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1. Junginio, turinčio formulę (I)
[image: image1.emf]
kurioje
[image: image2.emf]
yra C6-10 arilas arba heteroarilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš furilo, tienilo, pirolilo, oksazolilo, tiazolilo, imidazolilo, pirazolilo, piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo, indolilo, izoindolilo, indolinilo, benzofurilo, benzotienilo, benzimidazolilo, benztiazolilo, benzoksazolilo, chinolizinilo, chinolinilo, izochinolinilo ir chinazolinilo;

kiekvienas R41P yra nepriklausomai parinktas iš C1-6alkilo, C1-6alkoksi arba fluoro;

RJ ir RK kiekvienas nepriklausomai, yra parinktas iš vandenilio arba C1-4alkilo; 
alternatyviai, RJ ir RK kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5-7 narių heterociklilą;

Pg1 yra azotą blokuojanti grupė;

gavimo būdas, apimantis: 
[image: image3.emf]
junginio formulės (X), kurioje XP yra parinktas iš CN, -CO2H, -C(O)-Cl arba -C(O)-OC1-4alkilo, ir kur YP yra parinktas iš Br, Cl arba I, reakciją, gaunant atitinkamą formulės (XII) junginį;
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junginio formulės (XII) reakciją su tinkamai pakeistu junginiu formulės (XVIII); dalyvaujant paladžio katalizatoriui; dalyvaujant organinei arba neorganinei bazei; organiniame tirpiklyje; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; gaunant formulės (XIX) junginį;
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junginio formulės (XIX) reakciją su vandeniliu arba vandenilio šaltiniu, dalyvaujant katalizatoriui, tirpiklyje, temperatūroje aukštesnėje nei maždaug kambario temperatūra; gaunant atitinkamą formulės (XX) junginį;
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junginio formulės (XX) reakciją su vandenine baze organiniame tirpiklyje, gaunant atitinkamą formulės (I) junginį.

2. Būdas pagal 1 punktą, kur 
[image: image7.emf] yra fenilas;

fenilas yra pakeistas R41P grupe 2-padėtyje ir antra R41P grupe 4-padėtyje;

kiekvienas R41P nepriklausomai, yra parinktas iš C1-2alkilo, C1-2alkoksi arba fluoro; RJ ir RK kiekvienas nepriklausomai, yra parinkti iš vandenilio arba C1-4alkilo;

alternatyviai, RJ ir RK kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5-7 narių heterociklilą; ir
Pg1 yra azotą blokuojanti grupė.

3. Būdas pagal 1 punktą, kur

[image: image8.emf] yra fenilas;

fenilas yra pakeistas R41P grupe 2-padėtyje ir antra R41P grupe 4- padėtyje;

kiekvienas R41P yra metilas; RJ ir RK kiekvienas yra vandenilis; ir Pg1 yra t-butoksikarbonilas.

4. Junginio, turinčio formulę (I), 
[image: image9.emf]
kur
[image: image10.emf] yra C6-10arilas arba heteroarilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš furilo, tienilo, pirolilo, oksazolilo, tiazolilo, imidazolilo, pirazolilo, piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo, indolilo, izoindolilo, indolinilo, benzofurilo, benzotienilo, benzimidazolilo, benztiazolilo, benzoksazolilo, chinolizinilo, chinolinilo, izochinolinilo ir chinazolinilo;

kiekvienas R41P yra nepriklausomai parinktas iš C1-6alkilo, C1-6alkoksi arba fluoro; RJ ir RK kiekvienas nepriklausomai, yra parinktas iš vandenilio arba C1-4alkilo;

alternatyviai, RJ ir RK kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5-7 narių heterociklilą; ir

Pg1 yra azotą blokuojanti grupė;

gavimo būdas, apimantis
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junginio formulės (XIX) reakciją su vandeniliu arba vandenilio šaltiniu; dalyvaujant katalizatoriui; tirpiklyje; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; gaunant atitinkamą formulės (XX) junginį;
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junginio formulės (XX) reakciją su vandenine baze; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (I) junginį.

