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Patentkrav
1. Fremgangsmate omfattende 8 omsette en forbindelse representert ved den
fglgende formel (1)

R1

A—X Y
2
R (1)

hvor, i formel (1),

R’ representerer et hydrogenatom eller halogenatom;

R? representerer et hydrogenatom, en cyanogruppe, en nitrogruppe, et halogen-
atom, en formylgruppe eller en halometylgruppe;

A representerer et hydrogenatom, en C, til C; alkylgruppe, en C, til C, cyklo-
alkylgruppe, en fenylgruppe, et fluoratom (kun ndr X er en binding), eller en
beskyttende gruppe for en hydroksylgruppe (kun nar X er et oksygenatom,

A kan veere substituert med 1 til 3 substituenter, hvor slike substituenter innbefat-
ter en gruppe valgt fra gruppen bestdende av et halogenatom, en C, til C, alkyl-
gruppe, en C, til C, alkoksygruppe, en C, til C, alkyltiogruppe, en C, til C_ cyklo-
alkylgruppe, en fenylgruppe, en fenoksygruppe og en pyridylgruppe;

X representerer en binding (kun nar A er en fenylgruppe eller et fluoratom), eller
et oksygenatom; og Y representerer en utggende gruppe),

og en forbindelse representert av den fglgende formel (2)

H_ s

T Y, R® @

N
R4

hvor i formel (2),

H representerer et hydrogenatom;
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R’ representerer en -COOR™ eller -COR3b;
R* representerer et hydrogenatom, en C, til C, alkylgruppe eller en estertype
beskyttende gruppe av en karboksylgruppe;

R representerer en amidtype beskyttende gruppe for en karboksylgruppe, hvor

den beskyttende gruppen danner et amid med en sidestdende karbonylgruppe;
og
R’ representerer et hydrogenatom, et halogenatom, eller C, til C, alkyl;

ved naerveaer av

(i) en palladiumforbindelse,

(i) en ligand som er i stand til 8 koordinere palladiumforbindelsen eller et salt
derav,

(iii) en base,

(iv) en C, til C,, karboksylsyre eller et salt derav

(v) minst ett additiv valgt fra gruppen bestdende av kobber, sglv, og salter

derav, samt komplekser derav;

for 8 danne et fenyl-substituert heterocyklisk derivat representert av den folgende
formel (3)

hvor i formel (3),
definisjonen av A, X, R' og R2 er den samme som definert i formel (1), og den for

R’ og R* er den samme som i formel (2).

2. Fremgangsmate for fremstilling ifslge krav 1, hvor A er en C, til C, alkyl-

gruppe; eller i én utfgrelsesform hvor A er en isobutylgruppe.

3. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 2, hvor X er

et oksygenatom.
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4, Fremgangsmate for fremstilling ifslge ethvert av kravene 1 til 3, hvor R er

et hydrogenatom.

5. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 4, hvor R er

en cyanogruppe.

6. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 5, hvor Y re-
presenterer et halogenatom, -OCO,-(C; til C4 alkylgruppe), -~OCO,-(fenylgruppe),
-0S0,-(C, til C, alkylgruppe), -OSO,-(fenylgruppe), eller en diazoniumgruppe,

og,iY, kan C, til C, alkylgruppen veere substituert med 1 til 3 halogenatomer, og

fenylgruppen kan veare substituert med 1 til 5 eventuelle substituenter valgt fra

halogenatomer og C, til C, alkylgrupper.

7. Fremgangsmate for fremstilling ifslge ethvert av kravene 1 til 6, hvor R er

coor™ og R er en C, til C, alkylgruppe.

8. Fremgangsmate for fremstilling ifslge ethvert av kravene 1 til 6, hvor R" er

en metylgruppe.

9. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 8, hvor pal-
ladiumforbindelsen er nullvalent palladium, eller et salt av monovalent eller diva-
lent palladium; eller i én utfgrelsesform hvor palladiumforbindelsen er palladium
(II) acetat (Pd(OAc),), palladium(II) propionat (Pd(O(C=0)CH,CH,),), palladium
(II) 2-metylpropanoat(Pd(O(C=0)CH(CH,),),), palladium(Il) pivalat (Pd(OPiv),),
palladium(II) klorid (PdCIz), palladium(II) bromid (PdBrz) eller palladium(0); eller
i en annen utfgrelsesform hvor palladiumforbindelsen er palladium(II) 2-
metylpropanoat (Pd(O(C=0)CH(CH,),),), palladium(Il) pivalat (Pd(OPiv),), pal-
ladium(II) klorid (PdCIz), palladium(II) bromid (PdBrz) eller palladium(0).

10. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 9, hvor lig-

anden er en fosfin-type ligand.

