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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
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Re: P1.-ABBOTT LABORATORIES.-Solicitud de Patente de Invencién en’
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1. Me refiero a mi memorial del 16 de Octubre de 2008.

2. Por medio del presente memorial y debidamente autorizado por m
representado, me permito manifestar que es deseo del solicitante presentar enﬁ:"--_‘ .
forma voluntaria un nuevo capitulo reivindicatorio que reemplaza al originalmente

presentado y en el que se han realizado los siguientes cambios:

(@) Se elimind el término “aproximadamente” de las reivindicaciones 8, 12,
14, 16, 17, 18, 21, 25, 27 y 29 las cuales se leen ahora como sigue,

respectivamente:

"8. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde
Y es bromo;
el catalizador de paladio del pasoc (a) es Pd,(DBA);;
el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmésfera de nitrégeno;
el ligando basado en fosfina es Xantphos;
la base del paso (a) es carbonato de cesio;
la mezcla se calienta a reflujo durante 5 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 ©C, luego se filtra;
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los filtrados se reducen en voiumen bajo presidn reducida;

a los filtrados se agrega heptano;

el precipitado formado se filtra para dar la composicidon que consiste en el
compuesto de férmula (IVa), el compuesto de formula (IVb) o la mezcla de los
mismos; y |

se trata la composicion gue consiste en el compuesto de férmula (IVa), el
compuesto de formula (IVb) o la mezcla de los mismos, con hidréxido de paladio
20% vy acido formico en tetrahidrofurano hasta una temperatura de 60 °C durante
3 horas, luego se filtra y se concentra bajo presidén reducida para dar el
compuesto de formula (I).
12. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde

Y es cloro;

el catalizador de paladio es acetato de paladio;

el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmaosfera de nitrégeno; -

el ligando basado en fosfina, es 2-di-t-butilfosfino-1-1"-binaftilo;

la base del paso (a) es fosfato de potasio;

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 -20 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 °C, luego se filtra;

los filtrados se reducen en volumen bajo presion reducida;

a los filtrados se agrega heptano;

&
el precipitado formado se filtra para dar la composicion que consisteﬁ.}:e

BSEY
compuesto de férmula (IVa), el compuesto de férmula (IVb) o la mezcla g&s

mismos; y luego

se trata la composicidon que consiste en el compuesto de férmula (IVa), el
_compuesto de férmula (IVb) o la mezcla de los mismos, con hidroxido de paladio
20% y acido formico en tetrahidrofurano a 60 °C durante 3 horas, luego se filtra
y se concentra bajo presion reducida para dar el compuesto de férmula (I).
14. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 13, en donde

el paso (a) comprende tratar meta-bromofluorobenceno con
diisopropilamida de litio en THF entre =70 °C y -75 °C durante 1 hora.
16. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 15, en donde

el paso (c) comprende la adicién de hidrazina a una solucion del compuesto
de féormula (VI) en DMSO mientras se mantiene la temperatura interna por debajo
de 35 9C, seguida por el calentamiento de la mezcla a entre 70 °C y 75 ©C
durante 18 hasta 24 horas después de lo cual la temperatura interna se enfria
hasta 25 ©C, seguido por la dilucion de la mezcla con agua seguida por heptanos

mientras se mantiene la temperatura interna por debajo de 40 °C; seguida por la
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agitacion de la mezcla durante 1 hora, seguida por la filtracion para dar el
compuesto de formula (VII), en donde R; es hidrogeno.
17. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 16, en donde
las condiciones del paso (d) comprenden ademas calentar y agitar la mezcla

del compuesto de formula (VII), en donde R, es hidrégeno, y bromuro de bencilo
en N,N-dimetilformamida hasta una temperatura de 40 °C hasta 120 °C durante
un periodo de entre 4 horas y 30 horas para dar la composicidon que consiste en
el compuesto de formula (IIa), el compuesto de formula (IIb) o una mezcla de los
mismaos,

Y H

Y H

A\ N
©\/§ \)*N' ©

(Ila1)© (Iiby)

18. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 17, en donde
las condiciones del paso (d) comprenden ademas calentar y agitar la mezcla

del compuesto de formula (VII) y bromuro de bencilo en N,N-dimetilformami

hasta una temperatura de 105 °C hasta 115 °C durante un periodo entre

horas hasta 24 horas, para dar el compuesto de férmula (IIa,),

21. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 17, en dende

las condiciones del paso (d) comprenden ademas calentar y agitar la
mezcla del co‘mpuesto de formula (VI) y bromuro de bencilo en N,N-
dimetilformamida hasta una temperatura de 50 °C hasta 60 °C durante un periodo

entre 20 horas hasta 24 horas para dar el compuesto de férmula (IIb,)

(Iby)

25. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 24, en donde
la base es diisopropiletilamina; la mezcla se calienta a reflujo durante un
periodo de entre 12 horas hasta 18 horas, después de lo cual la mezcla se enfria

a 25 °C, se diluye con agua y se filtra para dar el compuesto de formula (III).
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27. Un proceso de acuerdo con la reivindicacién 26, en donde

el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmoésfera de nitrégeno;

la base del paso (a) es carbonato de cesio; |

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 °C y luego se filtra;

los filtrados se reducen en volumen bajo presion reducida;

al filtrado se agrega heptano;

el precipitado se filtra para dar el compuesto de féormula (XIIa), el
compuesto de formula (XIIb) o la mezcla de los mismos;

se trata el precipitado filtrado para dar el compuesto de formula (XIla), el
compuesto de férmula (XIIb) o la mezcla de los mismos, con hidroxido de paladio
20% vy acido formico en tetrahidrofurano a 60 °C durante 3 horas, luego se filtra
y se concentra bajo presion reducida para dar el compuesto de férmula (IX).
29. El proceso de acuerdec con la reivindicacién 28, en donde

el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmdsfera de nitrégenc;

la base del paso (a) es fosfato de potasio;

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 - 20 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 ©C luego se filtra;

los filtrados se reducen en volumen bajo presion reducida;

al filtrado se agrega heptano;

el precipitado se filtra para dar el compuesto de férmula (XIIc), - Gl
compuesto de férmula (XIId) o la mezcla de los mismos;

se trata el compuesto de formula (XIIa), el compuesto de férmula (XIIb)
la mezcla de los mismos, con hidréxido de paladio 20% y acido férmico en
tetrahidrofurano a 60 °C durante 3 horas, luego se filtra y se concentra bajo

presion reducida para dar el compuesto de formula (IX).” y

(b) Se eliminaron las reivindicaciones 31 a 44 del capitulo reivindicatorio

original, quedando asi un total final de 30 nuevas reivindicaciones.

Sobre este particular, finalmente me permito manifestar que las
modificaciones realizadas al capitulo reivindicatorio en mencién no amplian de
manera alguna el alcance de la invenciéon tal como fue originalmente
presentada y que el nuevo capitulo modificado es el que debe ser tenido en

cuenta en el tramite de Fase Nacional.
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3. Anexo me permito presentar:

(@) Formulario unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo nimero 08-62,915 expedido por la Superintendencia de Industria
y Comercio, que acredita el pago de las modificaciones mencionadas; y

(c) Copia del nuevo capitulo reivindicatorio que comprende treinta (30)
reivindicaciones y que reemplaza al documento originalmente presentaa
con mi solicitud de patente radicada el 7 de Octubre de 2008, en el cua

se han realizado las modificaciones expuestas anteriormente,

4, Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de confoermidad

CODEX JURIS CIVILIS

Senor Superintendente,

m,d/u\\

CIA LLOREDA RICAURTE
T.P.53.215

NOTARIA SEXTA DE BOGOTA

RECONOCIMIENTO Y PRE%HﬁIBVfﬁB%NAL

Begots, D.C.
Ante mi AMPARO QUIHTERO ARTL YD,

NDTARIA SEXTADEL CIRCULO.DE

ve sparece(n)

en ol presente documenta as{aon} tu(s) suya(s)y
que el contenido del mismo es cierto.
En’‘constancia se firma esta diligencia.

