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Patentkrav
1. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (A):
Q H I o] H o
HN N NJ\/\\/\ N\//\ﬁ
Y, ?( = LK( ?f!’;( Y (T)( [} 7
N | N==/
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5 © 0 (A),

eller et salt derav, omfattende reagering av en forbindelse med formel (V):

eller et salt derav, med en forbindelse med formel (X):

10

15 hvori:
hver dobbeltlinje == mellom N og C uavhengig representerer en enkeltbinding eller
en dobbeltbinding, forutsatt at nar den er en dobbeltbinding, er X fraveerende og Y
er -H, og nar den er en enkeltbinding, er X og Y begge -H; og
E er -OH, halogenid eller -C(=O)E er en aktivert ester.
20
2, Fremgangsmaten ifglge krav 1, hvori forbindelsen med formel (A) eller et salt derav

representeres ved formel (A-1):
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eller et salt derav, og fremgangsmaten omfatter reagering av en forbindelse med

formel (V-1):
5
NHy
e
=N oMo
OMe MeQ
© ° (V-1),
eller et salt derav, med en forbindelse med formel (X-1):
o] : 0 O
H : H
M N A N y
R s
0 0 y
10 o X-1),
hvori E er -OH, halogenid eller -C(=O)E er en aktivert ester.
3. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (A):
15
S NR AP P
N ~N
Y, X H/NJ\( © Si( Y/\Arr OQ
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/ NN UL P %
= OM: MeO
© © (A),

eller et salt derav, omfattende trinnene:

1) reagering av en forbindelse med formel (IV):
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av),

eller et salt derav, med et reduksjonsmiddel for a danne en forbindelse med formel
5 (V):

eller et salt derav; og
10 2) reagering av forbindelsen med formel (V) eller et salt derav, med en forbindelse

med formel (X):

15 hvori:
hver dobbeltlinje == mellom N og C uavhengig representerer en enkeltbinding eller
en dobbeltbinding, forutsatt at nar den er en dobbeltbinding, er X fravaerende og Y
er -H, og nar den er en enkeltbinding, er X og Y begge -H; og
E er -OH, halogenid eller -C(=O)E er en aktivert ester.
20
4, Fremgangsmaten ifglge krav 3, hvori forbindelsen med formel (A) eller et salt derav

representeres av formel (A-1):
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(A-1),

eller et salt derav, og fremgangsmaten omfatter trinnene:

1) reagering av en forbindelse med formel (IV-1):

NO,

/
=N | HN—
=/ \(r)g@we MeO” \/Y%

o = (av-n,

eller et salt derav, med et reduksjonsmiddel for a danne en forbindelse med formel
(V-1):
10

0 © = (v-l)a

eller et salt derav; og
2) reagering av forbindelsen med formel (V-1) eller et salt derav, med en

15 forbindelse med formel (X-1):
O ﬁ : j)}\ g 8]
o (X-1),

hvori E er -OH, halogenid eller -C(=O)E er en aktivert ester.
20
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5. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (Xa):
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0" (Xa),
5 eller et salt derav, omfattende reagering av forbindelsen med formel (1X):

O
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© (1X),

eller et salt derav, med et karboksylsyreavbeskyttende middel, hvori P1er en

10 karboksylsyrebeskyttende gruppe.

6. Fremgangsmaten ifglge krav 5, hvori forbindelsen med formel (Xa) eller et salt

derav representeres ved formel (X-la):

H O

(o] z O
T H =
N P ~_ N
HO)T \Cf)(\ﬁ JK/’\/ E/ \/\; )
o (X1

15 a),

eller et salt derav, og fremgangsmaten omfatter reagering av forbindelsen med
formel (1X-1):

0O H H L\ H ,O
N~ M P

20 d T ax-n,

eller et salt derav, med et karboksylsyreavbeskyttende middel, hvori P1er en

karboksylsyrebeskyttende gruppe.
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7. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (IX):
o} 0 0
H H
N\r‘l\ /ﬁ\/ N~
C (IX),
5 eller et salt derav, omfattende reagering av en forbindelse med formel (VIII):

O H O
R ey
O

o (vin,

eller et salt derav, med en forbindelse med formel (c):

10
? H
P‘)J\fN NH,
0 (),
eller et salt derav, hvori E1 er -OH, halogenid eller -C(=O)E+ er en aktivert ester;
og P1 er en karboksylsyrebeskyttende gruppe.
15
8. Fremgangsmaten ifglge krav 7, hvori forbindelsen med formel (IX) eller et salt
derav representeres ved formel (1X-1):
0 : 0 0
H H
TN
0 (IX-1),
20

eller et salt derav, og fremgangsmaten omfatter reagering av en forbindelse med
formel (VIII):
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eller et salt derav, med en forbindelse med formel (c-1):

5
P1)JY N NH,
0 (le)s
eller et salt derav, hvori E1 er -OH, halogenid eller -C(=O)E1 er en aktivert ester;
og P1 er en karboksylsyrebeskyttende gruppe.
10
9. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (Xa):
N /J\ /ﬁ\ P N 0
HO ‘N‘T( N “//\[(\/\N/
o (Xe),
15 eller et salt derav, omfattende trinnene:
1) reagering av en forbindelse med formel (VIII):
0 H 0
R
0 /
0 (VIID),
20

eller et salt derav, med en forbindelse med formel (c):
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eller et salt derav, for a danne en forbindelse med formel (IX):

0O H ﬁ H 0
P’i)krN YL{\{’” \\/\\/\[(N \/\N /
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2) reagering av forbindelsen med formel (IX) med et karboksylsyreavbeskyttende
middel, hvori E1 er -OH, halogenid eller -C(=O)E1 er en aktivert ester; og P1 er en

10 karboksylsyrebeskyttende gruppe.

