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1. Forbindelse valgt fra gruppen bestdende av:

OH

HO™ OH HOY
H © H |

BAR501 BAR503 BAR504-6b
2. Forbindelsen ifglge krav 1, der forbindelsen er 6B-etyl-3a,7B-dihydroksy-583-
kolan-24-ol.

3. Forbindelse for anvendelse som medikament, der forbindelsen er valgt fra

gruppen be§t5ende av

HO™ OH HO™

iy
H: H | :
~ ~N
BARS501 BAR502 BAR503 BARS504 BAR504-6b

4. Forbindelse for anvendelse som medikament ifglge krav 3, der forbindelsen er
valgt i gruppen bestdende av 6B-etyl-3a,7p-dihydroksy-5p-kolan-24-ol og 6a-
etyl-3a,7a-dihydroksy-24-nor-53-kolan-23-ol.

5. Forbindelse for anvendelse som FXR- og/eller TGR5/GPBAR1-modulator i
forebygging og/eller behandling av gastrointestinale lidelser, leversykdommer,
kardiovaskulzere sykdommer, aterosklerose, metabolske  sykdommer,
infeksjonssykdommer, kreft, nyrelidelser, inflammatoriske lidelser og nevrologiske

lidelser, der forbindelsen er valgt fra gruppen bestdende av

OH OH

W ' HO™
A OH HO ol OH [

N ~N
BAR501 BAR502 BARS503 BAR504 BAR504-6b

HO™
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6. Farmasgytisk sammensetning omfattende en forbindelse valgt fra gruppen
bestdende av BAR501, BAR503 og BAR504-6b som definert i krav 1 og minst én

annen farmasgytisk ingrediens.

5 7. Fremgangsmate for & fremstille en forbindelse valgt fra gruppen bestdende av

OH

N o HO i~

N ~
BARS501 BARS502 BAR503 BARS504 BARS504-6b

der fremgangsmaten omfatter @ utsette en forbindelse med formel (VIII) for

aldolkondensering og slik bringe en forbindelse med formel (VIII)
CHZ(CHZ)CnOOMe

o 0
H (VIII)

10 hvorin er 0 eller 1, P er en hydroksylbeskyttelsesgruppe, i kontakt med alkyllitium,
slik som nBuli, og deretter med acetaldehyd, foretrukket ogsd i neserveer av

BF3(OEt);, for @ oppna en forbindelse med formel (IX)
7—CHACH)COOMe
n

po* 1 o
(IX)
hvori n og P er som beskrevet ovenfor, og deretter a utsette forbindelsen med
15 formel (IX) for katalytisk hydrogenering, for & oppna en forbindelse med formel
(X)
CHZ(CHZ)CPOMe
po* ™1 0
(X)
20 8. Fremgangsmaten ifslge krav 7 for & fremstille en forbindelse valgt fra gruppen

bestdende av
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~N ~N
BAR501 BAR502 BAR504-6b

hvori forbindelsen med formel (X) utsettes for reduksjon av karbonyl ved C7 ved
& bringe forbindelsen med formel (X) i kontakt med NaBH, eller Ca(BH4); for 8
oppnd en blanding av alfa-OH og beta-OH ved C7; og deretter utsettes for
behandling med LiBHs som fullstendig reduserer metylesterfunksjonen pa
sidekjeden til -CH,0H.

9. Fremgangsmate for & fremstille en forbindelse med formel

HO' [
BAR502
der fremgangsmaten omfatter @ bringe i kontakt med MeONa/MeOH en forbindelse

med formel (XIV)
CHZ(CHZ)CnOOMe

Ry o
(XIV)
hvori n er 0, Rg er OAc, for @ oppna epimerisering av C6-stereosenteret og slik

oppna en forbindelse med formel (XI)
CHACH,)cOOMe
n

Rg H

- (X)
hvori behandlingen med MeONa/MeOH samtidig muliggjgr hydrolyse av C3-

acetoksygruppen.

10. Fremgangsmaten ifglge krav 9, hvori en reduksjon av karbonyl ved C7 oppnas
ved & bringe en forbindelse med formel (XI) eller tilsvarende forbindelse med
COOH p3 sidekjeden, i kontakt med LiBH4 og derved oppnd nesten utelukkende

alfa-OH ved C7; hvori behandlingen med LiBH4 samtidig reduserer, hvis den er til
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stede, metylesterfunksjonen pa sidekjeden til - CH,OH og avbeskytter OAc hvis
den er til stede ved C3.
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