5. Junginio, turinčio formulę (Ia) :
[image: image13.emf]
gavimo būdas, apimantis:
[image: image14.emf]
junginio formulės (Xa), kurioje XP yra parinktas iš CN, -CO2H, -C(O)-Cl arba -C(O)-OC1-4alkilo ir kurioje YP yra parinktas iš Br, Cl arba I, reakciją, gaunant atitinkamą formulės (XIIa) junginį;

[image: image15.emf]
junginio formulės (XIIa) reakciją su tinkamai pakeistu junginiu formulės (XVIIIa); dalyvaujant paladžio katalizatoriui; dalyvaujant organinei arba neorganinei bazei; organiniame tirpiklyje; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; gaunant atitinkamą formulės (XIXa) junginį;
[image: image16.emf]
junginio formulės (XIXa) reakciją su vandenilio dujomis, esant slėgiui, pakankamam, kad vyktų hidrinimas; dalyvaujant tinkamam chiraliniam katalizatoriui; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (XXa) junginį;
[image: image17.emf]
junginio formulės (XXa) reakciją su vandenine baze; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (Ia)junginį.

6. Būdas pagal 5 punktą, kur junginys formulės (XIIa) reaguoja su junginiu formulės (XVIIIa), dalyvaujant Pd2(dba)3 ir P(o-toluen)3.

7. Būdas pagal 5 punktą, kur chiralinis katalizatorius yra [Rh(cod)(R,R-DIPAMP)]+BF4-.
8. Junginio, turinčio formulę (Ia)
[image: image18.emf]
gavimo būdas, apimantis
[image: image19.emf]
junginio formulės (XIXa) reakciją su vandenilio dujomis, esant slėgiui, pakankamam, kad vyktų hidrinimas; dalyvaujant tinkamam chiraliniam katalizatoriui; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (XXa) junginį;
[image: image20.emf]
junginio formulės (XXa) reakciją su vandenine baze; organiniame tirpiklyje, gaunant atitinkamą formulės (Ia) junginį.

9. Junginio, turinčio formulę (II):
[image: image21.emf]
kurioje
[image: image22.emf] yra C6-10arilas arba heteroarilas, parinktas iš grupės, susidedančios iš furilo, tienilo, pirolilo, oksazolilo, tiazolilo, imidazolilo, pirazolilo, piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo, indolilo, izoindolilo, indolinilo, benzofurilo, benzotienilo, benzimidazolilo, benztiazolilo, benzoksazolilo, chinolizinilo, chinolinilo, izochinolinilo ir chinazolinilo;

kiekvienas R41P yra nepriklausomai parinktas iš C1-6alkilo, C1-6alkoksi arba fluoro;

RJ ir RK kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš vandenilio arba C1-4alkilo; alternatyviai, RJ ir RK kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5-7 narių heterociklilą;

R1 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio, C1-6alkilo, cikloalkilo, heterociklilo, aril(C1-6)alkilo ir heteroaril(C1-6)alkilo; kur, kai R1 yra fenil(C1-6)alkilas, fenilas yra pasirinktinai kondensuotas su heterociklilu arba cikloalkilu; kur, kai R1 yra C1-2alkilas, minėtas C1-2alkilas yra pasirinktinai pakeistas 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkoksi, arilo, cikloalkilo, heterociklilo, hidroksi, ciano, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, trifluormetilo ir karboksi;

ir dar be to, kur, kai R1 yra C3-6alkilas, minėtas C3-6alkilas yra pasirinktinai pakeistas 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkoksi, arilo, cikloalkilo, heterociklilo, hidroksi, ciano, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, trifluormetilo ir karboksi;

kur cikloalkilas ir heterociklilas iš C1-2alkilo ir C3-6alkilo yra pasirinktinai pakeisti 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkilo, hidroksi(C1-6)alkilo, C1-6alkoksi, hidroksi, ciano, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, trifluorometilo, karboksi, aril(C1-6)alkoksikarbonilo, C1-6alkoksikarbonilo, aminokarbonilo, C1-6alkilaminokarbonilo, (C1-6alkil)2aminokarbonilo ir aminosulfonilo; be to, kur cikloalkilas ir heterociklilas, esantis R1 grupėje, yra pasirinktinai pakeistas 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkilo, hidroksi(C1-6)alkilo, C1-6alkoksi, hidroksi, ciano, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, trifluormetilo, karboksi, aril(C1-6)alkoksikarbonilo, C1-6alkoksikarbonilo, aminokarbonilo, C1-6alkilaminokarbonilo, (C1-6alkil)2aminokarbonilo ir aminosulfonilo;

