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Postupak priprave monomera adenozina, guanozina ili citidina, koji ima jednu zasti¢enu nukleozidnu bazu 1 jednu
zastiéenu 3’-amino-skupinu, pri ¢emu su navedena baza i navedena 3’-amino-skupina ortogonalno zasticene,
naznaden time, da taj postupak obuhvaca sljedece korake:

(a) pripravljanje jednog 3’-amino-3’-deoksi-adenozin-, citidin-, ili guanozin-monomera u kojem su nezasticene
sljedece skupine: 5’-hidroksil-skupina, nukleozidna baza i 3’-amino-skupina;

(b) selektivna reakcija navedene 3’-amino-skupine s prvom zaStitnom skupinom koju ¢ine jedna kiselinski
labilna skupina ili jedna fluorenilmetoksikarbonil-skupina ili jedan derivat fluorenilmetoksikarbonil-skupine;
reakcija navedene 5’-hidroksil-skupine s drugom zaStitnom skupinom koja se sastoji od sljedecih: acil,
bazi¢no labilni trialkilsilileter, ili fluoridno labilni silileter; i
reakcija navedene nukleozidne baze s tre¢om zastitnom skupinom koja je
acil-skupina ili formamidinil-skupina;
pri ¢emu navedena prva zastitna skupina moZe biti odstranjena iz navedene
3’-amino-skupine, pod takvim uvjetima u kojima se ne¢e ponistiti zastita navedene nukleozidne baze, i
spomenuta druga za$titna skupina moZe biti odstranjena iz spomenute 5’-hidroksil-skupine, pod takvim
uvjetima u kojima se nece ponistiti zastita spomenute nukleozidne baze ili spomenute 3’-amino-skupine.

Postupak prema zahtjevu 1, naznaden time, da treca zastitna skupina je jedna acil-skupina.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznaden time, da nadalje obuhvaca korak (c) odstranjivanje spomenute druge

zastitne skupine iz spomenute 5’-hidroksil-skupine, pod takvim uvjetima u kojima se neée ponistiti zastita

spomenute nukleozidne baze ili spomenute 3’-amino-skupine.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznaden time, da je prva zastitna skupina jedna kiselinski labilna skupina.

Postupak prema zahtjevu 4, naznaden time, da spomenuta prva zastitna skupina je triarilmetil.

Postupak prema zahtjevu 5, naznaden time, da spomenuta prva zastitna skupina je trifenilmetil.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznacen time, da spomenuti monomer je adenozin-monomer ili guanozin-

monomer.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznacen time, da obje spomenute druga i tre¢a zastitna skupina su acil-skupine.

Postupak prema zahtjevu 8, naznaden time, da obje spomenute druga i treca zastitna skupina su benzoil-skupine.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznaden time, da je spomenuta druga zastitna skupina jedan bazi¢no labilni

trialkilsilileter, a navedena treca zastitna skupina je jedna acil-skupina.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznacen time, da je spomenuta druga zastitna skupina jedan fluoridno labilni

silileter, a navedena treca zastitna skupina je jedna acil-skupina.

Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznafen time, da spomenuti monomer obuhvaca jednu 2’-skupinu odabranu od

sljedec¢ih: vodik, hidroksi, C;-C4-alkoksi, C,-Cy-alkil i fluor.

Postupak prema zahtjevu 12, naznacen time, da spomenuti monomer je 2’,3’-dideoksi-monomer, takav da se kod

navedene 2’ -skupine radi o vodiku.

