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Patentkrav 

1. Fremgangsmåte for å fremstille en forbindelse med formel 6a: 

 

hvor 

R er H, C1-6-alifatisk forbindelse, aryl, aralkyl, heteroaryl, cykloalkyl eller 5 

heterocykloalkyl; 

R1 er uavhengig valgt fra -RJ, -ORJ, -N(RJ)2, -NO2, halogen, -CN, -C1-4-halogen-

alkyl, -C1-4-halogenalkoksy, -C(O)N(RJ)2, -NRJC(O)RJ, -SORJ, -SO2R
J, -SO2N(RJ)2, 

-NRJSO2R
J, -CORJ, -CO2R

J, -NRJSO2N(RJ)2, -COCORJ; 

RJ er hydrogen eller C1-6-alifatisk forbindelse; 10 

o er et heltall fra og med 0 til og med 3; og 

p er et heltall fra og med 0 til og med 5; 

omfattende trinnene å: 

ib) tilveiebringe forbindelse 2a og forbindelse 3a, 

 15 

hvor 
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R1 er uavhengig valgt fra -RJ, -ORJ, -N(RJ)2, -NO2, halogen, -CN, -C1-4-halogen-

alkyl, -C1-4-halogenalkoksy, -C(O)N(RJ)2, -NRJC(O)RJ, -SORJ, -SO2R
J, -SO2N(RJ)2, 

-NRJSO2R
J, -CORJ, -CO2R

J, -NRJSO2N(RJ)2, -COCORJ; 

RJ er hydrogen eller C1-6-alifatisk forbindelse; 

o er et heltall fra og med 0 til og med 4; og 5 

p er et heltall fra og med 0 til og med 5; 

iib) krysskoble forbindelse 2a og forbindelse 3a i en tofaset blanding omfattende 

vann, et første organisk løsemiddel, en første base og en overgangsmetall-

katalysator for å danne forbindelse 4a, 

 10 

hvor R1, o og p har betydningene angitt for forbindelsene 2a og 3a ovenfor; 

iiib) oksidere forbindelse 4a for å danne forbindelse 5a, 

 

hvor R1, o og p har betydningene angitt for forbindelsene 2a og 3a ovenfor; 

ivb) tilføye en amingruppe i 6-posisjon av pyridylenheten for å danne forbindelse 15 

6a, 
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hvor amineringsreaksjonen utføres i nærvær av en sulfonylforbindelse, hvor 

R er H, C1-6-alifatisk forbindelse, aryl, aralkyl, heteroaryl, cykloalkyl eller 

heterocykloalkyl; og 

R1, o og p har betydningene angitt for forbindelsene 2a og 3a ovenfor. 5 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor det første organiske løsemiddel er et 

aprotisk løsemiddel. 

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor det første organiske løsemiddel er 

toluen. 

4. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor det første organiske løsemiddel er et 10 

protisk løsemiddel. 

5. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor den første base er en uorganisk base. 

6. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor den første base er kaliumkarbonat. 

7. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor overgangsmetallkatalysatoren er en 

palladium-basert katalysator. 15 

8. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor den palladium-baserte katalysator er 

Pd(dppf)Cl2. 

9. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor krysskoblingsreaksjonen utføres ved 

mellom 60°C og 100°C. 

10. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor oksidasjonsreaksjonen uføres ved bruk 20 

av et peroksid. 
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11. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor oksidasjonsreaksjonen utføres ved bruk 

av pereddiksyre. 

12. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor oksidasjonsreaksjonen utføres i nærvær 

av et anhydrid. 

13. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor oksidasjonsreaksjonen utføres i nærvær 5 

av ftalsyreanhydrid. 

14. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor oksidasjonsreaksjonen utføres ved 

mellom 25°C og 65°C. 

15. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor amineringsreaksjonen utføres i nærvær 

av metansulfonsyreanhydrid. 10 


