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)/ ‘ 1. Me refiero a mi Solicitud de Patente de 30 de Septiembre de 2010.

2. Debidamente autorizado por mi representado, me permito manifestar a ese
Despacho que es deseo del solicitante presentar en forma voluntaria un nuevo capitulo
reivindicatorio que reemplaza al originalmente presentado.

3. Modificaciones al Capitulo Reivindicatorio

Sobre este particular, es preciso sefialar que en el nuevo capitulo reivindicatorio se
han realizado modificaciones principalmente en la redaccién de las reivindicaciones con el
objetivo de brindar mayor cIaridad al capitulo reivindicatorio de la solicitud. En
consecuencia, de la lectura atenta del nuevo capitulo reivindicatorio se encuentra que la

|’ _ materia objeto reclamada no ha sido sustancialmente modificada.

El nuevo capitulo reivindicatorio consta de 38 reivindicaciones, las cuales encuentran

sustento en la solicitud originalmente presentada de la siguiente manera:

(a) Nueva reivindicacién 1. Esta reivindicacién encuentra debido sustento en la

reivindicacion 1 originalmente presentada.

(b) Nueva reivindicacién 2. Esta reivindicacion corresponde a la reivindicaciéon 5

presentada actualmente ante esa oficina.

{¢) Nueva reivindicacion 3, Esta rejvindicacion encuentra debido sustento en Ja
relvingicacién 8 originalmente presentada.

(d) Nueva reivindicacion 4. Esta reivindicacidn encuentra debido sustento en la

reivindicacion 12 originalmente presentada.
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(e) Nueva reivindicacién 5. Esta reivindicaciéon corresponde a la reivindicacion 19

presentada actualmente ante esa oficina.

(f)  Nueva reivindicacién 6. Esta reivindicacién encuentra debido sustento en la

reivindicacién 27 originalmente presentada.

(g) Nueva reivindicacion 7. Esta reivindicacion encuentra debido sustento en la

reivindicacion 35 originalmente presentada.

(h) Nueva reivindicacion 8. Esta reivindicacion corresponde a la reivindicacion 38
originalmente presentada.

(i) Nueva reivindicacion 9. Corresponde a la reivindicacion 43 presentada
actualmente ante ese Despacho.

() Nueva reivindicaciéon 10. Esta reivindicaciéon corresponde a la reivindicacién 47
presentada actualmente ante esa oficina.

(k) Nueva reivindicacién 11. Esta reivindicacidn encuentra debido sustento en la

reivindicacion 52 originalmente presentada.

() Nueva reivindicacion 12. Corresponde a la reivindicacién 57 originalmente

presentada.

(m) Nueva reivindicaciéon 13. Esta reivindicacion corresponde a la reivindicacién 61

que se encuentra presentada actualmente ante esa oficina.

(n) Nueva reivindicacién 14. Corresponde a la reivindicacion 80 presentada
actualmente ante ese Despacho.

(o) Nueva reivindicacion 15. Esta reivindicacion encuentra debido sustento en la

reivindicacion 83 originalmente presentada.

(p) Nueva reivindicaciéon 16. Esta reivindicacion corresponde a la reivindicacién 89

presentada originalmente.

(g) Nueva reivindicacion 17. Corresponde a la reivindicacion 92 presentada

actualmente ante esa oficina.
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(r) Nuevas reivindicaciones 18 y 19. Estas reivindicaciones encuentran debido
sustento en las reivindicaciones 95 y 96 que se encuentran actualmente presentadas

ante ese Despacho.

(s) Nueva reivindicacion 20. Esta reivindicacién corresponde a la reivindicacion 99

presentada originalmente.

(t) Nueva reivindicacion 21. Corresponde a la reivindicacién 102 presentada

actualmente ante ese Despacho.

(u) Nueva reivindicacion 22. Esta reivindicacién encuentra debido sustento en la

reivindicacién 107 originalmente presentada.

(v) Nueva reivindicacion 23. Esta reivindicacién corresponde a la reivindicacién 111

actualmente presentada ante esa oficina.

(w) Nueva reivindicacion 24. Corresponde a la reivindicacion 116 presentada

actualmente ante ese Despacho.

(x) Nueva reivindicacién 25. Esta reivindicacion presenta debido sustento en la

reivindicacion 120 origin‘almente presentada.

(y) Nuevas reivindicaciones 26 a 29. Estas reivindicaciones corresponden a las
reivindicaciones 128 a 131 que se encuentran presentadas actualmente ante ese
Despacho.

(z) Nuevas reivindicaciones 30 a 32. Corresponden a las reivindicaciones 138 a 140

que fueron presentadas originalmente.

(aa) Nueva reivindicacién 33. Esta reivindicacidon encuentra debido sustento en la

reivindicacién 142 presentada actualmente ante esa oficina.

(bb) Nueva reivindicacién 34. Corresponde a la reivindicacion 144 presentada

inicialmente ante ese Despacho.

(cc) Nuevas reivindicaciones 35 a 38. Nuevas reivindicaciones que encuentran
debido sustento en la memoria descriptiva de la solicitud que se encuentra
actualmente bajo tramite, especificamente en los esquemas 12 y 23 de las paginas

98 y 126, también en las paginas 97 (lineas 13 a 17), 98 a 100 y 126 (lineas 2-7).
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En relacion con las anteriores modificaciones, atentamente me permito manifestar a
. ese Despacho que las mismas no amplian de ninguna manera el alcance de la presente
' invencién y que el nuevo capitulo reivindicatorio modificado es el que debe ser tenido en

cuenta en el trdmite de Fase Nacional.

4, Anexo me permito presentar:
(a) Formulario unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo numero 10-78,270, expedido por la Superintendencia de Industria y

Comercio, que acredita el pago de la tasa de modificacion; y

(c) Copia de las paginas 167 a 225 que corresponden al nuevo capitulo

reivindicatorio que consta de 38 reivindicaciones.

5. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

Sefior Superintendente,
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.
2000-10

:® o

SOLIC!TUD BE

[:] Correccion de Error Matenal lg Modxf cac16n a una Sohcwtud

@ Nombre: NEREUS ’ PHARMACEUTICALS INC., S
sociedad existente y organizada de conformldad con | IDENTIFICACION. -
las Ieyes del Estado de California, Estados Unidos de
‘ América. . - ] ccC. D NIT: D
SOLICITANTE / i 1 _ .
bomlcmo San
— -Unidos de Amé i L R e
@ Nombre:  ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION
ce X wr [
REPRESENTANTE | Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso
O APODERADO CE. D Otro D
TeIéfc?nq: 3 264270 Fax: 6 069701 NGmero 39.690 713 TP 53.215
E-mail: jlicco@lloredacamacho.com

©

Numero de expedivent :
T 10-121.512 v

9

Descnpclon de la correcc|on modlf' cacnén sollcltada

dificaciones voluntarias al Capitulo
: Relvmdlcatorlo presentado en Fase. Inte T ~ s -

®

Comprobante de=-pégb':N6. : -1.0»—78‘,270._:2. _ o -Fecha 20 Ié:.l'eb’Septie_mbre de 2010

@ Anexos:

E Comprobante de pago de la tasa.
Poderes, si fuere el caso.
(] cCertificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

5

- HRMA(&LJ(AAA

ICIA LLOREDA RICAURTE : NN
: ’ L . £c.309690.713 TP 53215

'NOMBRE: A

\

Instrucciones para e! diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina.
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167
REIVINDICACIONES
1. Un método de sintesis quimica caracterizado
porque comprende: (a) oxidar un compuesto de la férmula

(XXII) para formar un compuesto de la férmula (XXIV):

R1\(O
N COOR?
3
HO 2
Chts (XXII) y
R3

(b) romper el epdxido del compuesto de la fédrmula (XXIV) para

formar un compuesto de la férmula (XV):

(xxv) ,

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrdgeno, un
Ci-s alguilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que consiste de
hidrdgeno, un Cj-¢ a alquilo sin sustituir o sustituido, un

arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
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sustituir o sustituido; vy R® se elige del grupo que consiste
de wun Cj-z4 alquilo sin sustituir o sustituido, un Ci_p4
alquenilo sin sustituir o sustituido, un Ci-24 alguinilo sin
sustituir o sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido,
un heteroarilo sin sustitﬁir o sustituido, un C3-24
cicloalquilo sin sustituir o) ‘sustituido 0 un C3-24
cicloalguenilo sin sustituir o) sustituido, un C3-24
cicloalquinilo sin sustituir o sustituido, un aril(Ci-s
alquilo) sin sustituir o sustituido y un heterocarilo(Cj-s
algquilo) sin sustituir o sustituido.

2. E1l método de conformidad con la reivindicaciédn
1, caracterizado porgque ademés comprende: oxidar R® del
compuesto de la férmula (XXII) a un aldehido y reducir el

aldehido a un alcohol para formar un compuesto de la férmula

(VII)

R1
\\T</ N COOR?

CH,

R3 (XXII) (VII)

HO

en donde: R?

se elige del grupo que consiste de hidrdgeno, un
Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin

sustituir o sustituido; R? se elige del grupo gque consiste de
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hidrdédgeno, un C;-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalgquilo sin

sustituir o sustituido; R® se elige del grupo gque consiste de

% N g E/\%\m LY
Y %gf//x\\Het

en donde Ar es un arilo sin sustitulr o sustituido, Het es un
heteroarilo sin sustituir o sustituido; y R®> se elige del
grupo que consiste de hidrbégeno, un Ci-ps alquilo sin
sustituir o sustituido, un Ci-p4 alquenilo sin sustituir o
sustituido, un Ci-zs alguinilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido, un hetercarilo sin
sustituir o sustituido, un Cs-pq cicloalquilo sin sustituir o
sustituido, un C3-24 cicloalquenilo sin sustitulr o
sustituido, un C3-24 cicloalguinilo sin sustituir o
sustituido, un aril(Ci;-¢ alquilo) sin sustituir o sustituido y
uno heteroarilo (Ci-s alquilo) sin sustituir o sustituido.

3. Un método de sintesis quimica, caracterizado
porque comprende: (a) oxidar un compuesto de la férmula (VII)

para formar un compuesto a la férmula (VIII):
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(b) romper

HO

170

COOR?

(VII)

(VIII); \%

para formar un compuesto de la férmula (IX):

RK\Y/O
N
COOR?
0
OH
(IX) ,
HO

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrdgeno,

un Ci-g

algquilo

sin

sustituir o

sustituido y un arilo

el epdxido del compuesto de la férmula (VIII),

sin
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sustituir o sustituido; vy R? se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci;-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituidb y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

4., Un método de sintesis quimica de conformidad con
la reivindicacidn 3, caracterizado porgue ademds comprende:
(a) proteger el grupo hidroxi primario C-13 del compuesto de
la férmula (IX) con PG para formar un compuesto de la

férmula (X-1):

R1

PG'O

(b) romper el grupo aminal del compuesto de la férmula (X-1)

para formar un compuesto la fdérmula (XI-1):

HO
HN COOR?
OH

(XI1-1);
PG'O
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(c) proteger el grupo hidroxi terciario C-3 del compuesto de
la férmula (XI-1) con PG? y proteger el nitrdégeno lactama del
compuesto de la foérmula (XI-1) con PG? para formar un

compuesto de la férmula (XII-1):

HO
PG? 5
\ 5

N COOR?

