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PATENTNI ZAHTJEVI

1.  Postupak priprave spoja Formule I:
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O Formula (I)
ili njegove soli,
naznacen time $to se sastoji u:
(a) obradi spoja Formule 13:
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O (Formula 13)
ili njegove soli, spojem Formule 14:
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HN (Formula 14)

ili njegovom solju, kako bi se dobilo spoj Formule I; uz izborno dobivanje soli spoja Formule I;
(b) pripravi spoja Formule 13 obradom spoja Formule 12:
F
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NH, (Formula“12)

ili njegove soli, spojem formule XC(O)Z, kako bi se dobilo spoj Formule 13, ili njegovu sol, te
(c) pripravi spoja Formule 12 obradom spoj_a Formule 11:

-
it

- N2 (Fommula 1),

ili njegove soli, sustavom za reduciranje skupine nitro kako bi se dobilo spoj Formule 12, ili njegovu sol;

gdje sustav za reduciranje skupine nitro sadrzi:
(1) paladij, platinu, rodij, rutenij, nikal, bakar, Zeljezo ili kositar;
(i) LiAlHs, NaBHy ili diizobutilaluminijev hidrid (DIBAL); ili
(iii) organski spoj koji moZe osigurati vodik;

gdje je X halogen, C;-Cs alkoksi, ili Cs-Cio ariloksi, od kojih svaki moZe biti supstituiran s jednim ili vise
supstituenata, koje se neovisno bira iz skupine koju ¢ine C1-Cs alkil, C;-Cs halogenalkil, halogen, CN, OH, C;-

Cs alkoksi, te NR'R?, gdje se svakog od R! i R? neovisno bira izmedu vodika i C;-Cs alkila; i

gdje je Z izlazna skupina, koju se bira izmedu halogen, C;-Cs alkoksi, Cs-Cio ariloksi i 5-ero¢lani heteroaril, koji
sadrzi najmanje jedan dusik izravno vezan na C=0 u XC(0O)Z, od kojih svaki moze biti supstituiran s jednim ili
vise supstituenata, koje se neovisno bira iz skupine koju ¢ine C,-Cs alkil, C,-Cs halogenalkil, halogen, CN, OH,
C;-Cs alkoksi, te NRR®, gdje se svakog od R> i R® neovisno bira izmedu vodika i C1-Cs alkila; uz uvjet da ako

je Z izborno supstituirani C;-Cs alkoksi, izborno supstituirani Cs-Cio ariloksi, Z i X su isti.
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Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to je X halogen.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 2, naznacen time $to je X CL

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 2, naznacen time $to je X Br.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to je X Cs-Co ariloksi.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 5, naznacen time $to je X fenoksi.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time §to se spoj Formule 12, ili njegovu sol, izolira prije
obrade spojem formule XC(O)Z.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznaen time Sto je organski spoj koji moze osigurati vodik
cikloheksen.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 1, naznacen time $to sustav za reduciranje skupine nitro sadrzi Pd, Pd/C,
Raneyev nikal, PtO2 ili Fe u kiselini.

Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 9, naznacen time $to sustav za reduciranje skupine nitro sadrzi Pd.
Postupak u skladu s patentnim zahtjevom 9, naznacen time $to sustav za reduciranje skupine nitro sadrzi Pd/C.
Postupak u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-11, naznacen time Sto dodatno ukljucuje korak priprave
spoja Formule 11 obradom spoja Formule 5,
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N Sy

Cl N
NO (Formula 5)
ili njegove soli, spojem Formule 10:
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(Formula 10)

ili njegovom solju, kako bi se dobilo spoj Formule 11, ili njegovu sol.
Meduprodukt, naznacen time $to je koristan za pripravu inhibitora TRK kinaze, koji je fenil-(5-((R)-2-(2,5-
difluorfenil)pirolidin-1-il)-3,3a-dihidropirazolo[1,5-a]pirimidin-3-il)karbamat:
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u obliku izolirane krutine.
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