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RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO POR FIJACION EN LISTA NO. 184

DEL 18 DE ABRIL DE 2012, OFicIO NO. 06015 (EXAMEN DE FONDO)

ALVARO CORREA ORDONEZ, mayor de edad y vecino de Bogota D.C., identificado tal como
aparece al pie de mi firma, en mi caracter de apoderado de la sociedad en referencia, doy

respuesta al auto emanado por ese Despacho dentro del término de prorroga solicitado en mi

memorial 07-116466-00004-0000 el 12 de julio de 2012:

[ Claridad de la solicitud

Con el fin de atender a las observaciones del examinador y de conformidad con el articulo
34 de la Decisién 486, me permito presentar un nuevo pliego reivindicatorio como sustituto
del anteriormente presentado el cual comprende 20 reivindicaciones. Las modificaciones

efectuadas estan totalmente sustentadas en la memoria descriptiva originalmente presentada.
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Con relacién a la observacion de su Despacho en cuanto a. que la reivindicaciéon 1 no es

clara pues no se especifica las bases empleadas, me permito aclarar lo siguiente:

Como podra observar el examinador la reivindicacion 1 se limit6 por la estructura quimica
(donde "R es "ciclopropilo™ no por la base particular que es seleccionada. El término base
se conoce en el arte y la persona medianamente experta en la técnica entendera cual es el

significado de éste término.

Asi mismo, su Despacho establece que la reivindicacién 1 no es concisa porque R' se define

con la expresion "fraccion de.carbono", y recomienda mencionar el nimero de carbonos

Con relacién a esta observacién informamos a su Despacho que este término se corrigio en
la reivindicacion 1. La definicion de R es "ciclopropilo". Este término también aparecia en
la reivindicacién 21 y dicha reivindicacién también fue modificada R' se limité a

"ciclopropilo" y R* se limit6 con la definicion de la modalidad A9.

El examinador afirma que las expresiones "una primera porcion de agua”, "una segunda
porcion de agua”, de la etapa c) de la reivindicacion 1, no establecen las cantidades de agua
que se deben emplear y que la expresion "cantidad suficiente”" tampoco especifica la

cantidad de base que se emplea.

Con relacién a esta observacion informamos a su Despacho que las anteriores expresiones
son un lenguaje adecuado en Ia redaccion de reivindicaciones de patentes. Esta forma de
redaccion describe adecuadamente la cantidad de agu;cl apropiada para el método de la
reivindicacion 1, de ésta forma sera claro para una persona medianamente experta en la
materia o (para una parte infractora) la cantidad de agua necesaria en el método. Ademas, el
examinador debe notar que la reivindicacion esta limitada a un unico solvente (es decir,
agua) lo que es opuesto al gran nimero de solventes organicos disponibles para la persona
experta. El limitar el agua que se va a utilizar a una cantidad especifica haria que se limite
excesivamente las reivindicaciones y no le daria al solicitante suficiente proteccién con
respecto a un infractor. Adicionalmente, el examinador podra notar que ahora las

reivindicaciones se limitaron significativamente por el alcance quimico de la reivindicacion
1.
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El examinador afirma también que la expresion "para producir una primera solucion
resultante que tiene un pH...", corresponde a un resultado a alcanzar que no caracteriza al
método, y que por el contrario para llegar a este resultado se deben establecer las

condiciones especificas y cantidades de los compuestos reactivos.

Para atender a esta observacion, mi representada aclara a su Despacho que no es necesario
agregar la cantidad agregada ya que no se esta limitando el compuesto de la formula 1.

Agregar una cantidad especifica de este reactivo dependera de muchos factores tales como,
concentracion, molaridad y sustitucion; caracterizar la cantidad necesaria para alcanzar un
resultado especifico es la mejor y més apropiada manera para caracterizar éste aspecto del
método. Adicionalmente, el examinador podra notar que ahora las reivindicaciones se

limitaron significativamente por el alcance quimico de la reivindicacion 1.

