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Re.: Expediente N° 09-149.375
Solicitud de Patente de Invencién Titulada: “DERIVADOS DE TIOMURACIN Y
SU USO COMO ANTIBIOTICOS”
Solicitante: NOVARTIS AG
Nuestra Ref.: P2009/000196

RESPUESTA AL OFICIO No. 2604 NOTIFICADO
w. POR FIJACION EN LISTA No. 66, DE FECHA 26 DE FEBRERO DE 2010 -
o (EXAMEN DE FORMA)

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogota, identificado tal como aparece al pie
de mi firma, en mi caracter de apoderado de la sociedad en referencia, me permito dar respuesta
al auto emanado de ese Despacho dentro del término legal previsto en el articulo 12 del Cédigo

Contencioso Administrativo en los siguientes términos:

\ 1. En respuesta a la unica observacion del Examinador, me permito adjuntar un nuevo
Q Capitulo Reivindicatorio Modificado, del que han sido eliminadas las reivindicaciones 2-5, 7, 13-
17, 19-23, 25, 26, 28-40, Se adiciono la Reivindicacion 2 y se eliminé de la Reivindicacién 3

%l significados repetidos del sustituyente E, quedando un total de 12 reivindicaciones. Asi las cosas
ajunto un recibo de pago valor de $114.000.00, que cubre el valor por modificaciones

voluntarias

2. Solicito al Despacho sea tenido en cuenta el nuevo pliego de Reivindicaciones en el

presente tramite.

Atentamente,

C.C. 79.782.747 de Bogota
T.P.74.295

Anexo: Capitulo Reivindicatorio Modificado
Tasa por valor de $114.000.00

Diagonal 34 N° 5 - 28, Bogota D.C., Colombia
Tel + 57 1 601-7700, Fax + 57 1 601-7799, office@olarteraisbeck.com, www.olarteraisbeck.com
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Expediente No. 09-149.375
Modificaciones Voluntarias
P2009/000196

CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Modificaciones Voluntarias)
A

1. Un compuesto de la férmula I:

y las sales farmacéuticamente aceptables, enantiomeros, estercoisémeros,
rotameros, tautomeros, diaestereémeros, atropisdmeros, o récematos de los mismos,
incluyendo los N-6xidos de piridina del mismo;
en donde

qes0,1,2,03;

E estd ausente o es un residuo divalente seleccionado a partir de C(O),
C(0)C(0), C(0)O, N(Rg), C(O)N(Rg), N(R9)C(0), N(R9)C(0)C(O), N(Rg)C(O)O,
NR9)C(O)N(Ry), C(NR9)N(Ry), N(R9)C(NRg), N(R9)C(NR9)N(R9),  S(O)m,
S(0)mN(R9), N(R9)S(O)m y N(R9)S(O)mN(Ro);

R; es hidrogeno o se selecciona a partir del grupo que consiste en alquilode 1 a
8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos
de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos
de carbono, hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 4tomos de carbono, cada uno de los
cuales esta sustituido con 0 a 6 residuos independientemente seleccionados, en cada
presentacion, a partir del grupo que consiste en hidroxilo, oxo, alquilo de 1 a 8 4tomos
de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, COOH, NH,, mono- y di-alquilode 1 a 8

atomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-amonio, hetero-
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ciclo-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de
carbono y -(CH,-CH,-0-),-Rg;

R, R3 y Rg se seleccionan cada uno independientemente, en cada presentacion,
a partir del grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, hidroxilo, u oxo, o se
seleccionan independientemente a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 8
atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 4tomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 4tomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 4tomos de carbono, amino, mono- y di-alquilo de 1 a 8
atomos de carbono-amino, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, aril-alquilo
de 0 a 6 4&tomos de carbono, o hetero-aril-alquilo de 0 a 6 4&tomos de carbono, cada uno
de los cuales esta sustituido con hidroxilo, oxo, halogeno, alquilo de 1 a 8 4&tomos de
carbono, halo-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 4tomos de
carbono, halo-alcoxilo de 1 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, COOH, NH,, mono- y di-alquilode 1 a 8
atomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono-amonio, hetero-
ciclo-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de
carbono y -(CH;-CH;-O-),-Rs;

o R, y Rs, tomados en combinacién, forman un anillo heterociclico de 4 a 7
miembros, el cual esta saturado o parcialmente insaturado, y estd ademas sustituido
con 0 a 4 residuos, cada uno independientemente seleccionado a partir de Ry,;