Postupak priprave monomera adenozina, guanozina ili citidina, koji ima jednu slobodnu 5’-hidroksil-skupinu,

jednu zasticenu nukleozidnu bazu 1 jednu zasticenu 3’-amino-skupinu, pri ¢emu su navedena nukleozidna baza i

navedena 3’-amino-skupina ortogonalno za§ticene, naznalen time, da taj postupak obuhvacéa sljedece korake:

(a) pripravljanje jednog 3’-amino-3’-deoksi-adenozin-, citidin-, ili gunanozin-monomera u kojem su nezasticene
sljedece skupine: 5’-hidroksil-skupina, nukleozidna baza i 3’-amino-skupina;

(b) selektivna reakcija navedene 3’-amino-skupine s prvom zastitnom skupinom koju ¢ine jedna kiselinski
labilna skupina ili jedna fluorenilmetoksikarbonil-skupina ili jedan derivat fluorenilmetoksikarbonil-skupine;
i

(c) selektivna reakcija navedene nukleoizdine baze s dodatnom zaStitnom skupinom koja se sastoji od jedne
formamidinil-skupine gdje je monomer adenozin-monomer ili guanozin-monomer, ili jedne acil-skupine gdje
monomer je citidin-monomer;

pri ¢emu se navedena prva zastitna skupina moZe odstraniti iz spomenute

3’-amino-skupine, pod takvim uvjetima u kojima se nece ponistiti zastita navedene nukleozidne baze.

Postupak prema zahtjevu 14, naznalen time, da se spomenuta dodatna zastitna skupina sastoji od dialkil-,

di(cikloalkil)- ili di(aralkil)-formamidinil-skupine gdje monomer je adenozin- ili guanozin-monomer.

Postupak prema zahtjevu 15, naznafen time, da se kod dialkil-, ili dicikloalkil-formamidinil-skupine radi o

takvoj skupini, gdje alkil je C;-C,-alkil, a cikloalkil je Cs-Cs-cikloalkil.

Postupak prema zahtjevu 14, naznalen time, da spomenuti monomer je jedan citidin-monomer, te navedena

reakeija s dodatnom zastitnom skupinom obuhvacda reakciju s jednim acil-anhidridom.

Postupak prema zahtjevu 14, naznacen time, da spomenuta prva zastitna skupina je triarilmetil.

Postupak prema zahtjevu 18, naznacen time, da spomenuta prva zastitna skupina je trifenilmetil.

Postupak prema zahtjevu 19, naznalen time, da spomenuti monomer je adenozin- ili guanozin-monomer, te

navedena dodatna zastitna skupina je jedna dimetil-formamidinil-skupina ili jedna dibenzil-formamidinil-skupina.

Postupak prema zahtjevu 20, naznafen time, da se kod navedene dodatne zastitne skupine radi o dimetil-

formamidinil-skupini.
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Postupak prema zahtjevu 14, naznacen time, da spomenuti monomer obuhvaca 2’-skupinu odabranu od sljede¢ih:

vodik, hidroksi, C;-C4-alkoksi, C;-C,-alkil i fluor.

Postupak prema zahtjevu 14, naznacen time, da spomenuti monomer je jedan 2’,3’-dideoksi-monomer, tako da se

kod navedene 2’ -skupine radi o vodiku.

Postupak priprave timidin-monomera koji ima jedmu slobodnu 5’-hidroksil-skupinu i jednu zastiéenu 3’-amino-

skupinu, naznacen time, da taj postupak obuhvaca sljedece korake:

(a) pripravljanje jednog 3’-amino-3’-deoksi-timidin-monomera u kojem su nezastiCene sljedeée skupine: 5’-
hidroksil-skupina i 3’-amino-skupina; 1

(b) selektivna reakcija navedene 3’-amino-skupine s prvom zaStithom skupinom koja je triarilmetil ili jedna
fluorenilmetoksikarbonil-skupina ili jedan derivat fluorenilmetoksikarbonil-skupine.

Postupak prema zahtjevu 24, naznacen time, da se kod navedene prve zastitne skupine radi o trifenilmetilu.

Postupak prema zahtjevu 24, naznafen time, da se kod navedene prve zaStitne skupine radi o

fluorenilmetoksikarbonil-skupini ili derivatu fluorenilmetoksikarbonil-skupine.