0
oPG3
13
PG'O

(XII-1);

(d) oxidar el grupo hidroxi primario C-5 del compuesto de la
férmula (XII-1) para formar un compuesto de la férmula (XIII-

1):

PG2 HO
AN
N COOR?
0
oPG3
PG'O

(XIII-1);

(e) reaccionar el compuesto de la férmula (XIII-1) con una
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porcién érgano-metalica que comprende una porcién

ciclohexenilo para formar un compuesto de la fédrmula (XIV-1):

PG? OH
AN
N COOR?
o}
OPG3
PG'O

(XIV-1); v

{(f) retirar los grupos protectores, PG!, PG? \% PG’, de un
compuesto de 1la férmula (XIV-1l) y formar un anillo beta-

lactona para dar un compuesto de la férmula (XV):

//OH
H
N— 0
(0] i
———Q
(XV) ;
HO

1

en donde: R* se elige del grupo del grupo que consiste de

hidrégeno, un Ci.g alquilo sin sustituir o sustituido, y un
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arilo sin sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, un Ci¢ alquilo sin sustituir o
sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido vy un
arilalquilo sin sustituir o sustituido; y PG', PG? y PG’ cada
uno son un grupo protector separado.

5. El método de conformidad con la reivindicacidn
3, caracterizado porgque ademéas comprende: (a) oxidar el grupo
hidroxi primario C-13 del compuesto de la férmula (IX) vy
formar una lactona de 5 miembros mediante una reaccidén de
ciclizacidén intramolecular para dar un compuesto de la

férmula (X=2) ¢

o) (X-2);

(b) romper el grupo aminal del compuesto de la fdérmula (X-2)

para formar un compuesto de la fdérmula (XI-2):
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HO

HN ' 2
COOR

b (XI-2) ;

(c) proteger el nitrdgeno lactama del compuesto de la férmula

(XI-2) con PG? para formar un compuesto de la férmula (XII-

2):
10
(XII-2);
15
(d) oxidar el grupo hidroxi primario C-5 del compuesto de la
férmula (XII-2) para formar un compuesto de la férmula (XIII—
2):
PG? HO
\
20 N COOR?
o
0o
o} (XIII-2);

25 (e) reaccionar el compuesto de la férmula

(XIII-2) con una
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porcidn érgano-metalica que comprende una porcidn

ciclohexenilo para formar un compuesto de la férmula (XIV-2):

PG? OH
AN
N COOR?
o)
0
(XIV-2);
0

(f) romper la lactona de 5 miembros del compuesto de la

férmula (XIV-2) para formar un compuesto de la férmula

PG? OH
AN
N COOR?
o)
oH (XVII); vy
HO

(g) retirar PG? del compuesto de la fdérmula (XVII) y formar

(XVITI):
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un anillo beta-lactona para dar un compuesto de la férmula

(XV):

(XV) ;

HO

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrdégeno, un
Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; R’ se elige del grupo gue consiste de
hidrdégeno, un Ci¢ algquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido, vy un arilalquilo sin
sustituir o sustituido; y PG? es un grupo protector.

6. El método de conformidad con la reivindicacidn
3, caracterizado porque ademés comprende: (a) oxidar el
alcohol C-13 a un aldehido y ciclizar el aldehido con el
grupo hidroxi terciario C-3 del compuesto de la férmula (IX)
para formar un anillo hemi-acetal y proteger el grupo
hidroxilo secundario del anillo hemi-acetal para formar un

compuesto de la férmula (X-3):
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R‘\(
N COOR?
o)
0
(X-3);
oPG*

(b) romper el grupo aminal del compuesto de la fdérmula (X-3)

para formar un compuesto de la férmula (XI-3):

HO

HN COOR?

(XI-3);
oPG*

(c) proteger el nitrdgeno lactama del compuesto de la
féormula (XI-3) con PG? para formar un compuesto de la férmula

(XII-3):

HO
PG? 5
AN
N COOR?
o}
0
OPG4 (XII-3) ;
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(d) oxidar el grupo hidroxi primario C-~5 del compuesto de la

formula (XII-3) para formar un compuesto de la férmula (XIII-

3):
PG CHO
N\
5 COOR?
0]
0
(XIII-3);
opPG*
10 (e) reaccionar el compuesto de la férmula (XIII-3) con una
porcién 6rgano-metalica que comprende una porcién

ciclohexenilo para formar un compuesto de la férmula (XIV-3):

15
PG? OH
N\
N COOR?
20 0
O
(XIV-3);
OPG*
(f) retirar el grupo protector PG' y romper en forma

25 reductiva el anillo hemi-acetal del compuesto de la férmula
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para formar un compuestoc de la fdérmula (XVII):

pg2 —OH

N———co0R?

OH

HO

(XVII); vy

(g) retirar PG? del compuesto de la férmula (XVII) y formar

un anillo beta-lactona para dar un compuesto la férmula (XV):

en donde: R

un Ci-¢

HO (XV) ;

1

algquilo sin sustituir o

se elige del grupo que consiste de hidrdgeno,

sustituido y un arilo sin
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sustituir o sustituido; R® se elige del grupo que consiste de
hidrbégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y wun arilalquilo sin
sustituir o sustituido; y PG® y PG' cada uno son un grupo
protector separado.

7. El método de conformidad con la reivindicaciédn
3, caracterizado porque ademds comprende oxidar el doble
enlace terminal del sustituyente alilo en C-2 de un compuesto
la férmula (VI) a un aldehido y reducir el aldehido a un

grupo hidroxi para formar un compuesto de la férmula (VII):

(V1)

HO

(VII)
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en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrdégeno,
un Ci;-¢ algquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R’ se elige del grupo que consiste
de hidrdégeno, un Ci¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y wun arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

8. El método de conformidad con la reivindicacidén
3, ~caracterizado porque ademads comprende: (a) reaccionar
acido acetoacético con un compuesto de la férmula (I) para

formar un compuesto de la férmula (III-2):

R1

A
-

R?00C

R1

-
N
W (ITII-2);
O 0

COOR?

