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A taldlmany térgya“(I) dltaldnos képletl piperazin-szarma-

zék vagy gydgyaszatilag elfogadhaté savaddicidés  s6janak

alkalmazdsa - ahol

R jelentése hidrogénatom vagy révidszénlancid alkilcsoport,

Rl jelentése aril- vagy nitrogéntartalmi heteroaril-csoport,

P

és

X jelentése (IIa) vagy (IIb) &ltalanos képletl csoport,
ahol

n értéke 1 vagy 2,

R2 jelentése hidrogénatom vagy rdvidszénlancad alkilcsoport,

R3 jelentése arilcsoport vagy aril-révidszénlancd alkilcso-

port,

R4 jelentése hidrogénatom vagy rovidszénlanci alkilcsoport,

RO jelentése hidrogénatom vagy 1 - 8 szénatomos alkil-,

3 - 12 szénatomos cikloalkil- vagy cikloalkil-révidszénlan-



vagy

ci alkilcsoport,

R4 és RS egylitt a nitrogénatommal, melyhez kapcsolédik,
azetidihd-, pirfolidino-, piperidino-, hexahidroazepino-,
morfolino- vagy piperazino-gylr{t képez, famely adott -
esetben rdvidszénldncd alkil-, aril- vagy aril- (rdévidszén-
lanci) alkll csoporttal lehet helyettesitve,

]elentese 2 - 4 szenatomos alkilénlénc, amely adott esetben
egy vagy tébb alkilcsoporttal lehet helyettesitve,
jelentése mono- vagy biciklusos heteroaril-csoport,
jelentése hidrogénatom, révidszénlénca alkil-, cikloalkil-,
cikloalkenil-, cikloalkil- (révidszénlénca alkil) -, aril-
vagy aril-roévidszénléncid alkil-, heteroaril-, heteroaril-
(révidszénldncd alkil) - vagy -NR8RY képletd csopo;éLf(ahol
RY hidrogénatom, r&évidszénlanca alkil-, aril- vagy aril-

- (révidszénléanci alkil) -csoport, és R10 hidrogénatom,
révidszénlancd alkil-, -CO(rdévidszénléncd alkil) -, aril-,
COaril-, aril-(révidszénlanci alkil) -, cikloalkil- vagy
cikloalkil- (révidszénlanci alkil) -csoport, vagy

R8 és RY a nitrogénatommal egyltt, melyhez kapcsolddik, te-
litett heterociklusos gydr{it képez, amely tovabbi hetero-
atomot tartalmazhat, vagy OR11l &ltaldnos képletd csoport,
ahol R11 roévidszénlancd alkil-, cikloalkil-, cikloalkil-

- (roévidszénlancid alkil) -, aril-, aril- (r6évidszénlancua
alkil) -, heteroaril- vagy heteroaril-(révidszénléancd

41kil) -csoport -

kognitiv rendellenességek kezelésére szolgdld gybgyszer eldalli-

tasara.
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A taldlminy tdrgya bizonyos piperazin-sz&rmazékok

alkalmazidsa rendellenességek kezelé&sében.

A piperazin-szirmazékokat &s gybgyédszatilag elfogadhaté

savaddici6s sbikat az (I) &ltalédnos képlettel jellemezhetjuk,

ahol
R

Rl

vagy

jelentése hidrogénatom vagy révidszénlénci alkilcsoport,
jelentése aril- vagy nitrogéntartalmi heteroaril-csoport,
és

jelentése (IIa) vagy (IIb) &ltal&nos képletll csoport,

ahol

értéke 1 vagy 2,

jelentése hidrogénatom vagy rovidszénlénci alkilcsoport,
jelentése arilcsoport vagy aril-révidszénlénci alkilcso-
port,

jelentése hidrogénatom vagy roévidszénlancd alkilcsoport,
jelentése hidrogénatom vagy 1 - 8 szénatomos alkil-,

