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REIVINDICACIONES MODIFICADAS

1. Los compuestos de férmula ():

o]
R, CO-0R,
R, |
N N
é | 0
(CH,)n o] N
R L, > TR,
2 R3 R|3

en la que

- Ryrepresenta:

H, OH, NHz , -(CH2)m — NR.Rp en donde m = 0,1 6 2,

Ra y Ry son idénticos o diferentes y representan H, alquilo (1-6¢) lineal,
ramificado o ciclico, cicloalquilo {3-6¢)-alquilo (1-6¢):

o representan Rc, S(0)2R, C(O)R., S(O):R4 0 C{O)Ry;

0 Ray Ry forman junto con el atomo de nitrégeno un radical Re;

R. representa un anillo saturado, insaturado o con caracter aromatico de 5 &
6 vértices que incluye entre 1 y 4 heterodtomos entre N, O y S, eventualmente
sustituido por de 1 a 3 radicales alquilo (1-6¢), estando unido dicho anilio al atomo
de nitrogeno de NRaRy, si es el caso, por un dtomo de nitrégeno o de carbono;

Rq representa a un radical alquilo lineal o ramificado (1-6¢) o ciclico (3-6¢),
eventualmente sustituido por de 1 a 4 haldgenos;

0 Ryrepresenta R¢ 0 CHR.R; 0 CHR(Ry:

Ry Ra son como se definié anteriormente, Re representa a H, OH, NHz, NHalq
(1-6¢c) o Nalg, (1-6¢), o NH-acilo(1-7¢) 0 NHR,, siendo Rc como se definio
anteriormente;

Rz representa:

H, (CH2)m-NRaRp, Re, CHReR; 0 CHReR4 Ra, Ry, R, Ry Y Re, siendo como se
definid anteriormente;

y R’» represente H;
entendiéndose que R1y Rz no pueden ser simultaneamente H o que Riy R2 0 Ray
Ry no pueden ser uno (CH2)n-NRsRp0 Rc 0 H y el otro OH, o uno H y el otro NH,
o uno H y el otro (CHz)m-NRaRp, Ra ¥y Ry representando H o alquilo (1-6¢) o
C(O)R4, Rq representando alquilo (1-6¢) o cicloalquilo (3-6¢) no sustituido;

-R1 tiene los valores que se definieron anteriormente a excepcion del
hidrégeno y Rz y R’z representan gem dialquilo (1-6¢) o alquilo (1-6¢c)-oxima, o Ry y



R’2representan respectivamente R, 0 Ry y OH, NH2, NHRc o NHR;, siendo R, y Ry
como se definio anteriormente y siendo Rsun radical acilo (1-7¢);

-0 Ry representa un atomo de hidrégeno y R, y R’; representan juntos alquilo
(1-6c¢)-oxima o representan uno R y el otro OH, NHz, NHRc o NHR;, siendo R, ¥ Ry
como se definio anteriormente;

nesQ61;

Rs y R, idénticos o diferentes, representan H o alquilo (1-6¢) eventualmente
sustituido por de 1 a 3 halégenos o Rz representa un grupo alcoxi (1-6¢) carbonilo
y R’z representa H;

R4 representa metilo eventuaimente sustituido por de uno a tres haldégenos;

Rs representa H, alquilo (1-6¢) o arilalquilo (7-12c);

Re representa H, flior, NO2, CF30 CN:
bajo la forma de mezclas de enantidmeros o de enantidmeros aislados, asi como
de sus sales de adicion con los acidos minerales y organicos y sus sales con las
bases minerales u organicas.

2. Los compuestos de formula (1) segun la rejvindicacion 1, en la que Ry y
R’s representan H y R4 representa metilo.

3. Los compuestos de férmula (1) segun la reivindicacion 1 6 2, en la que
R representa fidor.

4. Los compuestos de férmula () segun alguna de las reivindicaciones 1 a
3, en la que uno de los sustituyentes Ry 0 Rz representa (CH2)m-NRaRb en donde
mes 06 1, Re, CHReRc o CHReRd y el otro representa H.

5. Los compuestos de férmula () segun alguna de las reivindicaciones 1 a
4, en la que uno de los sustituyentes Ry o Rz representa (CH;)m-NRaRb, en donde
m es Oy el otro representa H.

6.  Los compuestos de férmula (1) segun la reivindicacion 5, en la que m=0,
uno de los sustituyentes Ra o Rb representa un aniilo de caracter aromatico de 5 6
6 vertices que incluye entre 1 y 4 heterodtomos elegidos entre N, O y S,
eventualmente sustituido por de 1 a 3 radicales alquilo (1-6¢), estando unido dicho
anillo al atomo de nitrégeno de NRgRy, si es el caso, por un atomo de nitrégeno o
de carbono, y el otro representa H.



7. Los compuestos de formula (l) segun la reivindicacién 5, en la que m=0
uno de los sustituyentes Ra o Rb representa un radical C{O)Rd v el otro representa
H.

