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Patentkrav 

1. Fremgangsmåte for fremstilling av forbindelser av formel (I) 

 

hvor Ring A og Ring B er en av de følgende: 

(1) Ring A er en eventuelt substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring og 5 

ring B er en eventuelt substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring, en 

eventuelt substituert umettet kondensert heterocyklisk ring eller en eventuelt 

substituert benzenring eller 

(2) Ring A er en eventuelt substituert benzenring og Ring B er en eventuelt 

substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring eler en eventuelt substituert 10 

umettet kondensert heterobicyklisk ring hvor Y er bundet til den heterocykliske ring 

av den kondenserte heterobicykliske ring eller 

(3) Ring A er en eventuelt substituert umettet kondensert heterobicyklisk ring 

hvor sukkerenheten X-(sukker) og enheten –Y-(Ring B) begge er den samme 

heterocykliske ring av den kondenserte heterobicykliske ring og Ring B er en 15 

eventuelt substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring, en eventuelt 

substituert umettet kondensert heterobicyklisk ring eller en eventuelt substituert 

benzenring; 

X er et karbonatom; 

Y er –(CH2)n-; hvor n er 1 eller 2; 20 

forutsatt at i Ring A er X en del av en umettet binding; 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt eller solvat derav; omfattende 

 

å omsette en forbindelse av formel (X) hvor Qo er brom eller jod med et kompleks 

av di(C1-4 alkyl)magnesium med litiumklorid eller et kompleks av C1-4 alkyl 25 

magnesiumklorid med litiumklorid eller et kompleks av C1-4 alkyl magnesiumbromid 

med litiumklorid; i et organisk oppløsningsmiddel eller en blanding derav; ved en 

temperatur i området fra omgivelsestemperatur til -78˚C; for å gi den tilsvarende 

forbindelse av formel (XI), hvor Q1 er den tilsvarende MgCl eller MgBr; 
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2 

 

omsette forbindelsen av formel (XI) med en forbindelse av formel (XII); hvor Z er 

en oksygen-beskyttende gruppe valgt fra gruppen bestående av acetyl og pivaloyl; 

i et organisk oppløsningsmiddel eller blanding derav; ved en temperatur i området 

fra omgivelsestemperatur til 5 

-78˚C; for å gi den tilsvarende forbindelse av formel (XIII); 

 

omsette forbindelsen av formel (XIII) med en Lewis-syre ved nærvær av et 

trialkylsilan; i et organisk oppløsningsmiddel eller blanding derav; ved en 

temperatur i området fra 0˚C til tilbakeløp; for å gi den tilsvarende forbindelse av 10 

formel (XIV); 

 

avbeskytte forbindelsen av formel (XIV) for å gi den tilsvarende forbindelse av 

formel (I). 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor 15 

X er et karbonatom; 

Ring A er valgt fra gruppen bestående av 4-metylfenyl og 4-klorfenyl; 

Y er –CH2- og er bundet ved 3-posisjonen av Ring A og 

Ring B er valgt fra gruppen bestående av 2-(5-(4-fluorfenyl)-tienyl) og 2-(5-(6-

fluoro-pyrid-3-yl)-tienyl). 20 

 

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor forbindelsen av formel (X) omsettes med 

et kompleks av di(C1-4 alkyl)magnesium med litiumklorid og hvor komplekset av 

di(C1-4 alkyl)magnesium med litiumklorid er et kompleks av di(sec-
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butyl)magnesium med litiumklorid, for å gi den tilsvarende forbindelse av formel 

(XI) hvor Q1 er MgCl. 

 

4. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (I-S) 

 5 

eller solvat derav, omfattende 

 

å omsette en forbindelse av formel (X-S) hvor Q0 er brom eller jod, med et 

kompleks av di(C1-4 alkyl)magnesium med litiumklorid eller kompleks av C1-4 alkyl 

magnesiumklorid med litiumklorid eller et kompleks av C1-4 alkyl magnesiumbromid 10 

med litiumklorid; i et organisk oppløsningsmiddel eller blanding derav, ved en 

temperatur i området fra omgivelsestemperatur til -78˚C, for å gi den tilsvarende 

forbindelse av formel (XI-S), hvor Q1 er det tilsvarende MgCl eller MgBr; 

 

omsette forbindelsen av formel (XI-S) med en forbindelse av formel (XII-S), hvor Z 15 

er en oksygen-beskyttende gruppe valgt fra gruppen bestående av acetyl og 

pivaloyl; i et organisk oppløsningsmiddel eller blanding derav; ved en temperatur i 

området fra omgivelsestemperatur til  

-78˚C; for å gi den tilsvarende forbindelse av formel (XIII-S); 
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omsette forbindelsen av formel (XIII-S) med en Lewis-syre ved nærvær av en 

silan-reagens i et organisk oppløsningsmiddel eller blanding derav ved en 

temperatur i området fra 0˚C til tilbakeløp for å gi den tilsvarende forbindelsen av 

formel (XIV-S) 5 

 

avbeskytte forbindelsen av formel (XIV-S) for å gi den tilsvarende forbindelse av 

formel (I-S). 

5. Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor komplekset av di(C1-4 alkyl)magnesium 

med litiumklorid eller komplekset av C1-4 alkyl magnesiumklorid med litiumklorid 10 

eller komplekset av C1-4 alkyl magnesiumbromid med litiumklorid er til stede i en 

mengde i området fra 1,0 til 1,5 molarekvivalenter. 

 

6. Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor forbindelsen av formel (X-S) omsettes 

med et kompleks av di(C1-4 alkyl)magnesium med litiumklorid og hvor komplekset 15 

av di(C1-4 alkyl)magnesium med litiumklorid er et kompleks av di(sec-

butyl)magnesium med litiumklorid, for å gi den tilsvarende forbindelsen av formel 

(XI-S) hvor Q1 er MgCl. 

 

7. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor komplekset av di(sec-butyl)magnesium 20 

med litiumklorid er til stede i en mengde i området fra 1,0 til 1,5 molarekvivalenter. 

 

8. Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor Z er acetyl. 

 

9. Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor forbindelsen av formel (XII-S) er til 25 

stede i en mengde i området fra 1,0 til 2,0 molarekvivalenter. 

 

10. Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor, når forbindelsen av formel (XI-S) er 

nådd med forbindelsen av formel (XII-S), tilsettes forbindelsen av formel (XI-S) til 
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en blanding av forbindelsen av formel (XII-S) i et organisk oppløsningsmiddel eller 

blanding derav. 

 

11. Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor Lewis-syren er valgt fra gruppen 

bestående av BF3•OEt2, BF3•THF, aluminiumklorid, sinkklorid og jernklorid og hvor 5 

silanet er valgt fra gruppen bestående av trietylsilan, triisopropylsilan og 

tetrametyldisiloksan. 

 

12. Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor Lewis-syren er aluminiumklorid og hvor 

aluminiumkloridet er til stede i en mengde i området fra 0,5 til 2,5 10 

molarekvivalenter. 

 

13. Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor silanreagensen er tetrametyldisiloksan 

og hvor tetrametylsiloksanet er til stede i en mengde fra 1,0 til 2,5 

molarekvivalenter. 15 

 

14. Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor Lewis-syren er aluminiumklorid; hvor 

silanreagensen er tetrametyldisiloksan og hvor molarforholdet mellom 

aluminiumklorid og tetrametyldisiloksan er 1:1,25. 
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