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Patentkrav 

1. En fremgangsmåte for den kjemiske syntesen av IB-MECA, som har den følgende

formelen (I): 5 

fremgangsmåten omfatter:  

(i) å omsette 6-halogenpurin-9-ribosid med den følgende formelen (II): 

10 

hvor X er et halogen valgt fra gruppen som består av Cl, I og Br; 

med et diolbeskyttende reagens for å oppnå et diolbeskyttet 6-halogenpurin med den 

følgende formelen (III):  
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hvor nevnte diolbeskyttende reagens omfatter en rettkjedet eller forgrenet C1-C6 alkyl 

gruppe; 

(ii) å oksidere den primære alkoholen i nevnte diolbeskyttede 6-halogenpurin med formel 

(III) ved tilsetning av en katalytisk mengde av et oksiderende middel som består av 

natriumperjodat og rutheniumtriklorid (RuCl3) for å oppnå et respektivt karboksylsyre-5 

derivat med formel (IV):  

 

å isolere nevnte derivat ved krystallisering fra vann/acetonitril; 

(iii) å omsette karboksylsyregruppen til derivatet med formel (IV) med et halogenerings-

middel SOCl2 i acetonitril for å oppnå et syreklorid etterfulgt av omsetning med 10 

metylamin i nærvær av diisopropyletylamin (DIPEA) for å oppnå det respektive 

metylamidderivatet av det diolbeskyttede 6-halogenpurinet (III), metylamidderivatet som 

har formelen (V):  

 

å erstatte halogengruppen til metylamidderivat (V) med 3-jodbenzylamin som har  15 

≤0,5 % med 3 brombenzylaminhydroklorid, i nærvær av DIPEA reaksjonsblanding 

varmes til 70 °C; 

(iv) for å danne et diolbeskyttet IB-MECA som har formelen (VI);  
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og å tillate det diolbeskyttede IB-MECAet med formel (VI) å rekrystallisere i MeOH; 

(v) å fjerne diolbeskyttelsen i nærvær av vandig saltsyre for å oppnå nevnte IB-MECA 

med formel (I) med en renhet på 99,67 % og 90 % utbytte. 

 5 

2.  Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvor nevnte halogen er klorid. 

 

3.  Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller 2, hvor nevnte beskyttende gruppe er C3-C6 

dialkyloksyalkan. 

 10 

4.  Fremgangsmåten ifølge krav 3, hvor nevnte dialkyloksyalkan er 2,2-

dimetoksypropan. 

 

5.  Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvor nevnte diol-

beskyttelse oppnås i nærvær av en sterk syre og et polart organisk løsemiddel. 15 

 

6.  Fremgangsmåten ifølge krav 5, hvor nevnte sterke syre er valgt fra p-TsOH, 

metansulfonsyre, benzensulfonsyre, maursyre, saltsyre, svovelsyre. 

 

7.  Fremgangsmåten ifølge krav 5, hvor nevnte polare organiske løsemiddel er et 20 

vannblandbart løsemiddel. 

 

8.  Fremgangsmåten ifølge krav 7, hvor nevnte polare organiske løsemiddel er aceton. 

 

9.  Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av krav 1 til 8, hvor nevnte oksidering 25 

utføres i nærvær av en katalytisk mengde av en blanding av RuCl3 og natriumperjodat. 

 

10.  Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvor nevnte 3-

jodbenzylamin hydroklorid tilveiebringes etter rekrystallisering fra et protisk løsemiddel. 
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11.  Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til10, hvor fjerningen av 

den diolbeskyttende gruppen utføres i nærvær av en sterk syre og et polart ikke-protisk 

løsemiddel. 

 

12.  Fremgangsmåten ifølge krav 11, hvor nevnte sterke syre er HCl og nevnte 5 

løsemiddel er tetrahydrofuran (THF). 
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