3 - 12 szénatomos cikloalkil- vagy cikloalkil-rdévidszénlan-
ci alkilcsoport,

R4 és RS egyltt a nitrogénatommal, melyhez kapcsolédik,
azetidino-, pirrolidino-, piperidino-, hexahidroazepino-,
morfolino- vagy piperazino-gyldri{it képez, amely adott
esetben rdovidszénlancu alkil-, aril- vagy aril- (roévidszén-
lancd) -alkil-csoporttal lehet helyettesitve,

jelentése 2 - 4 szénatomos alkilénlanc, amely adott esetben
egy vagy tdébb alkilcsoporttal lehet helyettesitve,
jelentése mono- vagy biciklusos heteroaril-csoport,

jelentése hidrogénatom, révidszénléncG alkil-, cikloalkil-,
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cikloalkenil-, cikloalkil-(r&vidszénléncG alkil)-, aril-

vagy aril-révidszénldncd alkil-, heteroaril-, heteroaril-

(r&vidszénléanci alkil) - vagy -NR8RI képletl csoport, (ahol

RS hidrogénatom, révidszénléncd alkil-, aril- vagy aril-

- (révidszénléanci alkil) -csoport, és R10 hidrogénatom,

rdvidszénlancG alkil-, -CO(révidszénléncd alkil) -, aril-,

COaril-, aril- (rdévidszénléncd alkil)-, cikloalkil- vagy

cikloalkil- (révidszénléncd alkil) -csoport, vagy

R8 és RY a nitrogénatommal egyutt, melyhez kapcsolédik, te-

litett heterociklusos gydr{it képez, amely tovabbi hetero-

atomot tartalmazhat, vagy OR11l &ltaldnos képletd csoport,
ahol R1! révidszénlancd alkil-, cikloalkil-, cikloalkil-

- (révidszénléancd alkil) -, aril-, aril- (roévidszénléncd

alkil) -, heteroaril- vagy heteroaril- (révidszénléncd

alkil) -csoport.

Eldnyds (I) &ltaldnos képletd vegylletek azok, amelyeket a
(II) képlettel jellemezhetiink, vagy ezek gydgyadszatilag elfogad-
haté savaddicidés séi, ahol n, R, R, R2, R3, R? és RS jelentése
a fentiekben megadott.

A "rdvidszénlanci" kifejezés 1 - 6 szénatomos csoportra
utal, eldnydésen a csoport 1 - 4 szénatomos, példaul metil-,
etil-, propil-, izopropil-, butil-, terc-butil-, pentil- vagy
izopentil-csoport. A cikloalkilcsoport lehet ciklopentil-, cik-
lohexil- vagy cikloheptil-csoport, eldny®s a ciklohexil-csoport.
A cikloalkilcsoportokhoz tartoznak a biciklusos, triciklusos és
tetraciklusos csoportok, példdul adamantilcsoport. Az eldnyods

cikloalkilcsoport 3 - 12 szénatomos.



Az "arilcsoport" kifejezés 6 - 12 szénatomos aromds cso-
port, példaul fenil- vagy naftilcsoport, amely adott esetben egy
vagy tébb helyettesit&vel lehet szubsztitudlva. Eldnyds
szubsztituensek a rd&vidszénldncd alkil- vagy alkoxicsoport,
példdul metoxi-, etoxi-, propoxi-, butoxi-, halogén, halogén-
(rovidszénlancd alkil) -, példdul trifluor-metil-, nitro-,
nitril-, amido-, (r&vidszénlancd alkoxi) -karbonil-, amino,
(révidszénlancd alkil) -amino- vagy di(révidszénlé&ncd alkil)-
-amino-csoport. Az aromds gy(rlin 1évd két szubsztituens
egymdssal &sszekapcsolva egy mdsik gy(rlirendszert képezhet.

Ha Rl jelentése arilcsoport, akkor eldnybsen fenilcsoport,
amely az orto-helyzetben tartalmaz szubsztituenst. Rl eldnydsen
o- (rovidszénlancd alkoxi) -fenil-, példdul o-metoxi-fenil-csoport
lehet. Rl lehet példdul adott esetben a 2- vagy 7-helyzetben
szubsztitudlt 1-naftil-csoport is, példaul rovidszénléanci al-
koxicsoporttal szubsztitudlt l1-naftil-csoport.