Por otro Iado, el examinador afirma que las reivindicaciones 1, 14, 15, 17 no son concisas
puesto que se mencionan los términos "base", "acido", "agente de cloracién", "agente de
desplazamiento de clomrb", "agente de transferencia", pero estos términos abarcan muchos
compuestos, ademds no deben definirse solo en términos de su funcion sino por su nombre
comtn o [UPAC.

Con el fin de atender a esta observacion, mi representada aclara que el término "base" es
conocido por Ia persona medianamente experta en la técnica. Adicionalmente, las bases

apropiadas para el proceso se describen en la pagina 27 lineas 8 a 10.

Con relacion al término "acido", mi presentada aclara que éste término se utiliza ademas
para definir un compuesto de formula 3 (es decir, un compuesto de Formula 3 o una sal de
acido del mismo) en la reivindicacion 1. Con respecto al término "acido" utilizado en la
etapa 3, mi representa hace notar a su Despacho que este término es conocido por la persona
medianamente experta en la materia quién no tendria ninguna dificultad en determinar el
significado en la reivindicacion. Adicionalmente, los 4cidos apropiados para este proceso se

describen en la pagina 32, lineas Sa 7.

Con relacién al término "agente de cloracion”, mi representada argumenta que ejemplos de

estos agentes se pueden encontrar en la pagina 34 lineas 2 a 5, asi como su definicion y que
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éste término es conocido por la persona medianamente experta en la técnica.

Con respecto al término "agente de transferencia" utilizado en referencia a R* , éste término
esta definido en la pagina 43 lineas 3 a 6 de la memoria descriptiva tal como fue presentada.
Por lo tanto, el agente de transferencia R* es un compuesto quimico capaz de formar el
éster correspondiente CO,R* de un grupo del 4cido carboxilico (CO,H) o un anién de 4cido
derivado de carboxilato (CO,’). El método de la reivindicacién 19 corregida incluye por lo
tanto, la etapa adicional de formar y el éster del acido de la Formula 7 en la reivindicacién
17 modificada, dicha etapa utiliza un agente de transferencia R* . Este tipo de quimica seria
familiar para la pelisona medianamente experta en la materia, quién no tendria dificultad en
determinar el significado de la reivindicacion. Incluir una limitacién adicional se considera
que es una limitacién excesiva ya que hay miultiples metodologias de reaccién que

posiblemente podrian utilizarse para formar el éster CO,R.

Mi representada hace notar a su Despacho que las reivindicaciones se presentan
significativamente limitadas por el alcance quimico encontrado en la reivindicacion 1.
Mencionar definiciones especificas para los términos arriba citados es limitar excesivamente

la proteccion del alcance de la invencion.

Por otro lado, informamos a su Despacho que la expresion "opcionalmente” cuando se

refiere a una fraccion de carbdn ha sido cancelada.
El término "aproximadamente"” se ha cancelado.

Con las modificaciones y argumentos arriba enunciados es claro que el nuevo pliego
reivindicatorio cumple a cabalidad con el requisito de claridad establecido en el articulo 30

de la Decisién 486.

2. Nivel inventivo

El nivel inventivo de una solicitud se encuentra definido en el Articulo 18 de la Decision
486 y se establece cuando “si para una persona del oficio normalmente versada en la

materia técnica correspondiente, esa invencion no hubiese resultado obvia ni se hubiese
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derivado de manera evidente del estado de la técnica™.

Contrario a lo que plantea el Examinador, el documento del arte previo citado no afecta el
nivel inventivo de la presente solicitud por cuanto no es posible derivar la presente

invencion a partir de las enseiianzas presentadas en los documentos D1 y D2.

En primer lugar, se presenta un nuevo pliego reivindicatorio con las limitaciones de la
reivindicacién 2 incorporadas en la nueva reivindicacion 1. Asi como otras modificaciones

explicadas anteriormente.

