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Patentkrav

1. Forbindelse som har formel II

o O\T\Jj\ A
Rz (Ra)p O)J\NH - Y2‘Q2

X3
LT
- \ |
/]\X1 X4\

Ri H),

I
hvori
X1 til Xs uavhengig av hverandre er C, N eller O,
R1, R2 uavhengig av hverandre er H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -ORs, -CORs, -COORs,-NHRs, -CONHRs, hvori Rs representerer H,
halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl, C(2-12)alkynyl, -OR', -COR',-COOR’, eller -NHR',
hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,
R3, R4 uavhengig av hverandre er H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR' eller
halogensubstituert -COR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,
Y1, Y2 uavhengig av hverandre er O, N eller S,
mer 1, 2 eller 3,
t har en verdi pa 1 til 7,
p er 0 eller 1,
Q:, Q2 uavhengig av hverandre er H eller en beskyttelsesgruppe, hvori
beskyttelsesgruppen er valgt blant t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl,
allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl, 2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl,
trifluoracetyl, benzyl, 2,4, 6-trimetoksybenzyl, ftalolyl, trityl, tosyl, p-metoksyfenyl,
3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl, di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl,
(p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid,
5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl, metyl, t-butyl, metoksymetyl,
tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p- nitrobenzyl, difenylmetyl, metyletere,
MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM (benzyloksymetyleter), PMBM
eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS (trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter),
TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert- butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og
TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter), eller en gruppe med formel

-L-A-L'-15F,
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hvori
L, L' uavhengig av hverandre er en sammenbindende gruppe, sa som en kovalent binding
eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-50)alkyl, som er usubstituert eller substituert av
minst ett CN, Hal, OH, NH2, CO2H, NO2, og hvori én eller flere av de ikke-tilstgtende

5 CHz2-gruppene uavhengig kan erstattes med en gruppe valgt blant -O-, -CO-, -CO-0O-,
-0-CO-, -NR'-, -NR'-CO-, -CO-NR'-, -NR'-CO-0-, -O-CO-NR'-, -NR'-CO-NR'-, -CH=CH-,
-C=C-, -0-C0-0-, -S-R'-, -S0O3R'-, eller en fem- eller seksleddet heterosyklisk ring, hvori
R' representerer H eller C(1-8)alkyl, og
A er en sakkaridgruppe,

10 med det forbehold at minst én av Q: 0g Q2 er en gruppe med formel -L-A-L'-18F,

2. Forbindelse ifglge krav 1, som har formel IIa, IIb, IIc

) |
Lo—A,—L.'—18
Ra  (Ra)p /©)kNH vy e L= "°F
|
X X
R1/I\X1 X4 (H)r R4
ITa
L1/A1—L1'—18F
I
Oy Y

15 ' ITb

IIc

hvori

X1 til Xs uavhengig av hverandre er C, N eller O,
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R1, R2 uavhengig av hverandre er H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -ORs, -CORs, -COORs,-NHRs, -CONHRs, hvori Rs representerer H,
halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl, C(2-12)alkynyl, -OR', -COR',-COOR', eller -NHR',
hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

R3, R4 uavhengig av hverandre er H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR' eller
halogensubstituert -COR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

Y1, Y2 uavhengig av hverandre er O, N eller S,

mer 1, 2 eller 3,

t har en verdi pa 1 til 7,

p er 0 eller 1,

L1, L1’, L2, Lo uavhengig av hverandre er en sammenbindende gruppe, s som en
kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-50)alkyl, som er usubstituert eller
substituert av minst ett CN, Hal, OH, NH2, CO2H, NO2, og hvori én eller flere av de ikke-
tilstgtende CH2-gruppene uavhengig kan erstattes med en gruppe valgt blant -O-, -CO-,
-CO-0-, -0-CO-, -NR'-, -NR'-CO-, -CO-NR'-, -NR'-CO-0-, -O-CO-NR'-, -NR'-CO-NR'-,
-CH=CH-, -C=C-, -0-C0O-0-, -S-R'-, -SO3R'-, eller en fem- eller seksleddet heterosyklisk
ring, hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

