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Enclosed is a translation of the patent claims in Norwegian. Please note that as per the Norwegian Patents Acts,
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the language of the application/patent granted at the EPO. In matters concerning the validity of the patent, language
of the application/patent granted at the EPO will be used as the basis for the decision. The patent documents
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1
Patentkrav
1. Fremgangsmate for fremstilling av forbindelser av formel (I)
A Y
.\\\\OH
HO
Y~ YOH
OH (1)

hvor Ring A og Ring B er én av de fglgende:

(1) Ring A er en eventuelt substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring,
og Ring B er en eventuelt substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring, en
eventuelt substituert umettet kondensert heterobicyklisk ring, eller en eventuelt
substituert benzenring; eller

(2) Ring A er en eventuelt substituert benzenring, og Ring B er en eventuelt
substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring eller en eventuelt substituert
umettet kondensert heterobicyklisk ring hvor Y er bundet til den heterocykliske
ringen av den kondenserte heterobicykliske ring; eller

(3) Ring A er en eventuelt substituert umettet kondensert heterobicyklisk ring,
hvor sukkerenheten X-(sukker) og enheten -Y-(Ring B) begge er pd samme
heterocykliske ring av den kondenserte heterobicykliske ring, og Ring B er en
eventuelt substituert umettet monocyklisk heterocyklisk ring, en eventuelt
substituert umettet kondensert heterobicyklisk ring, eller en eventuelt substituert
benzenring;

X er et karbonatom;

Y er —(CH;),-; hvor n er 1 eller 2;

forutsatt at i Ring A, X er en del av en umettet binding;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav; omfattende
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|
M’ (VI)

5 & omsette en forbindelse av formel (V) hvor LG! er en utgdende gruppe, med en
blanding av et sinksalt og et organo-litium-reagens; i et fgrste hydrokarbon
opplgsningsmiddel; ved en temperatur i omradet fra omkring -78°C til omkring
romtemperatur; for & gi en blanding av den tilsvarende forbindelse av formel (VI),

hvor M! er litium, og sinksaltet;

10

tilsette til blandingen av forbindelsen av formel (VI) og sinksaltet et fgrste eter-
15 opplgsningsmiddel; for a8 gi den tilsvarende forbindelse av formel (VII),

hvor M? er en reaktiv sink-forbindelse;

LG?

>

WwOZ

-©

Qum

V4

20 (Vi)

& omsette forbindelsen av formel (VII), med en forbindelse av formel (VIII), hvor

X
oz
0 W

0Z

0oZ

oz

Qum

YA

hver Z er en uavhengig valgt oksygenbeskyttende gruppe og hvor LG? er en

utgdende gruppe; for & gi den tilsvarende forbindelsen av formel (IX);



NO/EP2697218

3
A Y A Y
X
X —_—
0 \\\\\OZ 0 \\‘\\O H
HO
0z
" Y0z (IX) : OH ()

de-blokkere forbindelsen av formel (IX); for a gi den tilsvarende forbindelsen av

formel (I).
2. Fremgangsmate ifglge krav 1 for fremstilling av en forbindelse av formel (I-
S)

10

OH

15 eller et farmasgytisk akseptabelt salt eller solvat derav; omfattende

(I-S)

Hs Hs

® \S/F—» S

LG’ (V-S) (VI-S)

M1

20
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& omsette en forbindelse av formel (V-S) hvor LG! er en utgdende gruppe, med en
blanding av et sinksalt og et organo-litium-reagens; i et fgrste hydrokarbon
opplgsningsmiddel; ved en temperatur i omradet fra omkring -78°C til omkring
romtemperatur; for & gi en blanding av den tilsvarende forbindelse av formel (VI-

S), hvor M? er litium, og sinksaltet;

T CH, 7 [ chy ]
OO | — o0
M! (VI-S) M? (VII-S)

tilsette til blandingen av forbindelsen av formel (VI-S) og sinksaltet et fgrste eter-
opplgsningsmiddel; for & gi den tilsvarende forbindelse av formel (VII-S), hvor M?

er en reaktiv sinkforbindelse;

_ _ LG?
CH3 o \\\\\OZ
S F ZO
| / =" Noz
oz
5 :
M (VII-S) (VIII-S)

omsette en forbindelse av formel (VII-S), hvor M? er en sinkforbindelse, med en
forbindelse av formel (VIII-S), hvor hver Z er en uavhengig valgt
oksygenbeskytende gruppe og hvor LG? er en utgdende gruppe; for & gi den

tilsvarende forbindelse av formel (IX-S);
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de-blokkere forbindelsen av formel (IX-S); for a gi den tilsvarende forbindelse av
formel (I-S).

3. Fremgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, hor sinksaltet er ZnBr, og hvor

organo-litium-reagenset er n-butyl-litium.

4. Fremgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, hvor sinksaltet og organo-litium-

forbindelsen er til stede i et molart forhold pa omkring 1:2.

5. Fremgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, hvor sinksaltet og organo-litium-

reagenset er blandet pa forhand i en periode p& omkring 1 til omkring 2 timer.

6. Fremgangsmate ifslge krav 1 eller krav 2, hvor det fgrste hydrokarbon

opplgsningsmiddelet er toluen.

7. Fremgangsmate ifslge krav 1 eller krav 2, hvor LG! er jod, sinksaltet re
ZnBr,, organolitium-reagenset er n-butyl-litium, sinksaltet og organo-litium-
reagenset er blant pd forhdnd, det forste hydrokarbon opplgsningsmiddelet er
toluen og hvor forbindelsen av formel (V) omsettes med blandingen av sinksalt og

organo-litium-reagenset ved en temperatur pa omkring 0°C.

8. Fremgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, hvor det fgrste eter-opplgsnings-

middelet er di-n-butyl-eter.

9. Fremgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, hvor det fgrste eter- opplgsnings-
middelet er til stede i en mengde i omradet omkring 7 volum® til omkring 10

volum%.
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10. Fremgangsmate ifglge krav 1 eller krav 2, hvor LG er jod, Z er pivaloyl og

LG? er brom.

11. Fremgangsmate ifslge krav 1, hvor

X er et karbonatom;

Ring A er valgt fra gruppen bestdende av 4-metylfenyl og 4-klorfenyl;

Y er —-CH»,- og er bundet ved 3-posisjonen av Ring A; og

Ring B er valgt fra gruppen bestdende av 2-(5-(4-fluorfenyl)-tienyl) og 2-(5-
(6-fluor-pyrid-3-yl)-tienyl).



