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Patenttivaatimukset

1. Menetelma kaavan (I) mukaisen yhdisteen valmistamiseksi

Kaava (1)

menetelman kasittdessa kaavan (f) yhdisteen

pelkistimisen kayttamalla pelkistivaa ainetta ensimmaisessa liuotti-
messa, sen jalkeen amidin muodostamisen akryloyylikloridin ja ensimmaisen
emaksen ldsna ollessa toisessa liuottimessa, jossa:

Xon CH tai N;

R1 on H, R8 tai -ORS;

RZ on vety, Ci¢-alkyyli, 6-10-jaseninen monosyklinen tai bisyklinen
aryyli tai 5-10-jaseninen heteroaryyli, joka kasittda 1 - 4 heteroatomia, joka (jotka)
valitaan N:st3, O:sta ja S:sté, jossa aryyli tai heteroaryyli substituoidaan valinnai-
sesti ja itsendisesti yhdesséa tai useammassa hiiliatomissa R13:11a; ja jossa heteroa-
ryyli, jossa on yksi tai useampi typpiatomi, substituoidaan valinnaisesti ja itsenai-
sesti yhdessa tai useammassa typpiatomissa R8:1la;

R3 on vety, 4-7-jaseninen monosyklinen heterosyklyyli, joka kasittaa 1
- 2 heteroatomia, joka (jotka) valitaan N:sta, O:sta ja S:std, ja substituoidaan valin-
naisesti oksolla, 5-6-jaseninen heteroaryyli, joka kasittda 1 - 3 heteroatomia, joka
(jotka) valitaan N:std, O:sta ja S:std, NRIR10:std, NR11R12:sta tai fenyylistd, jossa
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heteroaryyli tai fenyyli substituoidaan valinnaisesti ja itsenaisesti yhdessa tai use-
ammassa hiiliatomissa R13:1la; ja jossa heterosyklyyli tai heteroaryyli, jossa on yksi
tai useampi typpiatomi, substituoidaan valinnaisesti ja itsendisesti yhdessa tai use-
ammassa typpiatomissa R8:1la;

R* on vety, C1-s-alkyyli, C3.5-sykloalkyyli, F, Cl, Br, CN tai CF3;

R> on vety, CF3, Ci6-alkyyli, C3.7-sykloalkyyli, 5-6-jdseninen heteroa-
ryyli, joka kasittdaa 1 - 3 heteroatomia, joka (jotka) valitaan N:sta, O:sta ja S:stj, tai
6-10-jasenisestd monosyklisestad tai bisyklisestd aryylista, jossa heteroaryyli tai
aryyli substituoidaan valinnaisesti ja itsenaisesti yhdessa tai useammassa hiiliato-
missa R13:1la;

R6 on vety tai C1.¢-alkyyli;

R7 on vety, -CH20H, -CH20RS, C13-alkyyli, (CH2),NR°R19, (CHz),NR11R12,
C(O)NR®R10 tai C(O)NR11R1Z, jossa kukin n on itsendisesti 1 tai 2;

R8 valitaan C1-6-alkyylista tai C3.7-sykloalkyylista;

R? valitaan Cie-alkyylista, C3.7-sykloalkyylista tai 4-7-jasenisesta hete-
rosyklyylist, joka kdsittda 1 - 2 heteroatomia, joka (jotka) valitaan N:std, O:sta ja
S:std, jossa Ci6-alkyyli tai C3.7-sykloalkyyli substituoidaan valinnaisesti halogee-
nilla tai -OR8:1la, ja jossa 4-7-jaseninen heterosyklyyli, jossa on yksi typpiatomi,
substituoidaan valinnaisesti ja itsenaisesti -R8lla, -C(O)R81la, -C(O)OR8lla tai
C(O)NHRZ:1la;

R10 on C1-6-alkyyli, C3.7-sykloalkyyli tai (CH2)nNR°R?, jossa kukin n on it-
sendisesti 1 tai 2;

