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Patentkrav

1. Forbindelse av formel (I), en geometrisk eller stereoisomer derav eller et

farmasgytisk akseptabelt salt derav,

0

Rz\N,Rg
HN-$=0

R: er valgt fra H, F, Cl, Br, I, OH og NHz;

R> er valgt fra H og Ci-3-alkyl, hvori C:i-3-alkylet er eventuelt substituert
med ett, to eller tre R;

R3 er valgt fra H, Ci-e-alkyl, Ci-s-heteroalkyl, -Ci-3-alkyl-Cs-s-sykloalkyl, Cs-
s-sykloalkyl og -Ci-3-alkyl-3-7-leddet heterosykloalkyl, hvori Ci-e-alkylet,
Ci-s-heteroalkylet, -Ci-3-alkyl-Cs-6-sykloalkylet, Cs-s-sykloalkylet eller -C:-
3-alkyl-3-7-leddet heterosykloalkyl er eventuelt substituert med ett, to
eller tre R;

eller Rz og Rs er forbundet for & danne en 3-8-leddet ring eventuelt
substituert med ett, to eller tre R;

ring B er valgt fra 3-7-leddet heterosykloalkyl og 5-6-leddet heteroaryl,
hvori det 3-7-leddede heterosykloalkylet eller det 5-6-leddede heteroarylet
er eventuelt substituert med ett, to eller tre R;

R er uavhengig valgt fra H, F, Cl, Br, I, OH, NH2, CN, Ci-s-alkyl og Ci-6-
heteroalkyl, hvori Ci-s-alkylet eller Ci-s-heteroalkylet er eventuelt
substituert med ett, to eller tre R';

R' er uavhengig valgt fra F, Cl, Br, I, OH, NH2, CN, Me, CH2F, CHF2, CF3 og
Et;

hvert av Ci-s-heteroalkylet, det 3-7-leddede heterosykloalkylet og det 5-6-
leddede heteroarylet inneholder ett, to, tre eller fire heteroatomer eller
heteroatomgrupper uavhengig valgt fra N, -O-, -S-, -NH-, -S(=0)2- og -
S(=0) -.

2. Forbindelsen, den geometriske eller stereocisomeren derav eller det

farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 1, hvori, R er valgt fra H,
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F, Cl, Br, I, OH, NH2, CN, Ci-3-alkyl, Ci-3-alkyl-S(=0)2- og Ci-3-alkyl-O-, hvori Ci-
3-alkylet, Ci-3-alkyl-S(=0)2- eller Ci-3-alkyl-O- er eventuelt substituert med ett, to
eller tre R';
eventuelt er Rz valgt fra H og Me;
eventuelt er Rz valgt fra H, Ci-4-alkyl, Ci-4-alkyl-O-Ci-4-alkyl, syklobutyl, -
Ci-3-alkyl-syklobutyl, -Ci-3-alkyl-syklopropyl, -Ci-3-alkyl-tetrahydrofuranyl
og -Ci-3-alkyl-tetrahydropyranyl, hvori Ci-s-alkylet, Ci-4-alkyl-O-Ci-4-
alkylet, syklobutylet, -Ci-3-alkyl-syklobutylet, -Ci-3-alkyl-syklopropylet, -
Ci-3-alkyl-tetrahydrofuranylet eller -C:-3-alkyl-tetrahydropyranylet er
eventuelt substituert med ett, to eller tre R.

3. Forbindelsen, den geometriske eller stereocisomeren derav eller det
farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 2, hvori R er valgt fra H,
F, Cl, Br, I, OH, NH2, CN, Me, Et,

I
O - O~ og O|

hvori Me, Et,
0

X
0 O - A
SN, S eller ©

er eventuelt substituert med én, to eller tre R'; eventuelt er Rz valgt fra H, Me, Et,
R 2NN , O ,

0 .
Ti R . - -
,,\/ﬁ\ ’ /m ’\O
N o . D i ; . i 0

hvori Me, Et,

S, /’\/\7 /‘\/O\’ ‘\/\/O\

>
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o O TR T
o : , , O~/ eller 0
er eventuelt substituert med ett, to eller tre R.

4. Forbindelsen, den geometriske eller stereoisomeren derav eller det
farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 3, hvori R er valgt fra H,
F, Cl, Br, I, OH, NH2, CN, Me, CH2F, CHF2, CF3, Et,

Q
BN
,'O\‘ .—O\/‘ O 0g 0

eventuelt er R3 valgt fra H, Me, Et,

. F
,"\/’ ,’\/\’ ’\F< O

3 3

NAO NN N NN N
T~ . . P
~i~ T Y 0 D
N NS NN o , , , 0o
0g

5. Forbindelsen, den geometriske eller stereoisomeren derav eller det
farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i et hvilket som helst av
kravene 1-4, hvori Rz og Rs er forbundet for & danne et 6-8-leddet

heterosykloalkyl eventuelt substituert med ett, to eller tre R.

