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Patentkrav

1. Forbindelse av formel (1):

N /J<
1 H -

R

X

N A
(\N/Y \ | 5
\‘ ,')\R
HNj) o) U
\
RS

(1)

eller en tautomer- eller stereokjemisk isomerform, et farmasgytisk akseptabelt salt

eller et solvat derav;

hvori

X er CR*, N eller NR3;

hvori

« nar X er CR?, da representerer U nitrogen, og R® representerer okso; eller

« nar X er N, da representerer U karbon og R® representerer hydroksymetyl eller
- CH(OR*CH20R?; eller

« nar X er NR3, da representerer U karbon og R® representerer okso;

stiplet binding (------- ) representerer en enkelt- eller dobbeltbinding hvori minst
to av de stiplede bindingene representerer en dobbeltbinding;

R' og R? uavhengig representerer hydrogen eller metyl;

R3 representerer hydrogen, metyl eller -NH2;

R* representerer hydrogen, metyl, hydroksymetyl, -NH2 eller fluor;

R® representerer usubstituert n-butyl eller benzyl substituert pa fenylgruppen
med en eller to fluor; og

R* og R? uavhengig representerer hydrogen eller metyl.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvori:

(i) én av R' og R? representerer hydrogen og den andre representerer metyl,
eller R' og R? begge representerer hydrogen; eller
(i) R" og R? begge representerer hydrogen;

3. Forbindelse ifalge krav 1 eller krav 2, hvori R* representerer hydrogen eller metyl.
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4. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori:
(i) R® representerer usubstituert n-butyl eller benzyl substituert med ett eller to
fluor pa den 2., 3. og/eller 4. posisjonen av fenylgruppen; eller
(i) R ° representerer usubstituert n-butyl; eller
(iii) R® representerer benzyl substituert med ett fluor pa 2,3. eller 4. posisjonen
av fenylgruppen, slik som 2-fluorbenzyl, 3-fluorbenzyl eller 4-fluorbenzyl,
spesielt R® representerer benzyl substituert med ett fluor pa 4. posisjon av
fenylgruppen, slik som 4-fluorbenzyl; eller
(iv) R® representerer benzyl substituert med to fluor pa 2,3, 3,4 eller 2,4 posisjon
i fenylgruppen, slik som 2,3-difluorbenzyl, 3,4-difluorbenzyl eller 2,4-
difluorbenzyl, spesielt R® representerer benzyl substituert med to fluor pa 2,4
posisjonene i fenylgruppen, slik som 2,4-difluorbenzyl; eller
(v) R® representerer 4-fluorbenzyl eller 2,4-difluorbenzyl; eller

(vi) R® representerer 4-fluorbenzyl.

5. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori:
(i) én av R* og R? representerer hydrogen og den andre representerer metyl,
eller R* og R? representerer begge hydrogen; eller
(i) R* representerer hydrogen eller metyl og R? representerer hydrogen.

6. Forbindelse ifglge krav 1, som er en forbindelse av formel (la):

(Ia)
eller tautomer- eller stereokjemisk isomerform, farmasgytisk akseptabelt salt eller
solvat derav; hvori R, R?, R* og R® er ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 4.

7. Forbindelse ifglge krav 1, som er en forbindelse med formel (Ib):
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N

o/Y
RZK/

w/

R’ : N =N

R5

(Ib)
eller en tautomer- eller en stereokjemisk isomerform, et farmasgytisk akseptabelt salt
eller et solvat derav; hvori R® representerer hydroksymetyl eller -CH (ORX) CH2 OR?,
og hvori R', R?, R%, R* og RZ? er ifglge et hvilket som helst av kravene 1, 2, 4 og 5.