R4 es hidrogeno, oxo o NH, o se selecciona a partir del grupo que consiste en
COOH, CONH,, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8§ atomos de
carbono, alquinilo de 2 a 8 4&tomos de carbono, aril-(CR;oR11)q, hetero-aril-(CRoR1)q,
cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-(CRoR1)q, cada uno de los cuales esta
sustituido con 0 a 3 residuos Ry,;

Rya ¥ Rya se seleccionan cada uno independientemente, en cada presentacion, a
partir de hidrégeno o a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 8 4tomos de
carbono, alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos de carbono,
alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, amino, mono- y di-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono-amino, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de
carbono, C(0O)-(CH;);R4p, C(O)N(H)-(CH3),R4, 0 hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, cada uno de los cuales estd sustituido con 0 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados, en cada presentacion, a partir de hidroxilo, oxo,
hal6égeno, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, halo-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, halo-alcoxilo de 1 a 8 atomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono,
COOH, NH;, mono- y di-alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a

8 atomos de carbono-amonio, hetero-ciclo-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-
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aril-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, o -(CH,-CH»-O-)n-Rg;

R4, se selecciona a partir del grupo que consiste en H, OH, NH,, alquilode 1 a
8 atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, mono- y di-alquilode 1 a 8
atomos de carbono-amino, heterociclo, cicloalquilo, y -E-Ry;

Rs se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en H, alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono, y -(CH,-CH,-0O-),-Rg,

R; se selecciona a partir del grupo que consiste en H, OH, NHy, alquilode 1 a 8
atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 4tomos de carbono, mono- y di-alquilo de 1 a 8
atomos de carbono-amino, heterociclo, cicloalquilo, y -E-Ry;

R7a es OR7p 0 N(R7p)2;

Ry, se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir de
hidroégeno, o a partir del grupo que consiste en alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 8 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 4tomos de carbono, alcoxilo
de 1 a 8 atomos de carbono, amino, mono- y di-alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono-
amino, cicloalquilo de 3 a 7 4tomos de carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono,
hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6 4&tomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 6 4tomos de
carbono, o hetero-aril-alquilo de 0 a 6 4&tomos de carbono, cada uno de los cuales esta
sustituido con hidroxilo, oxo, haldgeno, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, halo-
alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 4&tomos de carbono, halo-alcoxilo
de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 7 4tomos de carbono-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, COOH, NH,, mono- y di-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-
amino, tri-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-amonio, hetero-ciclo-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 4&tomos de carbono y -(CH,-CH,-O-),-
Rg;

n es un entero de entre 1 y 60,000, o es un promedio de una pluralidad de
enteros que tiene un valor de entre 1 y 60,000;

Rg se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en H, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono y CH,CO;H;

Ry es hidrogeno, o se selecciona a partir del grupo que consiste en alquilo de 1
a 8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 4tomos de carbono, alquinilo de 2 a 8
atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquil-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, aril-alquilo
de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, cada uno
de los cuales esta sustituido con 0 a 6 residuos independientemente seleccionados, en
cada presentacion, a partir del grupo que consiste en hidroxilo, oxo, alquilo de 1 a 8
atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos
de carbono-alquilo de 0 a 6 4tomos de carbono, COOH, NH;, mono- y di-alquilo de 1

a 8 atomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-amonio, hetero-
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ciclo-alquilo de 0 a 6 &tomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de
carbono y -(CH-CH>-O-),-Rs;

qes0,1,2,063;

z es un entero de 0 a 6;

R esta ausente, o es hidrégeno, o alquilo de 1 a 8 4&tomos de carbono; y

Ri1 es hidrégeno, hidroxilo, OR4s, C(O)Rua, C(O)O Ria, C(O)N(R4a)o,
OC(O)N(R4a)2, o0x0, amino, NHRs4s, N(Rsz), “NRs, C(NR4)N(Rs)2 o0
N(R42)C(NR4a)N(R4z)>.-

2. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde R, y cada presentacion de Rs 'y
R son hidrogeno; y

cada presentacién de Rg es hidrogeno o metilo.

3. El compuesto de la Reivindicacion 1, endonde qes 0,1,02;y
E es un residuo divalente seleccionado a partir de C(O), C(O)O, N(Ry),
C(O)N(Ry), N(R9)C(0), N(R9)C(O)O, y N(R9)C(O)N(Ry).

