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1. En fremgangsmåte for syntetisering av et peptidprodukt som omfatter minst én 

cyklisk imidgruppe med formel (I) eller et salt eller solvat derav:  5 

 

 

 

hvor 

 10 

R1 er en bro med en eller to atomers lengde, 

R2 er en aminosyre-sidekjede, 

* angir et asymmetrisk C-atom, og 

(*) angir et eventuelt asymmetrisk C-atom, 

 15 

omfattende de følgende trinn: 

 

(a) kobling av en syntesebyggeblokk med formel (II):  

 

 20 

 

hvor 

 

X er en base-labil aminobeskyttende gruppe, 

Y er en ubeskyttet karboksy- eller karboksamidogruppe, 25 

* angir et asymmetrisk C-atom, og 

Z er en karboksygruppe, 

 

til et peptidprodukt med formel (III)  
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hvor 

 5 

R2' er en eventuelt beskyttet aminosyre-sidekjede, 

R3 er en peptid-rest, og 

(*) angir et eventuelt asymmetrisk C-atom 

 

under betingelser hvor den cykliske imidgruppe med formel (I) er dannet, og hvor 10 

koblingsbetingelser omfatter en reaksjonstid på minst 12 timer, en temperatur på 

mellom 15 og 40 °C, gjentatt tilsetning av koblingsreagenser, slik som TBTU eller 

HBTU med DIPEA eller HOBt/DIC og dimetylformamid (DMF) som organisk 

løsningsmiddel 

(b) avspalting av den aminobeskyttende gruppe X, hvor nevnte trinn (b) ikke 15 

utføres med piperidin som avbeskyttende middel, 

(c) eventuelt å fortsette peptidsyntesen, og 

(d) eventuelt å rense peptidproduktet (I). 

  

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor R1 er -CH2-. 20 

  

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor R1 er -CH2-CH2-. 

  

4. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor Y er en karboksy-

gruppe. 25 

  

5. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor Y er en 

karboksamidogruppe. 

  

6. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor X er en Fmoc-amino-30 

beskyttende gruppe. 

  

7. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvor koblingstrinnet (a) 

blir utført på harpiks. 

  35 
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8. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-7, hvor utbyttet av et cyklisk 

imidprodukt i koblingstrinn (a) er ≥ 50 %, ≥ 60 %, ≥ 70 %, ≥ 80 % eller ≥ 90 % basert 

på mengden av det totale utbytte av et koblingsprodukt i trinn (a). 

  

9. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor spaltetrinn (b) 5 

utføres med det avbeskyttende middel 1,8-diazabicyklo[5.4.0]undec-7-en (DBU). 

  

10. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 1-9, hvor den cykliske 

imidgruppe med formel (I) blir selektivt innført i det minste i én forutbestemt posisjon av 

peptidproduktet. 10 
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