Eldnyds példak az aril-(ro6vidszénlanci alkil) -csoportra a
benzil- é&s fenetilcsoport, ahol a fenilgylrk szubsztitualva
lehetnek a fenti szubsztituensekkel.

A nitrogéntartalmi heteroarilcsoport egy vagy tdbb nitro-
génatomot, mint heteroatomot tartalmazé aromds gylUrdt jelent,
példaul piridinil-, pirimidinil- vagy pirazinilcsoport, melyek
adott esetben egy vagy toébb roévidszénlancG alkil-, alkoxicso-
porttal, halogénatommal, trifluor-metil-, amino-, rdvidszénlanci
alkil-amino- vagy di(rdvidszénldnci alkil)-amino-csoporttal
lehetnek szubsztitudlva. El8nydsen a heteroarilcsoport mono-

ciklusos.



Ha R6 biciklusos heteroarilcsoport, akkor a csoport mindkét
gyUr(je tartalmazhat hetero gyfQris atomokat, vagy csak az egyik
gyQGr( tartalmaz egy heteroatomot vagy atomokat. Utébbi esetben
R6 az (I) A4ltalénos képlet@ molekula tovdbbi részéhez a hetero-
atomot vagy atomokat tartalmazé gydr(in keresztil kapcsolédik.

R6 heteroarilcsoportra példaképpen emlithetdk a mono-
ciklusos <c¢soportok, amelyek egy heterocatomot tartalmaznak,
példdul adott esetben szubsztitudlt piridil-, kiléndésen 2-
-piridil-, monociklusos csoportok, amelyek két heteroatomot
tartalmaznak, példaul tiazolil-, kiUldéndésen 2-tiazolil-csoport,
és az egy vagy két heteroatomot tartalmazd biciklusos csoportok,
példaul kinolil- vagy izokinolinil-, kuldéndsen 2-kinolinil-cso-
port.

Az (I) A&altaldnos képletd piperazin-szarmazékok és eldal-
1itasi mddszertk megtaldlhatd példaul az aldbbi angol szabadalmi
leirasokban:

GB 2230780A

GB 2230781A

GB 2248836A és

GB 2255337A.

A GB 2230780A sza&mi nagy-britanniai szabadalmi bejelentésben
leirt vegylleteket antidepresszansként és/vagy szorongdsgatloként
emlitik. A GB 2230781A, GB 2248836A és GB 2255337A szamd nagy-
-britanniai szabadalmi bejelentésekben leirt vegylileteket mint
5-HTq1p antagonistdkat irjdk le, mleyeket a kdzponti idegrendszer

rendellenességeinek, példadul szorongdsnak kezelésére 1lehet
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hasznidlni mint antidepresszéns, hipotenziv szert é&s az alvas és
&ébrenlét ciklus szab&lyzé szereként, az evési viselkedést
szabdlyozé szerként és/vagy szexudlis mikddést szabdlyozd
szerként hasznosithatodk.

Az eldnyds (I) &ltaldnos képletd vegyiletek a kdvetkezdk:
N-terc-butil-3-[4- (2-metoxi-fenil)-piperazin-1-il]-2-fenil-
-propdnamid és (S)-enantiomerje,
2,3,4,5,6,7—hexahidro—1-[4-[1-[4-(2-metoxi-fenil)—piperazinil]]-
-2-fenil] -butanoil-1H-azepin,
(—)—(R)-2,3,4,5,6,7—hexahidro—1-[4—[4-(2—metoxi-fenil)-
—piperazin-l-il]—2—feni1]-butanoil-lH-azepin,

N-[2-[4- (2-metoxi-fenil) -1-piperazinil]-etil]-N-(2-piridinil) -
ciklohexan-karboxamid
és gybgyaszatilag elfogadhaté savaddicids sb6i.

