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Patentkrav 

 

1. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse med formel (I)  

 

omfattende trinnene med  5 

a) å reagere en forbindelse med formel (II) med et silylerings- eller et 

acyleringsmiddel for å fremstille en forbindelse med formel (III), hvori P1 er en 

beskyttende gruppe valgt fra R2-Si-R3R4, eller R1CO-, R1 er en gruppe valgt fra 

C1-6alkyl eller C3-6sykloalkyl, der hver gruppe eventuelt er substituert med én 

eller flere substituenter uavhengig valgt fra fluor eller C1-4alkyl; R2, R3 og R4 er 10 

hver uavhengig en gruppe valgt fra C1-6alkyl eller fenyl, der hver gruppe 

eventuelt er substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra fluor 

eller C1-4alkyl;  

 

b) halogenering eller sulfinylering av forbindelsen med formel (III) for å 15 

fremstille en forbindelse med formel (IV) ; hvori X er halo eller -SO-R5, og R5 er 

en gruppe valgt fra C6-10aryl eller heteroaryl, der hver gruppe eventuelt er 

substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra klor eller C1-

4alkyl;  

 20 
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c) dehalogenering eller desulfinylering av forbindelsen med formel (IV) for å 

fremstille en forbindelse med formel (V); og  

 

d) å reagere forbindelsen med formel (IV) med et reduksjonsmiddel for å 

fremstille forbindelsen med formel (I), og der C6-10-aryl er ment å inkludere også 5 

delvis hydrogenerte derivater. 

   

2. Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvori trinn (b) er en sulfinylering, og 

sulfinyleringen utføres ved å reagere forbindelsen med formel (III) med en base 

og med en sulfinyleringsreagens. 10 

   

3. Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller 2, hvori trinn (b) er en sulfinylering, og 

sulfinyleringsreagensen er metyl 2-pyridinsulfinat, metylbenzensulfinat, metyl 4-

metyl-benzenesufinat, metyl 4-klor-benzensulfinat. 

   15 

4. Fremgangsmåten ifølge krav 2 eller 3, hvori basen anvendt i 

sulfinyleringstrinnet er valgt fra gruppen omfattende kaliumhydrid, 

kaliumterbutylat, natriumhydrid, natriumterbutylat og en blanding derav. 

   

5. Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvori trinn (b) er en halogenering, og 20 

halogeneringen utføres ved å reagere forbindelsen med formel (III) med en 

halogeneringsreagens. 

   

6. Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller 5, hvori trinn (b) er en brominering, og 

bromineringsreagensen er valgt fra gruppen omfattende kobber(II)bromid, brom 25 

og pyridinbrominperbromin. 

   

7. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 4, hvori 

desulfinyleringstrinnet utføres med varme, eventuelt i nærvær av kobbersulfat. 

   30 

8. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1, 5-6, hvori 

dehalogeneringstrinnet utføres i nærvær av en base. 
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9. Fremgangsmåten ifølge krav 8, hvori basen er valgt fra gruppen omfattende 

imidazol, kollidin, 2,6-lutidin, trietylamin eller 1,8-diazabisyklo[5.4.0]undec-7-

en. 

   5 

10. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 9, hvori trinn (c) 

utføres ved å anvende et reduksjonsmiddel valgt fra gruppen av 

metallhydridforbindelser. 

   

11. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 10, hvori trinn (c) 10 

utføres ved å anvende et reduksjonsmiddel valgt fra gruppen omfattende 

NaBH4/CeCl3, LiAlH4, NaBH4, NaBH(OAc)3 og ZnBH4. 

   

12. Fremgangsmåte ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 11, hvori 

silyleringsmiddelet er valgt fra gruppen omfattende C1-6alkylsilylklorid, C1-15 

6alkylsilyltriflat, fenylsilylklorid, fenylsilyltriflat, C1-6alkylfenylsilylklorid, C1-

6alkylfenylsilyltriflat, der hver gruppe eventuelt er substituert med én eller flere 

substituenter uavhengig valgt fra fluor eller C1-4alkyl. 

   

13. Fremgangsmåte ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 11, hvori 20 

acyleringsmiddelet er valgt fra gruppen omfattende C2-6alkenylC1-6alkanoater, C2-

6alkenylC3-6sykloalkanoat, acylklorider og anhydrider. 

   

14. Fremgangsmåte for fremstilling av estetrol, der fremgangsmåten omfatter å 

fremstille en forbindelse med formel (I) ved hjelp av en fremgangsmåte ifølge 25 

hvilke som helst av kravene 1 til 13 og ytterligere å reagere forbindelsen med 

formel (I) for å danne estetrol. 
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