Con relacion a D2 mi representada argumenta que dicho documento revela la preparacion
de un compuesto de la presente formula 1 cuando R' es hidrégeno. Por favor nétese que R'
se limité solamente a ciclopropilo en la solicitud en estudio. Esta limitacién se encuentra
totalmente sustentada en la reivindicacion 4 originalmente presentada. El examinador
también podra notar que las reivindicaciones 2,3 y 4 han sido canceladas. Por lo tanto, dicho

documento no puede afectar de ninguna manera el nivel inventivo de la solicitud en estudio.

Con relacion a D1 mi representada argumenta lo siguiente:

D1 afirma (en la pagina 2763; preparacion del compuesto XX VIII, método B): "Para 1L de
agua que contiene 20 gr de hidréxido de sodio se agregé 110 g de la sal sodica de
dietiloxalacetato y 52 g de acetato de formamidina”. Esta referencia no ensefia ni sugiere la
importancia de la primera hidrolizacion del oxalacetato de dietilo antes de ponerlo en
contacto con la amidina o sal de la misma. Esta referencia no ensefia ni sugiere la

importancia de controlar el pH durante el contacto con la amidina o la sal de la misma.

Mi representada sorprendentemente ha encontrado beneficio de la hidrolizacion del
oxalacetato de dietilo antes de ponerlo en contacto con la amidina o la sal de la misma, y
también controlar el pH durante el contacto posterior con la amidina o la sal de misma. El
presente proceso proporciona el producto con un rendimiento y pureza superior, por lo

tanto, se elimina la necesidad de etapas de purificacion adicional como se revela en D1.

D1 revela la mezcla de todos los reactivos en cantidades equimo]ares‘ aproximadas en agua
para permitir que el proceso proceda con el rendimiento final de 63% cuando R' es H. Por

el contrario, en el presente método el oxalacetato de dietilo se somete en primer lugar, a una

5
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mono-hidrélisis selectiva para proporcionar la sal disédica de Formula 2b . Pocas
reacciones laterales ocurren durante la reaccion posterior con la amidina si el medio de

reaccion no contiene cantidades sustanciales del material de partida oxalacetato de dietilo.

El método descrito en el documento D1 no enseiia ni sugiere el control del pH en la mezcla
de reaccion durante el contacto con la amidina o la sal de la misma. Sin embargo, el
solicitante encontré que al controlar el pH entre 9 y 12 (por ejemplo, mediante la adicion de
hidréxido de sodio) tal como se discuti6 en la pagina 30 de la descripcién de la presente
solicitud, se hace necesario para alcanzar rendimientos mayores al 80% en el presente

método reclamado.

Por ultimo, D1 describe tres pasos adicionales para aislar el producto: refrigeracion del
filtrado, recoger una segunda produccién, y una re-cristalizacion final para aislar el
compuesto de la formula 1 (donde R' is H). Sin embargo, en el presente proceso, solamente

una simple filtracidn es necesaria para aislar el producto deseado.

3. Resultados comparativos:

Mi representada proporciona datos comparativos con respecto al proceso revelado en el
documento D1. Teniendo en cuenta que las actuales reivindicaciones ya no contemplan la
definicién de R' como H, se tiene como apropiado efectuar una comparacion involucrando

R' como ciclopropilo (es decir, con la definicién de R' que se presenta ahora limitada).

El procedimiento de abajo se utilizé para preparar el compuesto de la Formula 1 donde R' es

ciclopropilo y se utilizé condiciones de reaccion similares a las ensefiadas por el documento
D1.