A jelen taldlmany kiterjed tovabba a kognitiv rendellenes-
ségek kezelésének médszerére is, amely abb6l 411, hogy hatékony
mennyiségd (I) &ltaldnos képletd fent definialt vegyuletet vagy
gybgyaszatilag elfogadhaté savaddicids s6jat adagoljuk olyan
egyéneknek, amelyeknek erre szlkséglik van. A talalmany tovabba
kiterjed az (I) &ltaldnos képletd vegyllet vagy gybgyaszatilag
elfogadhaté savaddicidés séjdnak alkalmazasara kognitiv rendelle-
nességek kezelésére szolgdld gybgyszer eldallitasahoz.

A vegylleteket haszndlhatjuk kognitiv rendellenességek
kezelésére, mint amilyenek a memdéria hiény és elmebajos allapot.
Ilyen 4llapot példdul az oregkori elmebaj (példaul Alzheimer
kér), agyvérzés &ltal eldidézett agykdrosodds, agysérilés és

korral kapcsolatos memdriacsokkenés.
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A lefirdsban a "kezelés" a vegyllet adagolé&sara vonatkozik,
amellyel a rendellenességet meg lehet eldzni, valamint kezelni,
illetve a rendellenesség tuneteit lehet csdkkenteni.

A vegyuletek hatékonysdgdt a felismerési rendellenességek
kezelésénél kétféle mdédon 1lehet vizsgdlni. E18sz0r normdlis
dllatok tanulédsi képességére és membéridjdra gyakorolt hatéséat
vizsgdljdk a vegylleteknek oly mdédon, hogy a vegyllettel kezelt
dllatok viselkedését Oésszevetik a vegylletet nem tartalmazéd
szerrel kezelt kontroll &llatok viselkedésével. Azok a vegyi-
letek, amelyek javitjdk a tanuldsi képességet és a memériit, azok
varhatdan fokozzdk a teljesitményt, mig azok a vegylletek,
amelyek beavatkoznak a tanulédsi folyamatba és a meméridba,
rontjdk a teljesitményt a tanuldsi és membéria feladatok
esetében. A misik mddszer specifikus betegségek modellezésének
kisérlete sordn a tanuldst és a meméria hidnyt kisérletileg
lehet eld&idézni, és vizsgdljadk a célvegyuleteknek azon
képességét, hogy meg tudjak-e forditani a kapott kognitiv
hidnyt. Igy példdl ahhoz, hogy kognitiv hidnyt idézzink eld, és
modellezzllk a kbézponti glutamaterg neurotranszmisszié hianyt,
amely Alzheimer kérban 1ép fel, glutamadt receptor antagonistdakat
adagolhatunk &llatoknak, melyeket ezutdn a megfeleld viselkedési
eljardsban vizsgdlunk (példdul sugar kar labirintus). Ebben az
eljarasban a szelektiv 5-HT1p antagonista a (-)-(R)-2,3,4,5,6,7-
-hexahidro-1-[4-[4- (2-metoxi-fenil) -piperazin-1-il}-2-fenil] -
-butanoil-1H-azepin megforditotta az MK-801 glutamat receptor

antagonista &ltal eldidézett kognitiv hidnyt. Az &llatoktdl azt
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kivantsk, hogy jegyezzék meg és tanuljdk meg, hogy a készilék
mely részeiben tudjék megtaldlni a téplalék jutalmat. 0,1 mg/kg
MK-801 intraperitonedlis adagoldsa lényegesen megndvelte a
hibidk sz&m&t, melyeket az 4&llatok elkdvettek, a hatbanyag
nélkili el8kezelt kontrollokhoz viszonyitva. 0,3 és 3 mg/kg
szubkutén dézis mellett a (-)-(R)-2,3,4,5,6,7-hexahidro-1-(4-[4-
- (2-metoxi-fenil) -piperazin-1-il]-2-fenil] -butanoil-1H-azepin
5-HT,p antagonista lényegesen megvdltoztatta az MK-80l-gyel
eldidézett kognitiv hidnyt.

A vegylleteket szabad bézis formdjdban vagy savaddicids
s6ik formajaban alkalmazhatjuk kognitiv  rendellenességek
kezelésére.

Savaddicibés séként haszndlhatunk szervetlen é&s szerves
savakbél képezett sékat, példaul kénsav, sbésav, hidrogén-bromid,
foszforsav, borkdsav, fumdrsav, maleinsav, citromsav, ecetsav,
hangyasav, metéanszulfonsav, para-toluolszulfonsav, oxalsav és
borostyankdsav sodkat.

