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Revendications

1. Procédé de préparation d'un composé oligomérique de formule (E) :
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(E),
ou d'un sel pharmaceutiquement acceptable correspondant, dans lequel le procédé

comprend les étapes séquentielles de :
(a) mise en contact d'un composé de formule (A1) :

O,N
2 N

K/N\ 3

o

O)\NH

R1

(ALl)
dans lequel R' est un milieu de support et R3 est sélectionné dans le groupe

constitué par trityle, monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle ;
avec un agent de déblocage pour former le composé de formule (ll) :

oo

O NH
R1

(IT)
dans lequel R' est un milieu de support ;
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(b) mise en contact du composé de formule (lI) avec un composé de formule

WJ\O/\/O\/\O/\/OY
®L E]

dans lequel R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle,
monomeéthoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle ;
pour former un composé de formule (A3) :

o

O,N
N O
I\/NNO /\/O\/\O /\/OYO
O N
i (]
O)\NH N
bs
R! R
(A3)

dans lequel R' est un milieu de support, et R3 est sélectionné dans le groupe
constitué par trityle, monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle ;
(c) mise en contact du composé de formule (A3) avec un agent de déblocage

pour former un composé de formule (1V) :
o]

2N N/\ 0
K/N\[(\)J\O/\/O\/\O/\/OYO

o N

Ao (]

N
H

R1
(Iv)
dans lequel R' est un milieu de support ;
(d) mise en contact du composé de formule (IV) avec un composé de formule

A
N—h=0
/ 0O

(Ad)
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dans lequel R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle,
monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et R4 est :

:
Ao
N N
A 5
(PC),

pour former un composé de formule (A5) :

o ™ o (5]
k/NNO/\/O\/\O/\/O\fO

(AD5)
dans lequel R' est un milieu de support, R® est sélectionné dans le groupe
constitué par trityle, monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle,

(e) réalisation de 29 itérations des étapes séquentielles de :

(e1) mise en contact du produit formé par I'étape immédiatement précédente
avec un agent de déblocage ; et

(e2) mise en contact du composé formé par I'étape immédiatement
précédente avec un composé de formule (A8) :

(AB) ;
dans lequel R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle,
monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et R est, en fonction
du numéro de position, sélectionné dans le groupe constitué par :
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Q ge
. s
N s
(PC), (DPG) ,

r_‘:XQ}\(E)\.//\‘CN
Y

]
4]

(kf ’ oW, X
E{N NH N\h N
\ﬂ/ N?—::/N
© (1), (PRA) et (PG,

R \
N—p=0
/4
K[OTRA
N
i I |
n
|
| 3]
(AS)

dans lequel n est 30, R' est un milieu de support, R3 est sélectionné dans le
groupe constitué par trityle, monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et
triméthoxytrityle, et R* est, en fonction du numéro de position, sélectionné

dans le groupe constitué par :
0

Suss]
PO “jf
' e
(PC) (DPG),
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=N O/ CN
a,q,ﬁ;)\\{
=N i N
A O~ L%
N\%\\( HM
g N
0 (T), (PA) et (PG)

(f) mise en contact du composé de formule (A9) avec un agent de déblocage
pour former un composé de formule (A10) :

i 5]

=N N/«W 0
K/NNO/\/O\AO/\/OTO
Oj\NH [ ]

| 3]
(A10)
dans lequel n est 30, R' est un milieu de support et R* est, en fonction du
numero de position , sélectionné dans le groupe constitué par :

B
! "
"o S

o/ TN

r-
7 A}
v it
Lﬁ,_iN\n/NH NJ é (.@
0 (T (PR) et (PG)

(g) mise en contact du composé de formule (A10) avec un agent de clivage
pour former un composé de formule (A11) :
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om A 15
e Q\H/\/U\O/\/O\/\O/\/OYO
()
-
j&s
[
[ 3]
(R11) ;

dans lequel n est 30 et R* est, en fonction du numéro de position, sélectionné

dans le groupe constitué par :
4 \
QBE \as,
|
N N
W %
(PC), (DFG) ,

O\/\“CN

o =N N
N%\ﬁ %Q«N Hi
E\: T N=/
0 (T), (PA) et (PG)

(h) mise en contact du composé de formule (A11) avec un agent de
déprotection pour former le composé oligomérique de formule (E).

