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Patentkrav

1. En forbindelse for bruk i behandling av en CNS-relatert forstyrelse i et menneskelig

subjekt med behov derav, som omfatter (1) en forbindelse med formelen (I) eller et

farmasgytisk akseptabelt salt derav; eller (2) en farmasgytisk sammensetning som

omfatter en forbindelse med formel (I) eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, og et

farmasgytisk akseptabelt hjelpestoff, hvor:

hvor:

(),

A er en eventuelt substituert nitrogenholdig heteroaryl eller heterosyklyl;

L er -C(R3)(R3)-, -O-, -S- eller -NR3-;

R! er hydrogen eller Ci-Cs-alkyl, C2-Cs-alkenyl, C2-Cs-alkynyl, karbosyklyl eller
heterosyklyl;

R? er hydrogen, Ci-Ce-alkyl, Ci-Cs-haloalkyl, eller Ci-Cs-alkoksy;

hver R3 er uavhengig hydrogen eller C:-Ces-alkyl;

R> er fravaerende eller hydrogen; og

------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvor

nar en av ------ er en dobbeltbinding, den andre ------ er en enkeltbinding; og nar

en av ------ er en dobbeltbinding, R er fraveerende.

2. En forbindelse for bruk ifglge krav 1, hvor forbindelsen har formel (Ia):

(Ia),

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,

hvor:

A er en eventuelt substituert nitrogenholdig heteroaryl eller heterosyklyl;
L er -C(R3)(R3)-, -O-, -S- eller -NR3-;
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R! er hydrogen eller Ci-Cs-alkyl, C2-Cs-alkenyl, C2-Cs-alkynyl, karbosyklyl eller
heterosyklyl;

hver R3 er uavhengig hydrogen eller C:-Ce-alkyl;

R> er fravaerende eller hydrogen; og

------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvor

nar en av ------ er en dobbeltbinding, den andre ------ er en enkeltbinding; og

naren av ------ er en dobbeltbinding, R> er fravaerende.

3. Forbindelsen for bruk ifglge krav 2, hvor A er

a) monosyklisk;

b) monosyklisk og bundet gjennom et nitrogen;

c) en heteroaryl;

d) en heteroaryl som omfatter opp til fem nitrogenatomer;

e) en heteroaryl som er valgt fra benzotriazol, azabenzotriazol, diazabenzotriazol,
benzopyrazol, azabenzopyrazol eller diazabenzopyrazol;

f) en 5-leddet heteroaryl eller heterosyklyl;

g) en 5-leddet heteroaryl eller heterosyklyl som omfatter opp til fire
nitrogenatomer;

h) en 5-leddet heteroaryl eller heterosyklyl som omfatter 2, 3 eller 4
nitrogenatomer; eller

i) pyrazol, triazol eller tetrazol.

4. Forbindelsen for bruk ifglge krav 2, hvor forbindelsen har formelen (Ia-3):

hvor

RHn
(j
N

(Ia-3)

R* er cyano, nitro, hydroksy, halo, Ci-Cs-alkyl, Ci-Cs-alkoksy, -C(O)R?, -
C(O)N(RP)(R®), -C(O)OR?, -N(RP)(R¢), -OC(O)N(RP)(Rc), -OC(O)OR?, -OC(O)R?, -
S(0)o-2R?, -S(0)0-20R?, eller S(0)o-2N(RP)(R®);

hver R? er hydrogen eller Ci-Cs-alkyl;

hver R og R¢ er uavhengig hydrogen, C:-Ce-alkyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl,
heteroaryl eller
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RP og R¢, tilsammen med nitrogenatomet som de er bundet til danner en ring
(f.eks. en 3-7-leddet ring, f.eks. en 5-7-leddet ring; en ring som inneholder i det
minste ett heteroatom, f.eks. et nitrogen-, oksygen- eller svovelatom); og

ner0,1, 2eller 3; eller

hvor forbindelsen for bruk har formelen (la-4):

hvor

Ho™

(Ia-4)

