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Abstract: We report here, the cleavage of N-Boc by treatment using
Na,CO3; with the reflux of a mixture DME/H,O. This reaction is applied to
various heterocyclic structures (azaindole, indazole, pyrazole, indolinone,
quinolinone, oxazolone).
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INTRODUCTION

Le tert-butyloxycarbonyle (Boc) est un des groupements protecteurs les plus utilisés en
synthese peptidique, nucleosidique ainsi qu'en chimie hétérocyclique.
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CLIVAGE DE N-BOC

Plusieurs méthodes de déprotection ont eté développées, en particulier, I'utilisation
d'acides forts ou de Lewis [1]. En revanche, tres peu de méthodes ont été decrites en
milieu basique. A noter, la voie récemment développée par I'équipe de N. J. Tom [2]
pour la déprotection des amines primaires utilisant un large exces de t-butoxide de
sodium.

Selon une étude bibliographique d'autres méthodes de déprotection du N-Boc ont été
mises au point telles que: le traitement thermique (150 °C) [3], le CAN [4] et le TBAF
[5]. Nous présentons dans cette communication une voie simple, efficace et sélective de
déprotection du N-Boc par traitement a l'aide de Na,COsz au reflux d'un mélange
DME/H,0 [6] (Schéma 1).
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Schéma 1.

CONCLUSION

Notre méthode a été appliquée avec succes pour la déprotection de diverses amines
(indazole, indole, azaindole, indolinone, quinoline, pyrazole,...) qui ont été obtenues
avec d'excellents rendements.
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