A1, A2 uavhengig av hverandre er en sakkaridgruppe, og

B1, B2 uavhengig av hverandre er H eller en beskyttelsesgruppe valgt blant
t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl, allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl,
2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl, trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl,
trityl, tosyl, p-metoksyfenyl, 3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl,
di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl, (p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-
pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid, 5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl,
metyl, t-butyl, metoksymetyl, tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl,
difenylmetyl, metyletere, MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM
(benzyloksymetyleter), PMBM eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS
(trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter), TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-
butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter).

3. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, hvori sakkaridgruppen er et syklisk

monosakkarid eller et syklisk oligosakkarid basert pa et pyranosid eller et furanosid.

4. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, hvori sakkaridgruppen er et syklisk
oligosakkarid basert pd et pyranosid valgt blant allose, altrose, glukose, mannose,

gulose, idose, galaktose og talose.



5. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, hvori sakkaridgruppen er et furanosid valgt

blant ribose, arabinose, xylose og lyksose.

6. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, hvori sakkaridgruppen er et syklisk

5 monosakkarid valgt blant glukose og galaktose.

7. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, som har formel Illa, IIIb, IIlc,

B1
™ b
R7 M
R8 k@\ (R3)p Ry
X
o x R
. 1
r(H)
IIIa
i
Rio Q
R
11 I-I-1' L1
18F Y1 O o ‘
o S L
2\Y2 o NHJ\©\ (|Iq3)p R,
X
x{\( 3 X
' PN
R4 /X Z>R
(H) !
10 IIIb

ORs
NHJ\©\ (Ra)p R
)l(s/\gxﬁ Xz
18,: R, /)\R1

(H) X X

IITIc

hvori

X1 til Xs uavhengig av hverandre er C, N eller O,
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R1, R2 uavhengig av hverandre er H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -ORs, -CORs, -COORs,-NHRs, -CONHRs, hvori Rs representerer H,
halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl, C(2-12)alkynyl, -OR', -COR',-COOR', eller -NHR',
hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

R3, R4 uavhengig av hverandre er H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR' eller
halogensubstituert -COR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

Y1, Y2 uavhengig av hverandre er O, N eller S,

mer 1, 2 eller 3,

t har en verdi pa 1 til 7,

p er 0 eller 1,

L1, L1, L2, L2' uavhengig av hverandre er en sammenbindende gruppe, sd som en
kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller
substituert av minst ett CN, Hal, OH, NH2, CO2H, NO2, og hvori én eller flere av de ikke-
tilstgtende CH2-gruppene uavhengig kan erstattes med en gruppe valgt blant -O-, -CO-,
-CO-0-, -0-CO-, -NR'-, -NR'-CO-, -CO-NR'-, -NR'-CO-0-, -O-CO-NR'-, -NR'-CO-NR'-,
-CH=CH-, -C=C-, -0-C0O-0-, -S-R'-, -SO3R'-, eller en fem- eller seksleddet heterosyklisk
ring, hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

B1, B2 uavhengig av hverandre er H eller en beskyttelsesgruppe valgt blant
t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl, allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl,
2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl, trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl,
trityl, tosyl, p-metoksyfenyl, 3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl,
di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl, (p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-
pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid, 5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyldimetylsilyl,
metyl, t-butyl, metoksymetyl, tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl,
difenylmetyl, metyletere, MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM
(benzyloksymetyleter), PMBM eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS
(trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter), TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-
butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter),

Re, Ro er H eller C(1-8)alkyl, og

R7,Rs,R10,R11 uavhengig av hverandre er et H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.