5
8. Forbindelse ifglge krav 1, som er en forbindelse av formel (Ic):
O/Y
RQ“"K/N\_
1 :
" Y
H NW) O
(Ic)
eller tautomer- eller stereokjemisk isomerform, farmasgytisk akseptabelt salt eller
solvat derav; hvori R', R?, R3 og R er ifglge et hvilket som helst av kravene 1, 2 og 4.
10
9. Forbindelse ifglge krav 1, som er en forbindelse av formel (Id):
o/\/
NN
: N/YN =N OH
'SR Y
R5
(Id)
eller tautomer- eller stereokjemisk isomerform, farmasgytisk akseptabelt salt eller
solvat derav og hvori R® er ifglge et hvilket som helst av kravene 1 og 4.
15

10. Forbindelse ifglge krav 1, hvori forbindelsen velges fra:
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2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-Dimetylmorfolin-4-yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yl]-
1-{6-[(4-fluorfenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-
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b]pyridin-1-yl}etan-1-on;
1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-
yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-Dimetylmorfolin-4-ylmetyl}-5-metylpiperazin-1-
yllacetyl}-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
1-{6-[(2-Fluorfenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-
yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-3,3,4-trimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-
yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-5-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
6-[(2-Fluorfenyl)metyl]-3,3,4-trimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-Dimetylmorfolin-4-yljmetyl}-5-metylpiperazin-1-
yllacetyl}-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3,4-trimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
1-{6-[(2,4-Difluorofenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-

yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
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6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-
yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3,4-trimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-5-on;

1-[5-((R eller S)-1,2-Dihydroksyetyl)-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl]-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;

1-[5-((R eller S)-1,2-Dihydroksyetyl)-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl]-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
1-{6-[(3-Fluorfenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-
yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-Dimetylmorfolin-4-yljmetyl}-5-metylpiperazin-1-
yllacetyl}-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,5H,6H-pyrrolo[2,3-
c]pyridin-5-on;
6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,5H,6H-pyrrolo[2,3-
c]pyridin-5-on;
1-{2-[(2R,5R)-2-{[(2S,5R)-2,5-Dimetylmorfolin-4-ylJmetyl}-5-metylpiperazin-1-
yllacetyl}-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3,4-trimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-3,3,4-trimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-
yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,5H,6H-
pyrrolo[2,3-c]pyridin-5-on;

1-[5-((R eller S)-1,2-Dihydroksyetyl)-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3-dimeyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl]-2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-
dimetylmorfolin-4-yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-ylletan-1-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(2S,5R)-2,5-dimetylmorfolin-4-
yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,5H,6H-
pyrrolo[2,3-c]pyridin-5-on;
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4-Amino-6-[(2,4-difluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-
3-metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
4-Amino-6-[(4-fluorfenyl)metyl]-3,3-dimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(2S,5R)-2,5-dimetylmorfolin-4-
yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3,4-trimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-
pyrrolo[3,2-b]pyridin-5-on;

1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-((R eller S)-1-hydroksy-2-metoksyetyl)-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-ylimetyl}piperazin-1-ylletan-1-on
1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-((R eller S)-1-hydroksy-2-metoksyetyl)-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-ylmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-((R eller S)-1-hydroksy-2-metoksyetyl)-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-((R eller S)-1-hydroksy-2-metoksyetyl)-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yI}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-ylmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on;
4-Amino-6-butyl-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-ylimetyl}-5-
metylpiperazin-1-ylJacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-
5-on;
6-[(2,4-Difluorfenyl)metyl]-3,3,4-trimetyl-1-{2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-
metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yllacetyl}-1H,2H,3H,5H,6H-pyrrolo[2,3-
c]pyridin-5-on;
6-Butyl-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-ylImetyl}-5-
metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-
5-on;

6-Butyl-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-yllmetyl}-5-
metylpiperazin-1-yllacetyl}-3,3,4-trimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-5-on;
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1-[6-Butyl-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl]-
2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-yl]metyl}-5-metylpiperazin-1-
ylletan-1-on;
6-Butyl-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-dimetylmorfolin-4-ylImetyl}-5-
metylpiperazin-1-ylJacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,5H,6H-pyrrolo[2,3-c]pyridin-
5-on;
2-[(2R,5R)-2-{[(3R,5R)-3,5-Dimetylmorfolin-4-yllmetyl}-5-metylpiperazin-1-yl]-
1-{6-[(4-fluorfenyl)metyl]-5-((R eller S)-2-hydroksy-1-metoksyetyl)-3,3-dimetyl-
1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}etan-1-on; og
6-Butyl-1-{2-[(2R,5R)-2-{[(2S,5R)-2,5-dimetylmorfolin-4-ylJmetyl}-5-
metylpiperazin-1-ylJacetyl}-3,3-dimetyl-1H,2H,3H,4H,5H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-
5-on;

eller en tautomer-eller stereokjemisk isomerform, farmasaytisk akseptabelt salt

eller solvatet derav.