10. Fremgangsmaten ifglge krav 9, hvori forbindelsen med formel (Xa) eller et salt

derav representeres ved formel (X-la):
TR JC? H 0
N - - v\ N
RS SRas 09
15 O (X»la),
eller et salt derav, omfattende trinnene:

1) reagering av en forbindelse med formel (VIII):
20

0 . 0
Ef/k/\//ﬁ}/ N -~ Q
O

o (VIID),

eller et salt derav, med en forbindelse med formel (c-1):
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(1),

eller et salt derav, for a danne en forbindelse med formel (IX-1):

5
o o o
N N
P/UT /\ \/\\ “\//\‘N
1 0 /Ef P
o (IX-1);
0g
2) reagering av  forbindelsen med formel (IX-1) med et
10 karboksylsyreavbeskyttende middel, hvori E1 er -OH, halogenid eller -C(=O)E1 er
en aktivert ester; og P1 er en karboksylsyrebeskyttende gruppe.
11. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (ll),
NO;
]
™
15 a OH (1),
omfattende reagering av en forbindelse med formel (1):
NO,
%
OH OH m,
20

med saltsyre i toluen.

12. Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (IV-1):
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O \\\,HN”‘“'—‘ r
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[}
eller et salt derav, omfattende trinnene:
5 1) reagering av en forbindelse med formel (l):
NO,
“
SN

OH OH M,

med saltsyre i toluen for & danne en forbindelse med formel (l1):

10
NO,

ci OH (1),

2) reagering av forbindelsen med formel (ll) med en monomerforbindelse med

o]
@)

formel (a),
15

for a danne en forbindelse med formel (lll):
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13.

Gl o) N~

eller et salt derav;
3) reagering av forbindelsen med formel (lll) eller et salt derav med en

monomerforbindelse med formel (b):

N OH
o~ N~\{O : OMe
Z (b),

for & danne forbindelsen med formel (1V-1) eller et salt derav.

Fremgangsmate for fremstilling av en forbindelse med formel (A-1):

*O% oy
Y\I Meoffwf@

eller et salt derav, omfattende trinnene:

(A“I)s

1) reagering av en forbindelse med formel (l):

NO,

OH OH (1),
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med saltsyre i toluen for & danne en forbindelse med formel (Il):

NO,

Cl OH(ID),

2) reagering av forbindelsen med formel (Il) med en monomerforbindelse med

NH OH
0]
(a)

formel (a),

for a danne en forbindelse med formel (I11):

NO,
%Ll
PN
| H
cl 0. /I N\?‘-
MeOI\V\QKN
o]
(1),

eller et salt derav;
3) reagering av forbindelsen med formel (lll) eller et salt derav med en

monomerforbindelse med formel (b):

N, OH
NﬁOMe
0

(b),
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for & danne en forbindelse med formel (IV-1):

No2

™ ooy

(Iv-1),

5 eller et salt derav.
4) reagering av forbindelsen med formel (IV-1) eller et salt derav med et

reduksjonsmiddel for & danne en forbindelse med formel (V-1):

ol

V-1,

10
eller et salt derav; og
5) reagering av forbindelsen med formel (V-1) eller et salt derav, med en
forbindelse med formel (X-1):
Sy
15 (X-1),

for a danne forbindelsen med formel (A-1) eller et salt derav, hvori E er -OH,
halogenid eller -C(=O)E er en aktivert ester.

20 14. Fremgangsmaten ifglge krav 11, 12 eller 13, hvori 30—-38 vekt-% saltsyre i vann

reageres med forbindelsen med formel (1).

15. Fremgangsmaten ifglge et hvilket som helst av kravene 12—-14, hvori i trinn 2),
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forbindelsen med formel (II) reageres med monomerforbindelsen med formel (a) i
naerveer av et alkoholaktiverende middel, eventuelt hvori det alkoholaktiverende
midlet er trialkylfosfin, triarylfosfin eller triheteroarylfosfin, fortrinnsvis tributylfosfin;
0g

eventuelt hvori forbindelsen med formel (Il) reageres med monomerforbindelsen
med formel (a) i naerveer av et azodikarboksylat, eventuelt hvori azodikarboksylatet
velges fra gruppen som bestar av: dietylazodikarboksylat (DEAD),
diisopropylazodikarboksylat (DIAD) 1,1'-(azodikarbonyl)dipiperidin (ADDP) og
ditertbutylazodikarboksylat (DTAD).
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