8. Forbindelse ifglge ett av kravene 2 til 7, hvori L1 og L> uavhengig av hverandre er
rettkjedet eller forgrenet C(1-24)alkyl, som er usubstituert eller substituert av minst én
gruppe valgt blant Hal, OH, NHR', CO2R', og hvori én eller flere av de ikke-tilstgtende
CHz2-gruppene uavhengig av hverandre kan erstattes av en gruppe valgt blant -O-, -CO-
0-, -0-CO-, -NR'-, -NR'-CO-, -CO-NR', eller en fem- eller seksleddet heterosyklisk ring,

hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl.



10

15

20

25

30

NO/EP2776382

9. Forbindelse ifglge ett av kravene 2 til 8, hvori L1 og L2 uavhengig av hverandre er en

gruppe med formel (a), (b), (c) eller (d)

! Rn ) Ru
_—SP'N/%i(CHZ)q_ —Sp4(k N—(CHy)q—

N=N N=N

(a) : (b)

N

o N S—se—
—Sp-N" N—R" N—N\

N=N (CHy)q—

(c) . (d)
hvori
R" er H eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller substituert
av minst ett CN, Hal eller NO2,
Sp er et avstandsstykke (koblet til Y1 og/eller Y2), sa som et rettkjedet eller forgrenet
C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller hvori minst én av -CHz-gruppene er substituert av
-OH, -NHR', eller -COOR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl og,
ger0, 1, 2, 3 eller 4.

10. Forbindelse ifglge ett av kravene 2 til 9, hvori L1' og L2' er en kovalent binding eller
et rettkjedet eller forgrenet C(1-24)alkyl, som er usubstituert eller substituert av minst
én gruppe valgt blant Hal, OH, NHR', CO2R', og hvori én eller flere av de ikke-tilstgtende
CHz2-gruppene uavhengig av hverandre kan erstattes av en gruppe valgt blant -O-,
-CO-0-,-0-CO0-,-NR'-,-NR'-CO-,-CO-NR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl.

11. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, hvori Y1 og/eller Y2 er N og B2 er en
karboksamidbeskyttelsesgruppe valgt blant t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl,
allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl, 2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl,
trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl, trityl, tosyl, p-metoksyfenyl,
3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl, di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl,
(p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid,
5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl, metyl, t-butyl, metoksymetyl,
tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl, difenylmetyl, metyletere,
MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM (benzyloksymetyleter), PMBM
eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS (trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter),
TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og
TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter).
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12. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, som har formel IVa, IVb, IVc, Ivd

Y, o
ORg
| R" mN (Ry)p Ry
" m /8\ H xS
—_ J— N

I H) ~
18F IVa r

0R6
R, J\©\ (R3>p R,
%(CHQ —N/%——Sp—N

/'\

| (H)r X X1 R,
'8F Vb

L, Ve
18[_|.-
B4 ,

ORg N-N (T HJ\@ (§3)"

, ' o NNﬁ—Sp—N o xﬁ( 3| Sx
e ‘ ' / 2N

RB (CH2)q R4 (H)/X4 X1 R1

L IVd ‘

o

hvori

10 X1 til Xs uavhengig av hverandre er C, N eller O,
R1, R2 uavhengig av hverandre er H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -ORs, -CORs, -COORs,-NHRs, -CONHRs, hvori Rs representerer H,
halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl, C(2-12)alkynyl, -OR', -COR',-COOR’, eller -NHR',
hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

15 Rs, R4 uavhengig av hverandre er H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR' eller
halogensubstituert -COR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,
mer 1, 2 eller 3,

r har en verdi pa 1 til 7,
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p er0eller1,

Yier O, N eller S,

B1 er H, eller en beskyttelsesgruppe valgt blant t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl,
allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl, 2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl,
trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl, trityl, tosyl, p-metoksyfenyl,
3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl, di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl,
(p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid,
5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl, metyl, t-butyl, metoksymetyl,
tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl, difenylmetyl, metyletere,
MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM (benzyloksymetyleter), PMBM
eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS (trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter),
TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og
TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter),

R" er H eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller substituert
av minst ett CN, Hal eller NO2,

L>"' er en kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-6)alkyl, hvori én eller
flere av de ikke-tilstgtende CH2-gruppene uavhengig av hverandre kan erstattes av en
gruppe valgt blant -O-, -CO-0-, -0-CO-, -NR'-, -NR'-CO-, -CO-NR', hvori R' representerer
H eller C(1-8)alkyl.