8. Los compuestos de formula (1) segun alguna de las reivindicaciones 1 a

4, en la que uno de los sustituyentes Ry o R; representa CHReRc o CHReRd v el
otro representa H.

9. Los compuestos de formula (1) seguin alguna de |as reivindicaciones 1 a
3, en la que R1 representa OH o NH2 y Rz y R’; representan gem dialquilo (1-6¢).

10. Los compuestos de férmula (l) segun alguna de las reivindicaciones 1 a
3, en la que R1 representa hidrogeno o —(CHz)m-NRaRb y R, y R’» representan
alquil (1-6c) oxima.

11.  Los compuestos de férmula (I) segin alguna de las reivindicaciones 1 a
10, enlaque nes 0.

12. Uno cualquiera de los compuestos de formuia (1) segun la reivindicacion
1, cuyos nombres estan a continuacion:

acido 8-fluoro-3-metil-6-0x0-9-[3~(piracina-2-ilaminometil)-pirrolidina-1-il]-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 8-fluoro-3-metil-6-oxo0-9-[3-(piracina-2-ilamino)-pirrolidina-1-il)-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 8-fluoro-3-metil-6-ox0-9-[3-([1,3,4]tiadiazol-2-ilamino)-pirrolidina-1-
i}-2,3-dihidro-6H-1-oxa-3, 3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 8-fluoro-3-metil-6-ox0-9-[(S)-3-(tiazol-2-ilamino)-pirrolidina-1-il]-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 8-fluoro-3-metil-6-0x0-9-[3-(2,2, 2-trifluoro-acetilamino)-pirrolidina-1-
iN-2,3-dihidro-6H-1 -oxa-3,Sa-diaza-fenaleno—s-carbox|'Iico,

acido 8-fluoro-3-metil-6-oxo-9-[(R)-3-(2,2, 2-trifluoro-acetilamino)-pirrolidina-1-
iI}-2,3-dihidro-6H-1-0xa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido  9-((R,S)-4-amino-3,3-dimetil-pirrolidina-1-il)-8-fluoro-3-metil-6-ox0-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,



acido  9-((R)-4-amino-3,3-dimetil-pirrolidina-1-il)-8-fluoro-3-metil-6-oxo-
2,3-dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

gcido  9-[3-(amino-tiazol-2-il-metil)-pirrolidina-1-il]-8-fluoro-3-metil-6-0x0-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 8-fluoro-9-{3-[(Z/E)-metoxiimino]-pirrolidina-1-il}-3-metil-6-oxo-2,3-
dihidro-6-H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido  8-fluoro-9-[3-(aminometil)-4-metoxiimino-pirrolidina-1-il]-3-metil-6-
oxo-2,3-dihidro-6-H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 8-fluoro-3-metil-6-oxo0-9-[(R)-3-tiazol-2-ilamino)-pirrolidin-1-il]-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido  8-fluoro-3-metil-6-0x0-9-((S)-3-(2,2,2-trifluoro-acetilamino)-pirrolidin-1-
il}-2,3-dihidro-6H-1-oxa-3, 3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

acido 9+(S)-4-Amino-3,3-dimetil-pirrolidin-1-il)-8-fluoro-3-metil-6-oxo-2, 3-
dihidro-6H-1-oxa-3,3a-diaza-fenaleno-5-carboxilico,

asf como sus sales.

13. Procedimiento de preparacion de los compuestos de formula (1) tal
como se definié en la reivindicacion 1, caracterizado por el tratamiento de un
compuesto de formula ()

o
R, CO-ORY,
N
F | (1)
o N
> R,

en la que Rs, R’5, Ry y Re son como se definid en la reivindicacion 1 y R’s (a
revisar) tiene los valores de Rs antes definidos o representa otro agrupamiento
protector de la funcién carboxi, por un compuesto de formula (111);

R'I
{CH,n
R2
R'2

en la que Ry, Rz, Rz, y n son como se definié en la reivindicacion 1, en presencia
de una base, después, si es el caso, elimina el o los grupos protectores existentes

y, si es el caso, esterifica por accién de un alcohol o de un derivado apropiado y
salificado.



14.  Procedimiento de preparacion de los compuestos de formula (1) tal
como se definio en la reivindicacién 1, caracterizado por el tratamiento de un
compuesto de formula (Il) en la que R2 y R, representan alquilo (1-6c¢)-oxima,
caracterizado por el tratamiento de un compuesto de férmula (1V).

R1

N
ONG:
o (CHyN X\.R

Ry R

{IV)

3

por una alcoxilamina o un sal de ésta.

15. Composiciones farmacéuticas que contienen como ingrediente activo al
menos uno de los compuestos de las reivindicaciones 1 a 11, asi como sus sales
de acidos y bases farmacéuticamente aceptables.

16. Composiciones farmacéuticas que contienen como ingrediente activo al
menos uno de los compuestos de la reivindicacion 12, asi como sus sales de

acidos y bases farmacéuticamente aceptables.



