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Patentkrav

1. Metode for 8 oppna en forbindelse med formel I:
CO,R'

X/W
NHR?

hvor:

(1)

R! representerer en Ci-s lineaer eller forgrened alkylgruppe;

R? representerer en amino beskyttelsesgruppe;

v er et helt tall pa 0 til 4; og,

X representerer en utgdende gruppe valgt fra en halogen eller gruppen -0-S02-R3
hvor R3 er en halogen, en rettkjedede eller forgrenede Ci-10 alkyl, en rettkjedede eller
forgrenede Ci-10 halogenalkyl og en Cs-10 aryl

hvor nevnte metode omfatter:

(a) debenzylering av en forbindelse med formelen la:

TR >
NHR (I1a)
hvor R!!, R'2 og w er som definert for R!, R? og v med formel I, henholdsvis;

(b) krystallisasjon av reaksjonsblandingen fra trinn (a) for 8 oppnd renset forbindelse

med formel Ib:
ﬁ\<><002R21
HO X
NHR* (Ib)
hvor R?!, R?2 og x er som definert for R!, R? og v med formel I, henholdsvis
(c) omdannelse av renset forbindelse med formel Ib oppnadd i trinn (b) til en
forbindelse med formel I ved omsetning med en egnet form av X hvor X er som

definert for Formel og er i en form som kan fortrenge hydroksylfunksjonen i en

substitusjonsreaksjon.

2. Metoden som definert i krav 1 hvor R, R!! og R?! er etyl.

3. Metoden som definert i enten krav 1 eller krav 2 hvor R?, R'?2 og R?? er valgt fra
gruppen bestdende av en t-butoksykarbonylgruppe, en allyloksykarbonylgruppe, en

ftalimid gruppe og N-benzylideneamin substituent.

4. Metoden som definert i hvilket som helst av kravene 1-3 hvor v, w og x er O eller 1.
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5. Metoden som definert i krav 1 hvor X er en gruppe representert ved gruppen - O-
S02-R3

6. Metoden som definert i krav 5 hvor X er valgt fra gruppen bestdende av
toluensulfonat, nitrobenzensulfonat, benzensulfonat, trifluormetansulfonat,

fluorsulfonat, perfluoralkylsulfonat, trimetylstannyl og trietylstannyl.
7. Metoden som definert i krav 6 hvor X er trifluormetansulfonat.

8. Metoden som definert i hvilket som helst av kravene 1-7 hvor nevnte forbindelse
med formel I er:
COOEt
Tf0<><
NHBoc
nevnte forbindelse med formel Ib er:
CQOOEt
HO<><
NHBoc .
og og nevnte forbindelse med formel la er:

Q_\ COCEt
<

NHBoc
hvor Et er etyl, OTf er trifluormetansulfonat og Boc er tert-Butyloksykarbonyl.

9. Radiosyntetisk metode for 8 oppna en forbindelse med formel II:
'SFWCOOH

NH, ()
hvor y er som definert for v i krav 1, hvor nevnte metode omfatter;
(i) tilveiebringing av en forbindelse med formel I i henhold til metoden som definert i
krav 1;
(ii) omsetning av nevnte forbindelse med formel I med en egnet kilde for '8F-fluorid

for & oppna en forbindelse med formel Ila:
. /H\<><002st
F Z
NHR* (la)
hvor R3!, R32 og z er som definert i krav 1 for R!, R? og v, henholdsvis; og,

(iii) avbeskyttelse av forbindelsen med formel IIa oppnadd i trinn (ii) for & fjerne R3!
og R32,
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10. Metoden som definert i krav 9 hvor nevnte avbeskyttelse omfatter fjerning av R3!

fulgt av fjerning av R32,
11. Metoden som definert i krav 9 eller krav 10 hvor R3! er etyl.

12. Metoden som definert i hvilket som helst av kravene 9-11 hvor R32 er en t-

butoksykarbonylgruppe.

13. Metoden som definert i hvilket som helst av kravene 9-12 hvor nevnte forbindelse
med formel II er:
COCH
NH,

og nevnte forbindelse med formel Ila er:
COOEt
NHBoc
hvor Et er etyl og Boc er tert-butyloksykarbonyl.

14. Metoden som definert i krav 13 hvor nevnte avbeskyttelsestrinn omfatter fjerning

av Et ved basisk hydrolyse og fjerning av Boc ved sur hydrolyse.

15. Metoden som definert i hvilket som helst av kravene 9-14 hvor trinn (ii) og (iii) blir

utfart pg en automatisert synteseinnretning.



