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Patentkrav 

1.  Forbindelse med formel IB-8: 

 

 

 5 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 

  hver av T1, T2, T3 og T4 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, halogen, -CN, -SF5, -

OH, -N(Ra)(Rb), -C(=O)-N(Ra)(Rb), -C(=O)-ORc, -C(=O)-Rd, C1-6-alkyl, C1-6-haloalkyl, C2-6-alkenyl, C2-6-

alkynyl, C1-6-alkoksy, C1-6-haloalkoksy, -S-(C1-6-alkyl), C3-7-sykloalkyl, 4- til 7-leddet heterosykloalkyl, C3-

7-sykloalkoksy, 5- eller 6-leddet heteroaryl, syklopropylmetyl og syklobutylmetyl, hvor hver av C1-6-10 

alkylet, C2-6-alkenylet, C2-6-alkynylet, -S-(C1-6-alkylet), og C1-6-alkoksyet eventuelt er substituert med én 

eller flere substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, -

N(Ra)(Rb), C1-4-alkoksy, C1-4-haloalkoksy og -S-(C1-4-alkyl); og hvor hvert av C3-7-sykloalkylet, det 4- til 7-

leddede heterosykloalkylet, C3-7-sykloalkoksyet, det 5- eller 6-leddede heteroarylet, 

syklopropylmetylet og syklobutylmetylet til T1, T2 og T3 eventuelt er substituert med én eller flere 15 

substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, okso, -

N(Ra)(Rb), -C(=O)OH, -C(=O)-C1-4-alkyl, -C(=O)-O-C1-4-alkyl, -C(=O)-N(Ra)(Rb), C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C1-

4-hydroksylalkyl, C1-4-cyanoalkyl, C1-4-alkoksy, C1-4-haloalkoksy og -S-(C1-4-alkyl); 

  hver av Ra og Rb uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, C1-4-alkyl, C3-7-sykloalkyl og 

syklopropylmetyl; 20 

  eller Ra og Rb sammen med det N-atomet de er tilknyttet danner 4- til 7-leddet 

heterosykloalkyl eventuelt substituert med én eller flere substituenter som hver uavhengig er valgt 

fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, okso, -NH2, -NH(C1-4-alkyl), -N(C1-4-alkyl)2, -C(=O)OH, -

C(=O)-C1-4-alkyl, -C(=O)-O-C1-4-alkyl, -C(=O)-NH2, -C(=O)-NH(C1-4-alkyl), - C(=O)-N(C1-4-alkyl)2, C1-4-alkyl, 

C1-4-haloalkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-cyanoalkyl, C1-4-alkoksy, -S-(C1-4-alkyl) og C1-4-haloalkoksy; 25 

  hver av Rc og Rd uavhengig er C1-4-alkyl, C3-4-sykloalkyl-C1-2-alkyl-, eller C3-4-sykloalkyl; 

  hver av R1, R2, R3 og R4 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, halogen, -OH, -NO2, -

CN, -SF5, C1-6-alkyl, C1-6-haloalkyl, C1-6-haloalkoksy, C2-6-alkenyl, C2-6-alkynyl, C3-7-sykloalkyl, et 4- til 10-

leddet heterosykloalkyl, -N(R5)(R6), -N(R7)(C(=O)R8), -C(=O)-N(R5)(R6), -C(=O)-R8, -C(=O)-OR8, -

N(R7)(S(=O)2R8), -S(=O)2-N(R5)(R6), -SR8 og -OR8, hvor hver av C1-6-alkylet, C3-7-sykloalkylet og 30 

heterosykloalkylet eventuelt er substituert med 1, 2 eller 3 substituenter som hver uavhengig er valgt 
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fra gruppen bestående av halogen, -CN, okso, -OH, C1-4-alkyl, C1-4-alkoksy, C1-4-haloalkyl, C1-4-

haloalkoksy, C3-6-sykloalkyl, -N(R5)(R6), -N(R7)(C(=O)R8), -C(=O)-OR8, -C(=O)H, -C(=O)R8, -

