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1
Patentkrav
1. Framgangsmate for & framstille forbindelsen p& formelen (III):
CH;
OH
(@]
Cl CHj

an
som omfatter 8 reagere forbindelsen pa formelen (I) med en syre i naervaer av vann,

ory |l

cl CHs "

der forbindelsen pa formelen (I) blir framstilt ved en framgangsmate som omfatter &
reagere en forbindelse pa formelen (II) med malonnitril i nservaer av en base og en

palladiumkatalysator,
CH,

Cl CHs i

der L er en avgangsgruppe.

2. Framgangsmate ifglge krav 1, der framgangsmaten for & framstille forbindelsen pa
formelen (I) omfatter trinnene (i) og (ii), der:

(i) malonnitril blir reagert med base for 8 danne et malonnitrilanion ([NCCHCN]); og

(ii) forbindelsen pa formelen (II) blir reagert med malonnitrilanionet fra trinn (i) i neerveer

av palladiumkatalysator for 8 danne forbindelsen pa formelen (I).
3. Framgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, der L er brom.

4. Framgangsmate ifglge et av kravene 1 til 3, der basen er et alkalimetallhydroksid,

fortrinnsvis natriumhydroksid.

5. Framgangsmate ifslge et av kravene 1 til 4, der palladiumkatalysatoren blir
framstilt in situ av palladium (II) eller palladium (0)-forbindelser ved 8 kompleksere med

fosfinligander.
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6. Framgangsmate ifglge et av kravene 1 til 5, der framgangsmaten for & framstille
forbindelsen pa formelen (I) blir utfert i neerveer av et dipolart aprotisk Igsemiddel,

fortrinnsvis N-metyl-2-pyrrolidon.

7. Framgangsmate ifglge et av kravene 1 til 6, der framgangsmaten for & framstille
forbindelsen pa formelen (I) blir utfert ved 110 til 150 °C.

8. Framgangsmate for 8 framstille forbindelsen ifglge formelen (VIII),
SHs

(VI
som omfatter

(i) 8 framstille forbindelsen pa formelen (I)
cn, |l

A3
cl CHys
0
som omfatter @ reagere en forbindelse p& formelen (II) med malonnitril i naervaer av en

base og en palladiumkatalysator,
CHj

cl CHs
mn

der L er en avgangsgruppe;
(ii) & reagere forbindelsen pa formelen (I) med en syre i naervaer av vann, og eventuelt et
ytterligere fortynningsmiddel, for 8 danne forbindelsen pa formelen (III),
CHjy
OH

o)
cl CHs

any
(iii) & framstille en forbindelse pa formelen (IV)
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CH, CHs

o}
cl CH; © NH
V),
der R? er fenyl eller fenyl som er substituert med én eller flere substituenter valgt fra
gruppen som bestar av Ci-s-alkyl, Ci-4-haloalkyl, Ci-s-alkoksy, halogen og nitro,
som omfatter 8 reagere forbindelsen pa formelen (III) med en forbindelse pd formelen
V),

CHs
/
O:<:>N—O

),
en forbindelse pa formelen (VI)
TN
V1),
og
CH3-NHz2;

(iv) 8 framstille forbindelsen pa formelen (VII)
CHs O

v,
som omfatter @ behandle en forbindelse pa formelen (IV) med en egnet base i et egnet
Igsemiddel (eller fortynningsmiddel); og

(v) & framstille forbindelsen p& formelen (VIII)
SHs

CHj;

(VI
som omfatter & reagere forbindelsen pa formelen (VII) med CH3CH20C(O)CI, fortrinnsvis

i neervaer av minst én baseekvivalent.
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