(b} alquilar el compuesto de la férmula (III-2) con bromuro
de alilo y formar un compuesto de la fdérmula (V) mediante una

reaccién aldol intramolecular:
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(Vy; y
/

(c) deshidratar el compuesto de la férmula (V) para formar

un doble enlace entre C-2 y C-3 y dar un compuesto la férmula

(VI):

(vi),

1

en donde: R* se elige del grupo que consiste de hidrdgeno,

un Cis alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; y R?® se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Cij¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin

sustituir o sustituido.

9. El método de conformidad con la reivindicacién
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3, caracterizado porque ademas comprende: (a) reaccilonar

acido acetoacético con un compuesto de la férmula (I) para

formar un compuesto de la férmula (III-2); y

R1

5
HN
2
R<00C (1)

10

R1

\\Tr//\\ﬂ// (IIXI-2); vy

O 0 COOR?

(b) reaccionar el compuesto de la fdérmula (III-2) con

bromuro de alilo y formar un compuesto de la férmula (VI)

.o

mediante una reaccidn de condensacidn aldol intramolecular:

(V1)
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en donde R' se elige del grupo que consiste de hidrdégeno, un
Ci-¢ alguilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R® se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci;-¢ alguilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

10. El método de conformidad con la reivindicacién
3, caracterizado porque ademads comprende: (a) reaccionar un
compuesto de la férmula (I) con un compuesto de la fdormula

(ITI) para formar un compuesto de la férmula (III-1);

R1
HN/L\O
R?00C -
\:J;;J\\COOH (11)
o~ o

-/

R1
)=
N
. (III-1);
0 @]

\ / O COOR?
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(b) romper el anillo acetal heterociclico de 5 miembros del

compuesto de la férmula (III-1) para formar un compuesto de

la férmula (IV):

’ R!

o) o) COOR? (IV); y
(c) formar un compuesto de la férmula (VI) mediante una
reaccidén de condensacién aldol intramolecular del compuesto

de la férmula (IV):

(vi),

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrégeno,
un Cj.¢ alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R® se elige del grupo gque consiste
de hidrégeno, un Ci-¢ algquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

11. El método de conformidad con la reivindicacidn
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3, caracterizado porque ademads comprende: a) agregar diceteno
a un compuesto de la férmula (I) para formar un compuesto de

la férmula (III-2);

@] diceteno

R1
HN/J\\O
/\ (I)
R200C
R1

\\T(/”\\ﬂ// (III-2) ;

O 0 COOR?

(b) alquilar el compuesto de la férmula (III-2) con bromuro
de alilo y formar un compuesto de la férmula (V) mediante una

reaccién aldol intramolecular; y
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R‘\(O
COOR?
O OH
/ (V)

(c) deshidratar el compuesto de la férmula (V) para formar

un doble enlace entre C-2 y C-3 y dar el compuesto de la

férmula (VI)

R1\(O
N 2
COOR
3
O 2/
/ (vI) ,
en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrégeno,

un Ci-¢ algquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; y R?> se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

12. El método de conformidad con la reivindicacién
3, caracterizado porque ademds comprende: (a) agregar

diceteno a un compuesto de la férmula (I) para formar un
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compuesto de la férmula (III-2); vy

diceteno
0]

5" R!

HN/J\\O
! (1)
R1

' R200C
)6
\“/\”/N (III-2);
O 0

COOR?

(b) reaccionar el compuesto de la férmula (III-2) con bromuro
15 de alilo y formar un compuesto de la férmula (VI) mediante

una reaccién de condensacién aldol intramolecular:

20

(V1) ,

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidroégeno,

25 un Ci;¢ alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
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sustituir o sustituido; y R® se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci-g alguilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalgquilo sin
sustituir o sustituido.

5 13. El método de conformidad con la reivindicacién
4, caracterizado porque ademas comprende reemplazar el grupo
hidroxi primario C-13 del compuesto de la fdérmula (XV) con un

halégeno,

9]
10 i % ||
%—O-—S——CH3 _O_ﬁ
|| o !
0

para formar un compuesto de la férmula (XVI), en donde el

compuesto de la férmula (XV) y el compuesto de la foéormula

15 (XVI) tienen las siguientes estructuras:

OH

V4

20 ®)

CH; (XV)

13

OH

25
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_OH
H 0
N
0 |
—0
CH,

(XVI)

en donde X es un halégeno,

10
i I
© o)
14. Un método para formar un compuesto de la
15 férmula  (XXIV), caracterizado porque comprende oxidar un
compuesto de la férmula (XXII) para formar un compuesto de la
férmula (XXIV):
R! 0
y \(
N COOR?
3
HO 2 -
CHs
R3

25 (XXII) (XXIV)



10

15

20

25

192

en donde R! se elige del grupo que consiste de hidrdgeno, un
Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; R? se elige del grupo gue consiste de
hidrdgeno, un Cj.¢ algquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido vy un arilalquilo sin
sustituir o sustituido; y R® se elige del grupo que consiste
de un Cj24 alguilo sin sustituir o sustituido, un Cji-pg
alquenilo sin sustituir o sustituido, un Ci-zys algquinilo sin

sustituir o sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido,

un heteroarilo sin sustituir o sustituido, un C3-24
cicloalquilo sin sustituir o sustituido, un C3-24
cicloalquenilo sin sustituir o sustituido, un C3-24

ciclcalguinilo sin sustituir o sustituido, un aril (Ci-g
alquilo) sin sustituir o sustituido y un heteroarilo(Ci-¢
alguilo) sin sustituir o sustituido.