Sp er et avstandsstykke s& som et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er
usubstituert eller hvori minst én av -CHz-gruppene er substituert av -OH, -NHR', eller
-COOR/', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

qger0,1, 2, 3eller4,

Re er H eller C(1-8)alkyl, og

R7,Rs er uavhengig av hverandre H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.
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13. Forbindelse ifglge ett foregdende krav som har formel Va, Vb, Vc, Vd

hvori

X1 til Xs uavheng
R1, R2 uavhengig
C(2-12)alkynyl,
halogen, C(1-12)
hvori R' represen
R3, R4 uavhengig

halogensubstitue

Va
Rll

%(CHZM )YSp -N '
18,: E J\@\ (Rs)p R,
\X2

ORy N=N _
[ \ H
o \N—Sp—N.__0O o co-
RZ:L.%\(CHQQ ( ) H)K©\ (Ra)p Rz
1 X
I BZ—YZ o X5 3 I \XZ
18
F
H/ X; x1)\R1
Ve (H
N /\—Sp N
M%\(CHZ)(‘ :
m N (Ra R
1BF _Y2 \X
/ X; xf\r\q
vd (H)r

ig av hverandre er C, N eller O,
av hverandre er H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,

-ORs, -CORs, -COORs,-NHRs, -CONHRs, hvori Rs representerer H,

alkyl, C(2-12)alkenyl, C(2-12)alkynyl, -OR', -COR',-COOR’, eller -NHR',
terer H eller C(1-8)alkyl,

av hverandre er H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR' eller

rt -COR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,
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10

mer 1, 2 eller 3,

r har en verdi pa 1 til 7,

p er0eller 1,

Y2 er O, N eller S,

B2 er H, eller en beskyttelsesgruppe valgt blant t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl,
allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl, 2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl,
trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl, trityl, tosyl, p-metoksyfenyl,
3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl, di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl,
(p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid,
5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl, metyl, t-butyl, metoksymetyl,
tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl, difenylmetyl, metyletere,
MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM (benzyloksymetyleter), PMBM
eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS (trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter),
TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og
TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter),

R" er H eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller substituert
av minst ett CN, Hal eller NO2,

Sp er et avstandsstykke sd som et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er
usubstituert eller hvori minst én av -CHz-gruppene er substituert av -OH, -NHR', eller
-COOR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl, og

L:' er en kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-6)alkyl, hvori én eller
flere av de ikke-tilstgtende CH2-gruppene uavhengig av hverandre kan erstattes av en
gruppe valgt blant -O-, -CO-0-,-0O-CO-,-NR'-,-NR'-CO-,-CO-NR', hvori R' representerer H
eller C(1-8)alkyl,

qger0,1,2,3,4

Ro er H eller C(1-8)alkyl, og

Rio,R11 er uavhengig av hverandre H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.

14. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, som har formel VIa, VIb, Vic, VId

ORg

l Ry
Rmm /
N "
Ry1 L, (CHz)q N=N Sp—N o
o)

18||: '

ORs (N (Ra)p Ro
' Rb X3

R 0 Sp—N~ 0 Xs T Xp

10 z N/ H | | P

Re L (CH2)q N=N Re  /x ~x7 R,

I

H
Via (H):
18F
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O .

