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(57) Abstract: The present invention relates to a process for preparing compounds of the general formula (I) in which R' and R
are defined as mentioned in the description, the pharmaceutically acceptable salts thereof and the solvates thereof, which can be
prepared starting from compounds of the general formula (II) in which R’ is defined as mentioned in the description.

o (57) Zusammenfassung: Gegenstand der vorliegenden Erfindung ist ein Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der allge-
meinen Formel (I) in der R und R wie in der Beschreibung erwéhnt definiert sind, deren pharmazeutisch vertréglichen Salze und
den Solvaten davon, die ausgehend von Verbindungen der allgemeinen Formel (II) in der R* wie in der Beschreibung erwéhnt defi-

=
=

niert ist, hergestellt werden kdnnen.



WO 2009/021943 A3 {0000 0T 800100 000 OO

EE, ES, FI, FR, GB, GR, HR, HU, IE, IS, IT, LT, LU, LV,
MC, MT, NL, NO, PL, PT, RO, SE, SI, SK, TR), OAPI (BF,
BJ, CF, CG, CI, CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN,

TD, TG).

MN, MW, MX, MY, MZ, NA, NG, NI, NO, NZ, OM, PG,
PH, PL, PT, RO, RS, RU, SC, SD, SE, SG, SK, SL, SM,
ST, SV, SY, TJ, TM, TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ,
VC, VN, ZA, ZM, ZW.

Veroffentlicht:

(84) Bestimmungsstaaten (soweit nicht anders angegeben, fiir
—  mit internationalem Recherchenbericht

Jede verfiigbare regionale Schutzrechtsart): ARIPO (BW,
GH, GM, KE, LS, MW, MZ, NA, SD, SL, SZ, TZ, UG,
7ZM, ZW), eurasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU,
TJ, TM), europdisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK,

(88) Veroiftentlichungsdatum des internationalen
Recherchenberichts: 30. April 2009



'INTERNATIONAL SEARCH REPORT

International application No

A PCT/EP2008/060560
A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER .
| INV. €07D401/14 - CO7D211/58 ~ C07D309/12 - C07C69/96

" According o International Patent Classification (IPC) orto both national classification and IPC

B. FIELDS SEARCHED

Minimum documentation searched (classification system followed by classification symbols)

CO7D CO7C.

Documentation searched other than minimurm documentation to the extent that such documents are included in the fields searched

Electronic data base consulted during the international search (name of dala base and, where practical, search terms used)

EPO—Interna], CHEM ABS Data, BEILSTEIN Data

C. DbCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

‘Category* | Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages Relevant to claim No.

Y WO 2006/100009 A (BOEHRINGER INGELHEIM INT : 1-13
[DE]; BOEHRINGER INGELHEIM PHARMA [DE];
MUELL) 28 September 2006 (2006-09-28)

example 7

Y EP 1 801 093 A (SALTIGO GMBH [DE]) 1-13
27 June 2007 (2007-06-27) '
claims

X PAULINE C TING ET AL: "Synthesis of , 14,15
substituted '

4(Z)-(methoxyimino)pentyl-1-piperidines as
dual NK1/NK2 inhibitors"

BIOORGANIC & MEDICINAL CHEMISTRY LETTERS,,
vol. 11, 1 January 2001 (2001-01-01),
pages 491-494, XP002508634

Herstellung von 11lh

Further documents are listed in the continuation of Box C. . See patent family annex.

* Special categories of cited documents : ) ’ 3 i -

*T* later document published after the international filing date
or priority dale and not in conflict with the application but
cited to understand the principle or theory underlying the
invention

*A* document defining the general stale of the an which is not
- considered to be of particular relevance

*E* earlier document but published on or after the international

filing @ *X* document of particular relevance; the claimed invention
ling date cannot be considered novel or cannot be considered to
*L" document which may throw doubts on priority claim(s) or involve an inventive step when the document is taken alohe

which is cited to eslablish the publication date of another

L ; P *Y* document of particular relevance; the claimed invention
citation or other special reason (as specified) cannot be considered to involve an inventive step when the
"0 document referring to an oral disclosure, use, exhibition or document is combined with one or more olher such docu—
other means ments, such combination being obvious to a person skilled
*P* document published prior to the international filing date but . in the an. .
later than the priority date claimed “&" document member of the same patent family
Dale of the actual completion of the international search Date of mailing of the intemational search repor
23 Januar 2009 30/01/2009
Name and mailing address of the ISA/. ] ' Authorized officer
European Patent Office, P.B. 5818 Patentiaan 2 ’
NL - 2280 HV Rijswijk
Tel. (+31-70) 340-2040, s
Fax: (+31-70) 340-3016 Diederen, Jeroen

Form PCT/ISA/210 (second sheet) (April 2005)



INTERNATIONAL SEARCH REPORT -

- International application No

C(Continuation). DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

PCT/EP2008/060560.