R* er cyano, nitro, hydroksy, halo, Ci-Cs-alkyl, Ci-Cs-alkoksy, -C(O)R?, -
C(O)N(RP)(R®), -C(O)OR?, -N(RP)(R¢), -OC(O)N(RP)(Rc), -OC(O)OR?, -OC(0O)R?, -
S(0)o-2R?, -S(0)0-20R?, eller S(0)o-2N(RP)(R®);

hver R2 er hydrogen eller Ci-Ce-alkyl;

hver R og R¢ er uavhengig hydrogen, C:-Ce-alkyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl,
heteroaryl eller

RP og RS, tilsammen med nitrogenatomet som de er bundet til danner en

ring (f.eks. en 3-7-leddet ring, f.eks. en 5-7-leddet ring; en ring som inneholder i
det minste ett heteroatom, f.eks. et nitrogen-, oksygen- eller svovelatom); og

ner0,1, 2 eller 3.

5. Forbindelsen for bruk ifglge krav 4, hvor forbindelsen har formelen (Ia-3), hvor

forbindelsen er valgt fra:
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]

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

6. En forbindelse for bruk ifglge krav 1, hvor forbindelsen har formelen (Ib):

(Ib),
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav,
hvor:

A er en eventuelt substituert nitrogenholdig heteroaryl eller heterosyklyl;
L er -C(R3)(R3)-, -O-, -S- eller -NR3-;
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R! er hydrogen eller Ci-Cs-alkyl, C2-Ces-alkenyl, C2-Cs-alkynyl, karbosyklyl eller
heterosyklyl;

R2 er Ci-Cs-alkyl, Ci-Cs-haloalkyl eller Ci-Cs-alkoksy;

hver R3 er uavhengig hydrogen eller Ci-Ce-alkyl;

R> er fravaerende eller hydrogen; og

------ representerer en enkelt- eller dobbeltbinding, hvor

naren av ------ er en dobbeltbinding, den andre ------ er en enkeltbinding; og

nar en av ------ er en dobbeltbinding, R er fraveerende.

7. Forbindelsen for bruk ifglge krav 6, hvor forbindelsen har formelen (Ib-3)

hvor

R,
@
N

(Ib-3),

R* er cyano, nitro, hydroksy, halo, Ci:-Cs-alkyl, C1-Ce-alkoksy, -C(O)R?, -
C(O)N(RP)(R®), -C(O)OR?, -N(RP)(R®), -OC(O)N(RP)(R¢), -OC(O)OR?, -OC(O)R?, -
S(0)o0-2R?, -S5(0)0-20R?, eller S(0)o-2N(R?)(R®);

hver R2 er hydrogen eller C1-Ce-alkyl;

hver RP og R¢ er uavhengig hydrogen, C:-Ce-alkyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl,
heteroaryl eller

RP og RS, tilsammen med nitrogenatomet som de er bundet til danner en

ring (f.eks. en 3-7-leddet ring, f.eks. en 5-7-leddet ring; en ring som inneholder i
det minste ett heteroatom, f.eks. et nitrogen-, oksygen- eller svovelatom); og

ner0,1, 2 eller 3; eller

hvor forbindelsen for bruk har formelen (Ib-4)

hvor

(Ib-4),
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R* er cyano, nitro, hydroksy, halo, Ci-Cs-alkyl, Ci-Cs-alkoksy, -C(O)R?, -
C(O)N(RP)(R®), -C(O)OR?, -N(RP)(R¢), -OC(O)N(RP)(Rc), -OC(O)OR?, -OC(O)R?, -
S(0)o0-2R?, -S(0)0-20R?, eller S(0)o-2N(R?)(R®);

hver R? er hydrogen eller Ci-Cs-alkyl;

hver R og R¢ er uavhengig hydrogen, C:-Ce-alkyl, karbosyklyl, heterosyklyl, aryl,
heteroaryl eller

RP og R¢, tilsammen med nitrogenatomet som de er bundet til danner en

ring (f.eks. en 3-7-leddet ring, f.eks. en 5-7-leddet ring; en ring som inneholder i
det minste ett heteroatom, f.eks. et nitrogen-, oksygen- eller svovelatom); og

ner0,1, 2 eller 3.