A e L -

ol A e

€.C. No. 39.690.713 de Usaquén
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- Espacio reservado para el adhesivo de radicacion
Industria y Comercio _
SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10
, , ‘ — —
® - o ' SOLICITUD DE: i e
E]:'C.cirréccién de Errdr Material.” E} Modlf cacm’)n a una SoI|C|tud .
© .. |MNombr ABSOTT LABORATORIES I - .
NS . IDENTIFICACION
SOLICITANTE Direccion: 100 Abbott Park Road, Abbott Park, I+ | C-€; |:] ‘N'T .
: 60064, Estados Unidos de Aménca . ,f
e _ : CE[] Otro.
o | Telefono: 3264270 Fex: 6069701
: : E-mail: jlicco@lloredacamacho. com N(imero"_ e
A * | Domicilio: Abbott Park, Estado de Illsn0|s Estados'a o S co :
- . Unidos de América. , i N e
@ Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION
o , _ c.C. @ NIT D
REPRESENTANTE | Direccién: Calle 72 No. 5-83 5° Piso
O APODERADO CE. D Otro |:|
Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701 .
. Numero TP
E-mail: jllcco@lioredacamacho.com
@ Nurnero de expediente: ) 3 | , ‘f_gf - .
| 08-106.847. = PSR S

\ ! S ' Lo
# . . ST

@ Descripcién de la correccion o modificacién solicitada ~_Cancelacion Reivindicaciones 31 a 44 en la

solicitud de patente de invencién arriba referida. e R L
A .- - 2 “:} i
i : 1
®)  ‘Comprobante de pago No. 08-62,915 - ..~ - " Fecha _Agosio6de2008 :
. [ L R . s - 3 [ Lot !
@ Anexos:
IE] Comprobante de pago de la tasa.
Poderes, si fuere el caso
[] certificado de existencia y representacién legal de las partes, cuando sean personas juridicas.
- -
1 @ [ )

3

NOMBRE _ALICIA LLOREDA N ANSAT i L
B , _.1CCc 39690713 v 53.218% . iy
9 Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina. )
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REIVINDICACIONES

1. Un proceso para preparar un compuesto de la formula estructural (1),

en donde, R se selecciona entre el grupo que consiste en hidrogeno,
alquenilo, alcoxi, alcoxialcoxi, alcoxialquilo, alcoxicarbonilo,
alcoxicarbonilalquilo, alquilo, alquilcarbonilo, alquilcarbonilalquilo,
alquilcarboniloxi, alquiltio, alquinilo, carboxi, carboxialquilo, ciano, cianoalquilo,
cicloalquile, cicloalquilalquilo, formilo, formilalquilo, haloalcoxi, haloalguilo,
haloalquiltio, haldgeno, hidroxi, hidroxialquilo, mercapto, mercaptoalquilo, nitro,
(CF3)2(HO)C-, Re(SO)RaN-, RAO(SO)-, ReO(S0)2-, ZaZsN-, (ZaZsN)alquilo,
(ZaZsN)carbonilo, (ZaZgN)carbonilalquilo, y (ZaZsN)sulfonilo,

Rg, Rio, R11, ¥ Ri2 se seleccionen en forma independiente entre si entre
el grupo que consiste en hidrégeno, alquenilo, alcoxi, alcoxialcoxi, alcoxialquilo,
alcoxicarbonilo, alcoxicarbonilalquilo, alquilo, alquilcarbonilo,
alquilcarbonilalquilo,  alquilcarboniloxi, alquiltio, alquinilo, arilo, carboxi,
carboxialquilo, cianc, cianoalquilo, formilo, formilalquilo, haloalcoxi, haloalquilo,
haloalquiltio, halogeno, heteroarilo, heterociclo, hidroxi, hidroxialquilo,
mercapto, mercaptoalquilo, nitro, (CF3)2(HO)C-, Rg(SO)2RaN-, RAO(SO).-,
RsO(S0).-, ZaZsN-, (ZaZsN)alquilo, (ZaZsN)carbonilo, (ZaZgN)carbonilalquilo, y
(ZaZgN)sulfonilo;

Ra es hidrogeno o alquilo;

Rg es alquilo, arilo, o arilalquilo; y
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Zn y Zg son en forma independiente entre si hidrogeno, alquilo,
alquilcarbonilo, formilo, arilo, o arilalquilo,

que comprende los pasos de:

(a) calentar una mezcla de un compuesto de férmula (lll), una base
seleccionada entre el grupo gue consiste en hidroxido de sodio, fosfato de
potasio y carbonato de cesio, y una composicion que consiste en un compuesto
de férmula (l1a), un compuesto de férmula (1Ib) o una mezcla de los mismaos, en
donde P se selecciona entre el grupo que consiste en alcoxialquilo,
alquilcarbonilo, alcoxicarbenilo, arilalquilo, arilcarbonilo y ariloxicarbonilo, Ry se

define bajo el compuesto de féormula (1) e Y es cloro o bromo, en presencia de

catalizador de paladio y un ligando a base de fosfina,
R

YR TR
N = \
N XN H,N
P T

(Ila) {llb) 0 a1y

NH Ry,

para obtener una composicion que consiste en un compuesto de férmula
(IVa), un compuesto de férmula {IVb) o una mezcla de los mismos, en donde

R1, Rg, R1g, R11, ¥ Ry2 tienen los valores definidos para el compuesto de formula

(Iva)

y luego

(b) tratar la composicion que consiste en el compuesto de formula (IVa),

115
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el compuesto de férmula (IVb) o la mezcla de los mismos, bajo condiciones que
proveen el compuesto de férmula (1).
2. El proceso de acuerdo con la reivindicaciéon 1, en donde

el catalizador de paladib del paso (a) consiste en acetato de paladic ¢
Pd(DBA)s.
3. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 2, en donde

el paso (a) se lleva a cabo en una atmosfera inerte.
4. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 3, en donde

el ligando basado en fosfina se selecciona entre el grupc que consiste
en Xantphos, 2-di-t-butilfosfino-1-1"-binaftilo y  5-(di-t-butilfosfanil)-1",3",5'-
trifenil-1'H-[1,4’]bipirazolilo.
5. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 4, en donde

Y es bromo;

el catalizador de paladio es Pd;(DBA);; vy

la base del paso (a) es carbonato de cesio.
6. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 5, en donde

la mezcla del paso (a) se calienta a reflujo por 2-10 horas en dimetileter
de etilenglicol.
7. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 6, en donde

P es bencilo, y

las condiciones del paso (b) comprenden ademas:

tratamiento con catalizador de paladio en presencia de un donante de
hidrogeno seleccionado entre el grupo que consiste en una atmoésfera de
hidrégeno, acido formico, y ciclohexadieno en un solvente seleccionado entre el

grupo que consiste en un solvente alcohdlico, tetrahidrofurano y acetato de

A17
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etilo, para dar el compuesto de férmula (1).

8.

El proceso de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde

Y es bromo;

el catalizador de paladio del paso (a) es Pdz(DBA)s;

el paso (a) se lleva a clabo bajo una atmésfera de nitrégeno;
el ligando basado en fosfina es Xantphos,

la base del paso (a) es carbonato de cesio;

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 °C, luego se filtra;

los filtrados se reducen en volumen bajo presion reducida,
a los filtrados se agrega heptano;

el precipitado formado se filtra para dar la composicidn que consiste en

el compuesto de formula (IvVa), el compuesto de formula (IVb) o la mezcla de

los mismos; y

se trata la composicion que consiste en el compuesto de férmula (IVa),

el compuesto de féormula (1Vb) o la mezcla de los mismos, con hidroxido de

paladio 20% y acido férmico en tetrahidrofurano hasta una temperatura de 60

°C durante 3 horas, luego se filtra y se concentra bajo presién reducida para

dar el compuesto de formula (1).

9.

10.

El proceso de acuerdo con la reivindicacién 4, en donde
Y es cloro;

el catalizador de paladio es acetato de paladio; y

la base del paso (a) es fosfato de potasio.

