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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Spoj s formulom (I)

N\ N\
Pw.

(I},

naznadcen time da

R! predstavlja vodik ili (C;-Cy)-alkil,

gdje (C;-Cy)-alkil moZe biti supstituiran s jednim ili dva supstituenta koji su medusobno neovisno izabrani iz
skupine koja se sastoji od fluora i trifluorometila,

i njihovi N-oksidi, soli, solvati, soli N-oksida i solvati N-oksida i soli.

Spoj s formulom (I) prema zahtjevu 1 naznaden time da

R' predstavlja vodik ili metil,

gdje metil moZe biti supstituiran s trifluorometil supstituentom,

1 njihove soli, solvati i solvati soli.

Spoj s formulom (I) prema zahtjevu 1 ili 2, naznaden time da je odabran iz skupine koju ¢ine:

metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } karbamat

metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } metilkarbamat
metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } (2,2,2-
trifluoroetil)karbamat

metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } karbamat
hidroklorid

metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } karbamat sulfat
metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } karbamat fosfat
metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il }karbamat mesilat
metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } karbamat etan-1,2-
disulfonat

metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il} karbamat maleat
metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il }karbamat nitrat.
Metil {4,6-diamino-2-[5-fluoro-1-(2-fluorobenzil)-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-3-il]pirimidin-5-il } karbamat prema
zahtjevu 1

NN
T NHE
H.N o

~CH,

1 njegove soli, solvati i solvati soli.

5. Postupak za pripremanje spojeva s formulom (I) kako je definirano u bilo kojem od zahtjeva 1 do 4, naznacen time

da spoj s formulom (IT)
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F
N
TN
I/,N

(1D
[A] reagira u inertnom otapalu u prisutnosti heksabutilkositra 1 pogodnog paladijevog katalizatora uz intermedijarno
stvaranje vrsta kositra sa spojem s formulom (IIT)

(ITI),
da se dobije spoj s formulom (IV)

/,N’"‘O
O (IV),

koji se zatim reducira u inertnom otapalu s pogodnim redukcijskim sredstvom da se dobije spoj s formulom (V)

;@
e
N
y/
N
N
N7\
—. NH2
H,N ™
(V)

1 koji zatim reagira u prisutnosti pogodne baze u prisutnosti ili u odsutnosti otapala s metil kloroformatom da se
dobije spoj s formulom (I-A)
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n

HsC ( T 7A) r
ili
[B] spoj s formulom (II) reagira u inertnom otapalu s bakrovim cijanidom da se dobije spoj s formulom (VI)

By
m

(VI),
koji se zatim, pod kiselim uvjetima, pretvara u spoj s formulom (VII)
x HCCO,H (VIT),

koji potom reagira u inertnom otapalu u prisutnosti pogodne baze sa spojem s formulom (VIII)

NCYCN
N

(VITT)
da se dobije spoj s formulom (IX)
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N
2 N\
N
| P
F
N
N
— NH,
H,N
N’

(IX),

1 koji se zatim reducira u inertnom otapalu u prisutnosti pogodnog sredstva za redukciju da se dobije spoj (V), 1 koji
potom dalje reagira prema postupku [A] da se dobije spoj (I-A),

ili

[C] spoj s formulom (I-A) reagira u inertnom otapalu u prisutnosti pogodne baze sa spojem s formulom (X)

Xy .

u kojoj

R' predstavlja (C,-Cy)-alkil,

gdje (C;-Cy)-alkil moZe biti supstituiran s jednim ili dva supstituenta koji su medusobno neovisno izabrani iz

skupine koja se sastoji od fluora i trifluorometila,

i

X' predstavlja odlaznu skupinu kao 3to je, na primjer, halogen, naro¢ito brom ili jod, triklorometansulfonat, mesilat
ili tozilat

da se dobije spoj s formulom (I-B)

F
e
N
P
F
N
N
_— NH2
H,N -
O§(
)
Vs
H,C

(I-B)

u kojoj R'* ima gore navedeno znadenje,

i nastali spojevi s formulama (I-A) i (I-B) se, gdje je prikladno, konvertiraju s odgovaraju¢im (i) otapalima i/ili (ii)
kiselinama ili bazama u njihove solvate, soli /ili solvate soli.

. Spoj s formulom (I) kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 4 naznacen time da je za uporabu u postupku

lije¢enja 1/ili sprjecavanja bolesti.

. Spoj s formulom (I) kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 4 naznacen time da je za uporabu u postupku

lije¢enja 1/ili sprjeCavanja zatajenja srca, angine pektoris, hipertenzije, pluéne hipertenzije, ishemija, vaskularnih
poremecaja, zatajenja bubrega, tromboembolijskih poremecaja, fibroznih poremecaja i arterioskleroze.

. Uporaba spoja s formulom (I) kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 4 naznalena time da je za

pripremanje lijeka za lijeCenje 1/ili sprje¢avanje zatajenja srca, angine pektoris, hipertenzije, pluéne hipertenzije,

5
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ishemija, vaskularnih poremecaja, zatajenja bubrega, tromboembolijskih poremecaja, fibroznih poremecaja 1
arterioskleroze.

9. Lijek naznaden time da sadrZi spoj s formulom (I) kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 4 u kombinaciji s
inertnim, ne-toksi¢nim, farmaceutski prihvatljivim pomo¢nim sredstvom.

5 10. Lijek naznaden time da sadrZi spoj s formulom (I) kako je definiran u bilo kojem od zahtjeva 1 do 4 u kombinaciji s
dodatnim aktivnim spojem odabranim iz skupine koju ¢ine organski nitrati, donori NO, inhibitori cGMP-PDE,
sredstvima koja imaju antitromboticku aktivnost, sredstvima koja sniZzavaju krvni pritisak, te sredstvima koja
mijenjaju metabolizam lipida.

11.Lijek prema zahtjevu 9 ili 10 naznacen time da je za lijecenje 1/ili sprjeCavanje zatajenja srca, angine pektoris,

10 hipertenzije, pluéne hipertenzije, ishemija, vaskularnih poremecaja, zatajenja bubrega, tromboembolijskih

poremecaja, fibroznih poremecaja i arterioskleroze.
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