.
r

2. Procédé selon la revendication 1, dans lequel le composé de formule (A4) est de
formule (Ada) :

\ 7

N—P=0

I
O

A0S
L

(Ada) ;
dans lequel :
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R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle, monométhoxytrityle,
diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et
R* est :

(\lrﬂ 0
Y7%N\[O(N 5

3. Procédé selon la revendication 1 ou 2, dans lequel le composé de formule (A5)
est de formule (A5a) :
o]
oaN N o 15]

QNONMONOYO

o]

Oj\NH [:j
R >_%=O
l[:jfﬁ
1

3]
(Aba) ;
dans lequel :

R' est un milieu de support

R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle, monométhoxytrityle,
diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et
R* est :

ﬂ/“ 0
‘\LiN\g/N 5

4. Procéde selon l'une quelconque des revendications 1-3, dans lequel le composé
de formule (A8) est de formule (A8A) :

Cl
\N—F:’=O
/ Q
kEo R
J
tha
(ABa)

dans lequel :
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R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle, monométhoxytrityle,
diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et
R* est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le groupe

constitué par :

N / \

A oy, S
NS G o
© (T), (PR} et (PG) .

5. Procedé selon l'une quelconque des revendications 1-4, dans lequel le composé
de formule (A9) est de formule (A9A) :

O 1
02N @ O[ 5 l
NY\/”\O/\/O\/\O/\/O o
o T
J J
O)\NH N
I 1
? \N—l’=0
/S
kon,R4
N
l l |
n
|
[3']
(A9a) ;
dans lequel :
n est 30,

R' est un milieu de support,

R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle, monométhoxytrityle,
diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et

R# est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le groupe
constitué par :
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N / \
i —
] HN
l»L‘ir\;m/w
© {PC), (DPG) ,
=N OJ*CN

N [V
0 i N )
N%\:: N\g/\\{: HN
%f b N/
o (T), (PA) et (PG) .

6. Procédé selon I'une quelconque des revendications 1-5, dans lequel le composé
de formule (A10) est de formule (A10A) :

O,N i 5']
QP
N\I(\/LO/\/O\/\O/\/O ©
o T
] ()
O)\NH r?l
1 1
R \N—l=0
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K[o R
J
| | |
[
3]
(Al0a) ;
dans lequel :
n est 30,

R' est un milieu de support, et

R* est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le groupe
constitué par :
O

L O
H NI

whoL T

; (DPG) ,
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N ST
, AR s

fk( © N 0
N
e (T, (PA) et (PG) .

7. Procédé selon l'une quelconque des revendications 1-6, dans lequel le composé
de formule (A11) est de formule (A11a) :

5!
OzN N/\ O[ I
x L\/N\"/A\V/H\O/A\vxO\V/*\O/“\V/O\Téo
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(Alla) ;
dans lequel :
n est 30, et

R* est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le groupe

constitué par :
ojor
e
e
N:~<N

3
s A
N. N
XY o
© (PC), (DPG),
~r |
ad B i
N.. _NH ¢ ¥
Y {j% <©
© (T), (PA) et (PG} .

