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Patentkrav

1. Forbindelse med formel VII:

eller et salt derav; hvor:

R! og R? hver uavhengig er H eller Ci-¢-alkyl; eller
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R! og R?, sammen med de to oksygenatomene som de er bundet til, og boratomet

som oksygenatomene er bundet til, danner en 5- til 6-leddet heterocykloalkylring,

som valgfritt kan veere substituert med 1, 2, 3 eller 4 Ci.4-alkylgrupper.

2. Forbindelse ifglge krav 1, som har formel VlIla:
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eller et salt derav.
3. Fremgangsmate, omfattende &:

omsette en forbindelse med formel VIII:

VI

med en forbindelse med formel IX:
N—NH
Q
B
R'O” "OR?
X
i naervaer av et koblingsmiddel for @ danne en forbindelse ifglge krav 1; hvor:

R! og R? hver uavhengig er H eller Ci-¢-alkyl; eller

R! og R?, sammen med de to oksygenatomene som de er bundet til, og boratomet
som oksygenatomene er bundet til, danner en 5- til 6-leddet heterocykloalkylring,

som valgfritt kan veaere substituert med 1, 2, 3 eller 4 Ci.s-alkylgrupper.

4, Fremgangsmate ifglge krav 3, hvor koblingsmidlet er 1,8-diazabicyklo-
[5,4,0]undecen.

5. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 3 til 4, hvor det
brukes 1,05 til ca. 1,2 ekvivalenter koblingsmiddel beregnet pa forbindelsen med
formel VIII.
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6. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 3 til 5, hvor

omsetningen av forbindelsen med formel VIII med forbindelsen med formel IX:
(a) utfgres i en Igsemiddelkomponent omfattende acetonitril; eller

(b) utfgres i en Igsemiddelkomponent omfattende acetonitril ved en temperatur
fra ca. 40°C til ca. 60°C.

7. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 3 til 6, hvor det
brukes 1 til 1,2 ekvivalenter av forbindelsen med formel IX beregnet pa

forbindelsen med formel VIII.

8. Fremgangsmate ifslge krav 3, hvor fremgangsmaten omfatter 8 omsette en

forbindelse med formel VIII:

med en forbindelse med formel IXa:

i naerveer av et koblingsmiddel for & danne en forbindelse med formel VIIa:
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9. Fremgangsmate ifglge krav 8, hvor koblingsmidlet er 1,8-diazabicyklo-
[5,4,0]undecen.

10. Fremgangsmate ifslge krav 8 eller 9, hvor det brukes 1,05 til ca. 1,2

ekvivalenter koblingsmiddel beregnet pa forbindelsen med formel VIII.

11. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 8 til 10, hvor

omsetningen av forbindelsen med formel VIII med forbindelsen med formel IXa:
(a) utfgres i en Igsemiddelkomponent omfattende acetonitril; eller

(b) utfgres i en lgsemiddelkomponent omfattende acetonitril ved en temperatur
fra ca. 40°C til ca. 60°C.

12. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 8 til 11, hvor det
brukes 1 til 1,2 ekvivalenter av forbindelsen med formel IXa beregnet pa

forbindelsen med formel VIII.

13. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 8 til 12, ytterligere
omfattende & omsette forbindelsen med formel VIIla med en forbindelse med formel
IVa:
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hvor Suzuki-koblingsbetingelsene omfatter & varme opp en reaksjonsblanding
omfattende forbindelsen med formel VIla, forbindelsen med formel IVa, en Suzuki-

koblingskatalysator, en base og en andre Igsemiddelkomponent.

14. Fremgangsmate ifglge krav 13, hvor katalysatoren er tetrakis(trifenylfosfin)-
palladium(0).

15. Fremgangsmate ifglge krav 13 eller krav 14, hvor basen er
natriumbikarbonat.

16. Fremgangsmate ifglge krav 15, hvor natriumbikarbonatet foreligger i 4

ekvivalenter eller mer beregnet pa forbindelsen med formel ViIa.

17. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 13 til 16, hvor den

andre lgsemiddelkomponent omfatter 1,4-dioksan og vann.

18. Fremgangsmate ifglge krav 17, hvor 1,4-dioksanet og vannet foreligger i et
1:1 volumforhold.
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19. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 13 til 18, hvor

forbindelsene med formel VIIa og IVa foreligger i omtrent et 1:1 molart forhold.

20. Fremgangsmate ifglge krav 8, ytterligere omfattende @ omsette forbindelsen

med formel VIIa med en forbindelse med formel IVa:

hvor Suzuki-koblingsbetingelsene omfatter & varme opp en reaksjonsblanding
omfattende forbindelsen med formel VIIa, forbindelsen med formel IVa, tetrakis-
(trifenylfosfin)palladium(0), natriumbikarbonat og en andre lgsemiddelkomponent,

hvor den andre Igsemiddelkomponent omfatter vann og 1,4-dioksan.

21. Forbindelse med formel VIII:
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VIII

eller et salt derav.

22. Fremgangsmate ved fremstilling av en forbindelse ifglge krav 21, eller et salt

derav, omfattende 8 omsette en forbindelse med formel VI:

O F
O
N
o S
5 VI
med en forbindelse med formel X:
H
N
QN
X

eller et salt derav, i neerveer av et reduksjonsmiddel.

23. Fremgangsmate ifglge krav 22, hvor forbindelsen med formel X, eller saltet

10  derav, er 2-(azetidin-3-yliden)acetonitrilhydroklorid.

24. Fremgangsmate ifglge krav 22 eller krav 23, hvor reduksjonsmidlet er:

(a) natriumcyanoborhydrid eller natriumtriacetoksyborhydrid; eller

(b) natriumtriacetoksyborhydrid.
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25. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 22 til 24, hvor:

(a) det brukes ca. 1,5 til ca. 2,5 ekvivalenter reduksjonsmiddel beregnet pa

forbindelsen med formel X, eller saltet derav; eller

(b) det brukes ca. 2 ekvivalenter reduksjonsmiddel beregnet p& forbindelsen

med formel X, eller saltet derav.

26. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 22 til 25, hvor
omsetningen av forbindelsen med formel VI og forbindelsen med formel X, eller salt

derav, utfgres i en lgsemiddelkomponent omfattende diklormetan.
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