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Patentkrav 

 

1. En fremgangsmåte for fremstilling av forbindelse (III) eller et avbeskyttet produkt 

derav:  5 

 

 

 

omfattende å omsette forbindelse (II)  

 10 

 

 

med kloreddiksyre i nærvær av et reduksjonsmiddel; 

hvor PG er en beskyttelsesgruppe og R er OH i en egnet beskyttet form eller  

 15 

 

 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, som utføres i nærvær av et reduksjonsmiddel valgt fra 

gruppen bestående av boran, et boran-Lewis-basekompleks, et borhydrid, et metallhydrid 

og H2 i nærvær av en metallkatalysator og fortrinnsvis valgt fra gruppen bestående av 20 

BH3 og borandimetylsulfid. 
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3. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 eller 2, hvor PG er valgt fra 

gruppen bestående av metyloksykarbonyl, etyloksykarbonyl, 9-

fluorenylmetyloksykarbonyl, t-butyloksykarbonyl, benzyloksykarbonyl, s-

metoksybenzyloksykarbonyl, 1-adamantyloksykarbonyl, s-brombenzyloksykarbonyl, 

trifluoracetyl, kloracetyl, fenylacetyl, benzacetyl, p-toluensulfonyl, 2-nitrobenzensulfonyl, 5 

t-butylsulfonyl, 2- eller 4-nitrobenzensulfonyl, 2,4-dinitronensulfonyl og 2-

naftalensulfonyl, og er fortrinnsvis t-butyloksykarbonyl. 

   

4. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, som utføres ved en 

temperatur i området fra 3 til 50 °C, fra 4 til 45 °C eller fra 5 til 40 °C. 10 

   

5. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, som utføres i nærvær av 

et buffermiddel. 

   

6. Fremgangsmåte ifølge krav 5, hvor buffermidlet er et kloracetatsalt, for eksempel 15 

natriumkloracetat. 

   

7. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor det molare forholdet av kloreddiksyre:kloracetatsalt 

er fra 2:1 til 5:1, og/eller hvor det molare forholdet av forbindelse (II):kloracetatsalt er 

fra 1:7 til 1:20. 20 

   

8. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor R er  

 

 

 25 

9. Fremgangsmåte for fremstilling av et salt av forbindelse (III) eller et salt av et 

avbeskyttet produkt av forbindelse (III), omfattende fremgangsmåtene ifølge et hvilket 

som helst av kravene 1 til 8 og et trinn for å danne saltet, f.eks. et trinn for å danne 

hydrokloridsaltet. 

   30 

10. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvor forbindelse (II) er 

blitt fremstilt ved omsetning av forbindelse (VI):  
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 3 

 

 

med et reduksjonsmiddel, hvor PG er som definert for forbindelse (II) og R er OH 

eventuelt i en egnet beskyttet form eller  

 5 

 

 

og fortrinnsvis hvor reduksjonsmidlet er hydrogen og en katalysator, for eksempel H2/Pd 

/C. 

 10 

11. En fremgangsmåte for fremstilling av forbindelse (I), eller et salt derav:  

 

 

 

som omfatter å utføre en fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, 15 

og ytterligere avbeskytte forbindelse (III) for å fremstille forbindelse (I), eller et salt 

derav, 

hvor R er OH eventuelt i en egnet beskyttet form eller  

 

 20 
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 4 

 

og fortrinnsvis hvor forbindelse (I) er forbindelse (Ib), eller et salt derav:  

 

 

 5 

12. En fremgangsmåte for fremstilling av et salt av forbindelse (I), for eksempel for 

fremstilling av hydrokloridsaltet av forbindelse (Ib):  

 

 

 10 

omfattende fremgangsmåten ifølge krav 11 og et trinn for å danne saltet, for eksempel et 

trinn for å danne hydrokloridsaltet. 

   

13. En fremgangsmåte for fremstilling av forbindelse (VIb):  

 15 
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 5 

 

omfattende å omsette forbindelse (IV):  

 

 

 5 

med forbindelse (V):  

 

 

 

hvor PG er en beskyttende gruppe. 10 

   

14. En forbindelse med følgende struktur:  

 

 

 15 

hvor Y er NH2 eller NO2, og PG er en beskyttende gruppe. 

   

15. Forbindelse ifølge krav 14, hvor PG er t-butyloksykarbonyl. 
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