11. Forbindelse ifglge krav 1, hvori forbindelsen er 1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-
(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yI}-2-[(2R,5R)-5-metyl-
2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-ylmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on eller en tautomer- eller en

stereokjemisk isomerform, farmasgytisk akseptabelt salt eller solvatet derav.

12. Forbindelse ifglge krav 1, hvori forbindelsen er et laktat-, mesylat- eller sulfatsalt
av 1-{6-[(4-fluorfenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-
b]pyridin-1-yl}-2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-ylimetyl}piperazin-1-

ylletan-1-on.

13. Forbindelse ifglge krav 1, hvori forbindelsen et L-( +)- laktatsaltet av 1-{6-[(4-
Fluorfenyl)metyl]-5-(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yl}-
2-[(2R,5R)-5-metyl-2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-yl]letan-1-on.

14.Forbindelse ifglge krav 1, hvori forbindelsen er 1-{6-[(4-Fluorfenyl)metyl]-5-
(hydroksymetyl)-3,3-dimetyl-1H,2H,3H-pyrrolo[3,2-b]pyridin-1-yI}-2-[(2R,5R)-5-metyl-
2-{[(3R)-3-metylmorfolin-4-yllmetyl}piperazin-1-ylletan-1-on L-(+)-laktat form C, som
er karakterisert ved a ha store topper malt ved XRPD ved 8,7 £+ 0,2 °, 17,1 £ 0,2 °,
17,9+£0,2°0g 18,9+£0,2° 20
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15. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse av formel (1) ifalge et

hvilket som helst av kravene 1 til 14, og et farmasgytisk akseptabelt hjelpestoff.

16. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse av formel (1) ifelge et
hvilket som helst av kravene 1 til 14, i kombinasjon med ett eller flere terapeutiske

midler.

17. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 14 for anvendelse i terapi.

18. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 14 for anvendelse:
(i) i profylaksen eller behandlingen av kreft; eller
(i) i profylaksen eller behandlingen av en kreft mediert av IAP, slik som en XIAP
og/eller clAP; eller
(iii) i profylaksen eller behandlingen av en kreft som overuttrykker IAP, slik som
XIAP og/eller clAP; eller
(iv) i profylaksen eller behandlingen av svulster av epitelopprinnelse;
hematologiske maligniteter og premalignante hematologiske sykdommer og
lidelser ved borderline malignitet; svulster av mesenkymal opprinnelse; svulster
i det sentrale eller perifere nervesystemet; endokrine svulster; okulzere og
adneksale svulster; kimcelle og trofoblastiske svulster; og pediatriske og
embryonale svulster; eller syndromer, medfadte eller pa annen mate, som gjar
pasienten utsatt for ondartet sykdom; eller
(v) i profylaksen eller behandlingen av karsinomer i bleeren og urinveiene, bryst,
mage-tarmkanalen, leveren, gallebleeren og galleveiene, eksokrin
bukspyttkjertel, nyre, lunge (slik som adenokarsinomer, smacellet
lungekarsinomer, ikke-smacellet  lungekarsinomer, bronkioalveolzere
karsinomer eller mesoteliomer), hode og nakke, eggstokk, eggleder, bukhinne,
skjede, vulva, penis, livmorhals, myometrium, endometrium, skjoldbruskkjertel,
binyrene, prostata, hud eller adnexae; eller
(vi) i profylaksen eller behandlingen av mesoteliom; eller
(vii) i profylaksen eller behandlingen av hepatocelluleert karsinom, melanom,
gsofagus, nyre-, kolon-, kolorektal-, lunge-, bryst-, blaere-, gastrointestinal-,

ovarie- eller prostatakreft; eller
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(viii) i profylaksen eller behandlingen av nyre-, melanom, tykktarms-, lunge-,
bryst-, ovarie- eller prostatakreft, slik som melanom, tykktarm-, bryst- eller
eggstokkreft, spesielt melanom; eller

(ix) i profylaksen eller behandlingen av brystkreft, slik som inflammatorisk
brystkreft; eller

(x) i profylaksen eller behandlingen av en inflammatorisk svulst, slik som
melanom, tykktarm, bryst eller eggstokk, spesielt melanom; eller