Rja R12 muodostavat yhdessa sen typpiatomin kanssa, johon ne kiin-
nittyvat, itsenaisesti kussakin esiintymiskohdassa,

i) 3-8-jasenisen tyydyttyneen tai osittain tyydyttyneen monosyklisen
ryhman, jossa ei ole muuta heteroatomia kuin typpiatomi, johon R!!ja R2 sitoutu-
vat, jossa mainittu 3-8-jaseninen tyydyttynyt tai osittain tyydyttynyt monosykli-
nen ryhma substituoidaan valinnaisesti ja itsendisesti yhdessa tai useammassa hii-
lessd (esimerkiksi yhdessd, kahdessa tai kolmessa hiiliatomissa) halogeenilla, hyd-
roksyylilla, -OR8:11a, -NRR19:114 tai -NR11R12:113, tai

ii) 5-8-jdsenisen tyydyttyneen tai osittain tyydyttyneen monosyklisen
ryhman, jossa on 1 tai 2 heteroatomia sen typpiatomin lisdksi, johon R!?ja R12 si-
toutuvat, jossa mainitut heteroatomit valitaan itsendisesti typesta, hapesta, rikista,
sulfonista tai sulfoksidista, jossa mainittu 5-8-jaseninen tyydyttynyt tai osittain
tyydyttynyt monosyklinen ryhma4, jossa on 1 tai 2 typpiatomia, substituoidaan va-

linnaisesti yhdessa tai useammassa hiili- tai typpiatomissa (esimerkiksi yhdess3,



kahdessa tai kolmessa hiili- tai typpiatomissa) -R8:lla, -C(O)R8:1la, -C(O)OR8:1la, -
C(O)NHRE:1la, -SO2R8:1la, -SO2NHz:1la tai -SO2NR8;:1la; ja
R13 valitaan halogeenista, CN:sta, CF3:sta, R8:sta, -OR8:sta tai Cz.4-alke-
nyylista.
5 2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen menetelm3, jossa kaavan (f) yhdiste
saadaan kaavan (e) yhdisteen

10 ja amiinijohdannaisen pelkistavillda aminaatiolla kayttamalla pelkista-
vaa ainetta kolmannessa orgaanisessa liuottimessa;
jossa X, R1, R?, R3, R4, R>ja R6 ovat, kuten on maaritelty patenttivaati-
muksessa 1.
3. Patenttivaatimuksen 2 mukainen menetelma, jossa kaavan (e) yh-
15 diste saadaan saattamalla kaavan (c) yhdiste

4

PN
HN N Cl
ko

R?
R3

C

R

NO,

reagoimaan kaavan (d) heteroaryylivilituotteen

20
VR, o
"4 cHo
kanssa toisen emdksen ldasna ollessa neljannessa orgaanisessa liuotti-
messa;
25 jossa X, R1, R?, R3, R4, R>ja R¢ ovat, kuten on maaritelty patenttivaati-

muksessa 1.



4. Patenttivaatimuksen 3 mukainen menetelm4, jossa kaavan (c) yh-

diste saadaan saattamalla kaavan (a) yhdiste

LCHO
HN

reagoimaan kaavan (b) yhdisteen

Nﬁi’w

Cl

)

10 kanssa kolmannen emaksen ldsnéd ollessa viidennessa orgaanisessa liu-
ottimessa;
jossa R1, RZ, R3 ja R* ovat, kuten on maaritelty patenttivaatimuksessa 1.
5. Patenttivaatimuksen 2 mukainen menetelma, jossa kaavan (e) yh-
diste saadaan saattamalla kaavan (h) yhdiste
15

20 g



kanssa neljannen emaksen lasna ollessa viidennessa orgaanisessa liuot-
timessa, ligandin, palladiumkatalyytin viidennessa orgaanisessa liuottimessa;
jossa X, R1, R?, R3, R4, R>ja Ré ovat, kuten on maaritelty patenttivaati-
muksessa 1.
5 6. Patenttivaatimuksen 1 mukainen menetelmg, jossa kaavan (1) yhdiste

valmistetaan kaavion I mukaisesti:

