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Patentkrav 

 

1. Forbindelse med formel (II): 

       

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; 

hvori: 

ring A er substituert eller usubstituert aryl eller heteroaryl; 

R1 er hydrogen, eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert 

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert 

C3-6karbosyklyl; 

hver R2a og R2b er uavhengig valgt fra hydrogen, halogen, substituert eller usubstituert 

C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert 

aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl, -N(RA)(RB), eller -ORA2, hvori hver RA og 

RB er uavhengig hydrogen, substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller 

usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert heterosyklyl, substituert eller 

usubstituert aryl, eller substituert eller usubstituert heteroaryl, eller RA og RB, sammen 

med nitrogenatomet som de er festet til danner en ring (f.eks. heteroaryl, heterosyklyl), 

eller R2a og R2b, sammen med karbonatomet som de er festet til danner en ring; RA2 er 

hydrogen eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert  

C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert aryl eller substituert eller usubstituert 

heteroaryl; 

R3a er hydrogen, -N(RA)(RB), eller -ORA3, hvori RA3 er hydrogen, substituert eller 

usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert 

eller usubstituert aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl, og 

R3b er hydrogen eller -N(RA)C(O)RA3; eller 

R3a og R3b er forbundet for å danne en okso (=O) gruppe; 

hvert av R4a og R4b er uavhengig valgt fra hydrogen eller halogen; 

R5 er hydrogen, usubstituert C1-6alkyl, eller -CH2ORA5, hvori RA5 er hydrogen, substituert 

eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 
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usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert 

eller usubstituert aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl; 

R6 er fraværende eller hydrogen; og 

------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvori 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er den andre ------ en enkeltbinding; og 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er R6 fraværende. 

  

2. Forbindelsen ifølge krav 1, hvori forbindelsen har formelen (I): 

      

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; 

hvori: 

ring A er substituert eller usubstituert aryl eller heteroaryl; 

R1 er hydrogen, substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkenyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl; 

R2 er hydrogen, halogen, substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller 

usubstituert C3-6karbosyklyl, -N(RA)(RB), eller -ORA2, hvori hver RA og RB er uavhengig 

hydrogen, substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert  

C3-6karbosyklyl, eller substituert eller usubstituert heterosyklyl, eller RA og RB, sammen 

med nitrogenatomet som de er bundet til, danner en ring (f.eks. heteroaryl, 

heterosyklyl); RA2 er hydrogen eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert 

eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert 

eller usubstituert C3-6karbosyklyl; 

R3a er hydrogen, -N(RA)(RB), eller -ORA3, hvori RA3 er hydrogen, substituert eller 

usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, og R3b er 

hydrogen eller -N(RA)C(O)RA3; eller 

R3a og R3b er forbundet for å danne en okso (=O) gruppe; 

R4 er hydrogen eller halogen; 

R5 er hydrogen, usubstituert C1-6alkyl, eller -CH2ORA5, hvori RA5 er hydrogen, substituert 

eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl; 

R6 er fraværende eller hydrogen; og 
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------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvori 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er den andre ------ en enkeltbinding; og 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er R6 fraværende. 

  

3. Forbindelse ifølge krav 2, hvori forbindelsen med formel (I) er; 

i) en forbindelse med formel (I-a): 

      

hvori: 

n er 0, 1, 2, 3, 4, 5 eller 6; og 

hver Ra er uavhengig halogen, cyano, C1-6alkyl, -N(RA)(RB), -N(RA)C(O)RAA,  

-N(RA)C(O)ORAA, -SRAA eller -ORAA, hvori RAA er hydrogen, substituert eller usubstituert 

C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert 

aryl, eller substituert eller usubstituert heteroaryl; eller 

to Ra-grupper, sammen med atomene som de er feste til, danner en ring; 

ii) en forbindelse med formel (I-b): 

      

iii) en forbindelse med formel (I-b-i) eller (I-b-ii): 
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iv) en forbindelse med formel (I-c): 

      

v) en forbindelse med formel (I-c-i) eller (I-c-ii): 

     

 

     

vi) er en forbindelse med formel (I-d): 
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vii) en forbindelse med formel (I-d-i) eller (I-d-ii): 

     

 

     

 

4. Forbindelse ifølge krav 2, hvori A er en 5–10-leddet ring, for eksempel fenyl, naftyl, 

furan, tiofen, tiazol, pyrrol, imidazol, pyrazol, triazol eller en smeltet bisyklisk ring, for 

eksempel benzofuran, benzoimidazol, indol, benzotiazol eller benzotiofen, og hvori A 

eventuelt er forbundet gjennom et karbonatom. 

  

5. Forbindelse ifølge krav 2, hvori R1 er hydrogen eller substituert eller usubstituert  

C1-6alkyl, for eksempel -CH3. 

  

6. Forbindelse ifølge krav 3, hvori n er 0, 1 eller 2, og hver Ra er uavhengig halogen,  

C1-6alkyl (f.eks. -CH3), eller -ORAA, hvori RAA er hydrogen, eller substituert eller 

usubstituert C1-6-alkyl. 

  

7. Forbindelse ifølge krav 1, hvori forbindelsen er: 
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eller 

      

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 

8. Farmasøytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifølge et hvilket som helst av 

de foregående kravene, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, og en farmasøytisk 

akseptabel eksipiens. 

