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EP2707363 

Patentkrav 

1. En fremgangsmåte for fremstilling av benzyl[(3aS,4R,6S,6aR)-6-hydroksy-2,2-

dimetyltetrahydro-3aH-cyklopenta[d][1,3]dioksol-4-yl]karbamat (VI), 5 

omfattende trinnene 

(a) å blande en forbindelse med formel (III), 

med 0,5 til 0,8 ekvivalenter av en enantiomert ren, beskyttet aminosyre valgt fra 10 

L-Boc-fenylalanin eller L-Boc-leucin for å danne et diastereoisomert salt; 

(b) krystallisering av nevnte salt for å gi et beskyttet amino-syresalt av en 

forbindelse med formel (IV), 

(c) å behandle det beskyttede aminosyresaltet av forbindelsen med formel (IV) 15 

med en syre; og 

(d) omsetning av produktet fra c) med benzylklorformiat i nærvær av en egnet 

base, så som kaliumkarbonat. 

2. Fremgangsmåte som angitt i krav 1, hvor løsningsmidlet i trinn (a) er valgt fra20 

alifatiske alkoholer, alifatiske estere, alifatiske ketoner, aromatiske løsningsmidler og 

blandinger derav. 
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3. Fremgangsmåte ifølge krav 2, hvor løsningsmidlet i trinn (a) er en blanding av iso-

propanol og toluen. 

  

4. Fremgangsmåte ifølge krav 2, hvor løsningsmidlet i trinn (a) er iso-propanol. 

  5 

5. Fremgangsmåte ifølge krav 2, hvor løsningsmidlet i trinn (a) er en blanding av 

metyl-iso-butylketon og toluen. 

  

6. Fremgangsmåte ifølge krav 2, hvor løsningsmidlet i trinn (a) er metyl-iso-

butylketon. 10 

  

7. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-6, hvor de enantiomert rene, 

beskyttede aminosyrene er L-Boc-fenylalanin. 

  

8. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-6, hvor den enantiomert rene, 15 

beskyttede aminosyre er L-Boc-leucin. 

  

9. Den mellomliggende forbindelsen (3aS,4R,6S,6aR)-6-hydroksy-2,2-

dimetyltetrahydro-3aH-cyklopenta[d][1,3]dioksol-4-aminium(2S)-2-[(tert-

butoksykarbonyl)amino]-3-fenylpropanoat (Va),  20 

 

10. Den mellomliggende forbindelsen (3aS,4R,6S,6aR)-6-hydroksy-2,2-

dimetyltetrahydro-3aH-cyklopenta[d][1,3]dioksol-4-aminium(2-S)-2-[(tert-

butoksykarbonyl)amino]-4-metylpentanoat (Vb), 

 25 
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