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1
PATENTKRAV
1. Forbindelse med formel (1):
o R O COCR
R1JJ\L/NY\)L|.\I
COOR R? R?
O\g,l\ll COOR
RO
COOR

I
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori
L er et bindeledd omfattende en del med formelen -NH-CH2CH2-(OCH2CH>-)y-C(O)-

eller en gruppe med formelen

N n
rRZ O
m

hvori

yerl 2 3,4,5,6,7,8,9, 10, 11 eller 12;

merl, 2, 3eller4;

hver n er uavhengig 1, 2, 3, 4,5, 6,7, 8, 9, 10, 11 eller 12;

R* er fenyl eller pyridyl; hvori fenylet eller pyridylet substitueres med en [F]- eller
[‘8F]-fluorgruppe og eventuelt substitueres med en andre gruppe valgt fra halogen, cyano og
nitro;

hver R? er uavhengig hydrogen eller C1-Csalkyl; og

hver R uavhengig er hydrogen eller en beskyttelsesgruppe valgt fra gruppen som bestar
av alkyl, alkenyl, halogenalkyl, benzyl, trifenylmetyl (trityl), difenylmetyl, o-nitrobenzyl,
2,4,6-trimetylbenzyl, p-brombenzyl, p-nitrobenzyl, p-metoksybenzyl (PMB),
2,6-dimetoksybenzyl, 4-(metylsulfinyl)benzyl, 4-sulfobenzyl, 4-azidometoksybenzyl og
piperonyl, fortrinnsvis valgt fra gruppen som bestar av metyl, etyl, propyl, isopropyl, tert-
butyl, allyl, trifluormetyl, trifluoretyl, benzyl, trifenylmetyl (trityl), difenylmetyl, o-
nitrobenzyl,
2,4,6-trimetylbenzyl, p-brombenzyl, p-nitrobenzyl, p-metoksybenzyl (PMB),
2,6-dimetoksybenzyl, 4-(metylsulfinyl)benzyl, 4-sulfobenzyl, 4-azidometoksybenzyl og
piperonyl;

gitt at nar L er en gruppe som har formelen
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N
RZ O
m

er m-(n+2) starre enn eller lik 3, og mindre enn eller lik 21.

Forbindelsen ifglge krav 1, hvori forbindelsen har formelen (Ic):
COOR

2
o E 0
R DNTA \l/\)LNz
Re 0/ COOR R ”
m 0

|
<IN, R
o) pN. COO

RO
COOR

(Ie)
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.
Forbindelsen ifglge krav 1 eller 2, hvori hver R er hydrogen.
Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvori hver R? er hydrogen.
Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvori m er 1 eller 2.
Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvori forbindelsen har formel

0 R? O  COOR
RN Ny
R? 0/, COOR R? R?

O\ﬁ,I{I,,_ COOR

RO
COOR
(Id)
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvori R? er:

X |\‘a;
L
hvori

X er hydrogen eller klor; og
Y er N eller CH.
Forbindelsen ifalge krav 7, hvori (i) X er hydrogen og Y er CH; (ii) X er hydrogen og

Y er N; (iii) X er klor og Y er N; eller (iv) X er klor og Y er CH.

9.

Forbindelsen ifglge krav 1 som er:



COOH (o] H a COOK*
y H
’\/\/\Ir N/\/\/ﬁr N
CooH - H o cook M
H
|| N,, COOH O‘E’N" COOK"
|
OH Sk
COOH COOK*
(9] QOOH COO K*
N g
O COOH COOr K"
OH
O N, -COCH Ow,N,, COOK"
|
OH (I)'K'
COOH COOK"
COOH \‘/\)K COOK*
Ij)L COOH /\ ﬁ COOK* /\|\
H
O\B,N,, COOH O‘EF:E'N"' COOK*
1
OH (ITK'
COOH COOK*
Q W\)L Y\)L o Q( \/\/\)L i
o CooH /VVT cook K
ofpw’,ﬂ COOH OE,H/ COQK!
OH oK g
COOH Coo k!
.
F /NI " o o 200K cooK
Sy N\/\/\Au/\/\w \/\/\)l\ w M
o O COOH 0 COOK
o, u ', _coon O\E,H/,. coo K
OH bxe g
COOH Coo K*
T N RN -
a ey N/\W N cl R NM N
& G cCooH N I o cook M
OH
O, N, COOH CO0K*
o
COOH Coo K
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H
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OH oK
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. E
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o ok g
CGOH COOK'
TF
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2 NW\)LN/WYN‘(\)LN M /\/\/\n,
o f o coon M O COOK
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COOH COOK"
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o] H o coon M 0 Cook
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CCOH GOO K*
\‘/\)Cj)\ COO‘—BLI COOBn
o o Cootdu H ,@J\ COOBn ,\H
OH o H
O\E,N,n COOt-Bu O\":;, COOBn
1 1
Ot-Bu OBn
COOt-Bu COOBn
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N
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COOt Bu COOBn
. Ij)\ COOLBU /\H fj)L COOBN /\
O_‘II,N,, COCt-Bu [s N I COOBR
OL-BU OBH
COOCt-Bu COOBN
\@f \/\/\)L i g ’ " i O goomn
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1
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| H H
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| |
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al W N\/\/\)Lu/\/\/\lr a = N\/\/\)LNW\II/N\(\)LH
o O GOOLBuU o 0 GOOBn
H
o-u N. COOt-Bu O.E,N,“ CO0BN
(51-Bu éBn El
GOOt-Bu Co0Bn

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.
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10. Sammensetning omfattende en forbindelse ifaglge et hvilket som helst av kravene 1-9,
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, sammen med en farmasgytisk akseptabel barer,
eksipiens og/eller fortynningsmiddel.

11. Forbindelse med formel (11):
R2 O COOR

COOR
(D)
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori
L er et bindeledd omfattende en del med formelen -NH-CH>CH.-(OCH2CH>-)y-C(O)-

eller en gruppe med formelen

N
rRZ O
m

hvori

yerl 2,3,4,5,6,7,8,9,10, 11 eller 12;

merl, 2, 3eller4;

hver n er uavhengig 1, 2, 3, 4,5, 6, 7, 8, 9, 10, 11 eller 12;

hver R? er uavhengig hydrogen eller C1-Csalkyl; og

hver R uavhengig er hydrogen eller en beskyttelsesgruppe valgt fra gruppen som bestar
av alkyl, alkenyl, halogenalkyl, benzyl, trifenylmetyl (trityl), difenylmetyl, o-nitrobenzyl,
2,4,6-trimetylbenzyl, p-brombenzyl, p-nitrobenzyl, p-metoksybenzyl (PMB),
2,6-dimetoksybenzyl, 4-(metylsulfinyl)benzyl, 4-sulfobenzyl, 4-azidometoksybenzyl og
piperonyl, fortrinnsvis valgt fra gruppen som bestar av metyl, etyl, propyl, isopropyl, tert-
butyl, allyl, trifluormetyl, trifluoretyl, benzyl, trifenylmetyl (trityl), difenylmetyl, o-
nitrobenzyl,
2,4,6-trimetylbenzyl, p-brombenzyl, p-nitrobenzyl, p-metoksybenzyl (PMB),
2,6-dimetoksybenzyl, 4-(metylsulfinyl)benzyl, 4-sulfobenzyl, 4-azidometoksybenzyl og
piperonyl;

gitt at nar L er en gruppe som har formelen
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13.

NR
Rz O
m

er m-(n+2) starre enn eller lik 3, og mindre enn eller lik 21.