be to, kur R1 pakaitų aril(C1-6)alkilo ir heteroaril(C1-6)alkilo arilo ir heteroarilo dalys yra pasirinktinai pakeistos 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkilo; hidroksi(C1-6)alkilo; C1-6alkoksi; C6-10aril(C1-6)alkilo; C6-10aril(C1-6)alkoksi; C6-10arilo; heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-4alkilo, C1-4alkoksi ir karboksi; cikloalkilo; heterociklilo; C6-10ariloksi; heteroariloksi; cikloalkiloksi; heterocikliloksi; amino; C1-6alkilamino; (C1-6alkil)2amino; C3-6cikloalkilaminokarbonilo; hidroksi(C1-6)alkilaminokarbonilo; C6-10arilaminokarbonilo, kur C6-10arilas yra pasirinktinai pakeistas karboksi grupe arba C1-4alkoksikarbonilu; heterociklilkarbonilo; karboksi; C1-6alkilkarboniloksi; C1-6alkoksikarbonilo; C1-6alkilkarbonilo; C1-6alkilkarbonilamino; aminokarbonilo; C1-6alkilaminokarbonilo; (C1-6alkil)2aminokarbonilo; ciano; halogeno; trifluormetilo; trifluormetoksi; ir hidroksi; 
su sąlyga, kad ne daugiau kaip vienas R11 pakaitas yra parinktas iš grupės, susidedančios iš C6-10aril(C1-6)alkilo; C6-10aril(C1-6)alkoksi; C6-10arilo; heteroarilo, pasirinktinai pakeisto 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-4alkilo, C1-4alkoksi, ir karboksi; cikloalkilo; heterociklilo; C6-10ariloksi; heteroariloksi; cikloalkiloksi; C6-10arilaminokarbonilo, heterociklilkarbonilo; ir heterocikliloksi; 
R2 yra vandenilis, C1-8alkilas, hidroksi(C1-8)alkilas, C6-10aril(C1-6)alkoksi(C1-6)alkilas arba C6-10aril(C1-8)alkilas;

kur C6-10arilo grupė, esanti C6-10arilą turinčiuose R2 pakaituose, yra pasirinktinai pakeista 1-2 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkilo, C1-6alkoksi, hidroksi, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, aminokarbonilo, C1-6alkilaminokarbonilo, (C1-6alkil)2aminokarbonilo, ciano, fluoro, chloro, bromo, trifluormetilo ir trifluormetoksi; ir kur C1-6alkilo ir C1-6alkoksi pakaitai arile yra pasirinktinai pakeisti hidroksi, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino arba arilo grupėmis;

A yra parinktas iš grupės, susidedančios iš arilo, žiedo sistemų a-1, a-2, a-3 ir a-4, pasirinktinai pakeistų R3 ir R5;
[image: image23.emf] ir [image: image24.emf]
kur A-B yra parinktas iš grupės, susidedančios iš N-C, C-N, N-N ir C-C; kur D-E yra parinktas iš grupės, susidedančios iš O-C, S-C, ir ON; ir kur F-G yra parinktas iš grupės, susidedančios iš N-O ir C-O;

R3 yra 1-2 pakaitai, nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš C1-6alkilo, arilo, aril(C1-6)alkilo, aril(C2-6)alkenilo, aril(C2-6)alkinilo, heteroarilo, heteroaril(C1-6)alkilo, heteroaril(C2-6)alkenilo, heteroaril(C2-6)alkinilo, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, arilamino, heteroarilamino, ariloksi, heteroariloksi, trifluormetilo ir halogeno;

kur arilas ir heteroarilas, taip pat arilas ir heteroarilas, esantys aril(C1-6)alkilo, aril(C2-6)alkenilo, aril(C2-6)alkinilo, heteroaril(C1-6)alkilo, heteroaril(C2-6)alkenilo, heteroaril(C2-6)alkinilo, arilamino, heteroarilamino, ariloksi ir heteroariloksi grupėse, yra pasirinktinai pakeisti 1-5 fluoro pakaitais arba 1-3 pakaitais, nepriklausomai parinktais iš grupės, susidedančios iš C1-6alkilo, hidroksi(C1-6)alkilo, C1-6alkoksi, C6-10aril(C1-6)alkilo, C6-10aril(C1-6)alkoksi, C6-10arilo, C6-10ariloksi, heteroaril(C1-6)alkilo, heteroaril(C1-6)alkoksi, heteroarilo, heteroariloksi, C6-10arilamino, heteroarilamino, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, karboksi(C1-6)alkilamino, karboksi, C1-6alkilkarbonilo, C1-6alkoksikarbonilo, C1-6alkilkarbonilamino, aminokarbonilo, C1-6alkilaminokarbonilo, (C1-6alkil)2aminokarbonilo, karboksi(C1-6)alkilaminokarbonilo, ciano, halogeno, trifluormetilo, trifluormetoksi, hidroksi, C1-6alkilsulfonilo ir C1-6alkilsulfonilamino; su sąlyga, kad ne daugiau kaip vienas R3 yra parinktas iš grupės, susidedančios iš arilo, heteroarilo, aril(C1-6)alkilo, aril(C2-6)alkenilo, aril(C2-6)alkinilo, heteroarilo, heteroaril(C1-6)alkilo, heteroaril(C2-6)alkenilo, heteroaril(C2-6)alkinilo, arilamino, heteroarilamino, ariloksi ir heteroariloksi;