15. Un método para formar un compuesto de la
férmula  (VIII), caracterizado porgque comprende oxidar un
compuesto de la férmula (VII) para formar un compuesto de la

férmula (VIII):
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N COOR? N COOR?
O = o)
0
HO HO
(VII) (VIII)

en donde R! se elige del grupo que consiste de hidrégeno, un
Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; y R? se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci-¢ alguilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

16. Un método para formar un compuesto de la
férmula (XXV) caracterizado porgque comprende romper el
epdéxido de un compuesto de la férmula (XXIV) para formar un

compuesto de la férmula (XXV)

(XXIV) (XXV)

en donde R' se elige del grupo que consiste de hidrdégeno, un
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Ci-6 alguilo sin sustituir o sustituido vy vun arilo sin
sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que consiste de
hidrégeno, un Ci-¢ algquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido; vy R® se elige del grupo gque consiste
de un Cj34 alquilo sin sustituir o sustituido, un Ci-p4
alquenilo sin sustituir o sustituido, un Ci-z¢4 alguinilo sin

sustitulir o sustituido, un ariloc sin sustituir o sustituido,

un heteroarilo sin sustituir o} sustituido, un Cs-24
cicloalqguilo sin sustituir o] sustituido, un C3-24
cicloalquenilo sin sustituir o) sustituido, un Ci3-24

cicloalquinilo sin sustituir o sustituido, un arilo(Cie
alquilo) sin sustituir o sustituido y un hetercarilo(Ci-e
alquilo) sin sustituir o sustituido.

17. Un método para formar un compuesto de la
férmula (IX) caracterizado porque comprende romper el epdxido
de un compuesto de la férmula (VIII) para formar un compuestce

de la férmula (IX)
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R! o) R! o)
N
COOR? N COOR?
o) 0
o OH
HO HO
(VIII) (IX)

en donde R!' se elige el grupo que consiste de hidrégeno, un
Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido y wun arilo sin
sustituir o sustituido; vy R®> se selecciona el grupo que
consiste de hidrdgeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o
sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido vy un
arilalguilo sin sustituir o sustituido.

18. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (VI-A) caracterizado porque comprende deshidratar un
compuesto de la férmula (Va-A) para formar un compuesto de la

férmula (VI-A)

(VI-A)
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en donde R' se elige del grupo que consiste de hidrdégeno, un
Ci-¢ alquilc sin sustituir o sustituido un arilo sin sustituir
0 sustituido; vy R? se elige del grupo gque consiste de
hidrdégeno, un Ci-g alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y wun arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

19. Un métodé para preparar un compuesto de la
férmula (VII) caracterizado porque comprende oxidar el doble
enlace terminal del sustituyente alilo en C-2 de un compuesto
de la férmula (VI) a un aldehido y reducir el aldehido a un

grupo hidroxi para formar un compuesto de la férmula (VII):

RK\Y/O

N
COOR?
o) =
/ (VI)
R1\(O
N COOR?
0] 2 =
(VII)
HO
en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrégeno,

un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
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sustituir o sustituido; vy R? se elige del grupo que consiste
de hidrdgeno, un Ci¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalguilo sin
sustituir o sustituido.

20. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (X-2), caracterizado porque comprende oxidar el grupo
hidroxi primario C-13 de un compuesto de la férmula (IX) vy
formar una lactona de 5 miembros mediante una reaccidn de

ciclizacidén intramolecular

1
Y "

N 2
COOR N COOR?
o 6
OH 0
HO ©
(IX) (X-2)

en donde R’ se elige del grupo que consiste de hidrdgeno, un
Ci-¢ algquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R? se elige del grupo que consiste
de hidrdégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y wun arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

21. Un método para preparar un compuesto de la

férmula (VI) caracterizado porque comprende: (a) reaccionar
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acido acetoacético con un compuesto de la férmula (I) para

formar un compuesto de la férmula (III-2):

(b)

de alilo y formar un compuesto de la fdérmula

.
e

R

alquilar el compuesto de la férmula (III-2) con bromuro

reacciédn aldol intramolecular:

(c)

(V)y; vy

deshidratar el compuesto de la férmula

(V)

(V) mediante una

para formar un
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doble enlace entre C-2 y C-3 y dar un compuesto de la férmula

(VI):

(vI),

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrégeno,
un Ci-¢ algquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R? se elige del grupo gue consiste
de hidrégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

22. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (VI) caracterizado porque comprende: (a) reaccionar
acido acetoacético con un compuesto de la férmula (I) para

formar un compuesto de la férmula (III-2); y
R‘I

HN
(I)

R200C
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O @) COOR? (ITI-2); y
(b) reaccionar el compuesto de la férmula (III-2) con bromuro

de alilo y formar un compuesto de la férmula (VI) mediante

una reaccién de condensacidén aldol intramolecular:

R1\(O
N
COOR?
0 5 /3
/ (VI)

en donde R' se elige del grupo que consiste de hidrégeno, un
Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido y wun arilo sin
sustituir o sustituido; vy R* se elige del grupo que consiste
de hidrdégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

23. Un método para preparar'un compuesto de la
férmula (VI) caracterizado porgque comprende: (&) agregar
diceteno a un compuesto de la férmula (I) para formar un

compuesto de la férmula (III-2);
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diceteno
R1
O
(I)
R1
N

T

(b) algquilar el compuesto de la fdérmula

0

o)

COOR?

