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1. Un procedeu pentru prepararea unui compus cu formula:
0 NH;

Q_/

sau a unei saruri a acestuia, cuprinzand etapele de:
i. combinare a dibenzilaminei si a unui compus cu formula:

oA

apoi adaugarea unei baze pentru a produce un compus cu formula:

o

/_\/N

> ii. luarea halogenurii de trimetilsulfuxoniu
in prezenta unei baze si combinarea cu o solutie de compus care rezulta din etapa (i) si incalzirea
peste 40°C pentru a produce un compus cu formula:

2

g

si iii. deprotejarea compusului care rezulta din etapa (ii).

2. Procedeul in conformitate cu revendicarea 1, in care compusul preparat este un compus cu
formula:

(o] NH;

Q/

sau o sare a acestuia.

3. Procedeul in conformitate cu revendicarea 1 sau revendicarea 2, in care halogenura de
trimetilsulfuxoniu este iodura de trimetilsulfuxoniu.

4. Procedeul In conformitate cu oricare dintre revendicarile 1 pana la 3, in care baza din etapa (ii)
este selectata dintre: tert-butoxid de potasiu, ter{-butoxid de litiu, ter{-butoxid de sodiu, terf-amilat
de potasiu, terf-amilat de litiu, terf-amilat de sodiu, hidrura de potasiu litiu, hidrura de sodiu, hidrura
de potasiu, litiu n-butilic in solvent alcoolic, hexametildisilazida de litiu, hexametildisilazida de
sodiu, sau hexametildisilazida de potasiu.

5. Procedeul in conformitate cu revendicarea 4, in care baza este terf-butoxid de potasiu.

6. Procedeul in conformitate cu oricare dintre revendicarile 1 pana la 5, in care solutia din etapa (ii)
cuprinde un solvent selectat dintre: terf-butanol, dimetil sulfoxid, dimetilformamida,
dimetilacetamida, N-metil-2-pirolidona, sau alcool terf-amilic.
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7. Procedeul in conformitate cu revendicarea 6, in care solventul este terf-butanol.

8. Procedeul in conformitate cu oricare dintre revendicarile 1 pana la 7, in care etapa (ii) este
efectuata la o temperatura mai mare de 70°C.

9. Procedeul in conformitate cu oricare dintre revendicarile 1 pana la 8, in care etapa (iii) este
efectuata utilizand un catalizator de paladiu.

10. Procedeul in conformitate cu revendicarea 9, in care catalizatorul de paladiu este paladiu pe
carbon.

11. Procedeul in conformitate cu oricare dintre revendicarile 1 pana la 10, cuprinzand in plus etapa de
combinare a unei baze si a unui compus cu formula:

0
F:©/[LOR
O,N
in care R este H sau o grupare de proteciie acidica, cu o solutie dintr-un compus cu formula:

o) NH,
O

w W
HND)k
OR
O,N

12. Procedeul in conformitate cu revendicarea 11, in care R este H sau alchil Cy.4.

pentru a produce un compus cu formula:

13. Procedeul in conformitate cu revendicarea 11 sau revendicarea 12, cuprinzand in plus etapa de
reducere a gruparii nitro a compusului cu formula:

N
O,N

SN

HN
S

H,N

pentru a produce un compus cu formula:

14. Procedeul in conformitate cu revendicarea 13, cuprinzand in plus etapele de:

a. efectuarea unei reactii de cuplare amidice cu un compus cu formula:
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SN

HN
OR

H2N

F
NC F OH
]
.

pentru a produce un compus cu formula:
o?
R
o sau

si un compus cu formula:

F
NG . HHN
\I

b. efectuarea unei reactii de ciclizare asupra compusului care rezulta din etapa (a) pentru a produce

un compus cu formula:
R
F
NC F N
| 0
L s 5 Y
-
- | OR

> Si optional

0 sare a acestuia;

punerea in reactie pentru a forma o sare acceptabila farmaceutic a acestuia.

15. Procedeul in conformitate cu revendicarea 14, in care R este o grupare de protectie acidica si
procedeul cuprinde in plus etapa de hidrolizare a compusului ester pentru a produce compus

acidic cu formula:
R
F
NC F N
\ 0
\©/\/o N N\®_4
’
| OH
\

si optional punerea in reactie pentru a forma o sare acceptabila farmaceutic a acestuia.

16. Procedeul in conformitate cu revendicarea 14 sau revendicarea 15, in care compusul preparat
este sarea de tert-butilamina a:
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17. Un compus cu formula:

0 sare a acestuia.

18. Compusul in conformitate cu revendicarea 17, care este:

o

‘7

> sau
0 sare a acestuia.

19. Utilizarea compusului conform revendicarii 17 sau 18 in prepararea unui compus cu formula:

> sau
a unei saruri acceptabile farmaceutic a acestuia.