ir kur C1-6alkilas ir C1-6alkilas, esantys aril(C1-6)alkilo ir heteroaril(C1-6)alkilo grupėse, yra pasirinktinai pakeisti pakaitu, parinktu iš grupės, susidedančios iš hidroksi, karboksi, C1-4alkoksikarbonilo, amino, C1-6alkilamino, (C1-6alkil)2amino, aminokarbonilo, (C1-4) alkilaminokarbonilo, di(C1-4)alkilaminokarbonilo, arilo, heteroarilo, arilamino, heteroarilamino, ariloksi, heteroariloksi, aril(C1-4)alkoksi ir heteroaril(C1-4)alkoksi;
R5 yra pakaitas prie azoto atomo žiede A, parinktas iš grupės, susidedančios iš vandenilio ir C1-4alkilo;

Ra ir Rb yra nepriklausomai parinkti iš grupės, susidedančios iš vandenilio, C1-6alkilo ir C1-6alkoksikarbonilo;

alternatyviai, kai Ra ir Rb kiekvienas yra kitoks nei vandenilis, Ra ir Rb pasirinktinai kartu su azoto atomu, prie kurio jie abu yra prijungti, sudaro 5-8 narių monociklinį žiedą;

ir farmaciniu požiūriu priimtinų jo enantiomerų, diastereomerų, racematų ir druskų gavimo būdas, apimantis: 
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junginio formulės (X), kurioje XP yra parinktas iš CN, -CO2H, -C(O)-Cl arba -C(O)-OC1-4alkilo, ir kurioje YP yra parinktas iš Br, Cl arba I, reakciją, gaunant atitinkamą junginį formulės (XII);
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junginio formulės (XII) reakciją su tinkamai pakeistu junginiu, kurio formulė (XVIII), kurioje Pg1 yra azotą blokuojanti grupė; dalyvaujant paladžio katalizatoriui; dalyvaujant organinei arba neorganinei bazei; organiniame tirpiklyje; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (XIX) junginį;
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junginio formulės (XIX) reakciją su vandeniliu arba vandenilio šaltiniu; dalyvaujant katalizatoriui; tirpiklyje; temperatūroje, aukštesnėje negu maždaug kambario temperatūra; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (XX) junginį;
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junginio formulės (XX) reakciją su vandenine baze; organiniame tirpiklyje; gaunant atitinkamą formulės (I) junginį;
[image: image30.emf]
junginio formulės (I) reakciją, gaunant atitinkamą formulės (II) junginį. 

10. Būdas pagal 9 punktą, kur 
[image: image31.emf] yra fenilas;
fenilas yra pakeistas R41P grupe 2-padėtyje ir antra R41P grupe 4-padėtyje;

kiekvienas R41P yra nepriklausomai parinktas iš C1-2alkilo, C1-2alkoksi arba fluoro;

RJ ir RK kiekvienas nepriklausomai yra parinktas iš vandenilio arba C1-4alkilo;

alternatyviai, RJ ir RK kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, sudaro 5-7 narių heterociklilą; ir
Pg1 yra azotą blokuojanti grupė.

11. Būdas pagal 9 punktą, kur
[image: image32.emf] yra fenilas;
fenilas yra pakeistas R41P grupe 2-padėtyje ir antra R41P grupe 4- padėtyje;

kiekvienas R41P yra metilas; RJ ir RK kiekvienas yra vandenilis; ir Pg1 yra t-butoksikarbonilas.

12. Būdas pagal bet kurį iš 1-3, 5-7 ir 9-11 punktą, kur XP yra parinktas iš CN, -C(O)-Cl arba -C(O)-OC1-4alkilo.

13. Būdas pagal bet kurį iš 1-3, 5-7 ir 9-11, kur YP yra parinktas iš Cl arba I.