Categéw* '

Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages

Relevant to claim No.

:A‘

FREIFELDER M ET AL: "Reductions with:

Ruthenium. Its Use in the Hydrogenation of

Pyridines” : )
.-JOURNAL OF ORGANIC CHEMISTRY, AMERICAN

CHEMICAL SOCIETY, EASTON.; US, =~ - -

vol. 26, 1 January 1961 (1961-01=01),

pages 3805-3808, XP002237303

ISSN: 0022-3263

Tabelle I, Verbindung XXI

14,15

) Fomm PCT/ISA/210 (continuation of second sheet) {April 2005)




INTERNATIONAL SEARCH REPORT International application No.
PCT/EP2008/060560.

Box No. IT Observations where certain claims were found unsearchable (Continuation of item 2 of first sheet)

This international search report has not been established in respect of certain claims under Article 17(2)(a) for the following reasons:

1. D Claims Nos.:

because they relate to subject matter not required to be searched by this Authority, namely:

2. D Claims Nos.:

because they relate to parts of the international application that do not comply with the prescribed requirements to such an
extent that no meaningful international search can be carried out, specifically:

3. D Claims Nos.:

because they are dependent claims and are not drafted in accordance with the second and third sentences of Rule 6.4(a).

Box No. III  Observations where unity of invention is lacking (Continuation of item 3 of first sheet)

This International Searching Authority found multiple inventions in this international application, as follows:

See additional sheet

1. E As all required additional search fees were timely paid by the applicant, this international search report covers all searchable
claims.

2. D As all searchable claims could be searched without effort justifying additional fees, this Authority did not invite payment of
additional fees.

3. D As only some of the required additional search fees were timely paid by the applicant, this international search report covers
only those claims for which fees were paid, specifically claims Nos.:

4. D No required additional search fees were timely paid by the applicant. Consequently, this international search report is
restricted to the invention first mentioned in the claims; it is covered by claims Nos.:

Remark on Protest D The additional search fees were accompanied by the applicant’s protest and, where applicable, the
payment of a protest fee.

D The additional search fees were accompanied by the applicant’s protest but the applicable protest
fee was not paid within the time limit specified in the invitation.

|Z| No protest accompanied the payment of additional search fees.

Form PCT/ISA/210 (continuation of first sheet (2)) (April 2005)



INTERNATIONAL SEARCH REPORT Tnternational application No.

PCT/EP2008/060560.

The International Searching Authority has found that the international application
contains multiple (groups of) inventions, as follows:

1. Claims 1-13

Process for preparing compounds of formula (l), intermediate products thereof of
formula (V), (VI), and production process.

2.Claims 14, 15

Process for preparing compounds of formula (XIII).

Farm POTARAMNIN (avtra chaat) { Anril 2NN



INTERNATIONAL SEARCH REPORT.

information on'pétent family members

International application No

PCT/EP2008/060560
Patent document Publication Patent family Publication
cited in search report . date " member(s) date
WO 2006100009 A 28-09-2006 AU 2006226615 Al . 28-09-2006
CA 2600909 A1 - 28-09-2006
EP 1863799 Al . 12-12-2007
CEP 1801093 . . A 27-06-2007 CN 1986516 A .. 27-06-2007
DE 102005061472 A1 - 05-07-2007
us

2007149804 Al 28-06-2007

Fomn PCT/tSA/210 (patent family annex) (April 2005)




INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT

Iinternationales Aktenzeichen

PCT/EP2008/060560

INV.