8. Procédé selon la revendication 1, dans lequel le composé oligomérique de
formule (E) est un composé oligomérique de formule (XII) :
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RUPTURE A RUPTURE B
1l

RUPTURE C RUPTURE D
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RUPTURE C RUPTURE D
(XII),

ou un sel pharmaceutiquement acceptable correspondant

9. Procédé selon la revendication 1

dans quuel le procédé comprend les étapes séquentielles de

) mise en contact d'un composé de formule (I) :

PR

(I)

7

dans lequel R' est un milieu de support

N

k/NH

avec un agent de déblocage pour former le composé de formule (Il)
Q
ON

O)\N H

R1
(II) =

dans lequel R' est un milieu de support
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) mise en contact du composé de formule (Il) avec le composé (B) :

; };; \n/\)]\ O OO
[\fj
O+O
(B) ¢
pour former un composé de formule (lll) :

O,N
z N

o
K/NNO/\/O\/\O/\/OTO

o]

i (]
O)\NH N
. T
(III) ;

dans lequel R' est un milieu de support ;
(c) mise en contact du composée de formule (lll) avec un agent de déblocage

pour former un composé de formule (V) :
(o}

| O\n/\jj\o/\/o\/\o/\/o\fo
e (]

O NH

.

R
(Iv)
dans lequel R' est un milieu de support ;
(d) mise en contact du composé de formule (IV) avec un composé de formule
(C):
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P

Til’

OO
9

pour former un composé de formule (V) :

o Ly E
o~

O/\/O\/\O/\/OYO

O

Q

2_0
/N
N/

(V)
dans lequel R' est un milieu de support ;
(e) mise en contact du composé de formule (V) avec un agent de déblocage
pour former un composé de formule (V1) :
0O

OaN N/\ 0 [5]
K/N\“/\)ko/\/o\/\o/\/oxfo
Oj\NH \[Nj
UrY
[3]
(VI) ;

dans lequel R' est un milieu de support ;
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f) mise en contact du composé de formule (VI) avec le composé de formule

(
(F):

(F)
pour former un composé de formule (VII) :

o]
O;N N/ﬁ o [ 5']
K/N\’.r\)l\c,/\/ox/\o/\/o\(o
O

Oj\NH [:]

R >N_'L N 20
S
O

(VII) ;
dans lequel R' est un milieu de support ;
(g) réalisation de 28 itérations des étapes séquentielles de :
(g1) mise en contact du produit formé par I'étape immédiatement précédente
avec un agent de déblocage ; et (G2) mise en contact du composé formé par

I'étape immeédiatement précédente avec un composé de formule (VIII) :
Cl

[
=0
o

"
arry
)

(VIII)
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dans lequel R? est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le

groupe constitué par :
o\)\/’/
['/‘N O\Q
l’i{"‘\%\\(
N
Z 0 ' 4
o N

© (PC), (DPG),
A .
N _NH N\e/\\<
E{H \ﬂ/ Nb_/N
o (T) et (PA),
dans lequel, pour chaque itération de 1 & 28, R? est :
Itération n° R? Itération n° R2 Itérationn® R?
1 PC 11 DPG 21 PA
2 PC 12 DPG 22 T
3 PA 13 PA 23 T
4 PA 14 PA 24 T
5 PC 15 DPG 25 PC
6 PA 16 PA 26 T
7 T 17 T 27 PA
8 PC 18 DPG 28 DPG
9 PA 19 DPG
10 PA 20 PC
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pour former un composé de formule (1X) :
o

om 5]
K/NY\)]\O/\/O\/\O/\/O\(O
Ly -
w Neto
/"
Xy
OO
<
[ 3]
(1X) ;

dans lequel R' est un milieu de support,

dans lequel R? est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le
groupe constitué par :
o)

faty

Py e
N/

H
Y
© (PC}, (DPG) ,
N H O
~r o~
N _-NH N \N
\[( N==/
© (T), et (PR)
, et
dans lequel R? se trouve a chaque positionde 1 830etde 5' a3':
Positionn® 5'a3' R?> Positionn®5'a3' R? Positionn® 5'a3' R?
1 PC 11 PA 21 DPG
2 T 12 PA 22 PC
3 PC 13 DPG 23 PA
4 PC 14 DPG 24 T
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Positionn®5'a3' R? Positionn®5'a3" R? Positionn® 5'a 3' R?