4. El compuesto de la Reivindicacién 1, en donde q es 0; E-R; se selecciona a
partir del grupo que consiste en:
Ry Ry
\/Nj(])”m NN OR, /YH

R
yo,01-

2

R) y Ry se seleccionan independientemente a partir del grupo que consiste en
hidrégeno, hidroxi-metilo, amino-metilo y Rj3;
R, se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo

que consiste en:

Y
\/\c()OH @ ﬁ?k G MN HO)NHz <L X N{,

HoN
ﬁS\OH © 2 H Hz ﬁé\OH
X NH, /\/\ )\\P )LN H2

N
H “h
HS\‘(OH v 5 o JW/N
/\NH X O X NHz, \/\N , \/\/ 2’ < ’

H
/%OH H NH, J \S\LOH /\)L«OH
o NN X O TgoH Ty
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\ )
NH _ <N NH;
<N N e <~ , ﬁmH,
, H @ H
N 4 NH A&OH NH
<7 H XR o XN ) 2 X Neadis \/A/\S)O ,
N \ , K oH ]
N N- N Akro N OH
/H’ \ b O OH’ \/\/\\’ O > \/\/ \ 2
\/\/\'\O \/\ﬁN\j X o , ™ o X o) \/\/\/ ’
OH
OH Y
R/\S\OH / ﬁj\‘(OH NH; /fngH
X i HO © < 0O, X , ’

X 0, X OH X

, OH, / X / ,
~ . HoH9 on oH X} / OH
~ b \ O 2 NH2 b 2 2 H2N 2
o'n
o N oV H o\
/ y L&& 0 oH [y Yo"
O*/\O n 2 OH 2 \ b O > \ O b
H H H
H AN N
o , \ , \ , N , ¥ ; y las sales
farmacéuticamente aceptables del mismo.
S. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde R, es oxo o hidroxilo, o R; se
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selecciona a partir del grupo que consiste en:
R2a R R221
2a A L R
\K /j/&o 2a /\/\Rz \d Y ~ Za.
a 2
R,, se selecciona a partir de hidrégeno, amino, hidroxilo, halégeno, o se
selecciona a partir del grupo que consiste en:

HN
“NH LI}IH /LNH QNH QNH O\NH CLNH’ N _ll\_l_{ }EA,

H
N Oy Ny NH
Qﬁ/ O\N_/ QL“_/ CLL“_/ @ . @ Eﬁj [ﬁj [N_H (ﬁ
. | (o
HNMSPEOH HN_A(\)fg“\ H_N_AH;D H_r_}J_AH;“O H_r}l_AMF')“O HN_AMF!“VO

B 2 > 2 > >

P p p ., TP

(\N H - |
HN/\(\’)N\) O(\/)SP\QH R/\(\’)N\ Q/\M N/j EAMF!\IO _Q_/\Mg\lg
a " NH HN-N H N/N

NH
QAHF':‘V? QA(\)INJ RAM:%N/N o SN QAH*Nf-i

pes0,1,2,3,04.

6. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde Rj se selecciona a partir de Rz,
OR3, 0 N(R3a)2; 0

Rj se selecciona a partir del grupo que consiste en:
NH NN *NA

“NH LNH /LNH QNH CLNH QNH H'\Q .

5 — — — — — — —

>

p , ' P, ' P, -~ P , o , -~ P ,
NH |
i Efo o o g o
s B

pes0,1,2,3,04;y
R3a se selecciona independientemente, en cada presentacién, a partir de

hidrégeno, hidroxi-metilo, y amino-metilo o a partir del grupo que consiste en:
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H H
\/\\go \/\/NO X on O)NH2 X N\<

