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Patentkrav 

1. Prosess for syntese av et krystallinsk kaliumsalt av et 2-(2H-[1,2,3]triazol-2-yl)-

benzosyrederivat av formel (IK):  

     

    formel (IK) 

 

hvori  

• R1 representerer metoksy og R2 representerer hydrogen; eller 

• R1 representerer hydrogen og R2 representerer metyl; 

prosessen omfattende koblingen av 

• en forbindelse av formel (II):  

     

    formel (II) 

• og [1,2,3]triazol:  

 

hvori prosessen utføres i nærværet av:  

• kobber-(I)-jodid (CuI); 

• en uorganisk kaliumbase; og 

• et løsningsmiddel eller løsningsmiddelblanding som er  
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et vannblandbart eterløsningsmiddel; eller 

 

et polart aprotisk løsningsmiddel; 

eller en hvilken som helst blanding derav; 

hvori løsningsmidlet eller løsningsmiddelblandingen er til stede i en mengde på ca. 5 

til 100 volum i forhold til forbindelsen av formel (II); 

hvori koblingen av forbindelsen av formel (II) og [1,2,3]triazol utføres ved en 

temperatur større enn ca. 60 °C; 

hvori den krystallinske forbindelsen av formel (IK) isoleres fra reaksjonsblandingen 

ved faststoff-væske-separasjon. 

   

2. Prosessen ifølge krav 1, hvori prosessen utføres i nærværet av Cu-(I)-jodid; hvori 

Cu-(I)-jodid er til stede i en mengde på ca. 0,01 ekv. til 0,5 ekv. i forhold til 

forbindelsen av formel (II). 

   

3. Prosessen ifølge krav 1 eller 2, hvori den uorganiske kaliumbasen er K2CO3; hvori 

K2CO3 er til stede i en mengde på ca. 1 ekv. til 10 ekv. i forhold til forbindelsen av 

formel (II). 

   

4. Prosessen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori 1H-1,2,3-triazol er til 

stede i en mengde på ca. 1 ekv. til 10 ekv. i forhold til forbindelsen av formel (II). 

   

5. Prosessen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori prosessen utføres i 

nærvær av  

• et løsningsmiddel som er et vannblandbart eterløsningsmiddel; hvori det 

vannblandbare eterløsningsmidlet er til stede i en mengde på ca. 5 til 100 

volum i forhold til forbindelsen av formel (II); og 

• vann i en mengde på ca. 0,05 til 2 volum i forhold til forbindelsen av formel 

(II); 
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hvori forholdet mellom vannblandbart eterløsningsmiddel og vann er større enn ca. 

10:1 (volum/volum). 

   

6. Prosessen ifølge krav 5, hvori mengden av vann i reaksjonsblandingen reduseres 

før isolasjonen av den krystallinske forbindelsen av formel (IK) fra 

reaksjonsblandingen ved faststoff-væske-separasjon; og hvori ytterligere 

vannblandbart eterløsningsmiddel deretter tilsettes til reaksjonsblandingen. 

   

7. Prosessen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori den isolerte 

krystallinske forbindelsen av formel (IK):  

     

    formel (IK); 

hvori  

• R1 representerer metoksy og R2 representerer hydrogen; eller 

• R1 representerer hydrogen og R2 representerer metyl; 

transformeres ytterligere til det respektive krystallinske 2-(2H-[1,2,3]triazol-2-yl)-

benzosyrederivatet av formel (I):  

     

    formel (I); 

 

prosessen omfattende et krystalliseringstrinn fra surt vandig medium. 

   

8. Prosessen ifølge krav 7, hvori krystalliseringstrinnet fra surt vandig medium 

utføres ved en temperatur på ca. 30 °C til 60 °C; og hvori den krystallinske 

forbindelsen av formel (I) isoleres ved faststoff-væske-separasjon; hvori faststoff-
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væske-separasjonen utføres ved en temperatur på ca. 10 °C til 50 °C. 

   

9. Prosessen ifølge krav 8, hvori, den sure vandige løsningen i krystalliseringstrinnet 

fra surt vandig medium har en pH på under ca. 4. 

   

10. Den krystallinske formen av forbindelsen av formel (IK):  

     

    formel (IK) 

• hvori R1 representerer metoksy og R2 representerer hydrogen; karakterisert 

av:  

a) nærværet av topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de følgende 

brytningsvinklene 2θ: 6,7°, 7,4°, 15,4°, 23,3°, 27,0°; eller 

b) nærværet av topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de følgende 

brytningsvinklene 2θ: 10,8°, 15,1°, 25,0°, 25,9°, 27,1° 

• eller hvori R1 representerer hydrogen og R2 representerer metyl; 

karakterisert av nærværet av topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de 

følgende brytningsvinklene 2θ: 5,4°, 10,7°, 16,1°, 21,6°, 27,0°; 

hvori røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet oppnås ved å anvende kombinert Cu 

Kα1- og Kα2-stråling, uten Kα2-stripping; og nøyaktigheten av 2θ-verdiene er i 

området 2θ +/- 0,2°. 

   

11. Den krystallinske formen av forbindelsen av formel (I):  

     

    formel (I) 
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• hvori R1 representerer metoksy og R2 representerer hydrogen;  

a) karakterisert av nærværet av topper i 

røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de følgende brytningsvinklene 2θ: 

5,7°, 11,5°, 17,2°, 21,3°, 25,0°; eller 

b) karakterisert av nærværet av topper i 

røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de følgende brytningsvinklene 2θ: 

11,4°, 12,3°, 15,5°, 21,3°, 23,6°; 

• eller hvori R1 representerer hydrogen og R2 representerer metyl; 

karakterisert av nærværet av topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet 

på de følgende brytningsvinklene 2θ: 6,2°, 12,5°, 15,1°, 18,8°, 25,2°; 

hvori røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet oppnås ved å anvende kombinert Cu 

Kα1- og Kα2-stråling, uten Kα2-stripping; og nøyaktigheten av 2θ-verdiene er i 

området 2θ +/- 0,2°. 

   

12. Den krystallinske formen av forbindelsen av formel (I) ifølge krav 11; hvori R1 

representerer metoksy og R2 representerer hydrogen; karakterisert av nærværet av 

topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de følgende brytningsvinklene 2θ: 

5,7°, 11,5°, 16,0°, 17,2°, 18,9°, 19,7°, 21,3°, 23,7°, 25,0°, 27,9°; hvori 

røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet oppnås ved å anvende kombinert Cu Kα1- og 

Kα2-stråling, uten Kα2-stripping; og nøyaktigheten av 2θ-verdiene er i området 2θ 

+/- 0,2°. 

   

13. Den krystallinske formen av forbindelsen av formel (I) ifølge krav 12; som har et 

smeltepunkt på ca. 80 °C som bestemt ved differensiell skanningskalorimetri. 

   

14. Den krystallinske formen av forbindelsen av formel (I) ifølge krav 11; hvori R1 

representerer hydrogen og R2 representerer metyl; karakterisert av nærværet av 

topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet på de følgende brytningsvinklene 2θ: 

6,2°, 11,3°, 12,5°, 13,3°, 15,1°, 17,0°, 17,8°, 18,8°, 22,6°, 25,2°; hvori 

røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet oppnås ved å anvende kombinert Cu Kα1- og 

Kα2-stråling, uten Kα2-stripping; og nøyaktigheten av 2θ-verdiene er i området 2θ 
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+/- 0,2°. 

   

15. Den krystallinske formen av forbindelsen av formel (I) ifølge krav 14; som har et 

smeltepunkt på ca. 125 °C som bestemt ved differensiell skanningskalorimetri. 
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