C(=O)N(R5)(R6), -N(R7)(S(=O)2R8), -S(=O)2-N(R5)(R6), -SR8, og -OR8; 

  eller R2 og R4 sammen med de to karbonatomene de er tilknyttet danner et fusjonert 5- eller 

6-leddet heteroaryl, en fusjonert 5- eller 6-leddet heterosykloalkylring, en fusjonert 5- eller 6-leddet 5 

sykloalkylring eller en fusjonert benzenring, hvor hver av de fusjonerte ringene eventuelt er 

substituert med 1, 2 eller 3 substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halo, 

-CN, -OH, C1-4-alkyl, C1-4-alkoksy, C1-4-haloalkyl og C1-4-haloalkoksy, og hvor den fusjonerte 

heterosykloalkylringen eller den fusjonerte sykloalkylringen videre eventuelt er substituert med 1, 2 

eller 3 okso; 10 

  R5 er H, C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl eller C3-7-sykloalkyl;  

  R6 er H eller valgt fra gruppen bestående av C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C3-7-sykloalkyl, et 4- til 

10-leddet heterosykloalkyl, C6-10-aryl, et 5- til 10-leddet heteroaryl, (C3-7-sykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (4- til 

10-leddet heterosykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (C6-10-aryl)-C1-4-alkyl- og (5- til 10-leddet heteroaryl)-C1-4-alkyl-, 

hvor hvert av utvalgene fra gruppen eventuelt er substituert med 1, 2, 3 eller 4 substituenter som 15 

hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av -OH, -CN, C1-4-alkyl, C3-7-sykloalkyl, C1-4-

hydroksylalkyl, -S-C1-4-alkyl, -C(=O)H, -C(=O)-C1-4-alkyl, -C(=O)-O-C1-4-alkyl, -C(=O)-NH2, -C(=O)-N(C1-4-

alkyl)2, C1-4-haloalkyl, C1-4-alkoksy og C1-4-haloalkoksy; 

  eller R5 og R6 sammen med N-atomet de er tilknyttet danner et 4- til 10-leddet 

heterosykloalkyl eller et 5- til 10-leddet heteroaryl, hvert eventuelt substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 20 

substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, okso, -C(=O)H, -

C(=O)-C1-4-alkyl, -C(=O)OH, -C(=O)-O-C1-4-alkyl, -C(=O)-NH2, -C(=O)-N(C1-4-alkyl)2, -CN, C1-4-alkyl, C1-4-

alkoksy, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-haloalkyl og C1-4-haloalkoksy; 

  R7 er valgt fra gruppen bestående av H, C1-4-alkyl og C3-7-sykloalkyl; 

  R8 er valgt fra gruppen bestående av C1-6-alkyl, C3-7-sykloalkyl, et 4- til 10-leddet 25 

heterosykloalkyl, C6-10-aryl, et 5- til 10-leddet heteroaryl, (C3-7-sykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (4- til 10-leddet 

heterosykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (C6-10-aryl)-C1-4-alkyl- og (5- til 10-leddet heteroaryl)-C1-4-alkyl-, hvor hvert 

av utvalgene fra gruppen eventuelt er substituert med 1, 2 eller 3 substituenter som hver uavhengig 

er valgt fra gruppen bestående av halogen, -CF3, -CN, -OH, okso, -S-C1-4-alkyl, C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, 

C2-6-alkenyl, C2-6-alkynyl, C3-7-sykloalkyl, C1-4-alkoksy og C1-4-haloalkoksy; 30 

  R10 er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, -SF5, -NO2, C1-6-alkyl, C1-6-haloalkyl, 

C1-6-hydroksylalkyl, C1-6-alkoksy, C1-6-haloalkoksy, C3-7-sykloalkyl, C2-6-alkenyl, C2-6-alkynyl, C6-10-aryl, et 

4- til 10-leddet heterosykloalkyl, et 5- til 10-leddet heteroaryl, (C3-7-sykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (4- til 10-

leddet heterosykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (C6-10-aryl)-C1-4-alkyl-, (5- til 10-leddet heteroaryl)-C1-4-alkyl-, -