(i) hematologiske maligniteter og relaterte tilstander av lymfoid avstamning og
hematologiske maligniteter og relaterte tilstander av myeloid avstamning; eller
(xii) i profylaksen eller behandlingen av leukemier eller lymfomer, slik som
MALT lymfom; eller

(iii) i profylaksen eller behandlingen av akutt lymfatisk leukemi [ALL], kronisk
lymfatisk leukemi [CLL], B-cellelymfomer, follikulzert lymfom, Burkitts lymfom,
mantelcellelymfom, T-cellelymfomer og leukemi, naturlig dreper [NK]
cellelymfomer, Hodgkins lymfomer, harcelleleukemi, monoklonal gammopati av
usikker betydning, plasmacytom, multippelt myelom og lymfoproliferative
lidelser etter transplantasjon; eller

(xiv) i profylaksen eller behandlingen av diffust stort B-celle lymfom [DLBCL];
eller

(xv) i profylaksen eller behandlingen av refrakteer DLBCL; eller

(iv) i profylaksen eller behandlingen av akutt myelogen leukemi [AML], kronisk
myelogen leukemi [CML], kronisk myelomonocytisk leukemi [CMML],
hypereosinofilt syndrom, myeloproliferative lidelser, myeloproliferativt syndrom,

myelodysplastisk syndrom og promyelocytisk leukemi.

19. Forbindelse ifolge et hvilkket som helst av kravene 1 til 14 for anvendelse i

profylaksen eller behandlingen av T-cellelymfomer.

20. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 14 i kombinasjon med:

(i) ett eller flere andre terapeutiske midler, eller

(i) 1 eller 2 andre terapeutiske midler; eller
(iii) ett eller flere andre anti-kreftmidler; eller
(

iv) 1 eller 2 andre anti-kreftmidler.
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21. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 14 i kombinasjon med:
(i) ett eller flere andre terapeutiske midler, eller
(i) 1 eller 2 andre terapeutiske midler; eller
(iii) ett eller flere andre anti-kreftmidler; eller
5 (iv) 1 eller 2 andre anti-kreftmidler;

for anvendelse i terapi, slik som profylaksen eller behandlingen av kreft.

22. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse av formel (1) ifglge krav 1 som
omfatter:
10 (@)

(i) reagere en forbindelse av formel (I1):

L’I
: AT
(\N N\“' \“
5 R
N o) sy
1
pl” j) \ .

(1)
hvori R%>, RS U og X er ifglge krav 1 for forbindelser av formel (l)
L' representerer en egnet utgaende gruppe, slik som et hydrogenatom og P’
15 representerer hydrogen eller en egnet beskyttelsesgruppe slik som en tert-

butyloksykarbonyl (t-Boc)-gruppe, med en forbindelse av formel (lll):

0

~
R1
(Il
eller et eventuelt beskyttet derivat derav; hvori R' og R? er ifalge krav 1 for
forbindelser av formel (I) etterfulgt av en avbeskyttelsesreaksjon egnet for &
20 fierne P! -beskyttelsesgruppen, og eventuelle andre beskyttelsesgrupper som
nagdvendig; eller

(i) reagere en forbindelse av formel (1V):
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(V)
hvori R®, R®, X og U er ifglge krav 1 for forbindelser av formel (l) og L2
representerer en egnet utgaende gruppe, slik som halogen, med en forbindelse

av formel (V):

AN
R
(\NH
PZ/NY

(V)

eller et eventuelt beskyttet derivat derav; hvori R' og R?, er ifglge krav 1 for
forbindelser av formel (1) og P? representerer hydrogen eller en egnet
beskyttelsesgruppe slik som en tert-butyloksykarbonyl (t-Boc)-gruppe,
etterfulgt av en avbeskyttelsesreaksjon egnet for & fierne P?-
beskyttelsesgruppen og eventuelle andre beskyttelsesgrupper som ngdvendig;
og/eller

(b) avbeskyttelse av et beskyttet derivat av en forbindelse av formel (1); og/eller
(c) interkonvertering av en forbindelse av formel (l) eller beskyttet derivat derav
til en ytterligere forbindelse av formel (1) eller beskyttet derivat derav; og

(d) eventuell dannelse av et farmasgytisk akseptabelt salt av en forbindelse av

formel (I).

23. Prosessen ifglge krav 22, hvori L' representerer et kloratom.

24. Prosessen ifglge krav 22, hvori L? representerer klor.
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