11
iy
R,
o) b
: N g
n N=N Sp—NH o

|
RO '°F

Ry ~\ater O Ro [ uJ\©\ (is)p Iy
7 . —N" 0 X SyrTSX
;i;’*m)q—w)\ﬂsp H L ALK
; N=N R4 "Xi X7 TRy
le (H),

Vib
18F
ORg N=N
L o \ N H
R10 \Sp-N o
R11 (CHZ)q O .
Ll
R R O
?R@F "N _sp—N"o X 3T X
Ry O NN H ' Y PN
Vi R4 X5 X7 Ry
RB (CHz)q c (H)r
L,
|
18F
?Rg N’N\\
Rio ° \N/'\\Sp—n :
e . 0
Ri4 L (CHy)q o
1 .
o - (N  Ra)p R
(@) 6 /" N X3 AN
| N \-Sp—N" 0 X5 Xo
Ry . —Q N H | | Y
m 2 Ra /X4 X7 Ry
Rs (CHa)q (H)
L'
J Vid
18F

hvori

X1 til Xs uavhengig av hverandre er C, N eller O,

R1, R2 uavhengig av hverandre er H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -ORs, -CORs, -COORs,-NHRs, -CONHRs, hvori Rs representerer H,
halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl, C(2-12)alkynyl, -OR', -COR',-COOR', eller -NHR',
hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

Rs, R4 uavhengig av hverandre er H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR' eller
halogensubstituert -COR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

mer 1, 2 eller 3,

r har en verdi pa 1 til 7,

p er 0 eller 1,
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R" er H eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller substituert
av minst ett CN, Hal eller NO2,
Sp er et avstandsstykke s& som et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er
usubstituert eller hvori minst én av -CHz-gruppene er substituert av -OH, -NHR', eller

5 -COOR!, hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,
Li’, L2' er uavhengig av hverandre en kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet
C(1-6)alkyl, hvori én eller flere av de ikke-tilstgtende CH2-gruppene uavhengig av
hverandre kan erstattes av en gruppe valgt blant -O-, -CO-0O-, -O-CO-, -NR'-, -NR'-CO-,
-CO-NR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

10 qer0,1,2,3,4

Re, Ro er H eller C(1-8)alkyl, og
R7, Rs, R10, R11 uavhengig av hverandre er et H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.

15. Forbindelse ifglge ett foregdende krav, hvori m er 2.

15
16. Forbindelse ifglge ett av kravene 9 til 15, hvori q er 0.
17. Forbindelse ifglge ett foregdende krav som har formel VIIa, VIIb, VIIc, VIId
(I)R
. N/ NYaYq
18F
Vila
20

. v,
ORS
R".
‘ (CHz)q——N p—N o /\[ jfu\

NY3Y4
1aF Vilb

R, b0 \ N\Sp—N o NH
Re (CHz)q , N/)\NY3Y4

Ly Vil
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Lo’ Viid

hvori

Y3, Y4 uavhengig av hverandre er valgt blant H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -OR',-COR', -COOR', og -NHR', hvori R' er H eller C(1-8)alkyl,

Ys er valgt blant H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR', og halogensubstituert -COR', hvori
R' er H eller C(1-12)alkyl,

mer 1, 2 eller 3,

Y1 er O, N eller S,

B:1 er H, eller en beskyttelsesgruppe valgt blant t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl,
allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl, 2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl,
trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl, trityl, tosyl, p-metoksyfenyl,
3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl, di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl,
(p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid,
5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl, metyl, t-butyl, metoksymetyl,
tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl, difenylmetyl, metyletere,
MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM (benzyloksymetyleter), PMBM
eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS (trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter),
TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og
TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter),

Sp er et avstandsstykke s& som et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er
usubstituert eller hvori minst én av -CHz-gruppene er substituert av -OH, -NHR', eller
-COOR/', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

L>"' er en kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-6)alkyl, hvori én eller
flere av de ikke-tilstgtende CH2-gruppene uavhengig av hverandre kan erstattes av en
gruppe valgt blant -O-, -CO-0-, -0-CO-, -NR'-, -NR'-CO-, -CO-NR"', hvori R' representerer
H eller C(1-8)alkyl,

qger0,1,2, 3,4

Re er H eller C(1-8)alkyl, og

R7, Rsuavhengig av hverandre er H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.