(III-2);

(ITI-2)

de alilo para formar un compuesto de la férmula

una reacciédn aldol intramolecular;

(V)

y

con bromuro

(V)

mediante
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(c}) deshidratar el compuesto de la férmula (V) para formar un
compuesto de 1la férmula (VI) para formar un doble enlace

entre C-2 y C-3 y dar el compuesto de la férmula (VI):

(vi),

en donde: R' se elige del grupo que consiste de hidrégeno,
un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R’ se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.
24. Un método para preparar un compuesto de la
formula (VI) caracterizado porque comprende:
(a) agregar diceteno a un compuesto de la férmula (I)

para formar un compuesto de la férmula (III-2); y

0 . diceteno



15

20

25

203

(1)

o) COOR? (III-2);

(b) algquilar el compuesto de la férmula (III-2) con bromuro

de alilo y formar un compuesto de la férmula (VI) mediante

una reaccién aldol intramolecular:

en donde:

Rl

(v1),

se elige del grupo que consiste de hidrdgeno,
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un Ci.¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; y R? se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Cj-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y wun arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

25. El método de conformidad con la reivindicaciédn
1, caracterizado porque ademés comprende: (c) proteger el
alcohol terciario del compuesto de la fdédrmula (XXV) conectado
a C-3 con un grupo protector apropiado para formar un

compuesto de la férmula (XXVI);

RK\Y/O
N
COOR?
o J—CH,
5
3 OPG (XXVI) ;
R

(d) romper el grupo aminal del compuesto de la fédrmula (XXVI)

para formar un compuesto de la férmula (XXVII):

HO
HN )
COOR
0 CH;
OPG®
R3 (XXVII) ;

(e) proteger el nitrdgeno lactama del compuesto de la fédrmula
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(XXVII) con PG® para formar un compuesto de la
(XXVIIT):
HO
PG® 5
\N
COOR?
O CHs
OoPG®
RS (XXVIII);

féormula

(f) oxidar el grupo hidroxi primario C-5 del compuesto de la

férmula (XXVIII) para formar un compuesto de la
(XXIX):
PGS CHO
N
N 2
COOR
o CH;
OPG®
R3

(XXIX);

(e) reaccionar el compuesto de 1la férmula (XXIX)

porcidén organometalica gque comprende una porcidn

formar un compuesto de la férmula (XXXIII):

R? OH
PG®
AN
N COOR?
o CHs;
OPG®

R® (XXXIII); v

férmula

con una

R® para
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(f) retirar PGSy PG® en el compuesto de la férmula (XXXIII) y

formar un anillo beta-lactona para dar un compuesto de la

formula (XXXV):

H )
N—_] [/
0
—0
R3 CH3
(XXXV) ;
en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrdégeno,

un C;-¢ algquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R? se elige del grupo que consiste
de hidrégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido; R® se elige del grupo que consiste de
un Ci-z4 algquilo sin sustituir o sustituido, un Ci-z4 alguenilo
sin sustituir o sustituido, un Ci-py alquinilo sin sustituir o
sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido, un
hetercarilo sin sustituir o sustituido, un Cs-zq cicloalquilo
sin sustituir o sustituido, un Cs3-34 cicloalquenilo sin
sustituir o sustituido, un Cs-ps cicloalgquinilo sin sustituir
o sustituido, un aril(C;-g alquilo) sih sustituir o sustituido
y un heteroaril(Ci.¢ alquilo) sin sustituir o sustituido; R®
se elige del grupo que consiste de un Cj-24 alguilo sin

sustituir o sustituido, un C;-24 alquenilo sin sustituir o
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sustituido, un Cjz-24 algquinilo sin sustituir o sustituido, un
C3-24 <cicloalgquilo sin sustituir o sustituido, un  Csz-gq
cicloalquenilo sin sustituir '} sustituido, un C3-24
cicloalquinilo sin sustituir o sustituido, un heterocciclilo
sin sustitulr o sustituido, un arilo sin sustituir o
sustituido, un hetercarilo sin sustituir o sustituido, un
aril (Ci-¢ alquilo) sin sustituir e} sustituido, un
heterocaril (Ci-¢ alquilo) sin sustituir o sustituido, un C3-Cyq
cicloalquil(Ci-¢ alguilo) sin sustituir o sustituido y un
heterociclil (Ci-¢ alquilo) sin sustituir o sustituido; y PG® y
PG® son cada uno un grupo protector separado.

26. El método de conformidad con la reivindicacidn
3, caracterizado porque ademds comprende: (a) proteger el
grupo hidroxi primario C-13 del compuesto de la fdérmula (IX)

con PG! para formar un compuesto de la férmula (X-1):

R‘I

\\V/O

(X-1);
PG'O

(b) romper el grupo aminal del compuesto de la formula (X-1)

para formar un compuesto de la férmula (XI-1):
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HN COOR?

OH

13

PG'0
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(XI-1);

(c) proteger el grupo hidroxi terciario C-3 del compuesto de

la foéormula (XI-1) con PG y proteger el nitrdgeno lactama del

compuesto de la férmula (XI-1)}) con PG? para formar un
10 compuesto de la férmula (XII-1):
HO
PG? 5
N
N COOR?
o
3
15 OPG
13
]
PGO (XII-1);
(f) oxidar el grupo hidroxi primario C-5 del compuesto de la
férmula (XII-1) para formar un compuesto de la férmula (XIII-
20 1):
PG? HO
N
N COOR?
0]
orG®

PG'0

(XITII-1);
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(e) reaccionar el compuesto de la férmula (XIII-1) con una
porcién organometdlica gque comprende una porcidn R® para

formar un compuesto de la férmula (XXXII-1):

Ri\//OH

PG%N
~~—COOR?

OPG3
1
PG'O (XXXII-1); y
(f) retirar PG}, PG? \Y% PG’ de un compuesto de la foérmula
(XXXII-1 vy formar un anillo Dbeta-lactona para dar un

compuesto de la férmula (XXXIV):

6

R\\//OH

H 0

N\‘(

0]
—O
HO (XXXIV) ;

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrdégeno,

un Ci-¢ alguilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que consiste de
hidrdégeno, un Cij-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin

sustituir o sustituido; R® se elige del grupo que consiste de



5

10

15

‘ 20

210

un C;-Cys alquilo sin sustituir o sustituido, un C3-Cyq
alguenilo sin sustituir o sustituido, un C;-Cy; alquinilo sin
sustituir o sustituido, un C3-Cy4 cicloalquilo sin sustituilr o
sustituido, un C3-Cy4 cicloalquenilo sin sustituir e}
sustituido, un C3-Cy4 cicloalquinilo sin sustituir e}
sustituido, un heterociclilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido, un heteroarilo sin
sustituir o sustituido, wun aril(Ci-¢ algquilo) sin sustituir o
sustituido, un heteroaril (Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido, un C3-Cz¢ cicloalquil (Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido y un heterociclil(Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido; vy pG!, PG? 1% PG’ son cada uno un grupo protector
separado.

