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Patentkrav 

1. Fremgangsmåte omfattende å omsette en forbindelse med formel III: 

 

eller et salt derav, med 4-hydroksypiperidin for å danne en forbindelse med formel 

IV: 5 

 

eller et salt derav. 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor omsetningen med 4-hydroksypiperidin 

utføres i nærvær av en base. 

3. Fremgangsmåte ifølge krav 2, hvor basen er et tertiært amin, valgfritt hvor 10 

det tertiære amin er N,N-diisopropyletylamin. 

4. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor 

omsetningen med 4-hydroksypiperidin utføres i en løsemiddelkomponent som 

omfatter diklormetan, valgfritt hvor omsetningen med 4-hydroksypiperidin utføres 

ved en temperatur fra ca. 25°C til ca. 35°C. 15 

5. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor 

forbindelsen med formel III er dannet ved en fremgangsmåte omfattende å 

omsette en forbindelse med formel II: 
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eller et salt derav, med oksalylklorid for å danne forbindelsen med formel III, eller 

et salt derav. 

6. Fremgangsmåte ifølge krav 5, hvor omsetningen av forbindelsen med formel 

II med oksalylklorid: 5 

(a) gjennomføres i nærvær av en katalytisk mengde av dimetylformamid 

(DMF); og/eller 

(b) gjennomføres i en løsemiddelkomponent omfattende diklormetan; og/eller 

(c) gjennomføres ved en temperatur fra ca. 15°C til ca. 25°C. 

7. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, ytterligere 10 

omfattende å omsette forbindelsen med formel IV, eller et salt derav, under 

oksidasjonsbetingelser for å danne en forbindelse med formel V: 

 

eller et salt derav. 

8. Fremgangsmåte ifølge krav 7, hvor oksidasjonsbetingelsene omfatter et 15 

første oksidasjonsmiddel, valgfritt hvor oksidasjonsbetingelsene omfatter et andre 

oksidasjonsmiddel. 

9. Fremgangsmåte ifølge krav 8, hvor: 

NO/EP3746429
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(a) det første oksidasjonsmiddel er triklorisocyanurinsyre (TCIC), valgfritt hvor 

TCIC foreligger i mellom ca. 0,5 og ca. 0,7 molare ekvivalenter med hensyn til 

forbindelsen med formel IV; og/eller 

(b) det andre oksidasjonsmiddel er 2,2,6,6-tetrametyl-1-piperidinyloksy 

(TEMPO), valgfritt hvor TEMPO foreligger i mellom ca. 0,015 og ca. 0.025 molare 5 

ekvivalenter med hensyn til forbindelsen med formel IV. 

10. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 7-9, hvor 

omsetningen av forbindelsen med formel IV under oksidasjonsbetingelser 

ytterligere omfatter: 

(a) ett eller flere av natriumbikarbonat, natriumkarbonat og natriumbromid; 10 

og/eller 

(b) en løsemiddelkomponent omfattende diklormetan, valgfritt hvor 

løsemiddelkomponenten ytterligere omfatter vann. 

11. Fremgangsmåte ifølge krav 7, hvor oksidasjonsbetingelsene omfatter 

tilsetning av triklorisocyanurinsyre til en oppløsning omfattende forbindelsen med 15 

formel IV og TEMPO ved en temperatur fra ca. 0°C til ca. 5°C; valgfritt hvor 

tilsetningen av triklorisocyanurinsyre omfatter å tilsette triklorisocyanurinsyren i 

minst to porsjoner. 

12. Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor oppløsningen omrøres etter 

tilsetningen, ved en temperatur fra ca. 0°C til ca. 5°C i ca. 30 min, valgfritt 20 

ytterligere omfattende, etter nevnte omrøring, å varme opp oppløsningen til en 

temperatur fra ca. 20°C til ca. 25°C over et tidsrom på ca. 1 time til ca. 2 timer. 

13. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 7-12, ytterligere 

omfattende å omsette forbindelsen med formel V med en forbindelse med formel 

VI: 25 
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eller et salt derav, i nærvær av et reduksjonsmiddel, for å danne en forbindelse 

med formel I: 

 

eller et salt derav; 5 

hvor Z1 er H eller en beskyttende gruppe, spesielt hvor Z1 er H. 

14. Fremgangsmåte ifølge krav 13, hvor reduksjonsmidlet er 

natriumcyanoborhydrid eller natriumtriacetoksyborhydrid. 

15. Fremgangsmåte omfattende å omsette en forbindelse med formel III: 

 10 
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eller et salt derav, med 4-piperidon eller et salt derav, for å danne en forbindelse 

med formel V: 

 

eller et salt derav. 

16. Fremgangsmåte ifølge krav 15, hvor 4-piperidonet eller saltet derav er: 5 

(a) 4-piperidonhydroklorid; eller 

(b) 4-piperidonhydrokloridmonohydrat. 

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

omsetningen ytterligere omfatter en base, valgfritt hvor basen er natriumkarbonat. 

18. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 15-17, hvor 10 

omsetningen av forbindelsen med formel III med 4-piperidon: 

(a) gjennomføres i en løsemiddelkomponent omfattende diklormetan; og/eller 

(b) gjennomføres ved en temperatur fra ca. 0°C til ca. 5°C. 

19. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 15-18, hvor 

forbindelsen med formel III er dannet ved Fremgangsmåte omfattende å omsette 15 

en forbindelse med formel II: 

 

eller et salt derav, med oksalylklorid, for å danne forbindelsen med formel III eller 

et salt derav. 
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20. Fremgangsmåte ifølge krav 19, hvor: 

(a) omsetningen av forbindelsen med formel II med oksalylklorid utføres i 

nærvær av en katalytisk mengde dimetylformamid (DMF); og/eller 

(b) omsetningen av forbindelsen med formel II med oksalylklorid utføres i en 

løsemiddelkomponent omfattende diklormetan; og/eller 5 

(c) omsetningen av forbindelsen med formel II med oksalylklorid utføres ved en 

temperatur fra ca. 15°C til ca. 25°C; og/eller 

(d) forbindelsen med formel III ikke isoleres før omsetningen av forbindelsen 

med formel III med 4-piperidon; og/eller 

(e) omsetningen av forbindelsen med formel II med oksalylklorid og 10 

omsetningen av forbindelsen med formel III med 4-piperidon gjennomføres i én 

enkelt reaktor. 

21. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 16-20, ytterligere 

omfattende å omsette forbindelsen med formel V med en forbindelse med formel 

VI: 15 

 

eller et salt derav, i nærvær av et reduksjonsmiddel, for å danne en forbindelse 

med formel I: 
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eller et salt derav; 

hvor Z1
 er H eller en beskyttende gruppe, spesielt hvor Z1

 er H. 

22. Fremgangsmåte ifølge krav 21, hvor reduksjonsmidlet er 

natriumcyanoborhydrid eller natriumtriacetoksyborhydrid. 5 
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