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Patentkrav 

 

1. Forbindelse av formel (I) eller et salt derav: 

 5 

hvor 

R1 er C1-10-alkyl, C2-10-alkenyl eller C2-10-alkynyl; 

R2 er H, C1-10-alkyl eller benzyl; og 

R3 er brom eller jod. 

 10 

2. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R1 er C1-10-alkyl. 

 

3. Forbindelse ifølge krav 1 eller 2, hvor R2 er C1-10-alkyl. 

 

4. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor R2 er C1-3-alkyl. 15 

 

5. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor R2 er metyl. 

 

6. Forbindelse ifølge krav 1, hvor R2 er H. 

 20 

7. Forbindelse ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvor R3 er brom. 

 

8. Forbindelse 3-brom-6-metoksy-5-(trifluormetyl)-pikolinsyre eller et salt derav. 

 

9. Forbindelse metyl-3-brom-6-metoksy-5-(trifluormetyl)pikolinat eller et salt derav. 25 

 

10. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (I) eller et salt derav: 
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idet fremgangsmåten omfatter å bringe en forbindelse av formel (II) eller et salt derav  

 

til å reagere med TMPMgCl.LiCl, TMPLi, disykloheksylamin-MgCl.LiCl eller 

disykloheksylamin-Li og en reaktiv elektrofil for å oppnå en forbindelse av formel (I) eller 

et salt derav,  5 

hvor 

R1 er C1-10-alkyl, C2-10-alkenyl eller C2-10-alkynyl; 

R2 er H, C1-10-alkyl eller benzyl; og 

R3 er brom, klor eller jod; og  

hvor den reaktive elektrofil er CO2, CO(O-C1-10-alkyl)2 eller en klorformiatester. 10 

 

11. Fremgangsmåte ifølge krav 10, hvor en forbindelse av formel (II) bringes til å reagere 

med TMPMgCl.LiCl og en reaktiv elektrofil for å oppnå en forbindelse av formel (I), hvor 

den reaktive elektrofil er CO2, CO(O-C1-10-alkyl)2 eller en klorformiatester. 

 15 

12. Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor den reaktive elektrofil er CO2, CO(O-C1-10-alkyl)2, 

Cl-COO-C1-10-alkyl eller Cl-COOCH2-fenyl. 

 

13. Fremgangsmåte ifølge krav 12, hvor den reaktive elektrofil er CO2 eller CO(O-C1-10-

alkyl)2. 20 

 

14. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 10-13, hvor mengden av 

TMPMgCl.LiCl er 1 molekvivalent til 5 molekvivalenter basert på mengden av forbindelsen 

av formel (II). 

 25 

15. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 10-14, hvor fremgangsmåten 

gjennomføres i nærvær av et aprotisk løsningsmiddel. 

 

16. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 10-15, hvor fremgangsmåten 

gjennomføres ved en temperatur på mellom -50°C og 50°C. 30 

 

17. Fremgangsmåte ifølge krav 10, hvor R1 er metyl, R2 er H eller metyl og R3 er brom. 
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18. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (VII) 

 

eller et salt derav, idet fremgangsmåten omfatter 

(a) å bringe en forbindelse av formel (III) eller et salt derav til å reagere med 5 

TMPMgCl.LiCl og CO2 

 

for å oppnå en forbindelse av formel (IV) eller et salt derav 

 

(b) under Ullmann-amineringsbetingelser å omdanne en forbindelse av formel (IV) eller 10 

et salt derav til en forbindelse av formel (V) eller et salt derav 

 og 

(c) å bringe en forbindelse av formel (V) eller et salt derav til å reagere med en 

forbindelse av formel (VI) eller et salt derav 

 15 

for å oppnå en forbindelse av formel (VII) eller et salt derav, og 

(d) valgfritt å omdanne en forbindelse av formel (VII) til et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

 

19. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (VII) 20 
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eller et salt derav, idet fremgangsmåten omfatter 

(a) å bringe en forbindelse av formel (III) eller et salt derav til å reagere med 

TMPMgCl.LiCl og CO(OCH3)2 

 5 

for å oppnå en forbindelse av formel (VIII) eller et salt derav, 

 

(b) å omdanne en forbindelse av formel (VIII) eller et salt derav til en forbindelse av 

formel (IV) eller et salt derav 

 og 10 

(c) under Ullmann-amineringsbetingelser å omdanne en forbindelse av formel (IV) eller 

et salt derav til en forbindelse av formel (V) eller et salt derav 

 og 

(d) å bringe en forbindelse av formel (V) eller et salt derav til å reagere med en 

forbindelse av formel (VI) eller et salt derav 15 

 

for å oppnå en forbindelse av formel (VII) eller et salt derav, og 

(e) valgfritt å omdanne en forbindelse av formel (VII) til et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 

 20 
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20. Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse av formel (VII) 

 

eller et salt derav, idet fremgangsmåten omfatter 

(a) å bringe en forbindelse av formel (III) eller et salt derav til å reagere med 

TMPMgCl.LiCl og en reaktiv elektrofil, 5 

hvor den reaktive elektrofil er CO(O-C1-10-alkyl)2, Cl-COO-C1-10-alkyl eller Cl-COOCH2-

fenyl, 

 

for å oppnå en forbindelse av formel (X) eller et salt derav,  

 10 

hvor R2 er C1-10-alkyl eller benzyl 

(b) å bringe en forbindelse av formel (X) eller et salt derav til å reagere med en 

forbindelse av formel (VI) eller et salt derav 

 

for å oppnå en forbindelse av formel (IX) eller et salt derav,  15 

 

(c) å omdanne en forbindelse av formel (IX) eller et salt derav til en forbindelse av 

formel (VII) eller et salt derav, og  

(d) valgfritt å omdanne en forbindelse av formel (VII) til et farmasøytisk akseptabelt salt 

derav. 20 

 

21. Forbindelse (S)-3-brom-6-metoksy-N-(3,3,3-trifluor-2-hydroksy-2-metylpropyl)-5-

(trifluormetyl)pikolinamid eller et salt derav. 
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