27. El método de conformidad con la reivindicacidn
3, caracterizado porque ademids comprende: (a) oxidar el grupo
hidroxi primario C-13 del compuesto de la férmula (IX) vy
formar una lactona de 5-miembros mediante una reaccidén de
ciclizacién intramolecularv para dar un compuesto de la

férmula (X-2):

(X-2);
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(b) romper el grupo aminal del compuesto de la férmula (X-2)

para formar un compuesto de la férmula (XI-2):
HO

HN 2
COOR

(XI-2);
(0]

(c) proteger el nitrdgeno lactama del compuesto de la fdédrmula
(XI-2) con PG’ para formar un compuesto de la férmula (XII-

2):

(XII-2);

0

(d) oxidar el grupo hidroxi primario C-5 del compuesto de la

férmula (XII-2) para formar un compuesto de la férmula (XIII-

2):
PG2 CHO
N\
N COOR?
o)
0
(XIII-2);
0
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(e) reaccionar el compuesto de la fdérmula (XIII-2) con una
porcidén organometédlica gque comprende una porcidn R® para

formar un compuesto de la férmula (XXXII-2):

R® OH
PG?
AN
N COOR?
o)
0 (XXXIII-2);

(f) romper la lactona de 5-miembros del compuesto de la
formula (XXXII-2), retirar PG? y formar un anillo beta-

lactona para dar un compuesto de la férmula (XXXIV):

8

R\\//OH

H O]

N\‘{

0]
—O
HO (XXXTIV)

en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrégeno,

un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que consiste de
hidrdégeno, un Ci.g alquilo sin sustituir o sustituido, un

arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin



d..l’ _

10

15

20

25

213

sustituir o sustituido; R6 se elige del grupo que consiste de
un C;-Cys alquilo sin sustituir o sustituido, un C3-Cyy
algquenilo sin sustituir o sustituido, un C,-Cys alquinilo sin
sustituir o sustituido, un C3-Cy;4 cicloalquilo sin sustituir o
sustituido, un C3—-Cy4 cicloalquenilo sin sustituir o}
sustituido, un C3—Cy4 ciclcocalquinilo sin sustituir o
sustituido, un heterociclilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido, un heterocarilo sin
sustituir o sustituido, un aril (Ci-¢ alguilo) sin sustituir o
sustituido, un heteroaril (Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido, un C3-Cy4 cicloalquil (Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido y un heterociclil(Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido; vy PG’ es un grupo protector.
28. E1l método de conformidad con la reivindicacidn

3, caracterizado porque ademas comprende: (a) oxidar el C-13
alcohol a un aldehido y ciclizar el aldehido con el grupo
hidroxi terciario C-3 del compuesto de la férmula (IX) para
formar un anillo hemi-acetal y proteger el grupo hidroxilo
secundario del anillo hemi-acetal para formar un compuesto de
la férmula (X-3):

R! o
R

COOR?

(X-3);

OoPG*
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(b) romper el grupo aminal del compuesto de la férmula (X-3)

para formar un compuesto de la férmula (XI-3):

HO

HN COOR?

oPG* (XI-3);

(c) proteger el nitrdgeno lactama del compuesto de la férmula
(XI-3) con PG’ para formar un compuesto de la férmula (XII-

3):

OPG4 (XII—3) ;

(d) oxidar el grupo hidroxi primario C-5 del compuesto de la

férmula (XII-3) para formar un compuesto de la férmula (XIII-

3):
PG? CHO
AN
COOR?
0
o}

opG*
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(XIII-3);

{(e) reaccionar el compuesto de la férmula (XIII-3) con una
porcién organometédlica gque comprende una porcidn R® para

formar un compuesto de la férmula (XXXII-3):

RG
OH
PQZ (XXXIII-3);
N COOR?
0]
0
OPG*

(f) retirar el grupo protector PG' yv romper el anillo hemi-
acetal del compuesto de la férmula (XXXII-3), retirar PG? vy
formar un anillo beta-lactona para dar un compuesto de la

formula (XXXIV):

6

R

H 0

N\_{

0]
—0O
(XXXIV) ;
HO

en donde: R' se elige del grupo gque consiste de hidrégeno,

un Ci.¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que consiste de

hidrégeno, un Cj-g alquilo sin sustituir o sustituido, un
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arilo sin sustituir o sustituido y wun arilalquilo sin

sustitulr o sustituido; R6 se elige del grupo que consiste de

un C;-Cys alquilo sin sustituir o sustituido, un C3-Cjyq

alquenilo sin sustituir o sustituido, un C,-C,4 alguinilo sin
sustituir o sustituido, un C3-Czs cicloalquilo sin sustituir o

sustituido, un C3~Cy4 cicloalquenilo sin sustituir o

sustituido, un C3-Cy4 cicloalgquinilo sin sustituir o

sustituido, un heterociclilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin

sustituir o heteroarilo sin

sustituido, un
sustituir o sustituido, un aril(Ci;-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido, un heteroaril(Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido, un C3-Cyq cicloalquil (Ci1-¢ algquilo) sin sustituir o
sustituido y un heterociclil(Ci-¢ alquilo) sin sustituir o
sustituido; vy pG? \% PG' son cada uno un grupo protector
separado.