Forbindelsen ifglge krav 11 som er:

Lt
H o] CEZOOH H o] goop(
HQN/WW H HZN/\/\/\"/ N
o COOH Q COOK" H
O H H
OLLN,,_-COOH 0.5, cook*
1
OH CI)'K+
COCH COOK*
o o GooH e) " O CO0K
HzNMNW\rrN N HzN\/\/\)L N\]/\)L =
N N N/\/\/\Ir N
0 COCH o H o dookr 4,\
CulN,, CODH o H
7 0.01.N,, COOK
OH N
oK
COOH
COOK?
H o} (?DOOlfBu H < ?OOBII
HzN/\/\/\“/ MH HZN/\/\/\H/ H
O  CCOt-Bu Qo CCOBn
O H OH
O\‘F',,N.,, CQOCt-Bu O-.lg,N,,_ COCBN
| 1
C1-Bu OBn
CCOOt-Bu COOBN
) " C  COOLEu [s] P o COoBn
HzN\/\/\)LN/\/\/WN N HzN\/\/\)l\N/\/\/YN o
H o] CCOOt-Bu H H s} co0Bn 4
o H oK
G LN, _cO0tBu 0N, COOBN
ét—Bu CIJBH
COOBu CooBn

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

Forbindelse av formel (111):

o R O COOR
N
R3JI\|_/ MNZ
COOR R R?
0.5.N.__coor
i
RO
COOR
(I11)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori
L er et bindeledd omfattende en del med formelen -NH-CH>CH»-(OCH2CH>-)y-C(O)-

eller en gruppe med formelen
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NN
rRZ O
m

hvori

yerl 23,4,5,6,7,8,9,10, 11 eller 12;

merl, 2, 3eller4;

hver n er uavhengig 1, 2, 3, 4,5, 6, 7, 8, 9, 10, 11 eller 12;

R3 er fenyl eller pyridyl; hvori fenylet eller pyridylet substitueres med en utgdende
gruppe og eventuelt substitueres med en andre gruppe valgt fra halogen, cyano og nitro;

hver R? er uavhengig hydrogen eller C1-Csalkyl; og

hver R uavhengig er hydrogen eller en beskyttelsesgruppe valgt fra gruppen som bestar
av alkyl, alkenyl, halogenalkyl, benzyl, trifenylmetyl (trityl), difenylmetyl, o-nitrobenzyl,
2,4,6-trimetylbenzyl, p-brombenzyl, p-nitrobenzyl, p-metoksybenzyl (PMB),
2,6-dimetoksybenzyl, 4-(metylsulfinyl)benzyl, 4-sulfobenzyl, 4-azidometoksybenzyl og
piperonyl, fortrinnsvis valgt fra gruppen som bestar av metyl, etyl, propyl, isopropyl, tert-
butyl, allyl, trifluormetyl, trifluoretyl, benzyl, trifenylmetyl (trityl), difenylmetyl,
o-nitrobenzyl, 2,4,6-trimetylbenzyl, p-brombenzyl, p-nitrobenzyl, p-metoksybenzyl (PMB),
2,6-dimetoksybenzyl, 4-(metylsulfinyl)benzyl, 4-sulfobenzyl, 4-azidometoksybenzyl og
piperonyl;

gitt at nar L er en gruppe som har formelen

N A
rRZ O
m

er m-(n+2) starre enn eller lik 3, og mindre enn eller lik 21.

14. Forbindelsen ifglge krav 13, hvori R® er
X o hY ,(T\ C'\/(j/\
R6/©/’R‘;©/’REN/ OrR6|N/
hvori R® er en utgéende gruppe.
15. Forbindelsen ifglge krav 13 eller 14, hvori den utgaende gruppen er nitro,
trimetylstannyl, benzotriazol-1-yloksy, halogen, C1-Cioalkylsulfonat,
C1-Ciohalogenalkylsulfonat, nonaflat, fenylsulfonat hvori fenylet eventuelt substitueres med 1,

2 eller 3 grupper som hver uavhengig er halogen eller C1-C4 alkyl, eller et ammoniumsalt med
formelen -[N(R¥)(RY)(RH]'[X], hvori R*, RY og R* uavhengig er hydrogen eller alkyl, og X er
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konjugatbasen av en sterk syre, fortrinnsvis er den utgaende gruppen halogen eller

trialkylammonium.
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