18. Forbindelse ifglge ett foreg%ende krav som har formel VIIIa, VIIIb, VIIIc, VIIId
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T
Riq (CHz)q N—SP‘N
18F m H O
N
B—Y> / | NH
5 "\ AN
N” N7 TNY,Y,
Villa

NY3Y4
Viilb
N‘N
\ N—Sp— N
W(CHZ)Q E
N
18 Y2 / | )N\H
F \ P
5
' Vilic N™ N™ "NY3Y,
5
N-N
N /\—Sp N
m(CHz)q
mN 0

15F Y, /NfJ\NH
5 \ I /)\

N7 N7 ONYasY,
Villd ’

hvori
Y3, Y4 uavhengig av hverandre er valgt blant H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -OR',-COR', -COOR', og -NHR', hvori R' er H eller C(1-8)alkyl,

NO/EP2776382

10  Yser valgt blant H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR', og halogensubstituert -COR', hvori

R' er H eller C(1-12)alkyl,
mer 1, 2 eller 3,
Y2 er O, N eller S,

B2 er H, eller en beskyttelsesgruppe valgt blant t-butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl,

15  allyloksykarbonyl, metoksy-, etoksykarbonyl, 2,2,2-trikloretoksykarbonyl, acetyl,
trifluoracetyl, benzyl, 2,4,6-trimetoksybenzyl, ftalolyl, trityl, tosyl, p-metoksyfenyl,
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3,4-dimetoksybenzyl, benzyl, O-nitrobenzyl, di-(p-metoksyfenyl)metyl, trifenylmetyl,
(p-metoksyfenyl)difenylmetyl, difenyl-4-pyridylmetyl, m-2-(pikolyl)-N'-oksid,
5-dibenzosuberyl, trimetylsilyl, t-butyl-dimetylsilyl, metyl, t-butyl, metoksymetyl,
tiometyl, 2,2,2-trikloretyl, p-metoksybenzyl, p-nitrobenzyl, difenylmetyl, metyletere,
MOM (metoksymetyleter), MTM (metyltiometyleter), BOM (benzyloksymetyleter), PMBM
eller MPM (p-metoksybenzyloksymetyleter), TMS (trimetylsilyleter), TES (trietylsilyleter),
TIPS (triisopropylsilyleter), TBDMS (tert-butyldimetylsilyleter), tribenzylsilyleter og
TBDPS (tert-butyldifenylsilyleter),

Sp er et avstandsstykke s& som et rettkjedet eller forgrenet C(1-8)alkyl, som er
usubstituert eller hvori minst én av -CH2-gruppene er substituert av -OH, -NHR', eller
-COOR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

L:' er en kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet C(1-6)alkyl, hvori én eller
flere av de ikke-tilstgtende CH2-gruppene uavhengig av hverandre kan erstattes av en
gruppe valgt blant -O-, -CO-0-,-O-CO-,-NR'-,-NR'-CO-,-CO-NR', hvori R' representerer H
eller C(1-8)alkyl,

ger0,1,2,3,4

Ro er H eller C(1-8)alkyl, og

R1io, R11 uavhengig av hverandre er H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.

19. Forbindelse ifglge ett foregdende krav som har formel IXa, IXb, IXc, IXd

ORg

IXa

R"

%(CHZ)Q—NJ\—Sp\

18F )K@\
NH ’
(CHz)q—N)\f- N/‘\NY:,Y,;

IXb
18F
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A | X
N N— . Y —
Ry Q }/ Sp N7 NTONYSY,
ch IXe
R8 ( Z)q
L,
o
ORg N-N

Rg (CHy)q IXd

hvori

Y3, Y4 uavhengig av hverandre er valgt blant H, halogen, C(1-12)alkyl, C(2-12)alkenyl,
C(2-12)alkynyl, -OR',-COR', -COOR', og -NHR', hvori R' er H eller C(1-8)alkyl,