El proceso de acuerdo con la reivindicacion 9, en donde

la mezcla del paso (a) se calienta a reflujo durante 5-20 horas en
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dimetiléter de etilenglicol.
11.  El proceso de acuerdo con la reivindicacion 10, en donde

P es bencilo, y

las condiciones del paso (b) comprenden:

el tratamiento con catalizador de paladio en presencia de un donante de
hidrogeno seleccionado entre el grupo que consiste en una atmosfera de
hidrégeno, acido formico, y ciclohexadieno en un solvente seleccionado entre el
grupo que consiste en un solvente alcohélico, tetrahidrofurano y acetato de
etilo, para dar el compuesto de formula ().
12.  El proceso de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde

Y es cloro,

el catalizador de paladio es acetato de paladio;

el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmésfera de nitrégeno;

el ligando basado en fosfina, es 2-di-t-butilfosfino-1-1'-binaftilo;

la base del paso (a) es fosfato de potasio;

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 -20 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 °C, luego se filtra,

los filtrados se reducen en volumen bajo presion reducida;

a los filtrados se agrega heptano;

el precipitado formado se filtra para dar la composicién gque consiste en
el compuesto de formula (IVa), el compuesto de férmula (IVb) o la mezcla de
los mismos; y luego

se trata la composicion que consiste en el 'compuesto de férmula (IVa),
el compuesto de férmula (IVb) o la mezcla de los mismos, con hidroxido de

paladio 20% y acido férmico en tetrahidrofurano a 60 °C durante 3 horas, luego
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se filtra y se concentra bajo presion reducida para dar el compuesto de formula
(1.
13.  El proceso de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde la composicion
que consiste en el compuesto de férmula (lla), el compuesto de formula (lIb), o
una mezcla de los mismos,
Y R, Y R,
N\ = ~
N XN

5
(1) (1lb)

se preparan siguiendo los pasos de:

(a) tratar un compuesto de férmula (V), en donde Y es cloro o bromo,
con un reactivo de litio;

y luego

(b) tratar la mezcla con un compuesto de féormula R1C(=0)-X, en donde
R es hidrogeno, alquenilo o alquilo, y X es cloro, (CH3z):N-, fenoxi, o

nitrofenoxi, para dar un compuesto de formula (VI),
Y Y O

1) paso (a) R,
R

F 2) paso (b}
v (VD)

y luego .
(c) tratar el compuesto de féormula (V1) con hidrazina bajo condiciones

de calentamiento para dar el compuesto de formula (VII),

Y 0 Y R
o
N
F H

) (VIl)
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(d) tratar el compuesto de férmula (V1) con un compuesto de formula P-
Z en donde P se selecciona entre el grupo que consiste en alcoxialquilo,
alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, arilalquile, arilcarbonilo y ariloxicarbonilo, para
darla composicién que consiste en el compuesto de férmula (lla), el compuesto
de formula (llb) o una mezcla del compuesto de férmula (lia) y el compuesto de

formula (IIb},

R1
Cﬁ C - O
N N
P
(Vi) (lla) (Ilb) _

14.  El proceso de acuerdo con la reivindicacion 13, en donde

el paso (a) comprende tratar meta-bromofiuorobenceno con
diisopropilamida de litio en THF entre —70 °C y -75 °C durante 1 hora.
15.  El proceso de acuerdo con la reivindicacién 14, en donde

R,C(O)-X del paso (b) es DMF; y

el paso (b) comprende la adicion de DMF a lo largo de un periodo de
aproximadamente 5 minutos hasta aproximadamente 15 minutos; seguida por
la agitacién en frio continua de la mezcla durante un periodo de entre
aproximadamente 30 minutos hasta aproximadamente 1 hora; seguida por la
adicibn de acido acético; seguida por el calentamiento de la mezcla a
temperatura ambiente; seguido por la dilucidn con un solvente que comprende
metil tert-butil éter o acetato de etilo seguida por la extraccién acuosa acida;
sequida por la concentracién para dar el compuesto de formula (VI), en donde
R1 es hidrégeno.
16. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 15, en donde

el paso (c) comprende la adicidbn de hidrazina a una solucion del

A
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compuesto de férmula (VI) en DMSO mientras se mantiene la temperatura
interna por debajo de 35 °C, seguida por el calentamiento de la mezcia a entre
70 °C y 75 °C durante 18 hasta 24 horas después de lo cual la temperatura
interna se enfria hasta 25 °C, seguido por la dilucion de la mezcla con agua
seguida por heptanos mientras se mantiene la temperatura interna por debajo
de 40 °C; seguida por la agitacién de la mezcla durante 1 hora, seguida por la
filtracion para dar el compuesto de formula (VIl), en donde R, es hidroégeno.
17.  El proceso de acuerdo con la reivindicacién 16, en donde