Se equip6 un matraz de multicuellos de 1-L con una barra de agitacion, sonda del medidor
del pH y un termémetro, y luego se cargd con agua (400 ml) y NaOH (96% de contenido,
8.27 g, 0.198 mol). El oxalacetado de dietilo, sal sédica (100% de contenido), 44.13g, 0.201
mol) y hidrocloruro de ciclopropilamidina (33.84% de solucién acuosa, 71.26 g, 0.200 mol)
fueron juntos agregados a la solucién de hidréxido de sodio acuosa a temperatura ambiente

(~20°C). Después de 10 minutos, se midi6 el pH de la mezcla de reaccion que sea 11.52.
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La mezcla de la reaccién se agité a temperatura ambiente por 12 horas. El pH fue luego
medido para ser 8.89. El dcido clorhidrico (37% acuoso) se agregd por una hora hasta
ajustar el pH a 2. Los sélidos precipitados se recogieron por - filtracion. El filtrado se
refrigeré toda la noche, y se recogié una segunda produccién. Los sélidos combinados
fueron recristalizados del agua (135 g) por calentamiento a 40°C por 1 hora, enfriar a 5-
10°C y recoger el solido cristalino por filtracion. El solido se secé en un horno al vacio a
una peso constante (23.2 g, 96.5% de contenido por HPLC, 47.3% de rendimiento del

producto deseado.

Los resultados muestran que aunque el proceso revelado en D1 puede ser utilizado para
preparar el compuesto de Formula 1 donde R' es un grupo carboxilico tal como el
ciclopropilo, el presente método proporciona rendimientos mucho mejores (por ejemplo,
85% de rendimiento en la etapa B de la pagina 52 de la solicitud en estudio en comparacion

al rendimiento del 47% del procedimiento basado en la revelacion de D1.

En cuanto a que las reivindicaciones 14 a 17 carecen de nivel inventivo, hacemos notar a su
Despacho que el capl'tillo reivindicatorio se ha modificado de tal forma que ahora las
reivindicaciones requieren la limitacién de "preparar el compuesto de Formula 1 por el
método de la reivindicacion 1". En consecuencia, como la reivindicacidon 1 es nueva e

inventiva, las reivindicaciones dependientes de igual manera son nuevas e inventivas.

Vale la pena citar lo establecido por el Manual Andino para el Examen de solicitudes de

patentes de Invencion', en cuanto al requisito de nivel inventivo (Por favor, ver pagina 82):

Informacion complementaria y ejemplos comparativos

“Ante una objecién por falta de nivel inventivo, el solicitante puede aportar
pruebas para apoyar ese nivel en forma de argumentos o documentos, por ejemplo, para
demostrar que habia un prejuicio técnico que llevaba a la persona versada en la materia en
sentido contraﬁ'o a la invencion, o bien, mediante ensayos especialmente comparativos
para demostrar la presencia de un efecto técnico o ventaja de la invencion, respecto del

estado de la técnica mds cercano”. La negrilla es mia.

' Manual para el examen de solicitudes de patentes de invencién en las Oficinas de Propiedad
Industrial de los paises de la Comunidad Andina, OMPI, 2004.
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De los resultados de los datos comparativos entre la presente invencién y D1 es claro que el
método de la solicitud en estudio proporciona un rendimiento del 85% en la etapa B, por
favor ver la pagina 52 de la solicitud en estudio en comparacion al rendimiento del 47% del
procedimiento basado en la revelacion de D1. Esto claramente es un indicio de nivel

inventivo.

Con fundamento en el articulo 45 de la Decision 486 solicitamos respetuosamente a su
Despacho que si encuentra que se debe efectuar alguna modificacion o limitacién se le de la
oportunidad a mi representada mediante un segundo articulo 45. Sin embargo, se considera
que con las modiﬁcac‘iones efectuadas y argumentos presentados la solicitud en estudio no
solamente es novedosa como lo ha reconocido su Despacho sino que también presenta

altura inventiva.

En este orden de ideas, tenemos que la invencidn propuesta por el solicitante si cumple con
los requisitos de patentabilidad y de esta manera es susceptible de ostentar el titulo de

patente de invencion.

4, = Solicitudes concedidas en otros paises para esta misma invencién.

