
Kopplung von Trialkylsilyl-substituierten Heterocyclen  
mit halogensubstituierten Aromaten*

Die Innovation

In der chemischen wie auch pharmazeu-
tischen Industrie wird ständig nach neuen 
Methoden bzw. Reagenzien gesucht, um 
bestehende Prozesse zur Darstellung von 
komplexen Molekülen bzw. Strukturen 
zu vereinfachen und kostengünstiger zu 
machen. Bei vielen Wirkstoffen sind aro-
matische und heterocyclische Systeme 
durch eine direkte Bindung miteinander 
verbunden und bilden das Kerngerüst des 
Moleküls.

Bei der hier vorliegenden Erfindung han-
delt es sich um ein neuartiges Verfahren 
zur Kopplung von heterocyclischen Mole-
külen an halogenierte aromatische Syste-
me.

Dieses durchgeführte Verfahren macht die 
Kopplung von Trialkylsilyl-substituierten 
Heterocyclen mit halogensubstituierten 
Aromaten unter der Zugabe katalytischer 
Mengen Fluorid ohne die Verwendung von 
teuren Katalysatorsystemen möglich. Die 
Darstellung solcher Zielgruppierungen ist 
vor allem bei Pharmakazwischenstufen 
oder für Pharmaka selber sehr attraktiv. 

Durch die Verwendung der innovativen 
Kopplungsmethode können nicht nur die 
Kosten durch Einsparung von Synthese-
schritten und durch die Verwendung von 
geringen Mengen der benötigten Chemika-
lien gesenkt werden, vielmehr sind durch 
die Verwendung dieser Kopplungsmetho-
de höhere Ausbeuten erzielbar. 
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	Aktivierte heterocyclische 
Verbindungen

	Halogensubstituierte Aromaten

	Fluorid-katalysiert

	Pharmazeutische Wirkstoffe

	 Leichte Zugänglichkeit und einfache 
Separierung mit hoher Reinheit

	 Hohe Reaktivität 

	 Sehr gute Ausbeuten

	 Kostenersparnis durch die Verwendung 
geringer Mengen an Lösungsmittel und 
Fluorid-Katalysator

Vorteile im Überblick

Anwendungsbereiche

	Herstellung von pharmazeutischen 
Inhalts- und Wirkstoffen

	Herstellung von chemischen 
Produkten
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Patent Status

Die Erfindung ist international angemeldet. Eigentümer ist die ZYLUM Beteiligungs- 
gesellschaft mbH & Co. Patente II KG. Die Anmeldung erfolgte im März 2009.