29. El método de conformidad con la reivindicacién

26, caracterizado porque ademas comprende reemplazar el

hidroxi C-13 con el grupo hidroxi primario C-13 del compuesto

de la féormula (XXXIV) con un haldgeno,

i
%——O——S—-CHg %——O——S
I ° |
O 0]
para formar un compuesto de la férmula (XXXVI), en donde

compuesto de la férmula (XXXIV) y el compuesto de la fdérmula
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(XXXVI) tienen las siguientes estructuras:

6 6
R\\//OH R\\//OH
H O H 0
N\ N\
0] 0 ]
—O —0
13 13
HG (XXXIV) X (XXXVI)

en donde X es un halégeno,

O

o]
T
o
:(/I):O

%—O—|S—CH3

30. Un compuesto de la férmula (Va-A):

{Va-A)

en donde: R' se elige del grupo que consiste de

hidrdégeno, un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y- un

arilo sin sustituir o sustituido; y R® se elige del grupo que
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consiste de hidrégeno, un Ci-¢ alguilo sin sustituir o
sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido vy un

arilalquilo sin sustituir o sustituido.

31. Un compuesto de la férmula (VI-A):

(VI-A)
en donde: R! se elige del grupo que consiste de hidrogeno,
un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
sustituir o sustituido; vy R’ se elige del grupo gque consiste
de hidrégeno, un Cij¢ alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin suétituir o sustituido y wun arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

32. Un compuesto de la férmula (XXIV):

R1\(O
N 2
COOR
HO
CH3 )
0O (XX1IV)
R3

en donde: R! se elige del grupo gque consiste de
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hidrbégeno, un Ci¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un
arilo sin sustituir o sustituido; R? se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, un Ci¢ alquilo sin sustituir o
sustituido, un arilo sin sustituir o sustituido y un
arilalguilo sin sustituir o sustituido; vy R® se elige del
grupo que consiste de un Cips alquilo sin sustituir o
sustituido, un Ci-z4 alquenilo sin sustituir o sustituido, un
Ci-24 alguinilo sin sustituir o sustituido, wun arilo sin
sustituir o sustituido, un heteroarilo sin sustituir o
sustituido, un Cs3.z4 cicloalquilo sin sustituir o sustituido,
un Ci3-p¢ cicloalquenilo sin sustituir o sustituido, un Cs-z
cicloalguinilo sin sustituir o sustituido, un aril(Ci-¢
alquilo) sin sustituir o sustituido, un heteroaril (Ci-¢
algquilo)} sin sustituir o sustituido.

33. Un compuesto de la férmula (VII):

N COOR?
o] '
VII
HO ( )
en donde: R' se elige del grupo que consiste de hidrégeno,

un Ci;-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin

sustituir o sustituido; y R® se elige del grupo que consiste
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de hidrégeno, un Ci-g alquilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin
sustituir o sustituido.

34. Un compuesto de la férmula (VIII):

5
R1\(O
N 2
COOR
e :
@]
10
(VIII)
HO
en donde: R se elige del grupo gque consiste de hidrégeno,
un Ci-¢ alquilo sin sustituir o sustituido, y un arilo sin
15 sustituir o sustituido; y R® se elige del grupo que consiste

de hidrégeno, un Ci-¢ alguilo sin sustituir o sustituido, un
arilo sin sustituir o sustituido y un arilalquilo sin

’ sustituir o sustituido.
5 35. El método de conformidad con la reivindicacién
20 5, caracterizado porque ademas comprende reemplazar el grupo

hidroxi primario C-13 del compuesto de la férmula (XV) con un

i i
%—O—ﬁ—CHS o %—o—ﬁ_®_
o) o)

halégeno,

25
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para formar un compuesto de la fdérmula (XVI),

compuesto de la férmula

(XV1I)

(XV)

en donde el

y el compuesto de la férmula

tienen las siguientes estructuras:

CL/

ZT

en donde X es un haldégeno,

H
N\‘(

(xV)

(XVI)
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36. El método de conformidad con la
reivindicacidén o, caracterizado porque ademas comprende

reemplazar el grupo hidroxi primario C-13 del compuesto de la

férmula (XV) con un halédgeno,

0

|| [
%—O—ﬁ—CHs g—o——ﬁ
0 o 0

para formar un compuesto de la férmula (XVI), en donde el

o

compuesto de la férmula (XV) y el compuesto de la fdérmula

(XVI) tienen las siguientes estructuras:
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H
//O
H O
N—_|
O
5 —O
CH3; (XVI)

X

o

en donde X es un haldgeno,

10 0]
i -
—o—s—oh, ||
0 o ©
37. El método de conformidad con la reivindicacidn
15 27, caracterizado porque ademds comprende reemplazar el

hidroxi C-13 con el grupo hidroxi primario C-13 del compuesto

de la férmula (XXXIV) con un haldgeno,

~ I o I
—0—S—CH, %——o——s
20 g g

para formar un compuesto de la férmula (XXXVI), en donde
compuesto de la férmula (XXXIV) y del compuesto de la férmula
(XXXVI) tienen las siguientes estructuras:

25
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6 6
R\\//OH R\\//OH
H O H O
N\ N\

0] 0]
-0 0
13 13
HY (XXXIV) X (XXXVI)

en donde X es un halégeno,
0O

I |
%—O—S——CH3 %—o—s
| ° [
o) o)

38. El1 método de conformidad con la reivindicacidn

@]

28, caracterizado porque ademids comprende reemplazar el grupo
hidroxi primario C-13 del compuesto de la fdérmula (XXXIV) con

un halégeno,

para formar un compuesto de la fdérmula (XXXVI) en donde
compuesto de la férmula (XXXIV) y el compuesto de la férmula

(XXXVI) tienen las siguientes estructuras:
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6 6
R\\//OH R\\//OH
H 8] H
N\ N\
0 0]
—O —0
13 13
HG (XXXIV) X (XXXVI)

en donde X es un haldgeno,