N(R5)(R6), -N(R7)(C(=O)R8), -S(=O)2N(R5)(R6), -C(=O)-N(R5)(R6), -C(=O)-R8, -C(=O)-OR8, -SR8, og -OR8, 35 
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hvor hvert av C1-6-alkylet, C3-7-sykloalkylet, C6-10-arylet, det 4- til 10-leddede heterosykloalkylet, det 5- 

til 10-leddede heteroarylet, (C3-7-sykloalkyl)-C1-4-alkylet-, (det 4- til 10-leddede heterosykloalkylet)-C1-

4-alkylet-, (C6-10-aryl)-C1-4-alkylet- og (det 5- til 10-leddede heteroarylet)-C1-4-alkylet- eventuelt er 

substituert med 1, 2, 3 eller 4 substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av 

halogen, -OH, -CN, -NO2, C1-4-alkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-alkoksy, -N(R5)(R6), -S-(C1-4-alkyl), -S(=O)2-5 

(C1-4-alkyl), C6-10-aryloksy, [(C6-10-aryl)-C1-4-alkyloksy- eventuelt substituert med 1 eller 2 C1-4-alkyl], 

okso, -C(=O)H, -C(=O)-C1-4-alkyl, -C(=O)O-C1-4-alkyl, -C(=O)NH2, -NHC(=O)H, -NHC(=O)-(C1-4-alkyl), C3-7-

sykloalkyl, et 5- eller 6-leddet heteroaryl, C1-4-haloalkyl og C1-4-haloalkoksy;  

  R10B er valgt fra gruppen bestående av H, C1-6-alkyl, C1-6-haloalkyl, C1-6-hydroksylalkyl, C3-7-

sykloalkyl, C3-6-alkenyl, C3-6-alkynyl, C6-10-aryl, et 4- til 10-leddet heterosykloalkyl, et 5- til 10-leddet 10 

heteroaryl, (C3-7-sykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (4- til 10-leddet heterosykloalkyl)-C1-4-alkyl-, (C6-10-aryl)-C1-4-

alkyl-, (5- til 10-leddet heteroaryl)-C1-4-alkyl-, -S(=O)2N(R5)(R6), -C(=O)-N(R5)(R6), -C(=O)-R8, og -C(=O)-

OR8, hvor hver av C1-6-alkylet, C3-7-sykloalkylet, C6-10 -arylet, det 4- til 10-leddede heterosykloalkylet, 

det 5- til 10-leddede heteroarylet, (C3-7-sykloalkyl)-C1-4-alkylet-, (det 4- til 10-leddede 

heterosykloalkylet)-C1-4-alkylet-, (C6-10-aryl)-C1-4-alkylet- og (det 5- til 10-leddede heteroarylet)-C1-4-15 

alkylet- eventuelt er substituert med 1, 2, 3 eller 4 substituenter som hver uavhengig er valgt fra 

gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, -NO2, C1-4-alkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-alkoksy, -N(R5)(R6), -

S-(C1-4-alkyl), -S(=O)2-(C1-4-alkyl), C6-10-aryloksy, [(C6-10-aryl)-C1-4-alkyloksy- eventuelt substituert med 1 

eller 2 C1-4-alkyl], okso, -C(=O)H, -C(=O)-C1-4-alkyl, -C(=O)O-C1-4-alkyl, -C(=O)NH2, -NHC(=O)H, -

NHC(=O)-(C1-4-alkyl), -OC(=O)-C1-4-alkyl, C3-7-sykloalkyl, et 5- eller 6-leddet heteroaryl, C1-4-haloalkyl og 20 

C1-4-haloalkoksy. 