A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDE!

s
C07D401/14 C07D211/58 - C07D309/12 C07C69/96

Nach der Internationalen Patentklassmkahon (IPC) oder nach der nationalen Klassifikation und der IPC

B. RECHEHCHIERTE GEBIETE

Recherchierter Mindestpriiistoff (Kiassifikationssystem und Klassifikationssymbole )

C07D . CO7C

Recherchierte, aber.nicht-zum Mindestprifstoff gehdrende Verdffentlichungen, soweit diese unter die recherchierten Gebiete fallen

Wahrend der internationalen Recherche konsultierte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evil. verwendete Suchbegriffe)

EPO-Internal, CHEM ABS Data, BEILSTEIN Data

C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

substituted

4(Z)-(methoxyimino)pentyl- 1—p1per1d1nes as
dual NK1/NK2 inhibitors"

BIOORGANIC & MEDICINAL CHEMISTRY LETTERS,,
Bd. 11, 1. Januar 2001 (2001-01-01),
Seiten 491-494, XP002508634

Herstellung von 11lh

Kategorie* | Bezeichnung der Veréffentiichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile Betr. Anspruch Nr.
Y WO 2006/100009 A (BOEHRINGER INGELHEIM INT 1-13
[DE]; BOEHRINGER INGELHEIM PHARMA [DE];
MUELL) 28. September 2006 (2006-09-28)
Beispiel 7
Y EP 1 801 093 A (SALTIGO GMBH [DE])‘ 1-13
27. Juni 2007 (2007-06-27)
Anspriiche
X PAULINE C TING ET AL: "Synthesis of 14,15

Weitere Verdfientlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu entnehmenm Siehe Anhang Patentfamilie

* Besondere Kategorien von angegebenen Verdffentlichungen

"A" Veroffentlichung, die.den allgemeinen Stand der Technik definiert,
aber nicht als besonders bedeutsam anzusehen ist

‘E" afteres Dokument, das jedoch erst am oder nach dem internationalen Theorie angegeben ist
" Anmeldedatum verdffentlicht worden ist

‘L* Verdffentlichung, die geeignet ist, einen Prioritatsanspruch zweifelhafl er-
scheinen zu lassen, oder durch die das Verdffentlichungsdatum einer
anderen im Rechefchenbericht genannten Veréffentlichung belegt werden sy

" soll oder die aus einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wie
ausgefiihrt) | .

*O" Verdffentlichung, die sich auf eine miindliche Offenbarung,
eine Benutzung, eine Ausstellung oder andere Maf3nahmen bezieht

*P* Veréffentlichung, die vor dem internationalen Anmeldedatum, aber nach

* dem beanspruchien Prioritdtsdatum verdffentlicht worden ist

"T" Spatere Veréffentlichung, die nach dem internationalen Anmeldedatum
oder dem Prioritatsdatum verbifentiicht worden ist und mit der
Anmeldung nicht kollidiert, sondern nur zum Versténdnis des der

Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden

"X* Verdffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erffindung
kann allein aufgrund dieser Verdffentlichung nicht als neu oder auf
erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachiet werden

Verdffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Effindung
kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet

werden, wenn die Verdffentlichung mit einer oder mehreren anderen
Verbffentlichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und
diese Verbindung fiir einen Facl .

‘&' Verbffentlichung, die Mitglied derselben Patentfamilie ist

chmann naheliegend ist

Datum des Abschlusses der internationalen Recherche

23. Januar 2009 ' 30/01/2009

Absendedatum des internationalen Recherchenberichts

Name und Postanschrift der Internationalen Recherchenbehdrde

Europaisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2
NL - 2280 HV Rijswijk
Tel. (+31-70) 340-2040,

Fax: (+31-70) 340-3016 Diederen, Jeroen

Bevollmichtigter Bediensleter

 Formoiant PCT/ISA/210 (Biatl 2) (April 2005)




INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT

Internationales Aktenzeichen

PCT/EP2008/060560

C. (Fortsetzung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie*

Bezeichnung der Veréﬁentlichuhg, soweit erforderich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile

Belr. Ansbruch Nr.

A

FREIFELDER M ET AL: "Reductions with
Ruthenium. Its Use in the Hydrogenation of
Pyridines"

JOURNAL OF ORGANIC CHEMISTRY, AMERICAN
CHEMICAL SOCIETY, EASTON.; US,

Bd. 26, 1. Januar 1961 (1961-01-01),

Seiten 3805-3808, XP002237303

ISSN: 0022-3263

Tabelle I, -Verbindung XXI

14,15

- -Formblatt PCTASA/210 (Fortsetzung von Blatt 2) (April 2005)




internationales Aktenzeichen
INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT PCT/EP2008/060560
-Feld Nr. Il Bemerkungen zu den Ansprichen, die sich als nicht recherchierbar erwiesen haben (Fortsetzung von Punkt 2 auf Blatt 1)

Geman Artikel 17(2)a) wurde aus folgenden Griinden fiir bestimmte Anspriiche kein internationaler Recherchenbericht erstellt:

1. ]:l Anspriiche Nr. .
weil sie sich auf Gegensténde beziehen, zu deren Recherche dnese Behdrde nicht verpflichtet ist, ndmlich

2. I:I Anspriiche Nr.
weil sie sich auf Teile der internationalen Anmeldung beziehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entspre—
chen, dass eine sinnvolle internationale Recherche nicht durchgefuhn werden kann, ndmlich

3. I___] Anspriiche Nr.
weil es sich dabei um abhangige Anspriiche handelt, die nicht entsprechend Satz 2 und 3 der Regel 8.4 a) abgefasst sind.

