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Fremgangsmade til fremstilling af carboxami-
der

SAMMENDRAG 812-82

Der fremstilles hidtil ukendte heterocycliske carboxamider med den
almene formel |

samt tautomerer heraf,
i hvilken grupperne A1 og A2 har byttet plads, og hvor der er en
2,3- i stedet for en 3,4-dobbeltbinding;

hvor R1, R2 og R3 er ens eller forskellige og valgt fra klassen besta-
ende af: hydrogen; lavere alkyl; lavere alkoxy; halogen; NOZ; OH;
OCOR8: NR6 7; og NRGCORB; og hvor R‘l og R2 eller R2 og R3



tilsammen ogsad kan vare i form af en methylendioxygruppe;
hvor R4 er valgt fra klassen bestiende af: lavere alkyl; lavere alken-
yl; lavere alkylen dannende en ring ved quinolinringsystemets car-
bonatom i 8-stillingen; cycloalkyl, enten mono- eller disubstitueret
med substituenter valgt blandt gruppen bestiende af lavere alkyl,
lavere alkoxy, OH og OCORS; og phenyl, enten mono- eller disub-
stitueret med substituenter valgt fra klassen bestiende af lavere
alkyl, lavere alkoxy og halogen, is®r F, Cl og Br; og hvor R5 er
valgt fra klassen bestaende af: en fem- eller seksleddet heterocyclisk
ring indeholdende hpjst to heteroatomer valgt fra klassen bestiende af
S og N, og som enten er mono- eller disubstitueret; med substitu-
enter valgt blandt klassen bestiende af lavere alkyl, lavere alkoxy og
halogen, is@r F og Cl; og gruppen med den almene formel ||
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hvor R9, R10 og R'| er ens eller forskellige, og valgt fra kiassen

bestaende af: hydrogen; lavere alkyl; lavere alkenyl; lavere alkoxy;
lavere alkylthio; halogen; CN; SO,CHy; OH; OCOR®: NROR!,

NR/GQORS; coor'2. ocH,coor'?; CH,COOR'2; CORS; og

-N\(JCHz)m, hvor m er fire eller fem;
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eller R og R tilsammen ogs3 kan veare i form

og hvor R9 og R
af en methylendioxygruppe;

hvor Al er valgt fra klassen bestiende af OR]Z. OCORB, NRGR7 og
NRGCORB, o9 A2 er valgt fra klassen bestiende af O og NRG; hvor
RO og R" er valgt fra klassen bestiende af hydrogen og lavere alkyl;
hvor R” er lavere alkyl; hvor R12 er valgt fra klassen bestiende af
lavere alkyl og M; og hvor M er valgt fra klassen bestaende af
hydrogen og farmaceutisk acceptable uorganiske og organiske kation-
erios 812-82
hvor R er valgt fra klassen bestiende af hydrogen, lavere alkyl,
eventuelt substitueret med en substituent valgt blandt klassen besta-
ende af OH, OR8 og OCOR8 og lavere alkenyl; forudsat at R13 er

valgt fra klassen bestiende af lavere alkyl, eventuelt substitueret



812-82

med en substituent valgt fra klassen bestiende af OH, OR8 og

. OCOR8 og lavere alkeny!, nar Rg, Rm og R11 er valgt fra klassen
bestéende af lavere alkyl, lavere alkenyl og lavere alkoxy, og ad-
ditionssalte med farmaceutisk acceptable uorganiske eller organiske
syrer, ved at

a) en carboxylsyre med den almene formel 111
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hvor R], R2, R3, R4, A1 og A2 har de‘n ovenfor anforte betydning,

eller et reaktivt derivat heraf omsattes med en amin R5R13NH eller et

reaktivt derivat heraf;
(b) et reaktivt derivat af en dicarboxylsyre med den aimene formel 1V
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. hvor Rg, Rm, R.I1 og R13 har den ovenfor anforte betydning, om-
szttes med en amin med den almene formel V
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hvor R], R2, R3 og R4 har den ovenfor anferte betydning;

(c) et derivat af isatinsyreanhydrid med den almene formel VI
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hvor Rl, Rz, R3 og R4 har den ovenfor anferte betydning, omsattes

med en lavere alkylester af en syre med den almene formel Vil
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eller med en nitril med den almene formel VI
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hvor R5 og R'™ har den ovenfor anforte betydning;

(d) en forbindelse med den almene formel IX
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hvor R, R®, RY, R”, R5 og R13 har den ovenfor anforte betydning
og hvori X er halogen, omsazttes med en forbindelse R]H eller et -
reaktivt derivat heraf. '

Disse forbindelser foroger aktiviteten af immunsystemet.
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