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Patentkrav

1. Prosess for a preparere en forbindelse av formel (1),

eller farmasgytisk akseptabel salt derav, hvori:

R er hydrogen eller acyl;

X er H; og Y er OR’; der R’ er monosakkarid, disakkarid,
alkyl, arylalkyl eller heteroarylalkyl, der hver av dem
eventuelt erstattes, eller acyl eller C(O)NR®R®; der R® og
R® er hver uavhengig valgt fra gruppene bestdende av
hydrogen, hydroksy, alkyl, heteroalkyl, alkoksy, aryl,
arylalkyl, heteroaryl og heteroarylalkyl, der hver av dem
eventuelt erstattes, og dimetylaminoalkyl, acyl, sulfonyl,
ureido og karbamoyl; eller Rg og Ry taes sammen med festet
nitrogen for a danne en eventuell erstattet hetersyklus;
eller X og Y taes sammen med det festede karbonet for a
danne karbonyl;

V er C(0), C(=NR™), CH(NR¥@R®) eller N(R™)CH,; hvori N(R™)
festes til C-10 karbonet; hvori RY er hydroksy eller
alkoksy; R*? og R velges hver uavhengig fra gruppen
bestaende av hydrogen, hydroksy, alkyl, alkoksy,
heteroalkyl, aryl, arylalkyl, heteroaryl og
heteroarylalkyl, hver av dem erstattes eventuelt,

og dimetylaminoalkyl, acyl, sulfonyl, ureido og karbamoyl;
R er hydrogen, hydroksy, alkyl, alkoksy, heteroalkyl,
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aryl, arylalkyl, heteroaryl eller heteroarylalkyl, der hver
av dem eventuelt erstattes, eller dimetylaminoalkyl, acyl,
sulfonyl, ureido eller karbamoyl;

WerH, F, CI, Br, I eller OH;

A er CHz, C(0), C(0)0O, C(O)NH, S(0)2, S(0O)2NH, eller
C(OINHS(0)2;

B er (CHx)n, hvori n er et helt tall fra 0 til 10; eller en
umettet karbonkjede med 2 til 10 karboner; og

C er hydrogen, hydroksy, alkyl, alkoksy, heteroalkyl, aryl,
arylalkyl, heteroaryl eller heteroarylalkyl, der hver av
dem eventuelt erstattes, eller acyl, acyloksy, sulfonyl,
ureido eller karbamoyl; prosessen omfattende

(a) trinnet med & koble en forbindelse av formel (111),

NMe-

(1)

eller et syretilsatt salt derav, hvori Q sammen med
oximoksygen danner et acetal eller ketal, eller Q er
tropyl, med et asyleringsmiddel for & danne en
forbindelse av formel (1V)
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NMe;

(Iv)

eller et syretilsatt salt derav, hvori R er en
acylgruppe;

(b) trinnet med & koble en forbindelse av formel (1V),
eller et syretilsatt salt derav, med asyleringsmiddel

for & danne en forbindelse av formel (V)

NMe;

T

(V)

eller et syretilsatt salt derav; og
(c) trinnet med & koble en forbindelse av formel (V),
eller et syretilsatt salt derav, med deoksimeringsmiddel

for & danne en forbindelse av formel (11)
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(I

eller et syretilsatt salt derav.

Prosessen ifglge krav 1,

hvori R er hydrogen.

Prosessen ifglge krav 1 eller 2, hvori X og Y taes sammen med

det festede karbonet for

Prosessen ifglge hvilket

Prosessen ifglge hvilket

eller F, fortrinnsvis F.

Prosessen ifglge hvilket

Prosessen ifglge hvilket
(CH2)n, der n er 2 til 6,
foretrukket 2 til 4, mer
foretrukket 3.

Prosessen i1fglge hvilket

aminofenyl, fortrinnsvis

Prosessen ifglge krav 1,

av formelen

a danne karbonyl.

som helst 1 til 3, hvori V er C(0).

som helst 1 til 4, hvori W er H

som helst 1 til 5, hvori A is CH,.
som helst krav 1 til 6, hvori B er

fortrinnsvis 2 til 5, mer
foretrukket 2 til 3 eller mer

som helst 1 til 7, hvori C er
3-aminofenyl.

hvori forbindelsen 1 formel (1) er
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HaN

NMe:

eller farmasgytisk akseptabel salt derav.

10. Prosessen ifglge krav 1, hvori forbindelsen i formel (1) er
av formelen
HzN N

A\

/

N
OH
: NMe,

0
0O

Prosess for & preparere en forbindelse av formel (I11);
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NMe,

(I

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori R er en

acylgruppe; prosessen omfattende

(d) trinnet med & koble en forbindelse av formel (111),

NMe,

(1)

eller et syretilsatt salt derav, hvori Q sammen med
oximoksygen danner et acetal eller ketal, eller Q er
tropyl, med et asyleringsmiddel for & danne en
forbindelse av formel (1V)
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Iv)

eller et syretilsatt salt derav;
(b) trinnet med & koble en forbindelse av formel (1V),
eller et syretilsatt salt derav, med asyleringsmiddel

for & danne en forbindelse av formel (V)

NMEZ

V)

eller et syretilsatt salt derav; og
(c) trinnet med & koble en forbindelse av formel (V),
eller et syretilsatt salt derav, med deoksimeringsmiddel

for & danne en forbindelse av formel (I11).

Prosessen ifglge hvilket som helst 1 til 11, hvori

asyleringsmidlet er et anhydrid.

Prosessen ifglge et hvilket som helst krav 1 til 12, hvori

metyleringsmidlet i1 trinn (b) er metylbromid, metyliodid,
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16.
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demetylsulfat, metyl p-toluensulfonat eller
metylmetanesulfonat; fortrinnsvis metyliodid.

Prosessen ifglge hvilket som helst 1 til 13, hvori

deoksimeringsmidlet i trinn (c) omfatter et reduksjonsmiddel.

Prosessen ifglge et hvilket som helst krav 1 til 13, hvori
deoksimeringsmidlet i1 trinn (c) omfatter en uorganisk
svoveloksidforbindelse, fortrinnsvis natriumhydrogensulfitt,
natriumpyrosulfat, natriumtiosulfat, natriumsulfitt,
natriumhydrosulfitt, natriummetabisulfitt, natriumbisulfitt,
natriumditionat, kaliumhydrogensulfitt, kaliumtiosulfat,
kaliummetabisulfitt eller blandinger derav, mer foretrukket
natriummetabisulfitt eller natriumbisulfitt eller en

kombinasjon derav, og enda mer foretrukket natriumbisulfitt.

Prosessen eller forbindelse ifglge hvilket som helst 1 til
15, hvori Q er 2-metoksy-2-propyl, 1l-metoksysykloheksyl eller
1-i1sopropoksysykloheksyl, fortrinnsvis 2-metoksy-2-propyl.

Prosessen eller forbindelse ifglge hvilket som helst 1 til
16, hvori R er benzoyl.



