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Patentkrav 

 

1. Fremgangsmåte for å fremstille en forbindelse med formelen I: 

 

 5 

og solvater, hydrater, tautomerer og farmasøytisk akseptable salter derav, 

hvori: 

R1, R2, R3 og R4 hver uavhengig er valgt fra alkoksy, alkyl, amido, aryloksy, 

sykloalkyl, halogen, heterosyklyl, hydrogen og nitro; 

R6 er valgt fra alkyl, alkoksy og halogen; 10 

R5 er hydrogen, eller R5 og R6 kan tas sammen med karbonatomene til hvilke de 

er festet for å danne en ring valgt fra aryl, sykloalkyl og heterosyklyl; 

R8 er valgt fra alkyl, alkoksy og halogen; 

W er C eller N, der dersom W er N, er p 0, og dersom W er C, er p 1; omfattende 

a) å reagere et aldehyd med formelen II: 15 

 

hvori R5, R6 og R8 er som definert ovenfor, med etylenkarbonat for å danne en 

forbindelse med formelen III: 

 

og 20 
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b) å reagere forbindelsen med formelen III med en forbindelse med formelen IV: 

 

hvori R1, R2, R3 og R4 er som definert ovenfor, for å danne forbindelsen med 

formelen I. 

 5 

2. Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvori R6 og R8 hver uavhengig er valgt fra 

alkyl og halogen; foretrukket hvori R6 og R8 hver er metyl. 

 

3. Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller krav, hvori R6 og R8 hver uavhengig er 

valgt fra alkoksy, alkyl, halogen og hydrogen; foretrukket hvori R1 og R3 hver er 10 

metoksy. 

 

4. Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvori forbindelsen med formelen I er valgt fra: 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)kinazolin-4(3H)-on; 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-5,7-dimetoksykinazolin-4(3H)-on; 15 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-6,7-dimetoksykinazolin-4(3H)-on; 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-5,7-dimetoksypyrido[2,3-

d]pyrimidin-4(3H) on; 

N-(2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-4-okso-3,4-dihydrokinazolin-6-

yl)acetamid; 20 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-5,7-dimetylkinazolin-4(3H)-on; 

5,7-diklor-2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)kinazolin-4(3H)-on; 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-6-metoksykinazolin-4(3H)-on; 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-5-metoksykinazolin-4(3H)-on; og 

6-brom-2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)kinazolin-4(3H)-on, 25 

og solvater, hydrater, tautomerer og farmasøytisk akseptable salter derav; 

foretrukket hvori forbindelsen med formelen I er 

2-(4-(2-hydroksyetoksy)-3,5-dimetylfenyl)-5,7-dimetoksykinazolin-4(3H)-on; 

eller et solvat, hydrat, en tautomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

 30 
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5. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, ytterligere 

omfattende å reagere forbindelsen med formelen I med en forbindelse med 

formelen V:  

 

wherein R9 er valgt fra alkyl, aryl, sykloalkyl, heteroaryl and heterosyklyl for å 5 

danne en forbindelse med formelen VI: 

 

og solvater, hydrater, tautomerer og farmasøytisk akseptabelt salter derav, 

hvori R1, R2, R3, R4, R5, R6, R8 og R9 er som definert ovenfor. 

 10 

6. Fremgangsmåten ifølge krav 5, hvori R9 er aryl substituert med én eller flere 

grupper valgt fra alkoksy, alkyl og halogen. 

 

7. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 1–4, ytterligere 

omfattende 15 

c) å reagere forbindelsen med formelen I med en reagens for å frembringe en 

fraspaltelig gruppe   R10 for å danne en forbindelse med formelen VII; 

 

hvori R10 er valgt fra halogen, sulfonyl og fosfonium; 

R1, R2, R3, R4, R5, R6 og R8 er som definert ovenfor; og 20 

d) å reagere forbindelsen med formelen VII med en nukleofil reagens for å 

danne en forbindelse med formelen VIII: 
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og solvater, hydrater, tautomerer og farmasøytisk akseptable salter derav, hvori 

R11 er valgt fra alkoksy, amido, amino, imido og heterosykslyl, og R1, R2, R3, R4, 

R5, R6 og R8 er som definert ovenfor. 