Az (I) A&ltaldnos képletd vegylletek egy vagy toébb
aszimmetrikus szénatomot tartlamaznak Ggy, hogy kilénbdzd szte-
reoizomer formdkban 1létezhetnek. A vegyluletek 1étezhetnek
példaul racemat formdjaban vagy optikailag aktiv formaban.

A  vegylleteket kognitiv rendellenességek kezelésére,
gybgyaszati készitmények formdjadban hasznalhatjuk, melyek (I)
dltalanos képletd vegyiletet vagy gydgyadszatilag elfogadhatd
savaddiciés séjat tartalmazzak, gydgydszatilag elfogadhatd hor-
dozéval egyltt. Az irodalombdél ismert barmilyen hordozdt

haszndlhatunk a gyégyszerkészitmény elBallitasdhoz. Az ilyen ké-
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szftményben a hordozé &ltaldban szildrd, folyékony vagy szilard
vagy folyadék elegye.

A szildrd formdjd készitmények lehetnek porok, granula-
tumok, tablettdk, kapszuldk, példaul kemény és lagy zselatin
kapszuldk, kdpok é&s pesszdriumok. A s8zildrd hordozé lehet
példdul egy vagy tobb olyan anyag, amely egyidejlileg 1lehet
izesitd, kendanyag, oldészer, szuszpenddlészer, tdltdanyag,
csiszast eldsegitd szer, sajtoldst eldsegitd szer, kotbanyag
vagy tabletta szétesést el&segitd szer. Lehet kapszulazbéanyag
is. A porokban a hordozé finomeloszl&si szilard anyag, amely
dssze van keverve a finomeloszl&asi hatfanyaggal. A tablettdban a
hatbéanyag &ssze van keverve a szlUkséges sajtoldsi tulajdonsadgok-
kal rendelkezd hordozéval megfeleld aréanyban, és O&sszenyomas
utdn a kivant alakot és méretet kapjuk. A porok és tablettdk
eldnydsen legfeljebb 99 %, péld&ul 0,03 - 99 %, eldnybsen 1 - 80
% hatdanyagot tartalmaznak. Szildrd hordozdékhoz tartozik
példdul a kalcium-foszfat, magnézium-sztearat, talkum, cukrok,
laktéz, dextrin, keményitd, zselatin, celluldz, metil-celluléz,
natrium-karboxi-metil-celluldz, polivinil-pirrolidin, alacsony
olvadaspontl viaszok és ioncseréld gyantak.

A "készitmény" fogalmdba tartozik az olyan hatbanyag
kiszerelési forma, amely kapszuldzdanyagot is tartalmaz hordo-
z6ként, és a kapott kapszuldban a hatdanyagot hordozéval vagy
anélktil koérilveszi a hordozd, és hasonldan ide tartoznak az
ostydk is. A folyékony kiszerelési formahoz tartozik az oldat,
szuszpenzié, emulzid, szirup, elixir és nyomds alatti készit-

mények. A hatdanyagot példdul feloldhatjuk vagy szuszpendal-
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hatjuk gyégydszatilag elfogadhaté folyékony hordozébban, példaul
vizben, szerves oldészerben, wmindkettd elegyében, vagy gydgya-
szatilag elfogadhaté olajban vagy zsirban. A folyékony hordozé
tartalmazhat mis gydgydszati adalékot is, példaul oldészert,
emulgedldészert, puffert, konzervalészert, édesitd vagy izesits-
szert, szuszpendilészert, sUritdszert, szinezéket, viszkozités
szabdlyzbét, stabiliz4glét vagy ozmbzis nyom&s szabdlyzdt.
Folyékony hordozé oralis é&s parenterdlis adagoldsra 1lehet
példaul wviz, kuldéndésen a fenti adalékokat tartalmazd viz,
példiul tartalmazhat celluldz-szarmazékokat, eldnydsen natrium-
karboxi-metil-celluldz oldatot, alkoholokat, példéul glicerint
és glikolokat, szarmazékaikat és olajokat, példdul frakcionilt
kékuszdidolajat és mogyordolajat. Parenterdlis adagollsra a hor-
dozé 1lehet olajos észter, példaul etil-oledt vagy izopropil-
mirisztdt is. Steril folyékony hordozdkat steril folyékony
formdban haszndlunk parenterdlis adagolas céljabdél.