11. Fremgangsmate for fremstilling ifglge krav 10, hvor fosfintype liganden er

en fosfintype ligand representert av RSP(RG)R7 (R5 og R® er hver uavhengig en C,
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til C, alkylgruppe eller en alicyklisk hydrokarbongruppe hvor antallet hydrogenato-

mer bundet til hvert karbonatom av R’ og R® som binder til et fosforatom er 0 eller
1. R  eren C, til C; alkylgruppe, en alicyklisk hydrokarbongruppe, en C_ til C,,

arylgruppe eller en heteroarylgruppe); eller i en utfgrelsesform hvor fosfin-type
liganden er tri(tert-butyl)fosfin, di(tert-butyl)metylfosfin, tert-butyl-
dicykloheksylfosfin, di(tert-butyl)cykloheksylfosfin eller tri(cykloheksyl)fosfin.

12. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 11, hvor ba-
sen er et hydroksid av et alkalimetall eller et Gruppe 2 element, et fluorid av et
alkalimetall, et fosfat av et alkalimetall eller et karbonat eller et hydrogenkarbonat
av et alkalimetall eller et Gruppe 2 element; eller i én utfgrelsesform hvor basen er
kaliumkarbonat, kaliumhydrogenkarbonat, natriumkarbonat eller natriumhydrogen-

karbonat.

13. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 12, hvor

karbonatomet av karboksylgruppen ved a-posisjonen i C, til C,  karboksyl-

syren ikke er karbonatomet pa den aromatiske ringen og antallet hydrogenatomer

bundet til karbonatomet av karboksylgruppen ved a-posisjonen er 0 eller 1.

14. Fremgangsmate for fremstilling ifglge krav 13, hvor C, til C,, karboksylsyren

inneholder en karboksylgruppe og bestar kun av karbonatomer og hydrogen-
atomer som konstituente atomer bortsett fra for karboksylgruppen; eller i én ut-

forelsesform hvor C, til C,, karboksylsyren er 2-metylpropansyre eller pivalinsyre.

15. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 14, hvor et

divalent palladiumsalt av C, til C,, karboksylsyren anvendes i stedet for a bruke
(i) palladiumforbindelsen og (iv) C, til C,; karboksylsyren og et salt derav uav-

hengig.

16. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 14, hvor et

monovalent kobbersalt eller et monovalent sglvsalt av C, til C,; karboksylsyren
anvendes i stedet for & bruke (iv) C, til C,, karboksylsyren eller et salt derav og

(v) additivet uavhengig.
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17. Fremgangsmate for fremstilling ifglge ethvert av kravene 1 til 15, hvor
additivet er nullvalent kobber eller et salt av monovalent kobber; eller i
én utfgrelsesform hvor additivet er minst ett additiv valgt fra gruppen be-
stdende av kobber(I) oksid, kobber(I) fluorid, kobber(I) klorid, kobber(I)
bromid, kobber(I) jodid, kobber(I) format, kobber(I) acetat, kobber(I)pro-
pionat, kobber(I) 2-metylpropanoat, kobber(I) 2-etylbutanoat, kobber(I) 2-
metylbutanoat, kobber(I) 2-metylpentanoat, kobber(I) 2-metylheksanoat, kob-
ber(I) 2-metylheptanoat, kobber(I) 2,2-dimetylbutanoat, kobber(I) 2,3-
dimetylbutanoat, kobber(I) 2,2-dimetylpentanoat, kobber(I) 2,3,3-trimetyl-
butanoat, kobber(I) 2-etylheksanoat, kobber(I) 2,2-dietylbutanoat, kobber(I)
2,2,4-trimetylpentanoat, kobber(I) 2-metyloktanoat, kobber(I) 2-metyl-
undecanoat, kobber(I) 2-metylnonanoat, kobber(I) pivalat, kobber(I) cyklopro-
panoat, kobber(I) 2,2,3,3-tetrametylcyklopropanoat, kobber(I) cyklopentanoat og
kobber(I) 1-adamantankarboksylat.

18. Fremgangsmate for fremstilling ifslge ethvert av kravene 1 til 16, hvor addi-
tivet er nullvalent sglv eller et salt av monovalent sglv; eller i én utfgrelses-
form hvor additivet er minst ett additiv valgt fra gruppen bestdende av
s@lv(l) oksid, sglv(I) fluorid, sglv(I) klorid, sglv(I) bromid, sglv(l) jodid, sglv(I)
format, sglv (I) acetat, sglv(I) propionat, sglv(l) 2-metylpropanoat, sglv(I) 2-
etylbutanoat, sglv(I) 2-metylbutanoat, sglv(l) 2-metylpentanoat, sglv(I) 2-
metylheksanoat, sglv(I) 2-metylheptanoat, sglv(l) 2,2-dimetyl-butanoat, sglv(I)
2,3-dimetylbutanoat, sglv(l) 2,2-dimetylpentanoat, sglv(I) 2,3,3-trimetyl-
butanoat, saglv(I) 2-etylheksanoat, sglv(I) 2,2-dietylbutanoat, sglv(l) 2,2,4-
trimetylpentanoat, sglv(I) 2-metyloktanoat, sglv(l) 2-metyl-undekanoat, sglv(Il)
2-metylnonanoat, sglv(I) pivalat, sglv(l) cyklopropanoat, salv(I) 2,2,3,3-
tetrametylcyklopropanoat, sglv(I) cyklopentanoat og sglv(l) 1-adamantan-

karboksylat.