8. Forbindelsen for bruk ifglge krav 6, hvor A er
a) monosyklisk;
b) bisyklisk;
c) bundet gjennom et nitrogen;
d) en 5-leddet eller 6-leddet heteroaryl eller heterosyklyl og er bundet gjennom et
nitrogen;
e) et 5-leddet eller 6-leddet heteroaryl eller heterosyklyl som omfatter opp til fire
nitrogenatomer og er bundet gjennom et nitrogen;
f) en 5-leddet eller 6-leddet heteroaryl eller heterosyklyl som omfatter 1, 2, 3 eller
4 nitrogenatomer og er bundet gjennom et nitrogen;
g) en heterosyklyl;
h) en heterosyklyl som er valgt fra morfolin eller piperazin;
i) en heteroaryl;
j) en heteroaryl som omfatter opp til fem nitrogenatomer;
k) en heteroaryl som er valgt fra benzotriazol, azabenzotriazol, diazabenzotriazol,
benzopyrazol, azabenzopyrazol eller diazabenzopyrazol;
I) en 5-leddet heteroaryl;
m) en 5-leddet heteroaryl som omfatter opp til fire nitrogenatomer;
n) en 5-leddet heteroaryl som omfatter 2, 3 eller 4 nitrogenatomer;

0) en heteroaryl som er valgt fra pyrazol, triazol eller tetrazol.

9. Forbindelsen for bruk ifglge krav 6, hvor R! er Ci-Cs-alkyl, C2-Cs-alkenyl, C2-Cs-alkynyl,

karbosyklyl eller heterosyklyl; eller hvor R! er metyl, etyl eller isopropyl.

10. Forbindelsen for bruk ifglge krav 6, hvor R? er metyl.

11. Forbindelsen for bruk ifglge krav 4 eller krav 7, hvor n er 0.
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12. Forbindelsen for bruk ifglge krav 7, hvor n er 1 eller 2, og R* er cyano, halo, C1-Cs-
alkyl, Ci-Cs-alkoksy, -C(O)R?, eller S(0O)o-2R?; Br, Cl eller F; -OCHs; metyl; eller S(O)zR®.

13. Forbindelsen for bruk ifglge krav 7, hvor n er 0 eller 1; R! er hydrogen eller C1-Ce-

alkyl; og R? er metyl; eventuelt hvor R! er metyl, etyl eller isopropyl.

14. Forbindelsen for bruk ifglge krav 6, hvor forbindelsen er valgt fra:
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Cl
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MeO
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OMe
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18

HO

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

15. Forbindelsen for bruk ifglge krav 1, hvor den CNS-relaterte forstyrelsen er en
sgvnforstyrrelse, en stemningsforstyrrelse, en schizofrenispektrumforstyrrelse, en
krampeanfall, en forstyrrelse i hukommelsen og/eller kognisjon, en

bevegelsesforstyrrelse, en personlighetsforstyrrelse, autismespektrumforstyrrelse,
smerte, traumatisk hjerneskade, en vaskulaer sykdom, en rusmisbruksforstyrrelse

og/eller abstinenssyndrom, eller tinnitus.

16. Forbindelsen for bruk ifglge krav 15, hvor subjektet er et subjekt med Rett-syndrom,

Fragile-X-syndrom eller Angelman-syndrom.

17. Forbindelse for bruk ifglge krav 15, hvor CNS-forstyrelsen er stemningsforstyrrelse.

18. Forbindelsen for bruk ifglge krav 17, hvor stemningsforstyrrelsen er depresjon.
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19

19. Forbindelsen for bruk ifglge krav 18, hvor depresjonen er postnatal depresjon.

20. En forbindelse med formelen (Ib-1):

(Ib-1);
eller

en forbindelse med formelen (Ib-2):

(Ib-2),
hvor:
A er en eventuelt substituert nitrogenholdig heteroaryl eller heterosyklyl;
R! er hydrogen eller Ci-Cs-alkyl, C2-Cs-alkenyl, C2-Cs-alkynyl, karbosyklyl eller

heterosyklyl; og R? er hydrogen, Ci-Cs-alky! (f.eks. Ci-Ce-haloalkyl) eller C1-Ce-
alkoksy.
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