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RESPUESTA AL EXAMEN DE FONDO NOTIFICADO POR

FIJACION EN LISTA NO. 451 OFICIO NO. 23240

ANDREA TOBOS MATEUS, mayor de edad y vecina de Bogota D.C., identificada como aparece al pie de
mi firma, en mi condiciéon de apoderada de la sociedad Presidio Pharmaceuticals, Inc., domiciliada en
San Francisco, Estados Unidos de América, respetuosamente me dirijo a usted con el fin de dar
respuesta al examen de fondo dentro del término de prérroga establecido en el articulo 45 de la

Decisién 486.
1. Observaciones al titulo

El Examinador considera que el titulo de la invencién no corresponde con el objeto de la solicitud
porque no define la naturaleza de los compuestos reclamados, por lo cual sugiere al solicitante hacer la

correccion necesaria.

En respuésta a la observacién del Examinador el solicitante considera que el titulo de la invencion es
adecuado por cuanto define la actividad de los compuestos de la invencion y esta caracteristica se

cumple en todos los compuestos reclamados.

Sin embargo, si el Examinador considera que otro titulo es mas apropiado para esta invencion,

agradecemos proceda con su modificacion.
2. Observaciones a las Reivindicaciones
El Examinador considera que el capitulo reivindicatorio no es conciso por cuanto los términos alquilo,

arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heteraciclilo, aralquilo, heterociclilalquilo y aminoacidos indicados para

cada uno de los sustituyentes son definidos de manera funcional y no definen indistintamente la materia
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reivindicada, al sefalar un nimero indefinido de compuestos que no encuentran soporte en la

descripcion.

El Examinador explica por ejemplo que para cicloalquilo no se definen los nimeros de atomos que lo
conforman, o para los téfminos arilo o heteroarilo, heterociclo, aralquilo, aralquenilo, heterociclilalquilo,
heteroaril alquilo, no se define el niumero de atomos de carbono o de miembros que conforman los
anillos, si es monocicliclo o biciclico, y en el caso de hetero no se definen los posibles heterodtomos que

los pueden conformar.

En respuesta a la anterior observacién, el solicitante aclara que los términos objetados por el
Examinador son claros y de acuerdo con lo establecido en la Guia para Examen de Solicitudes de Patente
de Invencién y Modelo de Utilidad emitido por la Superintendencia de Industria y Comercio, Delegatura
para la Propiedad industrial, Direccion de Nuevas Creaciones, “E/ significado y alcance de las palabras de
las reivindicaciones debe ser el que normalmente se les da en el drea técnica de la solicitud, y tiene que
ser claro para la persona del oficio normalmente versada en la materia con la sola lectura de las
reivindicaciones. Si la palabra tiene un significado especial dado por una definicién en la descripcion,
esta definicion deberd incluirse en la reivindicacion, siempre que esto sea factible.” 1 por lo que su

significado es claro de acuerdo con el drea de la quimica.

Asi mismo, el solicitante considera que los compuestos de fa invencion estan debidamente sustentados
con la suficiente informacion técnica para que la persona versada en la materia técnica correspondiente

pueda poner en practica la invencién.

Precisamente, la misma Guia para Examen de solicitudes citada anteriormente considera que:

“La invencion puede estar suficientemente descrita si se aporta:

- Un sélo ejemplo o un nimero razonable de ejemplos, modos de realizacion alternativos o variaciones
que habilitan a la persona del oficio normalmente versada en la materia para que, junto con sus
conocimientos generales, pueda poner en prdctica la invencion én toda el drea reivindicada y no sélo
algunas especies particulares reivindicadas, sin que requiera de un esfuerzo inventivo. En tal caso, la
presentacion de ejemplos relativos a todas las especies particulares de la invencion no serd condicién
necesaria para la suficiencia, siempre y cuando dichas especies se mencionen en la descripcion.” ?

Guia para Examen de Solicitudes de Patente de Invencién y Modelo de Utilidad emitido por la Superintendencia de
Industria y Comercio, Delegatura para la Propiedad Industrial, Direccién de Nuevas Creaciones. Afio 2011. P4gina 66.
Ibidem. Pagina 84.
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Sin embargo, el solicitante ha delimitado las reivindicaciones segun se detallara mas adelante.
3. Observaciones en cuanto a la unidad de invencién

El Examinador ha identificado 14 grupos inventivos y por lo tanto, sugiere al solicitante restringir la
materia a patentar en un solo concepto com(n inventivo especificando el avance tecnoldgico sobre el
estado de la técnica. E! Examinador explica que esto se logra entre otras formas definiendo las
caracteristicas esenciales de la invencién y mostrando las otras caracteristicas particulares como
dependientes, pero sin perjuicio de la concisién de las nuevas reivindicaciones tanto independientes

como dependientes.

En respuesta a la observacién dirigida a la unidad de invencion, el solicitante ha modificado las
reivindicaciones para limitar el nimero de compuestos cubiertos por las reivindicaciones. Adjunto un
archivo que muestra las modificaciones visibles, y otro documento que muestra las reivindicaciones con

las modificaciones incorporadas.
Las reivindicaciones dirigidas al uso y a un método de tratamiento 38; 39 y 40 fueron eliminadas.