Feld Nr. [l Bemerkungen bei mangelnder Einheitlichkeit der Erfindung (Fortsetzung von Punkt/3 auf Blatt 1)

Diese Internationale Recherchenbehtrde hat festgestelit, dass diese internationale Anmeldung mehrere Erfindungen enthélt:

siehe Zusatzblatt

1. m Da der Anmelder alle erforderlichen zusétzlichen Recherchengeblihren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser
internationale Recherchenbericht auf alle recherchierbaren Anspriiche.

2. D Da fiir alle recherchierbaren Anspriiche die Recherche ohne einen Arbeitsaufwand durchgefihrt werden konnte, der
zusatzliche Recherchengebihr gerechtfertigt hatte, hat die Behdrde nicht zur Zahlung solcher Gebuihren aufgetordert.

3. D Da der Anmelder nur einige der erforderlichen zusétzlichen Recherchengebiihren rechizeitig entrichtet hat, erstreckt sich
dieser internationale Recherchenbericht nur aut die Anspriiche, fir die Gebiihren entrichtet worden sind, n&mlich auf die
Anspriiche Nr.

4. I:] Der Anmelder hat die erforderlichen zusdtzlichen Recherchengebihren nicht rechtzeitig entrichtet. Dieser internationale
Recherchenbericht beschrankt snch daher auf die in den Anspriichen zuerst erwahnte Erfindung; diese ist in folgenden
Anspriichen erfasst:

Bemerkungen hinsichtlich Der Anmelder hat die zusatzlichen Recherchengebiihren unter Waderspruch entrichtet und die
eines Widerspruchs gegebenenfalls erforderliche Widerspruchsgebihr gezahlt. .

Die zusétzlichen Recherchengebiihren wurden vom Anmelder unter W|derspruch gezahit,
jedoch wurde die entsprechende Widerspruchsgebiihr nicht innerhalb der in der
Aufforderung angegebenen Frist entrichtet.

E Die Zahlung der zusatzlicher Recherchengebilhren erfolgte ohne Widerspruch.

Formblatt PCT/ISA/210 (Fortsetzung von Blatt 1 (2)) (Aprit 2005)




_ Internationales Aktenzeichen PCT/EP2008 ‘/060 560

WEITERE ANGABEN " PCTASA/ 219

Die internationale Recherchenbehdrde hat feétgeste]]t, dass diese
internationale Anmeldung mehrere (Gruppen von) Erfindungen enthdlt,
namlich: - '

1. Anspriiche: 1-13

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I,
ihre Zwischenprodukte der Formel V, VI, und ihr Verfahren
zur Herstellung

2. Anspriiche: 14,15

Verfahren zur Herstellung von Verbindungeh der Formel XIII




'INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT .

Angaben zu Verdffentlichungen, die zur selben Patentfamilie gehoren '

Inteationales Aktenzeichen

US. 2007149804 Al

PCT/EP2008/060560
" Im Recherchenbericht Datum der Mitglied(er) der Datum der
angefiihrtes Patentdokument - .Veréffentlic':hung Patentfamilie Verdffentlichung

WO 2006100009 A 28-09-2006 AU 2006226615 Al 28-09-2006
- S - CA 2600909 Al 28-09-2006
EP 1863799 Al 12-12-2007
EP 1801093 A 27-06-2007 CN 1986516 A 27-06-2007
' : DE 102005061472 Al 05-07-2007
28-06-2007

Formblatt PCT/ISA/210 (Anhang Patentfamilie) (April 2005}




	Page 1 - front-page
	Page 2 - front-page
	Page 3 - wo-search-report
	Page 4 - wo-search-report
	Page 5 - wo-search-report
	Page 6 - wo-search-report
	Page 7 - wo-search-report
	Page 8 - wo-search-report
	Page 9 - wo-search-report
	Page 10 - wo-search-report
	Page 11 - wo-search-report
	Page 12 - wo-search-report