Postupak priprave timidin-monomera koji ima jednu jednu zasti¢enu 3’-amino-skupinu, naznaden time, da taj

postupak obuhvaca sljedece korake:

(a) pripravljanje jednog 3’-amino-3’-deoksi-timidin-monomera u kojem su nezastiCene sljedeée skupine: 5’-
hidroksil-skupina i 3’-amino-skupina;

(b) selektivna reakcija navedene 3’-amino-skupine s prvom zaStitnom skupinom koja se sastoji od jedne
kiselinski  labilne skupine ili jedne fluorenilmetoksikarbonil-skupine ili  jednog derivata
fluorenilmetoksikarbonil-skupine; 1 uzastopno:

(c) fosfitilacija 5’-hidroksil-skupine.

Postupak prema zahtjevu 27, naznacen time, da navedena prva zastitna skupina je kiselinski labilna.

Postupak prema zahtjevu 28, naznacen time, da se kod navedene prve zastitne skupine, radi o triarilmetilu.

Postupak prema zahtjevu 27, naznaCen time, da se kod navedene prve zastitne skupine, radi o jednoj

Monomer koji je adenozin-, guanozin- ili citidin-monomer, naznacen time, da ima zasticenu 3’-amino-skupinu

koja je zaStiCena s kiselinski labilnom skupinom ili fluorenilmetoksikarbonil-skupinom ili derivatom

fluorenilmetoksikarbonil-skupine, 1 nukleozidnu bazu koja je zastiCena s dialkil-, di(cikloialkil)- ili di(aralkil)-
formamidinil-skupinom, pri ¢emu je 5’-hidroksil-skupina nezasticena, ili je zasti¢ena tako da joj se moZe odstraniti
za§tita, pod uvjetima u kojima se nece ponistiti zastita navedene mukleozidne baze ili navedene 3’-amino-skupine.

Monomer prema zahtjevu 31, naznacen time, da se kod dialkil-, ili dicikloalkil-formamidinil-skupine radi o

takvoj skupini, gdje alkil je C;-Cy-alkil, a cikloalkil je Cs-Ce-cikloalkil.

Monomer prema zahtjevu 31, naznafen time, da je navedena 3’-amino-skupina zaSticena s jednom
fluorenilmetoksikarbonil-skupinom ili jednim derivatom fluorenilmetoksikarbonil-skupine.

Monomer prema zahtjevu 31, naznacen time, da navedena kiselinski labilna zaStitna skupina je triarilmetil-

skupina.

Monomer prema zahtjevu 31, naznaden time, da je navedena nukleozidna baza zastiCena s jednom dimetil-

formamidinil-skupinom ili jednom dibenzil-formamidinil-skupinom.

Monomer prema zahtjevu 31, naznacen time, da je navedena nukleozidna baza zaStiCena s jednom dialkil-

formamidinil-skupinom.

Monomer prema zahtjevu 36, naznacen time, da navedeni monomer je adenozin-monomer ili guanozin-monomer.

Monomer prema zahtjevu 31, naznacen time, da on ima nezasti¢enu 5’-hidroksil-skupinu.

Monomer prema zahtjevu 31, naznalen time, da on ima za§tiCenu 5’-hidroksil-skupinu kojoj moze biti

odstranjena zastita, pod uvjetima u kojima se neée ponistiti zastita spomenute nukleozidne baze ili spomenute 3°-

amino-skupine.

Monomer prema zahtjevu 31, naznalen time, da spomenuti monomer obuhvaca 2’-skupinu odabranu od

sljede¢ih: vodik, hidroksi, C;-Cy4-alkoksi, C;-C,-alkil i fluor.

Monomer prema zahtjevu 40, naznacen time, da spomenuti monomer je jedan 2’,3’-dideoksi-monomer, tako da

se kod navedene 2’-skupine radi o vodiku.
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