5 PA 15 PA 25 T

6 PA 16 PA 26 T

7 PC 17 DPG 27 PC

8 PA 18 PA 28 T

9 T 19 T 29 PA
10 PC 20 DPG 30 DPG

(h) mise en contact du composé de formule (IX) avec un agent de déblocage
pour former un composé de formule (X) :

on I | 5]

QNO/\/O\/\O/\/OYO

L. .

/4
18§
| |L 3c;
3]

(%)

dans lequel R' est un milieu de support,

dans lequel R? est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le

groupe constitué par : o

, SIF

{PC), (DPG) ,
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dans lequel R? se trouve a chaque positionde 1 830 etde 5' a3':

Positionn®5'a3' R? Positionn® 5'a3' R? Positionn® 5'a3' R?

1 PC 11 PA 21 DPG
2 T 12 PA 22 PC

3 PC 13 DPG 23 PA
4 PC 14 DPG 24 T

5 PA 15 PA 25 T

6 PA 16 PA 26 T

7 PC 17 DPG 27 PC

8 PA 18 PA 28 T

9 T 19 T 29 PA
10 PC 20 DPG 30 DPG

(i) mise en contact du composé de formule (X) avec un agent de clivage pour

former un composé de formule (XI) :
Q

on |51
N ()NY\.)‘\O/\/O\/\O/\/O\(O
»
| \N—i=o |
o
Y
I |
IL 30
[ %]

dans lequel R? est, en fonction du numéro de position, sélectionné dans le

groupe constitué par :
ojo/
= O‘Q
N\%\\(

H N= N
N #® \( 0
e i

(PC), (DPG) ,
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N H 0
N
N _NH 7 \N
\[r N=/
C (T) et (PR)
et

1

dans lequel R? se trouve a chaque positionde 1 8a30etde 5' a 3':
Positionn® 5'a 3" R? Position n® 5'a 3' R? Position n°® 5'a3' R?

1 PC 11 PA 21 DPG
2 T 12 PA 22 PC

3 PC 13 DPG 23 PA

4 PC 14 DPG 24 T

5 PA 15 PA 25 T

6 PA 16 PA 26 T

7 PC 17 DPG 27 PC

8 PA 18 PA 28 T

9 T 19 T 29 PA
10 PC 20 DPG 30 DPG

et
(j) mise en contact du composé de formule (XI) avec un agent de déprotection
pour former le composé oligomérique de formule (E).

10. Composé sélectionné dans le groupe constitué par la formule (A1) :

0
N/ﬁ

K/N\R3

O,N

8
O)\NH
L

(A1),
et la formule (,%3) :

ON N/\ o
K/NWJ\O/\/O\/\O/\/O\(O

/=
A
w

R1
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ou sel pharmaceutiquement acceptable correspondant, dans lequel :
chaque R! est indépendamment un milieu de support ; et

chaque R3 est sélectionné indépendamment dans le groupe constitué par
hydrogene, trityle, monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle.

11. Composé de formule (A5) :
e}

O,N " o [ 5' ]
QNO/\/O\/\O/\/O\(O

(AD)
ou sel pharmaceutiquement acceptable correspondant, dans lequel :
R' est un milieu de support ;
R3 est sélectionné dans le groupe constitué par hydrogéne, trityle,
monométhoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle ; et
R4 est, indépendamment & chaque occurrence, sélectionné dans le groupe
constitué par :
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on s
QM R e N
Ao J
) Yetmo
/7
kT:o R?
J
L i rII
[ 3]
(A9),

ou sel pharmaceutiquement acceptable correspondant, dans lequel :
n est un entier de 10 240 ;
R' est un milieu de support ;
R3 est sélectionné dans le groupe constitué par hydrogéne, trityle,
monomeéthoxytrityle, diméthoxytrityle et triméthoxytrityle ; et
R* est, indépendamment & chaque occurrence, sélectionné dans le groupe

constitué par :
% < 8
H
ae
ke (@
© (PC), (DPG),
H
4 O Q\{H %\rN o
N._ _-NH \ N N
EL‘{I i I \1{ \ﬂ/
o (T), (PA),
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r_;N O‘.../\CN
NN
o oY, e
HN
%NTNH HH:NW
NH
0 (U}, N= 1) et (PG} .