, OH

\ﬁ?*OH /\/\ /\\\(OH NH> \/\SLOH H,

NH2 ,\ ’ ,

H
- H H \
e CNH X N= NH; N NH;
NH, CNH O™ 5 O 2 XN

s N
N
/\;L:J“ O o HS\fH
N X NH AS\ <
X , NH, X o . \/\[\O’ < 2’ OH’ o “OH

M S o <

S

\\ /\)4/ OH ®
N /
/}OH, < H | \/ﬂ \/\N\’ )L,NHg, < OH’ \/\/\NH,

>

R \ \
N - Aﬁ / %H -
\/4/\(3 \/\< <N on N /VN

NNH 0 ~X ) 0 ~X

¢§0H O 0 ﬁsﬁf’ /\)\( izﬂwo“
OH
wj\o“, /fOE;OH, \ﬁj‘cf " o

>

>

2

HO 2
MOH, y oH O/ oH
NH, OH -
/ OH OH /JVNHz J\S\OH NH,
(O\ﬁno , ~ e , ~< , / OH ) \/\/\/
I
/\/\( $§LOH 0 NH, y
= N"‘TH, /j\(j\OH unto T R 00
HO OH - OH v X
NH, , \N‘é , < ; o)
. \%%H O
N H.N HoN \/\\\\‘(OH
2
< OH, / OH < / oH o)

>
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~ H <
o~ N{ HS\?\\(OH / o Q /J\\%OH
< , X OHO | NH, , OH, o
X
/ OH oH ~ o 9n H \
/ o« w 0] OH
HoN O+ O'n

fops \M Mwﬁﬁnﬁ J@ﬁ

y las sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

~ 7. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde R4 se selecciona a partir de
hidrogeno, CO;R4s, C(O)N(R4a)2, N(Raa)2, 0 C(Ry0)-(Ri1)fenilo;
. Rio esta ausente, o es hidrégeno;
Ry es 0x0, OR4a, C(O)Rya, C(O)OR4a, C(O)N(R4a)2, OC(O)N(R4a)2, N(Raa)2, 0
=NRu,;

R4 se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir de

hidrégeno, hidroxi-metilo, y amino-metilo o a partir del grupo que consiste en:

. ~
\/\gOH, \/\/IQ < OHOH \My\ HO\B\NH2 \)LO«OH \/\/N{

> 2 b 3 2 b

HoN
OH ®, 2% OH NH, OH NH
TN, /\&OH, oH S on |

’ NH2 ,\ s
. H

‘ )L o~ HS\\(OH NE /\fNH % NH,

NH, NHOS 5 e K 2NN T
~fon_on C on e
5" 0, " o

/\)L\(OH /\S\OH NH \/\N )NNHz
X7 0 \/\N\j < < 2
\\ / H ®/
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HN ,
S oy Bt
< ’ \/\/\ , \/\/\ ’ N o) ’ 9, 0o X O ,

H
P OH
< /\/\E /\j:(OH HQ NH J\?\
\/\/\/5 /\N/\&OH, o) \NSV 2,/ OH,

HO © X

>

NH, OH /\HSVN Hy
< L HG OH \/\O/\g /@%OH, < ,

OH, ,
NH,
OH NH
ko\/’)‘no ’ 14 o) , g ’ / , /\/\/
O NH, s
\/\/\il ) r\z\lH, j\& HN\/J‘ A~ \NT / , (0~T0
/wﬁ\o'* H&\«OH H\ ~~" N- XL oH
NHZ bl b \ O \/\/\/ bl O b

- \ﬁ&%H HoN ~ T\ oH
N H,N on /\/\/N ) }S\OH /\\\(o

\/\/\/ ,

/ j/\B*OH/ o J\/://i OH
H,N o+ 04 ,

O O MOH @*ﬂ ni Qi

y las sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

8. Un compuesto de la féormula II:
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/R
r—‘iji ﬁl}E 1
SN d
@)
N /
BVSRE:
N/ S N/ H / \/\RS
_ NH __
OJ_/ O W\
HN- \S | RGH NH
O & N
* Rzs Ry
II
’ y las sales farmacéuticamente aceptables, enantidmeros, estereoisémeros,

rotameros, tautomeros, diaesteredmeros, atropisomeros, o racematos de los mismos,

incluyendo los N-6xidos de piridina del mismo; en donde:

|:1

se selecciona a partir del grupo que consiste en:

1 e
° M\ﬂ} H“% &HT}

B

qes 1 o2,y el fragmento

»

&H%\3$W2MW Ry

\%%“%wxw%”&HQ”
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\&'\/, \&NQ \3\@ \3\@0, \&CNH’ , \}\H/

qes 0,y E-R; se selecciona a partir del grupo que consiste en:

H H H H Ho HO H H
- | S ~ N N~ ™ N~~~ /N‘ -
YR NN OR N R NNSTR NG N
NR1R123 O y o) s 0 s O } O s O 5
R12H

\/N 3 _
\NYLR1 \N%& \Nm/?R1 \N)ﬁ& \[fR1 \ T Ry \ \m Ry
R12 Ri2H R12 Yk w/?
/Q\ Ry \NS\\ R4 \N ? R \Nj])\R \N Ri NN R \Nﬁyja

0

3

¥ /\?,H- o YL SRS LY
/YN‘R1 $ ROY R ~ Rq ~ Ri /\wi& /YN’R1
o ,o ,o , 0 , 0 ,0 ,y 0 ;
R, se selecciona a partir del grupo que consiste en hidrégeno, hidroxi-metilo, y

amino-metilo y Rys:
R, es oxo0 o hidroxilo, o R; se selecciona a partir del grupo que consiste en:
R
2a R2a

2a
/ / 28 / % Raa
AT S h, E/ I

Rj. se selecciona a partir de hidréogeno, amino, hidroxilo o Ry3;

>y

Rj; se selecciona a partir de Rj;, ORj, N(Rj2)2 0 Rys;

R4 se selecciona a partir de hidrogeno, CO,R4a, C(O)N(R4a)2, OR3a, N(R3a)2, 0
C(Ry0)-(Rip)fenilo;

R4, se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir de
hidrégeno, hidroxi-metilo, amino-metilo o R;3;

Rg es hidrogeno o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

R7 se selecciona a partir del grupo que consiste en H, OH, NH,, alquilode 1 a 8
atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, y mono- y di-alquilode 1 a 8
atomos de carbono-amino;

R7a es OR7, 0 N(R7p)2;

Ry, se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en H, alquilo de 1 a 8 4atomos de carbono y -(CH;-CH;-O-),-Rs;

Rg se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en H, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono y CH,CO,H;

Ry se selecciona a partir de Ryy;

Ry esté ausente, o es hidrégeno;

Ry es 0x0, OR4a, N(Ru4a)2, 0 =NRyy;
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R,2 se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo

que consiste en:

Y
\mgOH 'Q /&OH, MN HO)NHZ X \/\/N{,

/\B\OH OH NH; /\é\OH NH,
~ NH, /\/NN\ )\( /\&OH,\\ OH | \(\g; , <¥NH4

N
H H \ i N N

o~ N< NH, N NH; N
NN X6 e, X S G N ,

H
OH
on o 9 e
NH, <
NH \/\/\go NN XS T O O KT G
\ S

< H X o | , ; o,
Ns \ ~X ]
NH gOoH N b N X

’ 2 HO b \ O b \ 2 2
NH, %\8\ " w?\ /L—lSw n
HO ~° OH 2
<?VWHLOH y; OH O § @/ < ’
NH, OH
OH NH NH
o0 X o, X T T
N |
H NH p
S TS S T :
~ N/l\'/l\lH / OH HNﬂ " Th \/\/T ) /\Q,O\/T,O ,
H \
OH HO OH N Ne X H
N, | X DX \(\/~§? < 0
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N HN HoN /\\\WH
<7 , OH, / OH < / OH o
~ H <
N I ok CQ /w?\OH
, >~ ooH® NH, | OH, o
o'y
/ OH o = oV H \
/- y Lﬁ_ﬁ 0 OH
HoN O+ On

ot \w Moaﬁﬁnﬁ p*

R3 se selecciona 1ndepend1entemente a partir del grupo que consiste en:

HN
“NH ‘\NH /LNH C\\NH CLH O\NH O\NH °N LJ )A

| | | | { | | I

> b > > > > b

lINN NH N

> b > >

H
2 Gy QN_/ CL_N_/ S Oo00 G G &

T | (7
HNMSEOH HN HNAH'\/D HNAM@ H HN/\(\’)Nj

2 2 2 b 2

|/\NH - |
T x A OMSEOH otk QAMFE‘D AM'D QAH'O

p , por , , ,
(o NH N/N HN N NH
g - T g QWkN , 9t

n es un entero de entre 1 y 60,000, o es un promedio de una pluralidad de
enteros que tiene un valor de entre 1 y 60,000; ‘
pes0,1,2,3,04;

y las sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

9. Un compuesto de la férmula II1:
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_ H™ N __

O OA“\\\\

HN \S | RGH NH

O _§ N

Y\ N /N O
R, J

_N. O R4 S

Rzo R7p

11
y las sales farmacéuticamente aceptables, enantidmeros, estereoisémeros,
rotameros, tautdmeros, diaestereOmeros, atropisémeros, o racematos del mismo,

incluyendo los N-6xidos de piridina del mismo; en donde:

(@]
R4
N E”
H
q

se selecciona a partir del grupo que consiste en:

\&HHQOH, \&NHER%O/ \35?\((?1}()<

b >

qes 1 o2,y el fragmento:

M\Q\NHZ NH OH NH
\&H @) ’ \%H 2, \&ﬁ& ’ \3\{}‘}\% 2

>
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\3\’\/, \3L'\© \BL@ \3\@0, \%OH, y \3\”/; 0

q es 0 y E-R; se selecciona a partir del grupo que consiste en:
H H H H Ho HOH
\/N\HAR1 \/N\H/O~R1 \/NTN~R1 \/N§/\R1 \/N\§/NR1 N % Rq
) , 0O o) o) , ) , O ,

3 2

H
N
NR;R,

Ri2H

Rz R
H H H OH H N 12 NN
\/N\IH\R1 \/N\N)(R1 \/N\?ﬁFh \/N\"/%R1 \[o‘AR1 \/NTOR1 X T R
> O > O > O b 2 O b O >

%
R12 Ri2H R12 Rio Ri2 Ri2 OH R
Neo~p  \MNaNp  \Ne~p % N Yk N 1;/?
\//g\ Ry \//% Ry X 8 Ry NN R, \OR1 OR1 NN R,
o0 , 00 | 0 o) o)
H JH

H H
/YN‘R1 ¥ fU§ Ry /\(LR1 A Ry ~ Ry /\I(N"R1
0 o 6 .0 ', o .o .y o

2 >

B H

Y

R, se selecciona a partir del grupo que consiste en hidrégeno, hidroxi-metilo, y
amino-metilo y Rj:

Rya es hidrogeno, hidroxilo o amino, o se selecciona a partir del grupo que
consiste en alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, amino, mono- y di-alquilo de 1 a 8
atomos de carbono-amino, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alcoxilo de 0 a 6
atomos de carbono, cada uno de los cuales esta sustituido con hidroxilo, oxo,
halégeno, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, halo-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, halo-alcoxilo de 1 a 8 atomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono,
COOH, NH;, mono- y di-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a
8 atomos de carbono-amonio, hetero-ciclo-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-
aril-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, o -(CH,-CH;,-O-),-Rs;

Rj; se selecciona a partir de Ry, ORj;, N(R12)2 0 Ry3;

R4 se selecciona a partir de hidrégeno, CO;R4,, C(O)N(R4,)2, OR3za, N(R3a)2, 0
C(Ry0)-(R1)fenilo;

R4, se selecciona independientemente, en cada presentacién, a partir de
hidrogeno, hidroxi-metilo, amino-metilo o R;

R es hidrogeno o alquilo de 1 a 4 atomos de carbono;

R7 se selecciona a partir del grupo que consiste en H, OH, NH,, alquilode 1 a 8
atomos de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, y mono- y di-alquilode 1 a 8
atomos de carbono-amino;

Ry, se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo

que consiste en H, alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono y -(CH;-CH,-0O-),-Rg;
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Rs se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en H, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono y CH,CO,H;

R ésté ausente, o es hidrogeno;

R es 0x0, OR4a, N(R4a)2, 0 =NRya;

R, se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en:

-\/\‘(()OH, \/\/IQ

. ~
OH N Hojk H N
~ OH N~ NNHp, \)Lg)o X {

HoN

OH ®, 2)\<OH NH /\g\OH NH

\/\3\ — ~N ~X /\(\ 2

NH2 , \/\/\N , \ O , /\K\OH, OH ’ \ , \)LNHZ’

> b4

OH
N
H H \ ) N N
ANH X N~ NH; ~N _~NH N
~XONH o) NTo X XN, X , X

N/N 2 b O 3 \ \3 O 2 \ >
H,N
H OH H \
/\S\(OH /\)\( /\25\\<OH B\
\/\ﬁr\o \/\/\l\{j, N o | b X o . \/\/\/ |
OH
OH H
X HO © <7 0 ~

s s s ' ) s

NH, ?:)\SL OH \/7%&‘ /IfidNH
HO Y OH 2
\<\“/\(73H, 7 OH, <O 5 / <
NH, OH
/ OH /\)L«OH /\)LJNHz \\/\E&OH NH;
ﬁo s \ O s \ , / /\/\/