  

9. Forbindelse med formel (II), et farmasøytisk akseptabelt salt derav, eller farmasøytisk 

sammensetning av forbindelsen med formel (II), for anvendelse i en fremgangsmåte for 

å behandle forstyrrelser relatert til GABA-funksjon i et individ med behov derav: 

      

hvori: 

ring A er substituert eller usubstituert aryl eller heteroaryl; 

R1 er hydrogen, eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert 

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert 

C3-6karbosyklyl; 

hver R2a og R2b er uavhengig valgt fra hydrogen, halogen, substituert eller usubstituert 

C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert 

aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl, -N(RA)(RB), eller -ORA2, hvori hver RA og 

RB er uavhengig hydrogen, substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller 

usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert heterosyklyl, substituert eller 

usubstituert aryl, eller substituert eller usubstituert heteroaryl, eller RA og RB, sammen 

med nitrogenatomet som de er festet til danner en ring (f.eks. heteroaryl, heterosyklyl), 

eller R2a og R2b, sammen med karbonatomet som de er festet til danner en ring; RA2 er 

hydrogen eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert  
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C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert aryl eller substituert eller usubstituert 

heteroaryl; 

R3a er hydrogen, -N(RA)(RB), eller -ORA3, hvori RA3 er hydrogen, substituert eller 

usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert 

eller usubstituert aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl, og 

R3b er hydrogen eller -N(RA)C(O)RA3; eller 

R3a og R3b er forbundet for å danne en okso (=O) gruppe; 

hver av R4a og R4b er uavhengig valgt fra hydrogen eller halogen; 

R5 er hydrogen, usubstituert C1-6alkyl, eller -CH2ORA5, hvori RA5 er hydrogen, substituert 

eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert 

eller usubstituert aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl; 

R6 er fraværende eller hydrogen; og 

------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvori 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er den andre ------ en enkeltbinding; og 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er R6 fraværende. 

  

10. Forbindelse med formel (II) som definert i krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav, for anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle en CNS-relatert 

forstyrrelse hos et individ med behov derav. 

  

11. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 10, hvori den CNS-relaterte forstyrrelsen er en 

søvnforstyrrelse, en humørforstyrrelse, en schizofreni-spekterforstyrrelse, en 

krampeforstyrrelse, en hukommelses- og/eller kognisjonsforstyrrelse, en 

bevegelsesforstyrrelse, en personlighetsforstyrrelse, autismespekterforstyrrelse, smerte, 

traumatisk hjerneskade, en karsykdom, en rusmisbruksforstyrrelse og/eller 

abstinenssyndrom, tinnitus, tremor, f.eks. essensiell tremor, eller depresjon, f.eks. 

fødselsdepresjon. 

  

12. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 10, hvori forbindelsen administreres oralt, 

parenteralt, intravenøst eller intramuskulært. 

  

13. Forbindelse for anvendelse ifølge krav 10, hvori individet er et individ med Retts 

syndrom, fragilt X-syndrom eller Angelmans syndrom. 
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14. Sett omfattende en fast sammensetning omfattende en forbindelse med formel (II): 

      

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; 

hvori: 

ring A er substituert eller usubstituert aryl eller heteroaryl; 

R1 er hydrogen, eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert 

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert 

C3-6karbosyklyl; 

hver R2a og R2b er uavhengig valgt fra hydrogen, halogen, substituert eller usubstituert 

C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert 

aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl, -N(RA)(RB), eller -ORA2, hvori hver RA og 

RB er uavhengig hydrogen, substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller 

usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert heterosyklyl, substituert eller 

usubstituert aryl, eller substituert eller usubstituert heteroaryl, eller RA og RB, sammen 

med nitrogenatomet som de er festet til danner en ring (f.eks. heteroaryl, heterosyklyl), 

eller R2a og R2b, sammen med karbonatomet som de er festet til danner en ring; RA2 er 

hydrogen eller substituert eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert  

C2-6alkenyl, substituert eller usubstituert C2-6alkynyl, substituert eller usubstituert  

C3-6karbosyklyl, substituert eller usubstituert aryl eller substituert eller usubstituert 

heteroaryl; 

R3a er hydrogen, -N(RA)(RB), eller -ORA3, hvori RA3 er hydrogen, substituert eller 

usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert 

eller usubstituert aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl, og 

R3b er hydrogen eller -N(RA)C(O)RA3; eller 

R3a og R3b er forbundet for å danne en okso (=O) gruppe; 

hver av R4a og R4b er uavhengig valgt fra hydrogen eller halogen; 

R5 er hydrogen, usubstituert C1-6alkyl, eller -CH2ORA5, hvori RA5 er hydrogen, substituert 

eller usubstituert C1-6alkyl, substituert eller usubstituert C2-6alkenyl, substituert eller 

usubstituert C2-6alkynyl, eller substituert eller usubstituert C3-6karbosyklyl, substituert 

eller usubstituert aryl, substituert eller usubstituert heteroaryl; 

R6 er fraværende eller hydrogen; og 
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------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvori 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er den andre ------ en enkeltbinding; og 

når én av ------ er en dobbeltbinding, er R6 fraværende. 
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