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1. En fremgangsmate for a fremstille en forbindelse med formel (17A):
NO,

(17A),
eller et salt derav, hvor nevnte fremgangsmate omfatter 8 omsette en forbindelse med

formel (14A)
NO,

HO %3 (144)

med en monomer forbindelse med formel (d1),

,P3

N OH
0

(dq)

hvor:
X3 er -Cl; og

Ps er H eller en amin-beskyttende gruppe.

2. Fremgangsmaten ifglge krav 1, hvor forbindelsen med formel (14A) blir omsatt med
en monomer med formel (di) i naerveeret av et alkohol-aktiverende middel og et

azodikarboxylat.
3. Fremgangsmaten ifglge krav 2, hvor det alkohol-aktiverende midlet er trifenylfosfin.

4, Fremgangsmaten ifslge krav 2 eller 3, hvor azodikarboxylatet er valgt fra gruppen
bestdende av: dietylazodikarboxylat (DEAD), diisopropylazodikarboxylat (DIAD),
1,1'-(azodikarbonyl)dipiperidin (ADDP), og ditertbutylazodikarboxylat (DTAD).

5. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor forbindelsen med
formel (14A) blir omsatt med den monomere forbindelsen med formel (d1), hvor Ps er H,

for & danne en forbindelse med formel (17A"):
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NO,

Xs \/@\/0 HN_"'

o (17A").

6. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor P3 er en amin-
beskyttende gruppe og fremgangsmaten videre omfatter trinnet med 8 omsette
forbindelsen med formel (17A) med et amin-avbeskyttende reagens for 8 danne en

forbindelse med formel (17A'):
NO,

X3 \/©\/0 AN~
N
B %

0 (17A%).

7. En fremgangsmate for & fremstille en forbindelse med formel (18A),

NO,
P3
3
—N o Io) N_’,‘
N
o (18A) o

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor nevnte fremgangsmate omfatter &

omsette en forbindelse med formel (17A):

(17A)
med en monomer med formel (b1):

—N OH

(o]
(®1)
hvor:
X3 er -Cl; og

P3 er H eller en amin-beskyttende gruppe.

8. Fremgangsmaten ifglge krav 7, hvor forbindelsen med formel (17A) blir omsatt med

en monomer forbindelse med formel (b1) i naerveeret av en base.
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9.

cesiumkarbonat, natriumhydrid, eller kaliumhydrid.

10. En fremgangsméte for 8 fremstille en forbindelse med formel (18A),
NO,
P3
\
N o o N—,
0 (18A) o

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor nevnte fremgangsmate omfatter

trinnene med:

(1) 8 omsette forbindelsen med formel (14A)
NO,

HO\/©\/X3(14A)

med en monomer forbindelse med formel (bl),

(b1)

2

for & danne en forbindelse med formel (16A):

(16A),

eller et salt derav; og

(2) & omsette forbindelsen med formel (16A) med en redusert monomer med

formel (d1):
P3

\

N—,

HO
N
»eeE f@

(¢]

(dy)

NO/EP3325482

Fremgangsmaten ifglge krav 8, hvor basen er natriumkarbonat, kaliumkarbonat,

for @ danne en forbindelse med formel (18A), eller et farmasgytisk akseptabelt salt

derav, hvor:
X3 er -Cl; og

Ps er H eller en amin-beskyttende gruppe.



11. En fremgangsmate for & fremstille en forbindelse med formel (18A),

NO,
P3
A\
—N o o N_’.‘
N
e Me;@@( Q}
o (18A) 0

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor nevnte fremgangsmate omfatter
trinnene med:

5 (1) & omsette forbindelsen med formel (14A)
NO,

HO %5(144)

med en redusert monomer forbindelse med formel (di1),
P3

N OH
0

(dy)

>

for @ danne en forbindelse med formel (17A):

10 (17A),

eller et salt derav; og

NO/EP3325482

(2) & omsette forbindelsen med formel (17A) med en monomer med formel (b1):

=N OH
)

(b1)

2

for & danne en forbindelse med formel (18A), eller et farmasgytisk akseptabelt salt

15 derav, hvor:
X3 er -Cl; og

Ps er H eller en amin-beskyttende gruppe.

12. Fremgangsmaten ifslge krav 7, 8, 9 eller 11, hvor forbindelsen med formel (17A)

20 blir omsatt med monomer med formel (bl), hvor Ps er H, for & danne en forbindelse med

formel (IA):
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H
N O\/@\/O N=,
N\‘(. : OMe MeO : ;,/N
o (o]

(IA).

13. Fremgangsmaten ifglge krav 7, 8, 9 eller 11, hvor P3 er en amin-beskyttende
gruppe og forbindelsen med formel (18A) blir videre omsatte med et amin-avbeskyttende

reagens for & danne en forbindelse med formel (IA):
NO,

H
N o\/©\/o N=,
N\pEOMe Me0:©;rN
o} o

14. En fremgangsmate for & fremstille en forbindelse med formel (IA),

H

N O\/@\/o N=,

N~\(\ : :OMe MeO: C ;]/N
o] (o]

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvor nevnte fremgangsmate omfatter

(1A).

trinnene med:

(1) & omsette forbindelsen med formel (14A)
NO,

HO %3 (144)

med en monomer forbindelse med formel (ai1),

(a)

2

for & danne en forbindelse med formel (19A):
NO,

Xs\./©\/0 N=-
Me;qf%

0 (19A),
eller et salt derav;
(2) & omsette forbindelsen med formel (19A) med et imin-reduserende middel for

& danne en forbindelse med formel (17A"):
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6
NO,
ng©\/0 IN—.
Meojctn/%
© (17A%),

eller et salt derav; og
(3) & omsette forbindelsen med formel (17A') med en monomer med formel (a1):

HO. N=
M30:©/\( '\(@
o}
(aq)

2

5 for & danne forbindelsen med formel (IA); hvor X3 er -Cl.

15. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av kravene 1-6 og 10-14, hvor
forbindelsen med formel (14A) eller et salt derav blir fremstillet ved en fremgangsmate

som omfatter trinnene med:
(1) & omsette en forbindelse med formel (1A) med en alkohol-beskyttende

reagens
NO,

"o ™,

for & danne en forbindelse med formel (2A):
NO,

P _O OH
! (2A),

15 hvor P1 er en alkohol-beskyttende gruppe;
(2) & omsette et kloreringsreagens med forbindelsen med formel (2A) for @ danne

en forbindelse med formel (13A):
NOZ

_0 x

3
Pi (134),

eller et salt derav; og
(3) & omsette forbindelsen med formel (13A) med et alkohol-avbeskyttende

reagens for & danne forbindelsen med formel (14A) eller et salt derav.
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