A manera informativa, pongo en conocimiento del Examinador que las patente EP1877384
equivalente a la presente solicitud colombiana ha sido otorgada. Aun cuando entiendo que
estas decisiones de ninguna manera obligan al Despacho para decidir de igual forma,
considero que por tratarse de una pregunta factica la determinacion de la existencia de
novedad, nivel inventivo y aplicaciéon industrial, las decisiones de otras oficinas de patentes
constituyen un antecedente persuasivo en la materia. Se adjunta caratula y reivindicaciones
de la patente europea. Se hace notar a su Despacho que los documentos D1 y D2 fueron
considerados por el examinador de la oficina europea durante el tramite. Sin embargo,
después de estudiar las limitaciones en las réivindicaciones, datos comparativos y
argumentos que ahora se presentan en la solicitud Colombiana, la oficina de patentes
europea otorgé la invencion equivalente a la solicitud Colombiana. Se hace también notar a

su Despacho que las reivindicaciones que ahora se presentan corresponden a las otorgadas
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por Ia Oficina de Patentes en Europa. Sin embargo, las reivindicaciones para la solicitud

Colombiana presentan definiciones mas limitadas para R' y R*.
En virtud de lo anterior, solicito que se acepten las razones. expuestas en el presente
documento y en consecuencia,. se otorgue el privilegio de patente de invencion para el

invento que se tramita en este expediente.

Atentamente,

ALLVARO CORREA ORDONEZ
C[C.N0.79.143.366 de Usaquén
P.20.281

Anexos: - - Capitulo reivindicatorio modificado que comprende 20 reivindicaciones.
- Copia de la caratula.de la Patente Europea 1 877384 y de las
reivindicaciones. -
-Recibo por reivindicaciones adicionales

‘
BM_ALMGT/BOGDMS-#1185726-V1-P2007_000259-0720.DOC



REIVINDICACIONES

1. Un método para preparar un compuesto de la Férmula 1,

caracterizado porque R' es ciclopropilo; que comprende los pasos
de:

(1) poner en contacto una mezcla que comprende (a) un compuesto
de la Férmula 2a |

R20,C
N co,Rs

OM
2a

en donde M es metal 4alcali y R?®> y R® son independientemente
aiquilo C1-C4, (b) un alcanol Ci-C4, y (c) una primera porcidn de
agua, con una solucidén que comprende una primera base y una
segunda porcién de agua, la base se encuentra en una cantidad
suficiente para producir una primera solucién resultante que
tiene un pH que se encuentra en el intervalo de 10 hasta 14, la

primera solucidén resultante comprende un compuesto de la Férmula

MO,C. .
’ M

2b

2b,

O



en donde M y R® son de acuerdo a lo definido anteriormente para
la férmula 2a;

(2) poner en contacto la primera solucién resultante que
comprende el compuesto de la férmula 2b con un compuesto de la
Férmula 3 o una sal &cida del mismo» o con una solucidén que

comprende un compuesto de la Férmula 3 o una sal acida del mismo,

RI AEs i)
3

en donde R! es de acuerdo a lo definido anteriormente para la
Férmula 1, y una segunda base en una cantidad suficiente para
producir una segunda solucidén resultante que tiene un pH que se
encuéntra en el intervalo de 9 hasta 12, la segunda solucidn
resultante comprende una sal del compuesto de la Férmula 1; vy

(3) agregar un &acido a la segunda solucidén resultante que
comprende la sal del compuesto‘de la Férmula 1 para formar el
compﬁesto de la Férmula 1.

2. E1 vmétodo de conformidad con 1la reivindicacién 1,
caracterizado porque la primera base agregada en el paso (1) es
un hidréxido de metal alcalino.

3.- El método de conformidad con la reivindicacién 2,
caracterizado porque el hidréxido de metal alcalino es hidréxido
de sodio o hidréxido de potasio.

4. E1 método de conformidad con 1la reivindicacién 1,

caracterizado porque el pH de la primera solucidén resultante en

I



el paso (1) estd en un intervalo de 11 hasta 13.

5. El método de conformidad con la reivindicacién 1,
caracterizado porque la proporcién molar del compuesto de la
Férmula 3 o una sal &cida del mismo con respecto al compuesto de
la Férmula 2a estd en un intervalo de 0.7 hasta 0.9.