A folyékony gydgyszerkészitmények lehetnek steril oldatok
vagy szuszpenzidk, és ezeket haszndlhatjuk példaul intramuszku-
larisan, intraperitonedlisan vagy szubkutdn beadott injekcidval.
A steril oldatokat adagolhatjuk intravénadsan is. Ha a vegyllet
ordlisan hatékony, akkor adagolhaté ordlisan folyékony vagy
szildrd készitmény formadjéban.

A gydgyszerkészitmény eldnybdsen egységddzis formaban,
példdul tablettédban vagy kapszulédban van. Ilyen formdban a ké-
szitmény tovabb oszhaté megfeleld mennyiségll hatdanyagot
tartalmazd egységddzisra, az egységdbézis formékat

csomagolhatjuk, példadul csomagolt porok, fioldk, ampullék,
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el8re toltdtt fecskendd vagy folyadékot tartalmazé zacské
formidjdban. Az egységdbzis forma lehet kapszula vagy tabletta
magdban, vagy csomagolt formdban megfeleld szamG ilyen készit-
mény. A hatbanyag mennyisége az egységdézisban valtoz6, és 0,5
mg vagy kevesebbtdl 750 wmg-ig vagy tébbig valtozhat a szikség
szerint, é&s a hatbanyag hat&sé&nak megfelelden.

A taldlmdny tovabbi részleteit a koévetkezd példakkal
illusztraljuk.

1., Példa

Tabletta eldallitasa

Mennyiség tabletténként, mg

(-)-(R)-2,3,4,5,6,7-
-hexahidro-1-[4-[4-(2-
-metoxi-fenil)-piperazin-1-
-il}-2-fenil] -butanoil-1H-
-azepin 1 5 10
Mikrokristdlyos celluldz 49,25 47,25 44,75
Médositott taplalék
kukoricakeményitd 49,25 47,25 44,75

Magnézium-sztearat 0,5 0,5 0,5

A tablettdt a hatdanyagbdl &llitjuk eld a fenti aranyban. A
hatbéanyagot, celluldzt és kukoricakeményitd egy  részét
dsszekeverjik és 10 %-os kukoricakeményitd péppé granulaljuk. A
kapott granuldtumot szitaljuk, szaritjuk, és a maradék
kukoricakeményitdvel és a magnézium-sztearattal Osszekeverjik. A

kapott granuldtumot 1, 5, 10 mg hatbanyagot tartalmazd
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tablettdkks préseljik.

2. Példa
Porral toltdtt kapszula elddllitésa
Mennyiség, mg
N-terc-butil-3-[4-(2-metoxi-

-fenil) -piperazin-1-il]-

-2-fenil-propénamid 10 15
Avicel 45
Laktéz 153
Keményitd (1500 NF) - 117
Natrium keményitd glikoléat - 6
Magnézium-sztearat 2 2

A készitményt Ggy &llitjuk eld, hogy a megfeleld aranyban
dsszekeverjik a komponenseket, kétrészes keményzselatin kapszu-
ldkba a kivant mennyiségli elegyet betdltjik, és igy 10-15 mg

hatbéanyagot tartalmazd kapszuldkat kapunk.
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Szabadalmi igénypontok

