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Patentkrav

1. Forbindelse med fglgende struktur (A):

c A
RYT\_ NS Y
R,

(A)
eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,
hvori:
R: er H eller Ci-4-alkyl;
Rz er Ci-salkyl, -C(=0)OR4, -C(=0)-Ci-salkandiyl-NHz, -C(=0O)NRsRs eller -
C(=0)Re, hvori Ci-ealkandiylet eventuelt er substituert med en gruppe valgt fra -
NH-C(=NH)NHz, -CO2H, -CO2CHs, -SH, -C(=0)NHz, -NHz, -SCHs, fenyl, -OH, -OCa-
salkyl, 4-hydroksy-fenyl, imidazolyl, sykloheksyl og indolyl;
eller R1 og Rz tatt sammen med N-et til hvilket de er festet, danner en 5-6-leddet
ikke-aromatisk  heterosyklus hvori den 5-6-leddede ikke-aromatiske
heterosyklusen kan substitueres med 0-3 R4;
Rs ved hver forekomst er Cl, F, Ci-salkyl, -OCi-salkyl eller trifluormetyl;
R4 ved hver forekomst er Ci-salkyl;
Rs ved hver forekomst uavhengig er H eller Ci-salkyl;
Re er Ci-salkyl, 5-6-leddet ikke-aromatisk heterosyklus eller 5-6-leddet
heterosyklusCi-salkyl hvori 5-6-leddet heterosyklusCi-salkyl eventuelt er
substituert med OH, ClI, F, Ci-4-alkyl, -OCi-4-alkyl eller trifluormetyl; og

n er 0-3; foretrukket hvori n er 1 eller n er 2.

2. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori R: er H.

3. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en stereocisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori R1 er Ci-salkyl.
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4. Forbindelsen ifglge krav 1, eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvori Rz er Ci-salkyl, -C(=0)OR4, -C(=0)NRsRs eller -
C(=0)Re.

5. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en sterecisomer, et solvat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvori R2 er -C(=0)-Ci-e6-alkandiyl-NH2z, hvori C:i-salkandiylet
eventuelt er substituert med en gruppe valgt fra -NH-C(=NH)NH2, -CO2H, -
CO2CH3, -SH, -C(=0)NHz, -NHz, -SCHs, fenyl, -OH, -OC:-4alkyl, 4-hydroksy-fenyl,
sykloheksyl, imidazolyl og indolyl.

6. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori R1 og R2 begge er Ci-salkyl.

7. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en stereocisomer, et solvat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvori:

R3 er Cl, F eller trifluormetyl; eller

R3 er Ci-salkyl eller -OCi-salkyl.

8. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en sterecisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori n = 1 eller 2, og R3 er F.

9. Forbindelsen ifglge krav 1 eller en sterecisomer, et solvat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvori R1 og Rz er tatt sammen for 8 danne en heterosyklus,
og forbindelsen har fglgende struktur (B):

N=N

(Rs)nJ@\/ /

N\%N

(R4)o-3
(B)

10. Forbindelsen ifglge krav 9 eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvori:

n er 1, og Rz er foretrukket F; eller



10

15

20

25

30

NO/EP3250563

[EP3250563]

n er 2, og Rz er ved hver forekomst foretrukket F.

11. Forbindelsen ifglge krav 9 eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori R3 er Ci-qalkyl, -OCi-salkyl, trifluormetyl eller Cl.

12. Forbindelsen ifglge krav 9 eller en stereocisomer, et solvat eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, hvori:

heterosyklusen dannet av R: og Rz tatt sammen er piperidin; eller
heterosyklusen dannet av R: og R> tatt sammen er morfolin; eller

heterosyklusen dannet av R: og R: tatt sammen er piperazin, oksazolidin eller
pyrrolidin.

13. Forbindelsen ifglge krav 9 eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav, hvori R4 er metyl eller etyl.

14. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori forbindelsen er én av fglgende forbindelser
eller et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:
(2S)-2-amino-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-3-
fenylpropanamid;
(2R)-2-amino-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-3-
fenylpropanamid;
(3S)-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}morfolin-3-
karboksamid;
(3R)-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}morfolin-3-
karboksamid;
(2R)-2-amino-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-3-
metoksypropanamid;
(2R)-2-amino-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-3-
hydroksypropanamid;
N-[1-(2,6-difluor-benzyl)-1H-[1,2,3]triazol-4-yl]-3-pyridin-3-yl-propionamid;
3-(3-klorfenyl)-N-{1-[(4-fluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}propanamid;
(2S)-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-2-(2-oksopyrrolidin-
1-yl)butanamid;
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[1-(2,6-difluor-benzyl)-1H-[1,2,3]triazol-4-yl]-dimetyl-amin;
[1-benzyl-1H-[1,2,3]triazol-4-yl]-dimetyl-amin;
4-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}morfolin;
1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-4-(pyrrolidin-1-yl)-1H-1,2,3-triazol;
1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-N-metyl-1H-1,2,3-triazol-4-amin;
1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-N-etyl-1H-1,2,3-triazol-4-amin;
2-({1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}amino)etan-1-ol;
1-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}pyrrolidin-2-on; eller
3-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-1,3-oksazolidin-2-on; eller
1-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}imidazolidin-2-on.

15. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori forbindelsen er én av fglgende forbindelser
eller et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav:
(2S)-2-amino-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}-3-
fenylpropanamid;
(3R)-N-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}morfolin-3-
karboksamid;

[1-(2,6-difluor-benzyl)-1H-[1,2,3]triazol-4-yl]-dimetyl-amin;
4-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-yl}morfolin; eller
1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-4-(pyrrolidin-1-yl)-1H-1,2,3-triazol.

16. Forbindelsen ifglge krav 1 eller et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, hvori forbindelsen er [1-(2,6-difluor-benzyl)-1H-[1,2,3]triazol-4-yl]-

dimetylamin.

17. Forbindelsen ifglge krav 1 eller et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav, hvori forbindelsen er 4-{1-[(2,6-difluorfenyl)metyl]-1H-1,2,3-triazol-4-

yl}morfolin.

18. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 til 17 eller en stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav og en farmasgytisk akseptabel baerer eller tynner.
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19. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 17 eller en
stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav eller en
farmasgytisk sammensetning ifslge krav 18, for anvendelse i en fremgangsmate

for behandling av en nevrologisk lidelse.

20. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 17 eller en
stereoisomer, et solvat eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav eller en
farmasgytisk sammensetning ifslge krav 18, for anvendelse i en fremgangsmate
for behandling av essensiell tremor, epilepsi, status epilepticus eller eksponering

for nervegass, foretrukket essensiell tremor.
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