6. El1 método de conformidad con la reivindiéacién 1,
caracterizado porque la segunda base agregada en el paso (2) es
un hidrodoxido de metal alcalino.

7. E1 método de conformidad con la reivindicacién 6,
caracterizado porque el hidréxido de metalvalcalino es hidréxido
de sodio o hidréxido de potasio.

8. El método de conformidad con la reivindicacidén 1,
" caracterizado porque el pH de la segunda solucidén resultante en
el paso (2) ésté en el intervalo de 10.5 hasta 11.5.

9. E1 método de conformidad con la reivindicacidén 1,
caracterizado porque el a&cido agregado en el paso (3) es un acido
mineral.

10. El1 método de conformidad con 1la reivindicacidén 9,
caracterizado porque .el ‘acido es acido sulfirico o é&cido

clorhidrico.

11. Un método para preparar un compuesto de la féfmula 4

N cl
R! CO,H

4



en donde R' es ciclopropilo, con el uso de un compuesto de la

férmula 1#

g

R °N CO,H
1
caracterizado porque se prepara el compuesto de la férmula 1 por

el método de la reivindicacidén 1.

12. E1l método de la reivindicacidén 11, que comprende poner
en contacto el compuesto de la Férmula 1 con un agente de

cloracién.

13. Un método para preparar un compuesto de la férmula 6

1
N7 | c

A

RY N7 “comM

en donde R! es ciclopropilo, con el uso de un compuesto de la

férmula 1,




caracterizado porque se prepara el compuesto de la fédrmula 1 por

el método de la reivindicacidn 1.

14. E1 método de 1la reivindicacién 13 que comprende el
método de la reivindicacidén 12 y un paso adicional de poner en
contacto el compuesto de la Foérmula 4 con un agente de

desplazamiento de cloruro.

15. Un método para preparar un compuesto de la férmula 7

NH,
NN
J\l

R N7 Sco,H
7

en donde R! es ciclopropilo, con el uso de un compdesto de la

férmula 1,

caracterizado porque se prepara el compuesto de la férmula 1 por

el método de la reivindicacién 1.

16. El1 método de conformidad con la reivindicacidén 15, el
cual comprende el método de la reivindicacidén 14 y un paso

adicional de poner en contacto el compuesto de la Férmula 6 con

4



amonio.

17. Un método para preparar un compueéto de la fdérmula 8
NH,
N7 Ci

U

R N7 Tco,rt
8

en donde R! es ciclopropilo, y R? es alquilo C;-Cyg, alcoxialquilo
C2-Ci4, hidroxialquilo C3-Cis4 o bencilo; con el uso de un compuesto

de la férmula 1,

HN
g
R! COH

‘ 1
caracterizado porque se prepara el compuesto de la férmula 1 por

el método de la reivindicacidn 1.

18. El método de la reivindicacién 17 que comprende el método
de la reivindicacidén 16; y un paso adicional de poner en contacto

el compuesto de la férmula .7 con un agente de transferencia R®.

19. El método de conformidad con la reivindicacién 17 o la
reivindicacién 18, ' caracterizado porque R? es alquilo .C;1-Cg,

alchialquilo C,—-Cgs.

20. El1 método de conformidad con la reivindicacién 19,

caracterizado porque R? es alquilo. C1-Cy.
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EP 1877 384 B1
Claims

1. A method for preparing a compound of Formula 1,

g
R! \N cbzn
1

wherein R1 is optionally substituted cyclopropy! or optionally substituted phenyl, comprising the steps of:

(1) contacting a mixture comprising (a) a bompound of Formula 2a

R20,C -
N Sco,R!?

oM
23

wherein M is alkali metal and R2? and R3 are independently C4-C, alkyl, (b) a C4-C,4 alkanol, and (c) a first portion
of water, with a solution comprising a first base and a second portion of water, said base being in an amount
sufficient to create a first resultant solution having a pH ranging from 10 to 14, said first resultant solution

comprising a compound of Formula 2b,
MO,C _
\(\cozlv
OM

2b

wherein M and R3 are defined as above for Formula 2a;
(2) contacting the first resultant solution comprising the compound of Formula 2b with a compound of Formula
3 or an acid salt thereof or with a solution comprising a compound of Formula 3 or an acid salt thereof,