1. (I) &ltalédnos képlet( piperazin-sz&rmazék vagy gyO6gyéa-

szatilag elfogadhaté savaddiciés s6jénak alkalmazé&sa - ahol

R jelentése hidrogénatom vagy rdvidszénléncd alkilcsoport,

Rl jelentése aril- vagy nitrogéntartalmd heteroaril-csoport,
és

X jelentése (IIa) vagy (IIb) &ltalénos képletd csoport,
ahol

n értéke 1 vagy 2,

R2 jelentése hidrogénatom vagy rdvidszénlénci alkilcsoport,

R3 jelentése arilcsoport vagy aril-rdvidszénléncid alkilcso-
port,

R4 jelentése hidrogénatom vagy rovidszénlénci alkilcsoport,

RS jelentése hidrogénatom vagy 1 - 8 szénatomos alkil-,
3 - 12 szénatomos cikloalkil- vagy cikloalkil-révidszénlan-
ci alkilcsoport,

vagy R? és RS egyiitt a nitrogénatommal, melyhez kapcsolédik,
azetidino-, pirrolidino-, piperidino-, hexahidroazepino-,
morfolino- vagy piperazino-gylrit képez, amely adott
esetben rovidszénldnca alkil-, aril- vagy aril- (r6évidszén-
léncﬁ)—alkil-céoporttal lehet helyettesitve,

A jelentése 2 - 4 szénatomos alkilénlanc, amely adott esetben
egy vagy tobb alkilcsoporttal lehet helyettesitve,

R6 jelentése mono- vagy biciklusos heteroaril-csoport,

R/ jelentése hidrogénatom, roévidszénlénciG alkil-, cikloalkil-,

cikloalkenil-, cikloalkil- (révidszénlanci alkil)-, aril-
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vagy aril-révidszénléncd alkil-, heteroaril-, heteroaril-

(révidszénlénct alkil) - vagy -NR8RI képlet csoport, (ahol

R9 hidrogénatom, révidszénléncd alkil-, aril- vagy aril-

- (révidszénléncG alkil)-csoport, és R10 hidrogénatom,

rdvidszénlénct alkil-, -CO(rdévidszénlénchG alkil) -, aril-,

Coaril-, aril-(rdvidszénlénca alkil) -, cikloalkil- vagy

cikloalkil- (rdvidszénlénci alkil)-csoport, vagy

R8 é&s RY a nitrogénatommal egyutt, melyhez kapcsolédik, te-

1itett heterociklusos gylr{it képez, amely tovdbbi hetero-

atomot tartalmazhat, vagy OR11l &ltalénos képletli csoport,
ahol R1 roévidszénldncd alkil-, cikloalkil-, cikloalkil-

- (r&vidszénléancd alkil)-, aril-, aril- (révidszénléanci

alkil) -, heteroaril- vagy heteroaril- (révidszénlanca

alkil) -csoport -
kognitiv rendellenességek kezelésére szolgdld gybgyszer eldalli-
tasara.

2. Az 1. igénypont szerinti alkalmazds, ahol az (1)
dltaldnos képletd vegyllet (II) &ltaldnos képletd vegylletnek
felel meg, ahol n, R, R, R2, R3, R% és R jelentése az 1.
igénypont szerinti.

3. Az 1. igénypont szerinti alkalmazads, ahol az (I)
dltalanos képleti vegyllet
N-terc-butil-3-[4- (2-metoxi-fenil) -piperazin-1-il]-2-fenil-
-propadnamid vagy (S)-enantiomerje,
2,3,4,5,6,7-hexahidro-1-[4-[1-[4-(2-metoxi-fenil)-piperazinil]]—
-2-fenil] -butanoil-1H-azepin,

(—)-(R)-2,3,4,5,6,7—hexahidro—1—[4-[4-(2-metoxi-fenil)—



SO 4+ e9dv wrew wa
*w [ L]

- 15 -

-piperazin-1-il]-2-fenil] -butanoil-1H-azepin, vagy
N-[2-[4- (2-metoxi-fenil)-1-piperazinil] -etil] -N-(2-piridinil) -
ciklohexén-karboxamid.

4. Gy6gyszerkészitmény kognitiv rendellenességek
kezelésére, amely hatbanyagként egy 1. igénypont szerint
definidlt (I) &ltalénos képletl piperazin-szirmazékot vagy gyé6-
gydszatilag elfogadhaté savaddicids sb6jat és gydgyaszatilag el-

fogadhat6é hordozdt tartalmaz.

A meghatalmazott:
DANUBIA
Szabadalml és Védjegy Iroda Kit.
Kerény Judit

szaba?almi uagyvivd
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