1-yl)benzyl]-2,3-dihydro-1H-isoindol-1-

on, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 5 

15.  Forbindelsen ifølge krav 1, som er 2-((1S,2S)-2-hydroksysykloheksyl)-4,5-

dimetyl-6- ((6-metylpyridin-3-yl)metyl)isoindolin-1-on, eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav. 

 

16.  Legemiddel omfattende forbindelsen ifølge krav 1 eller et farmasøytisk 10 

akseptabelt salt derav. 

 

17.  Legemidlet ifølge krav 16, som er et middel for profylakse eller behandling av 

Alzheimers sykdom, schizofreni, smerte, søvnlidelse, Parkinsons sykdoms-

demens eller demens med Lewy-legemer. 15 

 

18.  Forbindelsen ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav for 

anvendelse i profylakse eller behandling av Alzheimers sykdom, schizofreni, 

smerte, søvnlidelse, Parkinsons sykdoms-demens eller demens med Lewy-

legemer. 20 

 

19.  Anvendelse av forbindelsen ifølge krav 1 eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav for produksjon av et middel for profylakse eller behandling av Alzheimers 

sykdom, schizofreni, smerte, søvnlidelse, Parkinsons sykdoms-demens eller 

demens med Lewy-legemer. 25 
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