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Patentkrav 

 

1. Fremgangsmåte for fremstillingen av forbindelse I av formelen 

      5 

omfattende trinnene 

 

a) å reagere forbindelse 1a av formelen, 

       

      Forbindelse 1a 10 

der R er C1-C6alkyl eller aryl; 

med aktiverende reagenser for å gi forbindelse 2a av formelen, 

        

      Forbindelse 2a 

der X1 og X2 uavhengig er haloid eller sulfonat; og R er definert som ovenfor, 15 

 

b) deretter reagere forbindelse 2a med en vandig base for å gi forbindelse 3a av 

formelen, 

       

      Forbindelse 3a 20 

der M er H, Li, Na, K, Cs, Ca, Mg eller Zn, og X1 og X2 er som definert ovenfor, 
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c) å reagere forbindelse 3a, med forbindelse 7 av formelen 

        

       Forbindelse 7 

 

i et egnet løsningsmiddel, og eventuelt i nærværet av en syre, en base eller metallsalter 5 

for å gi forbindelse 8a av formelen, 

       

      Forbindelse 8a 

 

der M og X2 er definert som ovenfor, 10 

 

d) å reagere forbindelse 8a med forbindelse 10 av formelen 

 

       

      Forbindelse 10 15 

i nærværet av en hensiktsmessig overgangsmetallkatalysator, en ligand, én eller flere 

baser og én eller flere egnede løsningsmidler for å gi forbindelse 9a av formelen, 

      

      Forbindelse 9a 

 20 

der M er definert som ovenfor, 
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e) å reagere forbindelse 9a med forbindelse 13, eller en fri base eller salt derav, av 

formelen 

 

        D3C-NH2     Forbindelse 13 

 5 

i nærværet av én eller flere egnede aktivatorer, ett eller flere egnede løsningsmidler og 

eventuelt en base, for å gi forbindelse I. 

  

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1 for fremstillingen av forbindelse I av formelen 

       10 

omfattende trinnene 

a) å reagere forbindelse 1 av formelen 

        

       Forbindelse 1 

 15 

med POCl3 og eventuelt en aminbase, etterfulgt eventuelt av en bufret vandig 

opparbeidelse for å gi forbindelse 2 av formelen 

 

       

      Forbindelse 2 20 

 

b) deretter reagere forbindelse 2 med LiBr og DiPEA i vann og acetonitril for å gi 

forbindelse 3 av formelen 

       

      Forbindelse 3 25 
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c) å reagere forbindelse 3, med forbindelse 7 av formelen 

        

       Forbindelse 7 

 5 

i nærværet av sinkacetat i vann og 2-propanol, for å gi forbindelse 8 av formelen, 

       

       Forbindelse 8 

eller et hydrat eller solvat derav; 

 10 

d) å reagere forbindelse 8a med forbindelse 10 av formelen 

        

       Forbindelse 10 

i en palladiumkatalysert C-N-koblingsreaksjon i nærværet av en fosfinligand og base, ved 

anvendelse av et dobbeltbasesystem omfattet av kaliumkarbonat og DBU, etterfulgt 15 

eventuelt av isolasjon fra vandig eddiksyre, for å gi forbindelse 9 av formelen 

      

      Forbindelse 9 

eller et hydrat eller solvat derav; 

 20 

e) å reagere forbindelse 9 med EDC eller andre koblingsmidler og forbindelse 13 av 

formelen 

NO/EP3601268



5 
 

 

        CD3NH2 HCl     Forbindelse 13 

 

for å gi forbindelse I, som kan renses ytterligere ved krystallisering fra NMP/IPA. 

  5 

3. Forbindelse valgt fra de følgende 

       

eller 

       

eller et salt eller hydrat derav. 10 

  

4. Forbindelse ifølge krav 3, som er 

       

eller et hydrat derav. 

  15 

5. Forbindelse ifølge krav 3, som er 
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eller et hydrat derav. 

  

6. Forbindelse av formelen 

       

 5 

• x H2O 
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