 5 

8. Fremgangsmåten ifølge krav 7, hvori: 

a) reagensen som frembringer den fraspaltelige gruppen, er valgt fra 

tionylklorid, metansulfonylklorid, p-toluensulfonylklorid og 

PPh3/dietylazodikarboksylat; og/eller 

b) R10 er valgt fra klorid, metansulfonyl, p-toluensulfonyl og trifenylfosfonium. 10 

 

9. Fremgangsmåten ifølge krav 7 eller krav 8, hvori: 

a) den nukleofile reagensen er valgt fra alkoksid, et amin, et azid og en 

heterosyklus som har minst ett nitrogen; og/eller 

b) R11 er valgt fra metoksy, metylamino, morfolino, piperazino og piperidino. 15 

 

10. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 7 til 9, hvori 

forbindelsen med formelen VIII er 2-(3,5-dimetyl-4-(2-

(metylamino)etoksy)fenyl)-5,7-dimetoksy-kinazolin-4(3H)-on eller et solvat, 

hydrat, en tautomer eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 20 

 

11. Fremgangsmåte for å fremstille en forbindelse med formelen VIII: 
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og solvater, hydrater, tautomerer og farmasøytisk akseptable salter derav, 

hvori: 

R1, R2, R3 og R4 hver uavhengig er valgt fra alkoksy, alkyl, amido, aryloksy, 

sykloalkyl, halogen, heterosyklyl, hydrogen og nitro; 

R6 er valgt fra alkyl, alkoksy og halogen; 5 

R5 er hydrogen, eller R5 og R6 kan tas sammen med karbonatomene til hvilke de 

er festet for å danne en ring valgt fra aryl, sykloalkyl og heterosyklyl; 

R8 er valgt fra alkoksy, alkyl og halogen; 

R11 er valgt fra alkoksy, amido, amino, imido og heterosyklyl; 

W er C eller N, der dersom W er N, er p 0, og dersom W er C, er p 1; omfattende 10 

a) å reagere et aldehyd med formelen II: 

 

hvori R5, R6 og R8 er som definert ovenfor, med etylenkarbonat for å danne en 

forbindelse med formelen III 

 15 

b) å reagere forbindelsen med formelen III med en reagens for å frembringe en 

fraspaltelig gruppe R12 for å danne en forbindelse med formelen IX: 

 

hvori R12 er valgt fra halogen, sulfonyl og fosfonium; 

c) å reagere forbindelsen med formelen VIII med en nukleofil reagens for å 20 

danne en forbindelse med formelen  X: 
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hvori R13 er valgt fra alkoksy, amido, amino, imido og heterosyklyl; og 

d) å reagere forbindelsen med formelen X med en forbindelse med formelen IV: 

 

hvori R1, R2, R3 og R4 er som definert ovenfor, for å danne forbindelsen med 5 

formelen VIII. 

 

12. Fremgangsmåten ifølge krav 11, hvori: 

a) reagensen som frembringer den fraspaltelige gruppen, er valgt fra 

tionylklorid, metansulfonylklorid, p-toluensulfonylklorid og 10 

PPh3/dietylazodikarboksylat; og/eller 

b) R12 er valgt fra klorid, metansulfonyl, p-toluensulfonyl og trifenylfosfonium. 

 

13. Fremgangsmåten ifølge krav 11 eller krav 12, hvori: 

a) den nukleofile reagensen er valgt fra alkoksid, et amin, et azid og en 15 

heterosyklus som har minst ett nitrogen; og/eller 

b) R13 er valgt fra metoksy, metylamino, morfolino, piperazino og piperidino. 

 

14. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 11 eller krav 13, 

hvori R6 og R8 hver er metyl; og/eller R1 og R3 hver er hydrogen. 20 

 

15. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 11 til 14, hvori 

forbindelsen med formelen VIII er 2-(3,5-dimetyl-4-(2-

morfolinetoksy)fenyl)kinazolin-4(3H)-on eller et solvat, hydrat, en tautomer, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt  derav. 25 
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