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Patentkrav 

1. Framgangsmåte for å framstille kariprazin eller et salt derav 

 

der 

a) (trans-4-aminosykloheksyl)-eddiksyreetylester-hydroklorid blir konvertert til 

trans-4-aminosykloheksyl)-eddiksyre eller dets hydroklorid ved hydrolyse, 

b) fra det oppnådde produktet med tilsetning av et dikarbamoylderivat valgt 

blant et halid, et imidazolid, et anhydrid eller en aktiv ester som en egnet 

reagens i tilstedeværelse av en alkalisk reagens dannes (trans-4-

{[(dimetylamino)karbonyl]amino}-sykloheksyl)-eddiksyre, 

c) deretter blir den oppnådde forbindelsen forbundet med 1-(2,3-diklorfenyl)-

piperazin i tilstedeværelse av karboksylsyre-aktiverende koplingsreagens, og 

så dannes 1,1-dimetyl-3-[trans-4-(2-okso-2-(4-(2,3-diklorfenyl)piperazin-1-yl-

etyl)-sykloheksyl]-urea, 

d) som blir konvertert til kariprazin-boran-addukt ifølge formel (2), 

 

i tilstedeværelse av en borhydridforbindelse, boran eller et borankompleks 

som et reduksjonsmiddel, 

e) og det endelige produktet selv blir eliminert direkte eller blir oppnådd fra 

saltet sitt. 
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2. Framgangsmåte ifølge krav 1, k a r a k t e r i s e r t  v e d  å utføre 

hydrolysen av (trans-4-aminosykloheksyl)-eddiksyreetylester-hydroklorid ved basisk 

eller sur hydrolyse. 

  

3. Framgangsmåte ifølge krav 1 eller 2, k a r a k t e r i s e r t  v e d  at 

(trans-4-{[(dimetylamino)karbonyl]amino}sykloheksyl)-eddiksyre dannes med 

dimetylkarbamoylklorid som reagens. 

  

4. Framgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, 

k a r a k t e r i s e r t  v e d  at den karboksylsyre-aktiverende 

koplingsreagensen for å kople 1-(2,3-diklorfenyl)-piperazin er et dehydreringsmiddel. 

  

5. Framgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, 

k a r a k t e r i s e r t  v e d  at til koplingsreaksjonen med 1-(2,3-

diklorfenyl)-piperazin blir det brukt karbonyldiimidazol eller tionylklorid. 

  

6. Framgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, 

k a r a k t e r i s e r t  v e d  at reduksjonsmiddelet er boran som blir dannet 

in situ fra en egnet forløper. 

  

7. Framgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, 

k a r a k t e r i s e r t  v e d  at borhydrider eller boraner eller komplekser 

derav med det korresponderende mot-ionet blir brukt som reduksjonsmiddel. 

  

8. Framgangsmåte ifølge krav 7, k a r a k t e r i s e r t  v e d  at 

borankompleks refererer til kompleksene av boraner som blir dannet med 

lewisbaser, så som komplekser som blir dannet med etere, tioetere, aminer, 

fortrinnsvis et kompleks som blir dannet med tetrahydrofuran. 

  

9. Framgangsmåte ifølge krav 7, k a r a k t e r i s e r t  v e d  at egnede 

mot-ioner for borhydrider er positive ioner av metalliske grunnstoffer så som 
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alkalimetaller, jordalkalimetaller, jordmetaller, fortrinnsvis aluminium. 

  

10. Framgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, 

k a r a k t e r i s e r t  v e d  at etter isolasjon av kariprazin-boran-addukt 

oppnås karprazinsalter ved nedbrytning med brønstedsyrer i konvensjonelle 

løsemidler. 

  

11. Framgangsmåte ifølge krav 10, k a r a k t e r i s e r t  v e d  at etter 

isolasjon av kariprazin-boran-addukt er brønstedsyren som blir brukt til nedbrytning i 

konvensjonelle løsemidler, hydrogenklorid. 

  

12. Framgangsmåte ifølge et av kravene 1 til 11, k a r a k t e r i s e r t  

v e d  at de resulterende kariprazin-hydrokloridsaltene blir konvertert til base-

sluttprodukt. 

  

13. Framgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, 

k a r a k t e r i s e r t  v e d  at fra det isolerte kariprazin-boran-adduktet i 

konvensjonelle løsemidler ved termisk nedbrytning oppnås kariprazin-base-

sluttprodukt. urea 
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