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Patentkrav

1. En fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (V):

omfattende trinnene av:
(@) omsetning av en forbindelse med formel (I) og en forbindelse med formel (II):

10
Ox_ _OR;

R,R:N

H
N
§ L
X4

@ NR4Rs (11)

for a tilveiebringe en forbindelse med formel (III):

Os_ OR;

RoR1N

15 NR4Rs (117);

0g
(b) omdanning av forbindelsen med formel (III) til forbindelsen med formel (V)
ved trinn (b1l), (b2) og (b3), i hvilken som helst rekkefglge:

20 (b1) danning av en indolgruppe ved omsetning av en forbindelse med

formel (IVa) eller en forbindelse med formel (IVb):

0 CHj RgO

=

HC X2 (Tva) HsC (IVb)
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(b2) omdanning av nevnte -NR4Rs gruppe til -NHz; og

(b3) omdanning av nevnte -ORs gruppe til -NH2; hvor:

X1 er halo, -NO2, -OS(0)2R, eller -N27;

X2 er Cl, Br, I, -OH, -OS(0)2R, acyloksy eller trialkylsiloksy;

R: og Rz er uavhengig valgt fra H, benzyl, substituert benzyl, 4-
metoksyfenyl, acyl, -S(0)2Ar, tert-butoksykarbonyl, eller
benzyloksykarbonyl;

Rs er H, Ci-g alkyl, aryl eller heteroaryl;

R4 og Rs er uavhengig valgt fra H, benzyl, 4-metoksybenzyl, 4-
metoksyfenyl, acyl, -SO)2R, tert-butoksykarbonyl, eller
benzyloksykarbonyl;

Rs er H, Ci-3 alkyl, eller aryl; og

hver R er uavhengig Ci-3 alkyl eller aryl.
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2. Fremgangsmate ifglge krav 1, hvor forbindelsen med formel (III) i trinn (b) omdannes

til forbindelsen med formel (V) ved:

& omsette forbindelsen med formel (III) med forbindelsen med formel (IVa) eller

forbindelsen med formel (IVb) og omdanne nevnte -NR4Rs gruppe til -NH2, enten i en

konsekutiv eller konkurrent rekkefglge, eller begge deler, for 8 tilveiebringe en forbindelse

med formel (Va)

O~_ _OR;
H
N
H3C \
F
NHz (Va);

og @ omdanne nevnte -OR3 gruppe bundet til nevnte forbindelse med formel (Va) til -NH>

for a tilveiebringe forbindelsen med formel (V).

3. Fremgangsmate ifglge krav 1, hvor forbindelsen med formel (III) i trinn (b) omdannes

til forbindelsen med formel (V) ved:

omdanning av nevnte -ORs gruppe bundet til nevnte forbindelse med formel (III)

til -NReR> for a tilveiebringe forbindelsen med formel (IIla):
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O _NRgR;

RoR4N

NRRs (11a);

omsetning av forbindelsen med formel (IIIa) med forbindelsen med formel (IVa)
eller forbindelsen med formel (IVb) for 3 tilveiebringe en forbindelse med formel
(Vb):

Os__NRgR;

ZT

H3C \
F

L

NReRs (Vb);

HsC

og omdanning av hver av nevnte -NR4Rs gruppe og nevnte -NRsR7 gruppe bundet
til forbindelsen med formel (Vb) til -NH2, enten i en konsekutiv eller konkurrent
rekkefglge, eller begge deler; hvor Re og R7 er individuelt valgt fra H, benzyl, 4-
metoksybenzyl 4-metoksyfenyl, allyl, acyl, formyl, -OH, -OR, tert-
butoksykarbonyl, benzyloksykarbonyl eller -S(O)zR.

4. Fremgangsmate ifglge krav 1, hvor nevnte indolgruppe i trinn (b1) dannes ved

omsetning av forbindelsen med formel (IVa).

5. Fremgangsmate ifglge krav 1, hvor nevnte indolgruppe i trinn (b1) dannes ved

omsetning av forbindelsen med formel (IVb).

6. Fremgangsmate ifglge krav 1, videre omfattende trinnet av omsetning av forbindelsen

med formel (V) med en forbindelse med formel (VI)
O
X3 %

CHs (VD)

for & tilveiebringe en forbindelse med formel (VII):
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CHs (vID);

hvor X3 er -OH, halo, -OCHs, -O(aryl), -OC(O)R, -0S(0)2R, -OS(O)R, -OP(0O)R2, eller -
OP(O)(OR)2.
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