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1. Fremgangsmåte for separering av enantiomerer av triazinderivater med formel (I) 

nedenfor:  5 

 

hvor: 

 

R1, R2, R3 og R4 er valgt uavhengig av hverandre fra de følgende grupper: 

- H; 10 

- (C1-C20)alkyl, eventuelt substituert med halogen, (C1-C5)alkyl, (C1-C5)-

alkoksy eller (C3-C8)cykloalkyl; 

- (C2-C20)alkylen, eventuelt substituert med halogen, (C1-C5)alkyl eller 

(C1-C5)alkoksy; 

- (C2-C20)alkyn, eventuelt substituert med halogen, (C1-C5)alkyl eller (C1-C5)-15 

alkoksy; 

- (C3-C8)cykloalkyl, eventuelt substituert med (C1-C5)alkyl eller (C1-C5)-

alkoksy; 

- (C3-C8)heterocykloalkyl som bærer ett eller flere heteroatomer valgt fra N, O 

og S og eventuelt er substituert med (C1-C5)alkyl eller (C1-C5)alkoksy; 20 

- (C6-C14)arylalkyl(C1-C20), eventuelt substituert med amino, hydroksyl, tio, 

halogen, (C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, 

(C6-C14)aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, 

karboksyl, karboksymetyl eller karboksyetyl; 

- (C6-C14)aryl som eventuelt er substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, 25 

(C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)-

aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, 

karboksymetyl eller karboksyetyl; eller 

- (C5-C13)heteroaryl som bærer ett eller flere heteroatomer valgt fra N, O og S 

og eventuelt er substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, (C1-C5)alkyl, 30 

(C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)aryloksy, 

(C6-C14)arylalkoksy (C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, karboksymetyl 

eller karboksyetyl; 

NO/EP2646422

fui
Rektangel



2 
 

 

R1 og R2 på den ene siden, og R3 og R4 på den annen siden, danner eventuelt, sammen 

med det nitrogenatomet til hvilket de er knyttet, en n-leddet ring (n mellom 3 og 8), 

eventuelt omfattende ett eller flere heteroatomer valgt fra N, O og S og er eventuelt 

substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, (C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, 5 

(C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy (C1- 

C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, karboksymetyl eller karboksyetyl; 

R5 er valgt fra følgende grupper: 

 

- (C1-C20)alkyl, eventuelt substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, 10 

(C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)-

aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, 

karboksymetyl eller karboksyetyl; 

- (C2-C20)alkylen, eventuelt substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, 

(C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)-15 

aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, 

karboksymetyl eller karboksyetyl; 

- (C2-C20)alkyn, eventuelt substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, 

(C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)-

aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, 20 

karboksymetyl eller karboksyetyl; 

- (C3-C8)cykloalkyl, eventuelt substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, 

(C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5 alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)-

aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, 

karboksymetyl eller karboksyetyl; 25 

- (C3-C8)heterocykloalkyl som bærer ett eller flere heteroatomer valgt fra N, O 

og S og eventuelt er substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, (C1-C5)-

alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)aryloksy, 

(C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, karboksymetyl 

eller karboksyetyl; 30 

- (C6-C14)aryl som eventuelt er substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, 

(C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)-

aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, 

karboksymetyl eller karboksyetyl; 

- (C5-C13)heteroaryl som bærer ett eller flere heteroatomer valgt fra N, O og S 35 

og eventuelt er substituert med amino, hydroksyl, tio, halogen, (C1-C5)alkyl, 

(C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, (C6-C14)aryloksy, 
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(C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, karboksyl, karboksymetyl 

eller karboksyetyl; 

- (C6-C14)arylalkyl(C1-C5), eventuelt substituert med amino, hydroksyl, tio, 

halogen, (C1-C5)alkyl, (C1-C5)alkoksy, (C1-C5)alkyltio, (C1-C5)alkylamino, 

(C6-C14)aryloksy, (C6-C14)arylalkoksy(C1-C5), cyano, trifluormetyl, 5 

karboksyl, karboksymetyl eller karboksyetyl, 

 

eller et salt derav, 

omfatter følgende trinn: 

 10 

- trinn 1: dannelse av et diastereoisomert tartratsalt av triazinderivatet ved 

omsetning av et salt av triazinderivatet med en enkelt enantiomer av vinsyre, 

- trinn 2: separering av begge diastereoisomerer av tartratsaltet, 

- trinn 3: transformering av minst én isolert diastereoisomer av tartratsaltet til et 

annet salt, og 15 

- trinn 4: gjenvinning av triazinsaltet oppnådd i trinn 3. 

 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, karakterisert ved at minst én av R3 og R4 er et 

hydrogenatom, i særdeleshet er R3 og R4 begge hydrogenatomer. 

  20 

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller 2, karakterisert ved at R1 og R2 uavhengig av 

hverandre representerer C1- til C3-alkylgrupper, fortrinnsvis metyl. 

  

4. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert ved 

at forbindelsen med formel (I) er i form av et salt, spesielt hydrokloridsalt. 25 

  

5. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert ved 

at triazinderivatet med formel (I) er valgt blant: 

 

2-amino-3,6-dihydro-4-dimetylamino-6-metyl-1,3,5-triazin, 30 

2-amino-6-cykloheksyl-3,6-dihydro-4-dimetylamino-1,3,5-triazin, 

og et salt derav. 

 

6. Fremgangsmåte ifølge krav 4, karakterisert ved at triazinderivatet er 2-amino-3,6-

dihydro-4-dimetylamino-6-metyl-1,3,5-triazin-hydroklorid. 35 
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7. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, karakterisert ved at en 

base er til stede i reaksjonsmediet. 

  

8. Fremgangsmåte ifølge krav 7, karakterisert ved at basen er trietylamin. 

  5 

9. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert ved 

at trinn 1 blir utført ved omsetning av et derivat med formel (I) med L-(+)-vinsyre. 

  

10. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert ved 

at trinn 1 er utført i et løsningsmiddel og at løsningsmidlet i trinn 1 fortrinnsvis er 10 

metanol. 

  

11. Fremgangsmåte i henhold til hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert 

ved at trinn 2 utføres ved filtrering eller ved sentrifugering. 

  15 

12. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert ved 

at trinn 3 er utført i et løsningsmiddel og at løsningsmidlet i trinn 3 fortrinnsvis er 

etanol. 

  

13. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, karakterisert ved 20 

at trinn 3 er utført i et løsningsmiddel og at løsningsmidlet i trinn 3 er aceton. 
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