NH

A

R TNH,
3

wherein R is defined as above for Formula 1, and a second base in an amount sufficient to create a second
resultant solution having a pH ranging from 9 to 12, said second resultant solution comprising a salt of the
compound of Formula 1; and
(3) adding an acid to the second resultant solution comprising the salt of the compound of Formula 1 to form
the compound of Formula 1.
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EP 1 877 384 B1
2. The method of Claim 1 \/;/herein R1 is optionally substituted cyclopropyl.
3. The method of Claim 1 wherein the first base added in step (1) is an alkali metal hydroxide.
4. The method of Claim 3 wherein the alkali metal hydroxide is sodium hydroxide or potassium hydroxide.
5. The method of Claim 1 wherein the pH of the first resultant solution in step (1) is in a range of 11 to 13.

6. The method of Claim 1 wherein the molar ratio of the compound of Formula 3 or an acid salt thereof to the compound
of Formula 2a is in a range of 0.7 to 0.9,

7. The method of Claim 1 wherein the second base added in step (2) is an alkali metal hydroxide.

8. The method of Claim 7 wherein the alkali metal hydroxide is sodium hydroxide or potassium hydroxide.

9. The method of Claim 1 wherein the pH of the second resultant solution in step (2) is in a range of 10.5 to 11.5.
10. The method of Claim 1 wherein the acid added in step (3) is a mineral acid. |
11. The method of Claim 10 wherein the acid is sulfuric acid or hydrochloric acid.

12. A method for preparing a compound of Formula 4

Cl

RY °N CO,H

wherein R1 is optionally substituted cyclopropyl or optionally substituted phenyl, using a compound of Formula 1,
6]
HN ‘
/k\
R "N “CO,H
1

characterized by:
preparing the compound of Formula 1 by the method of Claim 1.
13. The method of claim 12 comprising contacting the compound of Formula 1 with a chlorinating agent.

14. A method for preparing a compound of Formula 6
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EP 1 877 384 B1

R "N” TCO;H

wherein R is optionally substituted cyclopropyl or optionally substituted phenyl using a compound of Formuta 1

characterized by:
preparing the compound of Formula 1 by the method of Claim 1.

15. The method of claim 14 comprising the method of Claim 13 and a further step comprising contacting the compound
of Formula 4 with a chloride displacement agent.

16. A method for preparing a compound of Formula 7

NH,

A~

|
R’)%N CO,H
7

wherein R1 is optionally substituted cyclopropy! or optionally substituted phenyl, using a compound of Formula 1

characterized by:

preparing the compound of Formula 1 by the method of Claim 1.
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17. The method of claim 16 comprising the method of Claim 15 and a further step comprising contacting the compound
of Formula 6 with ammonia.

18. A method for preparing a compound of Formula 8

R "N TCOR*

wherein R1 is optionally substituted cyclopropyl or optionally substituted phenyl and R4 is an optionally substituted
carbon moiety;
using a compound of Formula 1

RI” N7 “co,H

characterized by:
preparing the compound of Formula 1 by the method of Claim 1.

19. The method of Claim 18 comprising the methed of Claim 17 and an additional step of contacting the compound of
Formula 7 with an R? transfer agent. :

20. The method of Claim 18 or Claim 18 wherein R4 is C4-Cy4 alkyl, C,-C44 alkoxyalkyl, C,-C4, hydroxyalkyl or benzyl.
21. The method of Claim 20 wherein R is C4-Cg alkyl or C,-Cg alkoxyalkyl.
22. The method of Claim 21 wherein R* is C4-C, alkyl.

23. The method of any one of Claims 1 to 22 wherein R' is cyclopropyl.

Patentanspriiche

1. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung mit der Formel 1,
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