13. Composé selon la revendication 12, dans lequel le composé de formule (A9) est
de formule (A9A) :

SN ST
K/NNO/\/O\/\O/\/O\(O

{ASa)
dans lequel :
n est un entier de 10 a 40,
R' est un milieu de support
R3 est sélectionné dans le groupe constitué par trityle, monométhoxytrityle,
diméthoxytrityle et triméthoxytrityle, et
R#* est, indépendamment pour chague occurrence, sélectionné dans le groupe

constitué par :
oj’/
L
NS
N
N

H ——
Y R
g :
Y G
(PC), (DPG),
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N_o
%\(/" Py F %\IF
‘HL{]NTNH %N@ é EI{N\Q/N 5
0 Ty, (PA), (

v ol
\ "~

O
oY, °
lslilxz\n/NH %N\g/\(
NH
0 (u), N="" (1) et (PG) .

14. Composé selon la revendication 12, dans lequel le composé de formule (A9) est
de formule (IX) :

E5mC) ,

5]

OaN N o
QNO/\/O\/\O/\/OYO

[3]
(1X),

ou sel pharmaceutiquement acceptable correspondant, dans lequel :
R' est un milieu de support et
R? est, indépendamment & chaque occurrence, sélectionné dans le groupe
constitué par :
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o)
oj/
F-N O\Q
%“ﬂ
H
N\
K\r N P \{ o)
| HN
Y
o (pC), (DPG),
N H 0
o o~
No _NH Zi‘i 4 \N
\ﬂ/ N=/
o (T) et (PR), et
dans lequel R? se trouve a chaque positionde 1 8a30etde 5' a 3':
Positionn® 5'a 3' Position n°® 5'a 3' Position n° 5' a 3'
R? R? R?

1 PC 11 PA 21 DPG
2 T 12 PA 22 PC
3 PC 13 DPG 23 PA
4 PC 14 DPG 24 T
5 PA 15 PA 25 T
6 PA 16 PA 26 T
7 PC 17 DPG 27 PC
8 PA 18 PA 28 T
9 T 19 T 29 PA
10 PC 20 DPG 30 DPG

15. Composé selon la revendication 14, dans lequel le composé de formule (IX) est
de formule (IXa) :
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|s]

{(IXa),

|3]

ou sel pharmaceutiquement acceptable correspondant, dans lequel
R' est un milieu de support, et

R? est, indépendamment & chaque occurrence, sélectionné dans le groupe

constitué par :

ht

X

et

H
ad
N N
Y
@]
KH”
N NH
Y
0O

(T)

(PC)

N / \
N\
o)
HN
=N N AP

N\%\\(
N::/N

(DPG) ,

(PA)

aans lequel R? se trouve a chaque positionde 1 a30etde 5 a3':

Positionn® 5'a3' R2?

1 PC
2 T
3 PC

Positionn® 5'a 3' R?

11 PA
12 PA
13 DPG

Position n° 5'a 3' R?
21 DPG
22 PC
23 PA
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Positionn® 5'a 3' R? Position n°® 5'a 3' R? Position n° 5' 3 3' R?
4 PC 14 DPG 24 T
5 PA 15 PA 25 T
6 PA 16 PA 26 T
7 PC 17 DPG 27 PC
8 PA 18 PA 28 T
9 T 19 T 29 PA

10 PC 20 DPG 30 DPG
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