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Patentkrav 

1. Fremgangsmåte for fremstilling av 4-(4-aminofenyl)morfolin-3-on av formel (I) i 

henhold til skjema 6 inkludert følgende trinn:  

     

a) 2-(2-kloretoksy)etanol av formel (XI) oksideres til 2-(2-kloretoksy)eddiksyre 

med et oksidasjonsmiddel, 

b) deretter reageres den oppnådde 2-(2-kloretoksy)eddiksyren av formel (X) 

med 4-nitro-anilin av formel (VII), 

c) deretter transformeres det oppnådde 2-(2-kloretoksy)-N-(4-

nitrofenyl)acetamidet av formel (IX) til 4-(4-nitrofenyl)morfolin-3-on av formel 

(IV), 

d) deretter hydrogeneres 4-(4-nitrofenyl)morfolin-3-onet av formel (IV) for å få 

4-(4-aminofenyl)morfolin-3-on av formel (I), 

hvori  

a) i trinn-a er oksidasjonsmidlet vandig natrium- eller kalsium-hypokloritt og 

2,2,6,6-tetrametylpiperidin-1-il)oksylkatalysator anvendes 

b) i trinn-b anvendes fenylborholdig syrekatalysator, 

NO/EP3737671



2 
 

c) i trinn-c omdannes 2-(2-kloretoksy)-N-(4-nitrofenyl)acetamid-(IX)-produktet 

til 4-(4-nitrofenyl)morfolin-3-on (IV) i en «en- potte»-prosedyre 

d) i trinn-d hydrogeneres 4-(4-nitrofenyl)morfolin-3-onet (IV) med palladium på 

karbonkatalysator ved hydrogenovertrykk for å få det målrettede 4-(4-

aminofenyl)morfolin-3-on-(I)-produktet. 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvori i trinn-a oppløses 2-(2-kloretoksy)etanolen, 

det vandige natrium- eller kalsium-hypoklorittoksidasjonsmidlet og 2,2,6,6-

tetrametylpiperidin-1-yl)oksylkatalysatoren tilsettes til løsningen, deretter omrøres 

tofaseblandingen inntil oksidasjonsreaksjonen fullføres mens pH-en holdes mellom 8 

og 12. 

  

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvori i trinn-b tilsettes en løsningsmiddeldannende 

vandig azeotrop til det oksiderte produktet oppnådd i trinn-a, deretter tilsettes 4-nitro-

anilin og fenylborholdig syrekatalysator, og det dannede vannet fjernes ved azeotrop 

destillasjon. 

  

4. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvori i trinn-c omdannes 2-(2-kloretoksy)-N-(4-

nitrofenyl)acetamid-(IX)-produktet i minst ti ganger mer (ml/g) mengde av acetonitril 

med minst to ganger mer kaliumkarbonat til 4-(4-nitrofenyl)morfolin-3-on (IV). 

  

5. Fremgangsmåte ifølge krav 2, hvori mengden av 4-nitro-anilin (VII) er 0,85‒1 

ekvivalent beregnet til den dannede 2-(2-kloretoksy)eddiksyren (X), og mengden av 

tilsatt fenylborholdig syre er 5‒50 mol-%. 
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