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Patentkrav 

 

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

eller salter derav;  

 5 

der fremgangsmåten omfatter trinnene med  

a) å reagere en forbindelse med formel (II) med et silylseringsmiddel for å 

fremstille en forbindelse med formel (III),  

 

hvori P1 er en beskyttende gruppe valgt fra R1CO- eller R2Si(R3)(R4)-, P2 er en 10 

beskyttende gruppe valgt fra (R2)Si(R3)(R4)-, hvori 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; R
2, R3 og R4 er 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 C1-15 

4alkyl;  

b) å reagere forbindelsen med formel (III) i nærvær av minst ett 

oksideringsmiddel valgt fra permanganatsalt, osmiumoksid, hydrogenperoksid 

eller jod og sølv for å fremstille en forbindelse med formel (IV); og  
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c) å avbeskytte forbindelsen med formel (IV) for å fremstille en forbindelse med 

formel (I). 

   

2. Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvori P1 er R2Si(R3)(R4)-, og P2 er 5 

(R2)Si(R3)(R4)-. 

   

3. Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller 2, hvori silyleringsmiddelet er valgt fra 

gruppen omfattende C1-6alkylsilylklorid, C1-6alkylsilyltriflat, C6arylsilylklorid, 

C6arylsilyltriflat, C1-6alkylC6arylsilylklorid, C1-6alkylC6arylsilyltriflat, der hver 10 

gruppe eventuelt er substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt 

fra fluor eller C1-4alkyl. 

   

4. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 3, hvor 

oksideringsmiddelet i trinn (b) er kaliumpermanganat. 15 

   

5. Fremgangsmåten ifølge krav 4, hvori trinn (b) utføres i nærvær av en syre. 

   

6. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 5, hvori forbindelsen 

med formel (II) oppnås ved en fremgangsmåte omfattende trinnet med:  20 

i) å reagere en forbindelse med formel (V) med et acylerings- eller et 

silylseringsmiddel for å fremstille en forbindelse med formel (VI),  

 

hvori P3 er en beskyttende gruppe valgt fra R9CO- eller R10Si(R11)(R12)-, hvori R9 

er en gruppe valgt fra C1-6alkyl eller C3-6sykloalkyl, der hver gruppe eventuelt er 25 
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substituert med én eller flere substituenter uavhengig valgt fra fluor eller C1-

4alkyl; R
10, R11 og R12 er 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;  

ii) å reagere forbindelsen med formel (VI) i nærvær av palladiumacetat eller et 5 

derivat derav eller iod- (V-)arter for å fremstille en forbindelse med formel (VII); 

og  

 

iii) å reagere forbindelsen med formel (VII) med et reduksjonsmiddel for å 

fremstille en forbindelse med formel (II). 10 

   

7. Fremgangsmåten ifølge krav 6, hvori P3 er R9CO-. 

   

8. Fremgangsmåten ifølge krav 7, hvori trinn (i) omfatter trinnene med (i1) å 

beskytte hydroksylet til forbindelsen med formel (V) med et silyleringsmiddel for 15 

å fremstille en forbindelse med formel (Va), hvori P1 har den samme 

betydningen som definert i krav 1; og  

 

(i2) å beskytte ketonet til forbindelsen med formel (Va) i nærvær av et 

acetyleringsmiddel for å fremstille en forbindelsen med formel (VI). 20 

   

9. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 1 til 5, hvori forbindelsen 

med formel (II) oppnås ved en fremgangsmåte omfattende trinnet med  

1) å reagere en forbindelse med formel (V) med et silylserings- eller et 

acyleringsmiddel for å fremstille en forbindelse med formel (Va), hvori P1 har 25 

samme betydning som i krav 1;  
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2) halogenering eller sulfinylering av forbindelsen med formel (Va) for å 

fremstille en forbindelse med formel (Vb);  

 

hvori X er halo eller -SO-R20, og R20 er en gruppe valgt fra C6-10aryl eller 5 

heteroaryl, der hver gruppe eventuelt er substituert med én eller flere 

substituenter uavhengig valgt fra klor eller C1-4alkyl; 

3) halogenering eller desulfinylering av forbindelsen med formel (Vb) for å 

fremstille en forbindelse med formel (V);  

 10 

4) å reagere forbindelsen med formel (VII) med et reduksjonsmiddel for å 

fremstille en forbindelse med formel (II). 

   

10. Fremgangsmåten ifølge krav 9, hvori trinn (2) er en sulfinylering, og 

sulfinyleringen utføres ved å reagere forbindelsen med formel (Va) med en base 15 

og med et sulfinyleringsmiddel. 

   

11. Fremgangsmåten ifølge krav 9, hvori trinn (2) er en halogenering, og 

halogeneringen utføres ved å reagere forbindelsen med formel (Va) med et 

halogeneringsmiddel. 20 
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12. Fremgangsmåten ifølge hvilke som helst av kravene 6 til 9, hvori trinn (iii) 

og trinn (4) utføres ved å anvende et reduksjonsmiddel valgt fra gruppen av 

hydridforbindelser. 

   5 

13. Fremgangsmåte ifølge hvilke som helst av kravene 6 til 12, hvori 

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

6alkylsilyltriflat, C6arylsilylklorid, C6arylsilyltriflat, C1-6alkyl C6arylsilylklorid, C1-

6alkylC6arylsilyltriflat, der hver gruppe eventuelt er substituert med én eller flere 

substituenter uavhengig valgt fra fluor eller C1-4alkyl. 10 

   

14. Fremgangsmåte ifølge hvilke som helst av kravene 6 til 12, hvori 

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

6alkenylC3-6sykloalkanoat, acylklorider og anhydrider. 
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