(O~ 4

N \/\3\ l
H OH NH /
<A /}&OH, AT T A0

N-NH,
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\/\?\OH H/%\(OH H\ ~X
/ NH; | /\/\\( /\/\/ /\\\(O
o \/\&H @ H,N ~X \_ oH
N H.N 2
\/\/\/ ’ OH . /2 OH \/\/\/ ’ /j\S\OH’ /\\\\{; ,
~ HOH9_ oH \(\5&OH X
N / 5;} \/\§&OH
<7 \<, \?LgiDS NH; , OH, / o
— Oxn
o, S oG % O,
H,N o$fo

O g MoHD*anﬁ e

Rj3 se selecciona 1ndependlentemente a partir del grupo que consiste en

HN
gﬁﬁ /iﬁy KlNH <:¥Eﬁ [:lyy !:¥Eﬁ,\l L’/ /L l\

N N

H NH

HN 2
Elﬁf <:¥ﬁj [:lﬂf L:jT[’ EE N [Z? N .ﬁ E_ CN
- | (\
HM%%OH r@[ﬁﬁy\ H§f$%@7 Hﬂf$ﬁ£> }@[ﬁﬁy r@fﬁﬁyvg

NH |
ot Blor ot o o g
HN/N NH,

a e PN
gMpNv? g wﬁ/ 0 < QN%NH

—
> 2

n es un entero de entre 1 y 60,000, o es un promedlo de una pluralidad de

enteros que tiene un valor de entre 1 y 60,000; y

pes0,1,2,3,04;
y las sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

10.  Un compuesto de la férmula IV:
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v

y las sales farmacéuticamente aceptables, enantidmeros, estereoisémeros,

rotameros, tautémeros, diaestereGmeros, atropisomeros, o racematos del mismo,

incluyendo los N-6xidos de piridina del mismo; en donde:

E se selecciona a partir del grupo que consiste en C(0O), C(0)C(O), C(O)O,
N(Rs), C(O)N(Ry), N(R)C(O), N(R9C(0)C(0), N(RgC(O)O, N(R9)C(O)N(Ry),
S(0)2, S(0)2N(Ro); N(Rg)S(O)2, y N(R9)S(O)2N(Ro);

R, es hidrégeno o se selecciona a partir del grupo que consiste en alquilode 1 a
8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 4&tomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 4tomos
de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos
de carbono, hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6 4&tomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, cada uno de los
cuales esta sustituido con 0 a 6 residuos independientemente seleccionados, en cada
presentacidn, a partir del grupo que consiste en hidroxilo, oxo, alquilo de 1 a 8 atomos
de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, COOH, NH;, mono- y di-alquilo de 1 a 8
atomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-amonio, hetero-
ciclo-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de
carbono y -(CH,-CH,-0O-),-Rg;

Rs se selecciona independientemente, en cada presentacion, a partir del grupo
que consiste en H, alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono y CH,CO;H; y

Ry es hidrégeno o se selecciona a partir del grupo que consiste en alquilode 1 a
8 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 8 4&tomos de carbono, alquinilo de 2 a 8 atomos
de carbono, alcoxilo de 1 a 8 4tomos de carbono, cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos
de carbono, hetero-cicloalquil-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, aril-alquilo de 0 a 6
atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0-a 6 atomos de carbono, cada uno de los

cuales esta sustituido con 0 a 6 residuos independientemente seleccionados, en cada
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presentacion, a partir del grupo que consiste en hidroxilo, oxo, alquilo de 1 a 8 atomos
de carbono, alcoxilo de 1 a 8 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 7 atomos de
carbono-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, COOH, NH», mono- y di-alquilode 12 8
atomos de carbono-amino, tri-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-amonio, hetero-

ciclo-alquilo de 0 a 6 atomos de carbono, hetero-aril-alquilo de 0 a 6 atomos de

carbono y -(CH,-CH,-O-),-Rs.

11.  Un compuesto seleccionado a partir del grupo que consiste en:

\‘

F%NMOHW% o

S¢N

6
h
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12.  Una composicion farmacéutica, la cual comprende un compuesto de cualquiera

de las Reivindicaciones 1 a 11, y cuando menos un vehiculo o diluyente

‘

farmacéuticamente aceptable.
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