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PATENTKRAV

1. Benzazepinforbindelse med formel (1):

5

hvori R1 er deuterium, OH, COOH, valgfritt substituert C1-6 alkyl, valgfritt substituert 

C1-6 alkyl-O-CO-, eller valgfritt substituert C2-6 alkenyl;

L er en direkte binding eller -C(=O)-NH-;

Ring A1 er en hydrokarbonring eller heterosyklisk;10

Ring A2 er en hydrokarbonring eller heterosyklisk; og

hver av ringene A1 og A2 kan ha minst én substituent, eller et salt derav for 

anvendelse i behandling, forebygging og/eller diagnostisering av en sykdom 

valgt fra gruppen som består av Ménières sykdom, hypertensjon, ødem, 

ascites, hjertesvikt, nyredysfunksjon, nyresvikt, polycystisk nyresykdom, 15

syndrom med upassende vasopressinsekresjon, levercirrhose, hyponatremi, 

hypokalemi, diabetes, sirkulasjonssvikt, kinesia, vannmetabolismeforstyrrelse 

og iskemisk lidelse.

2. Forbindelsen for anvendelse ifølge krav 1, hvori Ring A1 er en mettet eller umettet 20

3- til 8-leddet monosyklisk hydrokarbonring, eller en mettet eller umettet 3- til 15-

leddet monosyklisk, bisyklisk eller trisyklisk heterosyklus som omfatter som 

ringmedlem 1 til 5 heteroatomer uavhengig valgt fra gruppen bestående av nitrogen, 

oksygen og svovel,

Ring A2 er en mettet eller umettet 3- til 8-leddet monosyklisk hydrokarbonring, 25

eller en mettet eller umettet 3- til 15-leddet monosyklisk, bisyklisk eller 

trisyklisk heterosyklus som omfatter som ringmedlem 1 til 5 heteroatomer 

uavhengig valgt fra gruppen bestående av nitrogen, oksygen og svovel, og

hver av ringene A1 og A2 kan ha minst én substituent, eller et salt derav.
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3. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av krav 1 eller 2, eller et salt 

derav, hvori Ring A1 er en mettet eller umettet 3- til 8-leddet monosyklisk 

hydrokarbonring, en mettet eller umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus som 5

omfatter som ringheteroatom 1 til 4 nitrogenatomer, en mettet eller umettet 7- til 15-

leddet heterobisyklus som omfatter som ringheteroatomet 1 til 5 nitrogenatomer, en 

mettet eller umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus som omfatter som 

ringheteroatom 1 eller 2 oksygenatomer og minst ett nitrogenatom, eller en mettet 

eller umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus som omfatter som ringheteroatom 1 10

eller 2 svovelatomer og minst ett nitrogenatom,

Ring A2 er en mettet eller umettet 3- til 8-leddet monosyklisk hydrokarbonring, 

en mettet eller umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus som omfatter som 

ringheteroatom 1 til 4 nitrogenatomer, en mettet eller umettet 5- eller 6-leddet 

heteromonocyklus som omfatter som ringheteroatomet 1 eller 2 15

oksygenatomer, en mettet eller umettet 7- til 12-leddet heterocyklus 

omfattende som ringheteroatomet 1 til 3 oksygenatomer, en mettet eller 

umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus omfattende som ringheteroatomet

1 eller 2 svovelatomer, en mettet eller umettet 7- til 15-leddet heterobisyklisk

som omfatter som ringheteroatomet 1 til 5 nitrogenatomer, en mettet eller 20

umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus som omfatter som ringheteroatom 

1 eller 2 oksygenatomer og minst ett nitrogenatom, eller en mettet eller 

umettet 5- eller 6-leddet heteromonocyklus som omfatter som 

ringheteroatomet 1 eller 2 svovelatomer og minst ett nitrogenatom, og

hver av ringene A1 og A2 kan ha minst én substituent.25

4. Forbindelse for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori Ring 

A1 er benzen, pyridin, pyrazin eller tetrahydroisokinolin og Ring A1 kan ha 1 til 4 

substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestående av valgfritt substituert C1-6 alkyl, 

valgfritt substituert C1-6 alkyl-O-, halogen og okso;30

Ring A2 er benzen, pyridin, furan, tiofen eller tetrahydroisokinolin og Ring 

A2 kan ha 1 til 4 substituenter uavhengig valgt fra gruppen bestående av 

valgfritt substituert C1-6 alkyl, valgfritt substituert C1-6 alkyl-O-, valgfritt 

substituert C3-6 cykloalkyl, halogen, okso, valgfritt substituert fenyl, og valgfritt

substituert pyridyl,35
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forutsatt at når Ring A2 har flere substituenter på sine ringkarbonatomer, så 

kan substituentene kombineres med karbonatomene for å danne C3-

6 cykloalkyl; eller et salt derav.