Ys er valgt blant H, nitroso, C(1-12)alkyl, -OR', -COR', og halogensubstituert -COR', hvori
R' er H eller C(1-12)alkyl,

mer 1, 2 eller 3,

Sp er uavhengig av hverandre et avstandsstykke sa som et rettkjedet eller forgrenet
C(1-8)alkyl, som er usubstituert eller hvori minst én av -CHz2-gruppene er substituert av
-OH, -NHR', eller -COOR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl, og

Li', L2' er uavhengig av hverandre en kovalent binding eller et rettkjedet eller forgrenet
C(1-6)alkyl, hvori én eller flere av de ikke-tilstgtende CH2-gruppene uavhengig av
hverandre kan erstattes av en gruppe valgt blant -O-, -CO-0-, -0O-CO-,-NR'-, -NR'-CO-,
-CO-NR', hvori R' representerer H eller C(1-8)alkyl,

qer0,1,2,3,4

Re, Rouavhengig av hverandre er H eller C(1-8)alkyl, og

R7, Rg, R1o, R11 uavhengig av hverandre er H, -OH eller -OC(1-8)alkyl.

20. Farmasgytisk sammensetning som omfatter minst én forbindelse ifglge ett

foregdende krav.

21. Forbindelse ifglge krav 1 til 19 for anvendelse ved diagnostisk bildebehandling av en

celle eller populasjon av celler som uttrykker en folatreseptor in vitro eller in vivo.
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22. Forbindelse ifglge ett av kravene 1 til 19, for anvendelse i praktisk og effektiv

administrering til et individ som har behov for diagnostisk bildebehandling.

23. Forbindelse ifglge ett av kravene 1 til 19 for anvendelse i en fremgangsmate for
diagnostisk bildebehandling av en celle eller populasjon av celler som uttrykker en
folatreseptor, hvor fremgangsmaten omfatter trinnene 8 administrere minst én
forbindelse ifglge kravene 1 til 19 i en diagnostisk bildebehandlingsmengde og oppna et

diagnostisk bilde av cellen eller populasjonen av celler.

24, Forbindelse for anvendelse ifglge krav 23, hvori den diagnostiske bildebehandlingen
utfgres av en celle eller populasjon av celler som uttrykker en folatreseptor in vitro eller

in vivo.

25. Fremgangsmate for in vitro-deteksjon av en celle som uttrykker folatreseptoren i en
vevsprgve som inkluderer & bringe vevsprgven i kontakt med en forbindelse ifslge
kravene 1 til 19 i effektive mengder og i tilstrekkelig tid og forhold for & tillate at binding
forekommer og detektere slik binding ved PET-bildebehandling.

26. Forbindelse ifglge ett av kravene 1 til 19 for anvendelse i en fremgangsmate for
diagnostisk bildebehandling og/eller overvaking av et individ som omfatter trinnene (i) a
administrere minst én forbindelse ifglge kravene 1 til 19 i en diagnostisk
bildebehandlingsmengde, og (ii) & utfeére diagnostisk bildebehandling ved anvendelse av

PET ved 3 detektere et signal fra den minst ene forbindelsen.

27. Forbindelse ifglge ett av kravene 1 til 19 for anvendelse i en fremgangsmate for &
overvake kreftbehandling i et individ som omfatter trinnene (i) & administrere til et
individ med behov derav minst én forbindelse ifalge kravene 1 til 19 i en diagnostisk
bildebehandlingsmengde i kombinasjon med en terapeutisk aktiv forbindelse av valg, og
(i) & utfgre diagnostisk bildebehandling ved anvendelse av PET ved 8 detektere et signal

fra den minst ene forbindelsen for 8 fglge Igpet av kreftterapien.

28. Forbindelse for anvendelse av kravene 26 eller 27 anvendt i kombinasjon med andre

fremgangsmé’\ter for kreftdiagnose eller behandling.
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