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REIVINDICACIONES MODIFICADAS
1.- Un procedimiento para preparar un compuesto de férmula:
R1

X1 0 R2
X3 302R3

o una sal, farmacéuticamente aceptable del mismo.

que comprende el paso de hacer reaccionar una amina primaria de
formula (1)

R‘l
RZ

3
HoN SO2R

(1)

o una sal del mismo,

con un ester del acido 2-(bromometil) benzoico de la Formula (11).



en presencia de una base inorganica, en donde:

R es alquilo o arilo; |

cada uno de R' y R? es independientemente hidrégeno, alquilo de 1
a 4 atomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 atomos de carbono, ciano, o cicloalcoxi de
3 a 18 atomos de carbono;

R® es hidroxilo, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, fenilo, bencilo o
NR*R?;

cada uno de X', X%, X* y X* es independientemente hidrégeno, halo,
alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 atomos de carbono, nitro,
ciano, hidroxilo, o -NR*R® o dos cualesquiera de X', X2, X® y X* en atomos de
carbono adyacentes, junto con el anillo de fenileno representado, forma
naftilidieno;

cada uno de R* y R® es independientemente hidrégeno, alquilo de 1
a 8 atomos de carbono, fenilo, o bencilo; o

uno de R*y R® es hidrégeno, y el otro es -COR®, 0 -SO,R®: o

R* y R® tomados juntos son tetrametileno, pentametileno,
hexametileno, o

-CH2CH X CH,CH,- en el que X® es -O-, -S-, 0 -NH-

cada uno de R* y R® es independientemente hidrégeno, alquilo de 1
a 8 atomos de carbono, fenilo, o bencilo; o

uno de R* y R® es hidrogeno y el otro es -COR®, 0 SO,R: o

R* y R® tomados juntos son tetrametileno, pentametileno,
hexametileno, o- CH,CH,X°CH,CH,- en el que X%es -O-, -S-, 0 -NH-y

cada uno de R® y R® es independientemente hidrégeno, alquilo de 1
a 8 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 8 atomos de carbono, o fenilo.

2.- El proceso de la reivindicacion 1, donde la base inorganica es un
hidroxido de metal, un carbonato de metal, un carbonato de metal de hidrégeno,
un hidruro metalico, o una combinacién de los mismos.

3.- El proceso de la reivindicacion 2, en el que el hidréoxido de metal
es el hidréxido de potasio o hidroxido de sodio.

4.- El proceso de la reivindicacion 2, en el que el carbonato de metal
es el carbonato de potasio o carbonato de sodio.

5.- El proceso de la reivindicacion 2, en donde el hidrogeno

carbonato de metal es hidrégeno carbonato de potasio o carbonato acido de sodio.



6.- El proceso de la reivindicacion 1, caracterizado porque el
disolvente en el que la reaccion que se produce entre (Il) y (Ill) es
acetonitrilo.

7.- El proceso de la reivindicacion 6, en el que la temperatura de

reaccion es el punto de ebullicion de acetonitrilo.
8.- El proceso de la reivindicacion 1, en donde la relacién molar de
Formula (lll) a la Férmula (Il) es de aproximadamente 1:0.8 a aproximadamente
1:1.3.

9.- El proceso de la reivindicacion 1, caracterizado porque se utiliza
un (S)-isdbmero enantioméricamente puro de la Formula (1.

10.- El proceso de la reivindicacion 1, caracterizado porque se utiliza
un (R)-isémero enantioméricamente puro de la Férmula (11).

11.- El proceso de la reivindicacion 1, en donde X' es nitro.

12.- El proceso de la reivindicacion 11, que comprende ademas el
paso de reducir a nitro usando un agente reductor para obtener un compuesto 7-

aminoisoindolin-1-ona de la siguiente Formula (VII):

R1

N2 o R2

X3 SO,R3

x4 (VID).

13.- El proceso de la reivindicacion 12, en donde el agente reductor
es Pd/C e hidrégeno.

14.- El proceso de la reivindicacion 12, que comprende ademas el
paso de hacer reaccionar Férmula (VII) con un haluro de acilo (RG—C(O)-haIégeno)

para obtener un compuesto de amida de la siguiente Formula (VIlI):

X A
x2
N
X3 SO.R?

x4 (VIID).



15.- El proceso de la reivindicacién 14, en el que se utiliza un (S)-
isomero enantioméricamente puro de la Formula (VII).

16.- El proceso de la reivindicacion 14, en el que se utiliza un (R)-
isémero enantioméricamente puro de la Féormula (VII).

17.- El proceso de cualquiera de las reivindicaciones 11, 12 y 14-16,
en donde X?-X* son todos hidrégeno, R' es metoxi, R? es etoxi, y R® es metilo.