  

2.   Forbindelse ifølge krav 1, eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, hvor: 

  R10 er valgt fra gruppen bestående av -CN, C1-4-alkyl, C3-4-sykloalkyl, syklopropylmetyl og 

syklobutylmetyl, hvor C1-4-alkylet til R10 eventuelt er substituert med én eller flere substituenter som 25 

hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, C1-4-alkoksy og C1-4-haloalkoksy; 

og hvor hver av C3-4-sykloalkylet, syklopropylmetylet og syklobutylmetylet til R10 eventuelt er 

substituert med én eller flere substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av 

halogen, -OH, -CN, C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-cyanoalkyl, C1-4-alkoksy og C1-4-

haloalkoksy; og 30 

  R10B er valgt fra gruppen bestående av C1-4-alkyl, C3-4-sykloalkyl, syklopropylmetyl og 

syklobutylmetyl, hvor C1-4-alkylet til R10B eventuelt er substituert med én eller flere substituenter som 

hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, C1-4-alkoksy og C1-4-haloalkoksy; 

og hvor hvert av C3-4-sykloalkylet, syklopropylmetylet og syklobutylmetylet til R10B eventuelt er 

substituert med én eller flere substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av 35 

NO/EP3421462



EP 3421462 

4 
 
halogen, -OH, -CN, C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-cyanoalkyl, C1-4-alkoksy og C1-4-

haloalkoksy. 

  

3.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 eller 2, eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav, hvor: 5 

  hver av R10 og R10B uavhengig er valgt fra gruppen bestående av C1-3-alkyl, C1-3-haloalkyl og 

syklopropyl. 

  

4.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor hver av R10 og R10B uavhengig er metyl eller etyl. 10 

  

5.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor hver av R1 og R2 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, halogen, -CN, C1-6-alkyl, 

C1-6-haloalkyl, C1-6-alkoksy, C1-6-haloalkoksy, C3-6-sykloalkyl, -C(=O)-(C1-4-alkyl), -C(=O)OH, og C(=O)-O-

(C1-4-alkyl), hvor hvert av C1-6-alkylet og C3-6-sykloalkylet eventuelt er substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 15 

substituenter som hver uavhengig er valgt fra halogen, -OH, -CN, C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C1-4-alkoksy 

og C1-4-haloalkoksy. 

  

6.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor hver av R1 og R2 uavhengig er H, metyl eller halogen. 20 

  

7.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor hver av R1 og R2 er H. 

  

8.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 25 

derav, hvor hver av R3 og R4 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, halogen, -CN, - C1-4-alkyl, 

C1-4-alkoksy og C3-4-sykloalkyl, hvor hvert av C1-4-alkylet og C1-4-alkoksyet til R3 og R4 eventuelt er 

substituert med 1, 2, 3, 4 eller 5 substituenter som hver uavhengig er valgt fra halogen, -OH, C1-4-

alkoksy og C1-4-haloalkoksy; og hvor C3-4-sykloalkylet til R3 og R4 eventuelt er substituert med 1, 2, 3, 4 

eller 5 substituenter som hver uavhengig er valgt fra halogen, -OH, C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C1-4-30 

alkoksy og C1-4-haloalkoksy. 

 

9.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor R3 er H; og R4 er H, halogen eller metyl, hvor metylet eventuelt er substituert med 1, 2 

eller 3 substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH og C1-4-35 
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alkoksy. 

  

10.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, eller et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav, hvor R3 er H og R4 er metyl. 

  5 

11.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav, hvor hver av T1, T2, T3 og T4 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, halogen, -CN, 

C1-4-alkyl, C1-4-haloalkyl, C2-4-alkenyl, C1-4-alkoksy, C1-4-haloalkoksy og C3-4-sykloalkyl, hvor hver av C1-4-

alkylet, C2-4-alkenylet og C1-4-alkoksyet til T1, T2, T3 og T4 eventuelt er substituert med én eller flere 

substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, C1-4-alkoksy 10 

og C1-4-haloalkoksy; og hvor C3-4-sykloalkylet til T1, T2, T3 og T4 eventuelt er substituert med én eller 

flere substituenter som hver uavhengig er valgt fra gruppen bestående av halogen, -OH, -CN, C1-4-

alkyl, C1-4-haloalkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-cyanoalkyl, C1-4-alkoksy og C1-4-haloalkoksy. 

