




6 - Compuesto segun la reivindicacion 1, CARACTERIZADO 

porque el compuesto y/o el principio activo conteriido en el 

compuesto impide la invasion de pardsitos a los eritrocitos 

7.- Compuesto segun la reivindicacion 6, CARACTERIZADO 

porque el princmpio active es un agente anti-malaria 

8.-- Compuesto segun la reivindicaciÆn 1, CARACTERIZADO 

porque el efecto terapeutico deseado se obtiene per libera-

ciondel principio active contenido en el profarmaco y/o de 

sue metabolitos 

9 - Compuesto segun la reivindicacion 1, CARACTERIZADO 

porque el grupo funcional es un grupo -COOH que junto con el 

separador y con el grupo -SO2NH2 forma un grupo -0(0)--

separador-SO2NH2 

10.- Compuesto sequn la reivindicacion 9, CARACTERIZADO 

pouque el separador es un grupo A-B-(0)3-, en donde s es 0 ó 

If A representa 5, 0 o NR3, siendo R3 un atomo de hidrogeno, 

un radical aiquilo de hasta 10 atomos de Carbono o un radical 

acilo de hasta 10 atomos de Carbono, y B Se selecciona de un 

grupo aiquileno, un grupo arileno, un grupo alquilenarmleno o 

un grupo aiquilenarilonaiquileno, en donde el grupo aiquileno 

es un grupo aiquileno de cadena recta o ramificada con 1 a 20 

Ætomos de Carbono, el cual puede estar sustituido con grupos 

alquilo C4, grupos alcoxi 014, grupos acilo C4, atomos de 

halogenos, tales come finer, Clore, bromo o iodo, un grupo 

hidroxilo 0 Ufl grupo carbonilo, el grupo arileno es un grupo 

arileno con 6 a 20 atomos de Carbono, el cual puede estar 

sustituido con atomos de halogeno, tales come fluor, Clore, 















Serum drug Serum prod rug Serum ieveis. 
ZK No Structure liberation: stability drug substance 

RA HPLC L i 11 i1L ’1 fl 

Testosterone 24h ZK 282966 24h Testosterone 
282966 Rat 922% Rat 39% 

I  Human’12 3% Human 89% Primate (30 rng/kg 7.1 ngiml  
Primate: 1 5% Primate: 

ZK 28,1738 24h ZK 283651 1 ZK 281738 
283651 Rat 

’ Rat 101% Rat (1 mg) 275 pg/mi 
Human Human IA 

’ 

(1h 547 2h 2436 6h 4321 pg ml) 
ILU 

Primate Primate Primate (5 mg) 278 pg/rd 

MENT 24h ZK 283058 MENT 
283058 Rat Rat (m) Rat (1 mg) 3.6 ngiml 

Human Human (10 mg) 12 ng/m 
Primate Primate 

� 



Structure Rat Human  

283744  15 47 

283943 14 4 





Bisphosphonate for Osteoporosis and bone cancer D 44 

1) Table: lnhibitonofCarboanhydrasel and lt 
kv 

Structure compound CA I cu 
2-Chloro-4-sulfa 

- 

benzoic acid 2 
-ffbis-(diethoxy-

.\._o phosphoryl)-methyl 5100 110 
]-amino}-py(dTh-3-yI 

N 
0 ester 

K Bisphosphonate 

comparative compound 
Acetazolamide 

0 
S 1200 61 

NH 
N�N 

comparative compound 
� Dorzolamide 

ço 
14000 12.8 .1 N1-I 

kJ 
(NH  

2) Table::.Serurn stability of Bisphosphonate (release by 
esterases) 
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Table 1 

Inhibition of the Carboanhydrase I and H as a measurement for the binding of 

compounds to the erythrocytes (example Ergoline amine) 
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Inhibition of the Carboanhydrase I and II by nonsteroidal §elective glucocorticold 
Receptor Agonists (SEGRA) 




