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Patentkrav 

 

1.  Fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse med formelen: 

 

  eller salt derav, omfattende de trinn å: 5 

    i. kombinere dibenzylamin og en forbindelse med formelen: 

 

    så tilsette en base for å frembringe en forbindelse med formelen: 

 

 10 

 

ii. ta trimetylsulfuksoniumhalid i nærvær av en base og kombinere med en løsning av 

forbindelsen som fremkommer fra trinn (i) og varme opp til over 40°C for å 

frembringe en forbindelse med formelen: 

 15 

 

og 

    iii. avbeskytte forbindelsen som fremkommer fra trinn (ii). 

  

2.   Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor forbindelsen som fremstilles er en forbindelse med 20 

formelen: 
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eller salt derav. 

  

3.   Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 2, hvor trimetylsulfuksoniumhalidet er 

trimetylsulfuksonium-jodid. 

  5 

4.   Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvor basen i trinn (ii) er valgt 

fra: kalium-tert-butoksid, litium-tert-butoksid, natrium-tert-butoksid, kalium-tert-amylat, litium-tert-

amylat, natrium-tert-amylat, kaliumlitiumhydrid, natriumhydrid, kaliumhydrid, n-butyl-litium i 

alkohol-løsningsmiddel, litiumheksametyldisilazid, natriumheksametyldisilazid eller 

kaliumheksametyldisilazid. 10 

  

5.  Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor basen er kalium-tert-butoksid. 

  

6.  Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor løsningen i trinn (ii) 

omfatter et løsemiddel valgt fra: tert-butanol, dimetylsulfoksid, dimetylformamid, dimetylacetamid, 15 

N-Metyl-2-pyrrolidon eller tert-amyl-alkohol. 

  

7.   Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor løsemiddelet er tert-butanol. 

  

8.   Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor trinn (ii) utføres ved en 20 

temperatur på over 70°C. 

  

9.   Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvor trinn (iii) utføres med bruk 

av en palladiumkatalysator. 

  25 

10.  Fremgangsmåte ifølge krav 9, hvor palladiumkatalysatoren er palladium på karbon. 

  

11.  Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, videre omfattende det trinn å 

kombinere en base og en forbindelse med formelen: 

 30 

hvor R er H eller en syre-beskyttelsesgruppe, med en løsning av en forbindelse med formelen: 
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for å frembringe en forbindelse med formelen: 

 

 5 

12.  Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor R er H eller C1-4-alkyl. 

  

13.  Fremgangsmåte ifølge krav 11 eller krav 12, videre omfattende det trinn å redusere 

nitrogruppen til forbindelsen med formel: 

 10 

for å frembringe en forbindelse med formelen: 

 

 

14.  Fremgangsmåte ifølge krav 13, videre omfattende de trinn å: 

  a. utføre en amidkoblingsreaksjon med en forbindelse med formelen: 15 

 

  og en forbindelse med formelen: 

 

 

  for å frembringe en forbindelse med formelen: 20 
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  eller salt derav; 

b. utføre en sykliseringsreaksjon på forbindelsen som fremkommer fra trinn (a) for å 

frembringe en forbindelse med formelen: 5 

 

og eventuelt reagere for å danne et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

15.  Fremgangsmåte ifølge krav 14, hvor R er en syre-beskyttelsesgruppe og fremgangsmåten 

videre omfatter det trinn å hydrolysere esterforbindelsen for å frembringe syreforbindelsen med 10 

formelen: 

 

og eventuelt reagere for å danne et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 

  

16.  Fremgangsmåte ifølge krav 14 eller krav 15, hvor forbindelsen som fremstilles er tert-15 

butylaminsaltet av: 

 

 

17.  Forbindelse med formelen: 
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eller salt derav. 

  

18.  Forbindelse ifølge krav 17, som er: 

 5 

eller salt derav. 

  

19.  Bruk av forbindelsen ifølge krav 17 eller 18 ved fremstilling av en forbindelse med formelen: 

 

 10 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 
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