las condiciones del paso (d) comprenden ademas calentar y agitar la
mezcla del compuesto de férmula (VII), en donde R4 es hidrogeno, y bromuro
de bencilo en N,N-dimetilformamida hasta una temperatura de 40 °C hasta 120
°C durante un periodo de entre 4 horas y 30 horas para dar la composicién que
consiste en el compuesto de férmula (lla), el compuesto de férmula (llb) o una

mezcla de los mismos,

\ = N

N + ’)\//N

CEI\? \)QN’ ©
mao\\@ (Ilby)

18. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 17, en donde

las condiciones del paso (d) comprenden ademas calentar y agitar la
mezcla del compuesto de férmula (Vil) y bromuro de bencilo en N,N-
dimetilformamida hasta una temperatura de 105 °C hasta 115 °C durante un

periodo entre 20 horas hasta 24 horas, para dar el compuesto de formula (llay),

m
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19.  El procesc de acuerdo con la reivindicacion 18, en donde

Y es bromo.
20. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 18, en donde

Y es cloro.
21.  El proceso de acuerdo con la reivindicacion 17, en donde

las condiciones del paso (d) comprenden ademas calentar y agitar la
mezcla del compuestc de formula (VI) y bromuro de bencilo en N,N-
dimetilformamida hasta una temperatura de 50 °C hasta 60 °C durante un

periodo entre 20 horas hasta 24 horas para dar el compuesto de férmula (lIbz})
Y
R4

N
(b) _

22. EI proceso de acuerdo con la reivindicacion 21, en donde
Y es bromo.
23.  El proceso de acuerdo con la reivindicacion 21, en donde
Y es cloro.
24, El proceso de acuerdo con la reivindicacidén 1, para preparar el

compﬁesto de férmula (111),
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en donde Rg, Rip, Ri1 Yy Ryz se definen en la reivindicacion 1, que
comprende;

tratar un compuesto de férmula (VIIl) con carbamato de fenilo y una
base seleccionada entre el grupo que consiste en trietilamina,
diisopropiletilamina, N-metilmorfolina, carbonato de cesio, carbonato de sodio y

carbonato de potasio bajo condiciones de calentamiento para dar un

compuesto de férmula (l11),
Ro

(VI

25. El proceso de acuerdo con la reivindicacién 24, en donde

la base es diisopropiletiamina; la mezcla se calienta a refiujo durante un
periodo de entre 12 horas hasta 18 horas, después de lo cual la mezcla se
enfria a 25 °C, se diluye con agua y se filtra para dar el compuesto de formula
().

26. Un proceso para preparar el compuesto de formula (1X),

0
HNJ\N/’H
N

H

(IX)
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que comprende los pasos de:

(a) calentar una mezcla de un compuesto de formula (XI), Pd2(DBA)s,
Xantphos, una base seleccionada entre el grupo que consiste en hidroxido de
sodio, fosfato de potasio y carbonato de cesio y una composicion que consiste
en un compuesto de formula (Xa), un compuesto de formula {(Xb) o una mezcla

de los mismos,

Br Br
N = —N "’,
Coy 5 A
© \[r
(Xa) (Xb) O

para obtener una compaosicion que consiste en un compuesto de férmula (Xlla),

(X1)

un compuesto de férmula (XIIb) o una mezcla de los mismos,

e
N
b (Xlla)

y luego

(b) tratar la composicion del compuesto de formula (Xlla), el compuesto
de formula (XlIb) o la mezcla de los mismos, con un catalizador de paladio
seleccionado entre el grupo que consiste en paladio sobre carbon, hidroxido de
paladio y paladio sobre sulfatc de bario y un donante de hidrégeno
seleccionado entre el grupo que consiste en una atmésfera de hidrégeno, acido
férmico, y ciclohexadieno en un solvente seleccionado entre el grupo que

consiste en un solvente alcohdlico, tetrahidrofurano y acetato de etilo, para dar
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el compuesto de formula (I1X).
27.  Un proceso de acuerdo con la reivindicacion 26, en donde

el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmdsfera de nitrogeno;

la base del paso (a) es carbonato de cesio;

