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Patentkrav

1. Fremgangsmate for & lage en forbindelse med strukturformel (A), hvori:

R! er valgfritt substituert Cs-Ce karbocyklyl;

hver R? og R3 er uavhengig valgt fra valgfritt substituert aryl eller valgfritt
substituert heteroaryl;

R* er valgfritt substituert aryl eller valgfritt substituert heteroaryl,
nerleller?2; og

X er -CHz-, O, -NH- eller -CH(OH)-;

fremgangsmaten omfatter:
omsetning av en forbindelse med formel B:

X
3
1 A
Ry N
H R2 (@]

med R*-Br under Buchwald-betingelser omfattende bruk av en palladiumkatalysator, en
ligand og en base i et organisk Igsningsmiddel for & tilveiebringe forbindelsen med
strukturformel (A), hvori det organiske Igsningsmidlet er dioksan, palladiumkatalysatoren
er Pdz2(dba)s, liganden er Xant-Phos og basen er cesiumkarbonat.

(B)

2. Fremgangsmate for a lage en forbindelse med strukturformel (B),

R? © (B)

fremgangsmaten omfatter:
omsetning av en forbindelse med strukturformelen (C):

( X

HO \\\E‘N#o
I N

o ©)

med RINC, R2CHO og R3-NH: under Ugi-koblingsreaksjonsbetingelser for & gi forbindelsen
med strukturformel (B) hvor:

R! er valgfritt substituert Cs-Ces karbocyklyl;

hver R? og R3 er uavhengig valgt fra valgfritt substituert aryl eller valgfritt
substituert heteroaryl;

nerleller2; og

X er -CH>-, O, -NH- eller -CH(OH)-.
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3. Fremgangsmate ifglge krav 2, hvori Ugi-koblingen finner sted i metanol.
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