  

12.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 11, eller et farmasøytisk akseptabelt 15 

salt derav, hvor hver av T1, T2, T3 og T4 uavhengig er valgt fra gruppen bestående av H, halogen, C1-4-

alkyl, C1-4-hydroksylalkyl, C1-4-haloalkyl, C1-4-alkoksy, C1-4-haloalkoksy, C3-4-sykloalkyl og C3-4-

halosykloalkyl. 

  

13.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, eller et farmasøytisk akseptabelt 20 

salt derav, hvor T1 er valgt fra gruppen bestående av halogen, syklopropyl, halosyklopropyl, metyl, C1-

haloalkyl, metoksy og C1-haloalkoksy; og T4 er H. 

  

14.  Forbindelse ifølge krav 1, som er 6-{4-[(3-klor-4-metylpyridin-2-yl)oksy]fenyl}-1,5-

dimetylpyrimidin-2,4(1H,3H)-dion eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 25 

  

15.  Forbindelse ifølge krav 1, som er (-)-6-(4-{[3-(difluormetoksy)pyridin-2-yl]oksy}-2-metylfenyl)-

1,5-dimetylpyrimidin-2,4(1H,3H)-dion eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

16.   Forbindelse ifølge krav 1, som er 1,5-dimetyl-6-(2-metyl-4-{[3-(trifluormetoksy)pyridin-2-30 

yl]oksy}fenyl)pyrimidin-2,4(1H,3H)-dion eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

17.  Forbindelse ifølge krav 1, som er (-)-6-{4-[(3-klorpyridin-2-yl)oksy]-2-metylfenyl}-1,5-

dimetylpyrimidin-2,4(1H,3H)-dion eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  35 
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18.  Forbindelse ifølge krav 1, som er 6-{4-[(3-syklopropylpyridin-2-yl)oksy]fenyl}-1,5-

dimetylpyrimidin-2,4(1H,3H)-dion eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

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

kravene 1 til 18 eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, og en farmasøytisk akseptabel bærer. 5 

 

20.   Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 18 eller et farmasøytisk akseptabelt 

salt derav for bruk ved behandling av en lidelse eller forstyrrelse som er valgt fra schizofreni, kognitiv 

svikt, oppmerksomhetsforstyrrelse med hyperaktivitet (ADHD), impulsivitet, spillavhengighet, 

overspising, autismespekterlidelse, mild kognitiv svikt (MCI), aldersrelatert kognitiv svekkelse, 10 

demens, rastløse ben-syndrom (RLS), Parkinsons sykdom, Huntingtons sykdom, angst, depresjon, 

alvorlig depresjonslidelse (MDD), behandlingsresistent depresjon (TRD), bipolar lidelse, kronisk apati, 

anhedoni, kronisk utmattelse, posttraumatisk stresslidelse, vinterdepresjon, sosial angstlidelse, 

barselsdepresjon, serotoninsyndrom, stoffmisbruk og medikamentavhengighet, tilbakefall av 

medikamentmisbruk, Tourettes syndrom, tardiv dyskinesi, døsighet, overdreven søvnighet på dagtid, 15 

kakeksi, uoppmerksomhet, seksuell dysfunksjon, migrene, systemisk lupus erythematosus (SLE), 

hyperglykemi, aterosklerose, dyslipidemi, fedme, diabetes, sepsis, postiskemisk tubulær nekrose, 

nyresvikt, hyponatremi, resistent ødem, narkolepsi, hypertensjon, kongestiv hjertesvikt, postoperativ 

okulær hypotoni, søvnforstyrrelser og smerte. 

21.   Forbindelse for bruk ifølge krav 20, hvor lidelsen eller forstyrrelsen er valgt fra schizofreni, 20 

kognitiv svikt, mild kognitiv svikt (MCI), aldersrelatert kognitiv svekkelse, demens og Parkinsons 

sykdom. 
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