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Patentkrav

1. Fremgangsmate for & danne en forbindelse med formelen (V):
NH

N

S
s
R “HX

v}
omfattende fglgende trinn:
Trinn A: & bringe en forbindelse med formelen (I) i kontakt med et Igsemiddel og
en base, og & bringe den resulterende blandingen i kontakt med en forbindelse

med formelen (II), slik at en forbindelse med formelen (III) frembringes:

O
CHs Ry
SN o) N
P r AL -OCHs P
NT R Z N N" Ry

n {n (i

Trinn B: & bringe en forbindelse med formelen (III) i kontakt med tiourea i en
reaksjonsblanding omfattende et lgsemiddel og et oksideringsmiddel, slik at en
forbindelse med formelen (V) frembringes;

hvori R; er et syklisk eller asyklisk, forgrenet eller linezert C;-C;-alkyl, som
eventuelt kan substitueres én eller flere ganger med deuterium, halogen eller Cs-
Cs-sykloalkyl; og

hvori R, er valgt fra (1) hydrogen, (2) fluor, klor, (3) eventuelt substituert metyl,
hvori substituentene er uavhengig valgt fra én eller flere, foretrukket én til tre av
falgende enheter: deuterium, fluor, klor, dimetylamino; og

hvori X er valgt fra gruppen bestdende av halid, karboksylat og sulfonat.

2. Fremgangsmate for 8 danne en forbindelse med formelen (X):
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N
r1|\1ﬁ§(j>'NH2
N= o ©
o

R
=
»
N7 TRy
X
omfattende

& danne en forbindelse med formelen (V) ifslge fremgangsmaten i krav 1 og
ytterligere omfattende fglgende trinn:

Trinn C: & bringe en forbindelse med formelen (V) i kontakt med en forbindelse
med formelen (VII) i en reaksjonsblanding omfattende et Igsemiddel og en base,

slik at en forbindelse med formelen (VIII) frembringes:

R
NH, HN
N= N={ O
S 5
[ I
i “HX Re
® i [
NT R, R3/U\R4 N R,
V) vy (villy

Trinn D: 8 bringe en forbindelse med formelen (VIII) i kontakt med forbindelsen
med formelen (IX) i en reaksjonsblanding omfattende et Igsemiddel, slik at en

forbindelse med formelen (X) frembringes:
N
Fol

(1X)

hvori R; R, og X er som definert i krav 1;

hvori R; og R4 er uavhengig valgt fra gruppen bestaende av halogen, heteroaryl,
alkoksy og aryloksy;

hvori heteroaryl-, alkoksy- og aryloksyenhetene av R; og R; eventuelt er

uavhengig substituert én eller flere ganger med alkyl, alkoksy, halogen og nitro.

3. Fremgangsmaten ifglge krav 1 eller krav 2, hvori Igsemiddelet i trinn A
omfatter ett eller flere Igsemidler valgt fra aromatiske Igsemidler, alifatiske
Igsemidler, halogenerte lgsemidler, polare aprotiske Igsemidler og eteriske

lgsemidler.
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4. Fremgangsmaten ifglge krav 3, hvori Igsemiddelet i trinn A omfatter
tetrahydrofuran.

5. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori
Igsemiddelet i trinn B, C og D uavhengig omfatter ett eller flere lgsemidler valgt
fra aromatiske Igsemidler, alifatiske Igsemidler, halogenerte Igsemidler, eteriske

Igsemidler, polare aprotiske Igsemidler, vann og alkohollgsemidler.

6. Fremgangsmaten ifglge krav 5,
(i) hvori Igsemiddelet i trinn B omfatter toulen og etanol; eller
(ii) hvori Igsemiddelet i trinn C omfatter tetrahydrofuran, eller

(iii) hvori lgsemiddelet i trinn D omfatter tetrahydrofuran og vann.

7. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori

basen i trinn A er litiumdiisopropylamid.

8. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av de foregaende kravene, hvori
basen i trinn C et amin.

9. Fremgangsmaten ifglge krav 8, hvori basen i trinn C er pyridin.

10. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori

oksideringsmiddelet i trinn B er en elektrofil halogenreagens.

11. Fremgangsmaten ifglge krav 10, hvori oksideringsmiddelet i trinn B er N-

bromsuksinimid.

12. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori
Igsemiddelet i trinn A omfatter tetrahydrofuran, basen i trinn A er
litiumdiisopropylamid, lgsemiddelet i trinn B omfatter tuolen og etanol,
oksideringsmiddelet i trinn B er N-bromsuksinimid, Igsemiddelet i trinn C
omfatter tetrahydrofuran, basen i trinn C er pyridin, og Igsemiddelet i trinn D

omfatter tetrahydrofuran og vann.

13. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori

R; er
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;f CF;
HiC s

»

R, er metyl, R3 er fenoksy, R, er klor, og X er brom.

14. Fremgangsmate for @ danne forbindelsen med formelen (10):

N
HN NH,
N::< o O
S
Hy ey
I =
N/ CF3
HyC CHj
(10}

omfattende fglgende trinn:
Trinn A: & bringe forbindelsen med formelen (1) i kontakt med et Igsemiddel og
en base, og 8 bringe den resulterende blandingen i kontakt med forbindelsen

med formelen (2), slik at forbindelsen med formelen (3) frembringes:

0
CH; HsC
= 0 =
I AN s H3C)J\r|\J’OCH3 | g
H,C CHj CHs H;C CHs
(1 @ 3)

Trinn B: 8 bringe forbindelsen med formelen (3) i kontakt med tiourea i en
reaksjonsblanding omfattende et Igsemiddel og et oksideringsmiddel, slik at

forbindelsen med formelen (5) frembringes:

Trinn C: 8 bringe forbindelsen med formelen (5) i kontakt med forbindelsen med
formelen (7) i en reaksjonsblanding omfattende et Igsemiddel og en base, slik at

forbindelsen med formelen (8) frembringes:
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e
A,
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HyC CH,
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Trinn D: & bringe forbindelsen med formelen (8) i kontakt med forbindelsen med

formelen (IX) i en reaksjonsblanding omfattende et

forbindelsen med formelen (10) frembringes:

(8
! N

(1X)

15. Forbindelsen ifglge formelen (1):

CH,

A
I __CF;

N
HsC CHs

(1)

Igsemiddel,

slik at
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