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Krav

1. En forbindelse som omfatter et modifisert tetracyklinderivat, kovalent koblet gjennom en
linker definert av den generiske formelen XZX til et lavhydrofobisk bioaktivt molekyl som er nyttig for
behandling av nevrodegenerative sykdommer, hvori forbindelsen er forbindelsen Pegasus, definert av

fglgende formel:

HO,

HO (Pegasus).

2. Farmasgytisk sammensetning omfattende forbindelsen ifglge krav 1, og én eller flere

farmasgytisk akseptable hjelpestoffer.

3. Forbindelse ifglge krav 1, for anvendelse ved behandling av en nevrodegenerativ sykdom.

4. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 3, hvori den nevrodegenerative sykdommen er en

synukleinopati.

5. Forbindelse for bruk ifglge krav 4, hvori den nevrodegenerative sykdommen er valgt fra
gruppen bestdende av Parkinsons sykdom (PD), demens med Lewy-legemer (DLB), multippel
systematrofi (MSA), neuroaksonale dystrofier og Alzheimers sykdom med amygdalar—begrenset Lewy

organer (AD/ALB).

6. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 5, hvori den nevrodegenerative sykdommen er PD.

7. Forbindelse for anvendelse ifglge krav 3, hvori den nevrodegenerative sykdommen er valgt
fra gruppen bestaende av standard Alzheimers sykdom (AD), Huntingtons sykdom, amyotrofisk lateral

sklerose, hjernesvulster, hjerneinfeksjonssykdom.

8. Fremgangsmate for fremstilling av forbindelsen ifglge krav 1, omfattende:
a) fjerning av dimetylaminogruppen ved C—4 av doksycyklin;

b) innfgring av en aminogruppe ved C-9 av det deaminerte doksycyklinet i trinn a);
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c) selektiv beskyttelse av de fenoliske hydroksylgruppene til dopamin som benzyletere;

d) innfgring av en linker ved aminogruppen til produktet fra trinn c) ved reaksjon med
ravsyreanhydrid for a gi den tilsvarende amidosyren;

e) kobling av syregruppen til amidosyren med aminogruppen til doksycyklin via et blandet
anhydrid for a gi et doksycyklin—dopamin—konjugat; og

f) avbeskyttelse av benzylgruppene til doksycyklin—-dopamin—konjugatet i trinn e).
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