6. Forbindelsen, den geometriske eller stereocisomeren derav eller det

farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 5, hvori strukturenheten

Ro<, ,-R
NI

er valgt fra
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N
log
hvori
N

er eventuelt substituert med ett, to eller tre R.

7. Forbindelsen, den geometriske eller sterecisomeren derav eller det

farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 6, hvori strukturenheten
Rz\N~R3

er valgt fra

6%

8. Forbindelsen, den geometriske eller stereoisomeren derav eller det
farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i et hvilket som helst av
kravene 1-4, hvori ring B er valgt fra tetrahydrofuranyl, tetrahydrotienyl, 1,3-
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dioksolanyl, pyrrolidinyl, tiazolyl, pyrazolyl og imidazolyl, hvori
tetrahydrofuranylet, tetrahydrotienylet, 1,3-dioksolanylet, pyrrolidinylet,
tiazolylet, pyrazolylet eller imidazolylet er eventuelt substituert med ett, to eller
tre R.

9. Forbindelsen, den geometriske eller stereoisomeren derav eller det

farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 8, hvori strukturenheten
(&)

\
N

er valgt fra
0 o
o) o sN (SN
N
N\ /
\\' \\ : \‘ og \‘.

10. Forbindelsen, den geometriske eller sterecisomeren derav eller det
farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i et hvilket som helst av
kravene 1-7, som er valgt fra

0 S

Ra<-R Ra<-R
2R3 2 3

|
HN-$=0 HN-$=0

N —( O N =—( O
/N { 2
R o © N R o o0 N
1{,\?_ /" N\ 1 _N>_ /T N/

(1-1) _ (1-2)
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O
RZ\’}"RS
HN=8=0
N = 0
R Y0 o N
1‘C,?_\_/ N—7
(1-4)
og
oo
Rg\'}l,R;;
HN—-S=0

N —
/N
R 0] ]
1_{C;N>_ S\
(1-5)

hvori,

R, Ri eller Rz er som definert i et hvilket som helst av kravene 1-7.

11. Forbindelse ifglge krav 1, en geometrisk eller stereoisomer derav eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori forbindelsen er valgt fra

o ™o ( 0o r
NH HI
HN-8=0 HN-$=0
N = O N = O
Bp—{i:y—o o— N Bp—{ii}—o o— N
o o \\N
N
NH, NH
HN-5=0 \ ¢ HN-§=0
— 0 e
Bp—{i:y—o o— N Br—{i:>—o o— N
=N Y N =N -
o o [O\~ SN [A\
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Nln_oHO
pzd p=d
T _ J
\N/N ~ =<
PN o

(0]
Br{ \_/

N

o o ?
NH
\ N
/T O\
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|
0 [O O (

\H "

HN—§=O N—?=O
N —( O N = O
B /N e} 0 N B—<:\ o] 0O N
SN
Y
HN-S=

12. Forbindelsen, den geometriske eller stereoisomeren derav eller det

farmasgytisk akseptable saltet derav som definert i krav 11, som er valgt fra

N

|
HN-S=0 HN-$=0

N —( 0O N —( 0
Br{ Y~ o+ N Br{ Y~ o=« N
=N ' NS =N ' N7

NH NH
HN-S=0 HN-S=0
—( 0 N —( 0
Br{ Yo o+« N Br{ Y0 o0+ N
il N Nt oe - N N

13. Farmasgytisk sammensetning, som omfatter en terapeutisk effektiv mengde
av forbindelsen eller det farmasgytisk akseptable saltet som definert i et hvilket
som helst av kravene 1-12 som en aktiv ingrediens, og en farmasgytisk

akseptabel baerer.
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14. Forbindelsen eller det farmasgytisk akseptable saltet som definert i et hvilket
som helst av kravene 1-12 eller sammensetningen som definert i krav 13 for

anvendelse som en ETa-reseptorantagonist.

15. Forbindelsen eller det farmasgytisk akseptable saltet som definert i et hvilket
som helst av kravene 1-12 eller sammensetningen som definert i krav 13 for
anvendelse i behandlingen av pulmonal arteriehypertensjon, primaer
hypertensjon, refraktzer hypertensjon, diabetisk nefropati og intrakraniell

vasospasme.
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