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 horas;

la mezcla se enfria hasta 70 °C y luego se filtra;

los filtrados se reducen en volumen bajo presion reducida;

al filtrado se agrega heptano;

el precipitado se filtra para dar el compuesto de formula (Xlla), el
compuesto de formula (Xlib) o la mezcla de los mismos;

se trata el precipitado filtrado para dar el compuesto de formula (Xlla), el
compuesto de formula (XlIb) o la mezcla de los mismos, con hidrdxido de
paladio 20% y &cido férmico en tetrahidrofurano a 60 °C durante 3 horas, fuego
se filtra y se concentra bajo presion reducida para dar el compuesto de formula
(1X).

28.  Un proceso para preparar el compuesto de formula (1X),
0

A

HN NH
b
(1X)
que comprende los pasos de:
(a) calentar una mezcla de un compuesto de férmula (Xl), acetato de
paladio, 2-di-t-butilfosfino-1-1’-binaftilo, una base seleccionada entre el grupo
que consiste en hidroxido de sodio, fosfato de potasio y carbonato de cesio y

una composicion que consiste en un compuesto de férmula (Xc), un compuesto
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de formula (Xd) o una mezcla de los mismos,

, N
© \ﬂ/
(Xc) (Xd) 0 {X1)

para obtener una composicion que consiste en un compuesto de formula (Xlla),

un compuesto de férmula (Xilb) o una mezcla de los mismos, y luego

(b) tratar la composicién que consiste en el compuesto de formula {(Xlla),
el compuesto de formula (XlIb) o la mezcla de los mismos, con un catalizador
de paladio seleccionado entre el grupo que consiste en paladio sobre carbon,
hidroxido de paiadio y paladio sobre sulfato de bario y un donante de hidrégeno
seleccionado entre el grupo que consiste en una atmédsfera de hidrégeno, acido
férfnico, y ciclohexadieno en un solvente seleccionado entre el grupo que
consiste en un solvente alcohodlico, tetrahidrofurano y acetato de etilo; para dar
el compuesto de férmula (1X).
29. El proceso de acuerdo con la reivindicacion 28, en donde

el paso (a) se lleva a cabo bajo una atmésfera de nitrdgeno;

la base del paso (a) es fosfato de potasio;

la mezcla se calienta a reflujo durante 5 - 20 horas;

ta mezcla se enfria hasta 70 °C luego se filtra;

los filtrados se reducen en volumen bajo presidn reducida;

al filtrado se agrega heptang,

el precipitado se filtra para dar el compuesto de formula (Xlic), el
compuesto de formula (Xlld) o la mezcla de los mismos;

se trata el compuesto de formula (Xlla), el compuesto de férmula (XlIb) o



la mezcla de los mismos, con hidréxido de paladic 20% y acido férmico en
tetrahidrofurano a 60 °C durante 3 horas, luego se filtra y se concentra bajo
presion reducida para dar el compuesto de formula (1X).

30. Una composicidon que comprende el compuesto de férmula (lia), el

compuesto de formula (lib), o la mezcla de los mismos,

Y R, Y R,
= \
N N
P

(lla) (b}

en donde Y es bromo o cloro, R; se selecciona entre el grupo que
consiste en hidrégeno, alquenilo, alcoxi, alcoxialcoxi, alcoxialquilo,
alcoxicarbonilo, alcoxicarbonilalquilo, alquilo, alquilcarbonilo,
alquilcarbonilalguilo, alquilcarboniloxi, alquiltio, alquinilo, carboxi, carboxialquilo,
ciano, cianoalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, formilo, formilalquilo,
haloalcoxi, haloalquilo, haloalquiltio, haldégeno, hidroxi, hidroxialguilo, mercapto,
mercaptoalquilo, nitro, (CF3)2(HO)C-, Ra(SO):RaAN-, RAO(SO),-, RgO(SO);-,
ZaZsN-,  (ZpZsN)alquilo,  (ZaZsN)carbonilo, (ZaZaN)carbenilalquilo, o
(ZaZsN)sulfonilo;

gue es util en el proceso de preparar un compuesto de férmula (1).
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