5. Forbindelsen for anvendelse ifølge krav 4, hvori, i Ring A1, en substituent av den 5

valgfritt substituerte C1-6 alkyl eller valgfritt substituert C1-6 alkyl-O- er hver uavhengig 

lik eller forskjellig 1 til 3 grupper valgt fra gruppen bestående av halogen og C1-6 alkyl-

O-,

i Ring A2, en substituent av den valgfritt substituerte C1-6 alkyl eller valgfritt

substituert C1-6 alkyl-O- er hver uavhengig lik eller forskjellig 1 til 3 halogen, en 10

substituent av den valgfritt substituerte C3-6 sykloalkyl er lik eller forskjellig 1 til 3 

halogen, en substituent av den valgfritt substituerte fenyl er 1 til 3 grupper uavhengig 

valgt fra gruppen bestående av halogen, C1-6 alkyl og C1-6 alkyl-O-, og en substituent 

av den valgfritt substituerte pyridylen er lik eller forskjellig 1 til 3 halogen, eller et salt 

derav.15

6. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori R1 er 

deuterium; OH; COOH; C1-6 alkyl valgfritt substituert med 1 til 3 grupper uavhengig 

valgt fra gruppen bestående av valgfritt substituert amino, valgfritt substituert C1-

6 alkyl-O-, valgfritt substituert C1-6 alkyl-SO2-O-, valgfritt substituert silyl-O-, OH, 20

valgfritt substituert C1-6 alkyl-COO-, tetrahydropyranyl-O-, tiazolyl og pyridyl; valgfritt

substituert C1-6 alkyl-O-CO-; eller valgfritt substituert C2-6 alkenyl,

den valgfritt substituerte amino er amino valgfritt substituert med 1 eller 2 

grupper uavhengig valgt fra gruppen bestående av C1-6 alkyl valgfritt

substituert med OH, valgfritt substituert C1-6 alkyl-SO2-, valgfritt substituert C1-25

6 alkyl-O-CO- og benzyl-O-CO-,

den valgfritt substituerte C1-6 alkyl i den valgfritt substituerte C1-6 alkyl-O-, 

valgfritt substituert C1-6 alkyl-SO2-, valgfritt substituert C1-6 alkyl-SO2-O-, 

valgfritt substituert C1-6 alkyl-COO-, og valgfritt substituert C1-6 alkyl-O-CO- er 

C1-6 alkyl valgfritt substituert med 1 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen 30

bestående av halogen, C1-6 alkyl-O-, valgfritt substituert fenyl, valgfritt

substituert fenyl-SO2-NH- og naftalenyl-SO2-NH-, den valgfritt substituerte 

fenylen er fenyl valgfritt substituert med 1 til 3 grupper uavhengig valgt fra 

gruppen bestående av halogen, C1-6 alkyl og NO2,

den valgfritt substituerte silyl-O- er silyl-O- valgfritt substituert med samme 35

eller forskjellige 1 til 3 C1-6 alkyl, og
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den valgfritt substituerte C2-6 alkenyl er C2-6 alkenyl valgfritt substituert med 

samme eller forskjellige 1 til 3 halogener, eller et salt derav.

7. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori R1 er 

deuterium; OH; eller C1-6 alkyl valgfritt substituert med valgfritt substituert amino, 5

valgfritt substituert C1-6 alkyl-0- eller OH,

den valgfritt substituerte amino er amino valgfritt substituert med C1-6 alkyl 

valgfritt substituert med OH, og

den valgfritt substituerte C1-6 alkyl-O- er C1-6 alkyl-O- valgfritt substituert med 

samme eller forskjellige 1 til 3 halogener, eller et salt derav.10

8. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvori R1 er 

C1-6 alkyl substituert med OH, eller et salt derav.

9. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvori Ring 15

A1 er benzen valgfritt substituert med halogen, C1-6 alkyl, halogen-C1-6 alkyl, C1-6 alkyl-

O-, halogen-C1-6 alkyl-O-, C1-6 alkyl-O-C1-6 alkyl-O-, halogen-C1-6 alkyl-O-C1-6 alkyl-O-, 

C1-6 alkyl-O-halogen-C1-6 alkyl-O- eller halogen-C1-6 alkyl-O-halogen-C1-6 alkyl-O-; 

pyridin valgfritt substituert med halogen; pyrazin; eller tetrahydroisokinolin valgfritt

substituert med okso; og20

Ring A2 er benzen valgfritt substituert med 1 til 3 grupper uavhengig valgt fra 

gruppen bestående av halogen, C1-6 alkyl, halogen-C1-6 alkyl, C1-6 alkyl-O-, halogen-C1-

6 alkyl-O-, C3-6 cykloalkyl, valgfritt substituert fenyl og pyridyl, den valgfritt

substituerte fenylen er fenyl valgfritt substituert med halogen, C1-6 alkyl, halogen-C1-

6 alkyl, C1-6 alkyl-O- eller halogen-C1-6 alkyl-O-; pyridin valgfritt substituert med C1-25

6 alkyl, halogen-C1-6 alkyl eller fenyl; furan valgfritt substituert med C1-6 alkyl; tiofen 

valgfritt substituert med C1-6 alkyl; eller tetrahydroisokinolin valgfritt substituert med 

1 til 3 grupper uavhengig valgt fra gruppen bestående av halogen, C1-6 alkyl og okso, 

forutsatt at når tetrahydroisokinolin har flere C1-6 alkylgrupper på ringkarbonatomene, 

kan C1-6 alkylgruppene kombineres med karbonatomene for å danne C3-6 cykloalkyl, 30

eller et salt derav.

10. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvori R1 er 

C1-6 alkyl substituert med OH,

Ring A1 er benzen valgfritt substituert med halogen, C1-6 alkyl, C1-6 alkyl-O-35

eller C1-6 alkyl-O-C1-6 alkyl-O-; eller pyridin valgfritt substituert med halogen, 

og
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Ring A2 er benzen valgfritt substituert med 1 til 3 grupper uavhengig valgt fra 

gruppen bestående av halogen, C1-6 alkyl, halogen-C1-6 alkyl, C1-6 alkyl-O-, 

halogen-C1-6 alkyl-O-, C3-6 cykloalkyl, valgfritt substituert fenyl og pyridyl, den 

valgfritt substituerte fenylen er fenyl valgfritt substituert med halogen, C1-

6 alkyl, halogen-C1-6 alkyl, C1-6 alkyl-O- eller halogen-C1-6 alkyl-O-, eller et salt 5

derav.

11. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvori R1 er 

C1-6 alkyl substituert med OH,

Ring A1 er benzen valgfritt substituert med halogen, C1-6 alkyl-O- eller halogen-10

C1-6 alkyl-O-; eller pyridin, og

Ring A2 er benzen valgfritt substituert med 1 til 3 grupper uavhengig valgt fra 

gruppen bestående av halogen, C1-6 alkyl, halogen-C1-6 alkyl og fenyl valgfritt

substituert med halogen; pyridin valgfritt substituert med fenyl eller halogen-

C1-6 alkyl; eller tetrahydroisokinolin valgfritt substituert med 1 til 3 grupper 15

uavhengig valgt fra gruppen bestående av halogen og okso, eller et salt derav.

12. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 11, hvori L er 

-C(=O)-NH-, eller et salt derav.

20

13. Forbindelsen for anvendelse ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 12, som er 

en forbindelse valgt fra den følgende forbindelsesgruppe eller et salt derav

NO/EP4056557
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14. En benzazepinforbindelse med formel (1):

5

hvori R1 er deuterium, OH, COOH, valgfritt substituert C1-6 alkyl, valgfritt substituert 

C1-6 alkyl-O-CO-, eller valgfritt substituert C2-6 alkenyl;

L er en direkte binding eller -C(=O)-NH-;
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Ring A1 er en hydrokarbonring eller heterosyklisk;

Ring A2 er en hydrokarbonring eller heterosyklisk; og

hver av ringene A1 og A2 kan ha minst én substituent, eller et salt derav for 

bruk som et medikament.

5

15. Farmasøytisk sammensetning omfattende en benzazepinforbindelse med formel 

(1):

hvori R1 er deuterium, OH, COOH, valgfritt substituert C1-6 alkyl, valgfritt substituert 10

C1-6 alkyl-O-CO-, eller valgfritt substituert C2-6 alkenyl;

L er en direkte binding eller -C(=O)-NH-;

Ring A1 er en hydrokarbonring eller heterosyklisk;

Ring A2 er en hydrokarbonring eller heterosyklisk; og

hver av ringene A1 og A2 kan ha minst én substituent, eller et salt derav.15
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