Kaavio |
X
RYOHNTR RS
N7 s
Hn O ) /L:I R‘»*)\ﬂ
R N&\/(R HN™ N7 e 4 CHO
+ R1 D
K2 O \,SAN cl
2 ol \‘O ,’
R3 R? NO
R3
a b c
R R/ R
NZ Nﬂ: N
SN [ >~ A ~X
HN/\N/\N’X\ RS HI‘I\I/J\N T}Rb ) HN N EL—?,RS
1 == B 1 e —— R =
R RSL_ZI R RB 4 RG ;
CHO R i . R
RE NO, R2 NO, R . NH
10 R R R g
e f Kaava (1)
jossa X, R1, R, R3, R4, R3, Ré ja R7 ovat, kuten on maaritelty patenttivaa-
timuksessa 1.
15 7. Patenttivaatimuksen 2 mukainen menetelma, jossa kaavan (e) yh-
R
N/
/J\\ ’\’[\
HT N
R\ .4
AN
L
R* 7 TNO,

. . R3 . .
diste saadaan saattamalla kaavan (k) yhdiste - jossa R = SO2Me ja R,
R?, R3ja R* ovat, kuten on méaritelty patenttivaatimuksessa 1, reagoimaan kaavan
(d) yhdisteen kanssa toisen eméksen lasna ollessa neljannessa orgaanisessa liuot-
timessa.

20 8. Patenttivaatimuksen 4 tai patenttivaatimuksen 5 mukainen mene-

telm3, jossa viides orgaaninen liuotin valitaan yleisesti asetonista, tetrahydrofu-
raanista, N,N-dimetyyliformamidista, N,N-dimetyyliasetamidista, dikloorimetaa-

nista, dikloorietaanista tai asetonitriilista.
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9. Patenttivaatimuksen 3 tai patenttivaatimuksen 7 mukainen mene-
telma, jossa neljis orgaaninen liuotin valitaan tolueenista, dioksaanista, tetrahyd-
rofuraanista, N,N-dimetyyliformamidista, N,N-dimetyyliasetamidista tai N- metyy-
limorfoliinista.

10. Patenttivaatimuksen 2 mukainen menetelm4, jossa kolmas orgaani-
nen liuotin valitaan tetrahydrofuraanista, metanolista, etanolista, dikloorimetaa-
nista, dikloorietaanista, N,N-dimetyyliasetamidista tai N,N-dimetyyliformamidista.

11. Patenttivaatimuksen 1 mukainen menetelmd, jossa ensimmadinen
liuotin valitaan metanolista, etanolista, tert-butanolista tai vedesta.

12. Patenttivaatimuksen 1 mukainen menetelm4, jossa toinen liuotin
valitaan dikloorimetaanista, tetrahydrofuraanista, N,N-dimetyyliformamidista,
N,N-dimetyyliasetamidista tai vedesta.

13. Patenttivaatimuksen 3, 4 tai 7 mukainen menetelm4, jossa toinen ja
kolmas emais valitaan K»COs:sta, Cs2C0s:sta, NaOH:sta, KOH:sta, NaH:sta, tert-
BuOK:sta, ter-BuONa:sta, trietyyliamiinista tai di-isopropyylietyyliamiinista.

14. Patenttivaatimuksen 1 mukainen menetelmd, jossa ensimmadinen
emds valitaan trietyyliamiinista, di-isopropyylietyyliamiinista, NaH:sta,
NaHCOs3:sta, tert-BuOK:sta, tert-BuONa:sta, Cs2C03:sta tai K2COs:sta.

15. Patenttivaatimuksen 5 mukainen menetelmd, jossa neljds emas va-
litaan NaH:sta, n-BuLi:sta, Cs2C0O3:sta, trietyyliamiinista tai di-isopropyylietyyli-

amiinista.
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