De esta manera, el nuevo capitulo reivindicatorio si cumple con el requisito de unidad de invencién dado
que tienen un “(nico concepto inventivo” por cuanto los compuestos de la invencion comparten la
formula Markush | de la reivindicaciéon 1 y todos los compuestos de la invencién tienen actividad
inhibidora en la replicaciéon del virus de la hepatitis C, particularmente funciones de la proteina 5A no
estructural (NS5A) del virus de la Hepatitis C. Este efecto se demostré en 424 compuestos de la
invencion segln se muestra en las tablas contenidas en la especificacion y en donde se determind la

inhibicion del virus de la Hepatitis C genotipo 1b.
De acuerdo con lo anterior, la presente invencién si cumple con el requisito de unidad de invencion.

4, Determinacién del Estado de la Técnica — Observaciones de faita de nive! inventivo del Grupo

Inventivo 8.

El Examinador ha determinado que después de la busqueda de documentos del estado de la técnica

encontré los siguientes documentos que afectan el nivel inventivo del grupo inventivo 8:
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D1: US 2008 050336 “Hepatitis C Virus Inhibitors” (28 febrero 2008).
D2: US 2007 01855175 “Benzothiazole and azabenzothiazole compounds useful as kinase inhibitors” (09
agosto 2007).

El documento D1 divulga compuestos dtiles para el tratamiento de la hepatitis C de formula:

[0}
Ry, R

(éﬁ\rﬂ ®3 an # \‘:> >

(resumen, Parr. 0009)

El documento D2 divulga un compuesto de formula:

N \/\R i
A,

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la invencion definida en la

{resumen)

reivindicacion 1 porque;

E! documento D1 divuiga un compuesto de férmula:

L

En donde A" y W corresponderian a un anillo imidazol sustituidos (ver R7 y R8 en el documento D1
[Parrafo 0018]); donde B y B’ corresponden a fenilo no fusionados; Y y Y'corresponden a nitrogeno; Rcy
Rd forman un anillo que corresponde a pirrol o imidazol; Re y Rf forman un anillo que corresponde a

pirrol o imidazol (Parrafo 0009) utilizados en el tratamiento de la hepatitis C (resumen).

Segln el Examinador, la diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 1y los compuestos
ensefiados en el documento D1 consiste en que en los compuestos de la invencién B y B’esta definido’

como un anillo de 4 a 8 miembros que corresponde a arilo, heteroarilo, cicloalquilo o heterociclo

i

e
Por su parte, el documento D2 divuiga compuestos de formula * (Pérrafo 0008) utiles en el

tratamiento de la hepatitis C (Parrafo 0105).
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El Examinador concluye que no hay evidencia que la definicion del anilio benzofusionado B y B” presente
efectos o propiedades adicionales a lo divulgado en el documento D1 por cuanto la actividad de los
compuestos en infecciones del virus de la hepatitis C es anticipado en el documento D1 (resumen) y la
informacién suministrada por la solicitud no muestra que esta diferencia presente efectos adicionales a

los ensefiados por el documento D1.

Sin embargo, el documento D2 ensefia compuestos benzofusionados utiles para el tratamiento de la
hepatitis C (Parr. 0105 y Pérr. 0008) y en consecuencia, una persona del oficio normaimente versada en
la materia tendria una razonable expectativa de éxito de obtener compuestos alternativos para el
tratamiento de la hepatitis C, al combinar el conociniiento respecto a la actividad de los compuestos
ensefiados por el documento D1y la posibilidad de tener anillos benzofusionados en compuestos utiles
en el tratamiento de la hepatitis C, segtin lo ensefiado por el documento D2, llegando asi al objeto de la

reivindicacion 1 de la solicitud.
5. Respuesta a las observaciones de falta de nivel inventivo de la invencion.

De acuerdo con las reivindicaciones que ahora se presentan, el grupo inventivo 8 identificado por el

Examinador fue eliminado del pliego reivindicatorio.

Es asi como se superan las observaciones elevadas por el Examinador dirigidas a la falta de nivel

inventivo del grupo inventivo 8.
Por lo tanto, sostengo que la presente solicitud, con las modificaciones ahora presentadas, cumple con
los requisitos de patentabilidad y por lo tanto, solicito se conceda el privilegio de patente para esta

solicitud.

Atentamente,

fa V

8
ANDREAJOBOS MATEUS

C.C. 52.223.325 de Bogota
T.P. 148648
Anexos: Capitulo Reivindicatorio Modificado con cambios visibles.

Capitulo Reivindicatorio Modificado con cambios incorporados.



REIVINDICACIONES .

1. Un compuesto que tiene la férmula I:
(RO)

®, g
-

, en donde:

A’ se selecciona del grupo gque consiste de un

enlace sencillo, —(CR2) n~C (0) = (CRz) p—, ~(CR2) »~0~ (CR») p—,

= (CRz) »=N (R") = (CR2) p—, = (CR2) a=S(0) N (R") = (CR2) ,—,

~=(CR2)a=C(O) =N (R") = (CRz) o=,  — (CR;) »~N (R") ~C(O) -N (R") = (CR2) o—,

= (CRz) n~C(0) 0= (CRz) p— —(CRz) =N (R") =S (0) «—N (R") = (CR>) 5~ y

- (CR2) =N (R") =C (0) —=O— (CR3) p— y un grupo heteroarilo
, 1

Ha- A
seleccionado del ~grupo -que consiste ‘de Y ,

SAGUNLAGURNAY ] 1.
< <TI0 AL

0
S 2 Y] v
ﬂ»— i >—N7 | \\>—NJ\ Z \)\
X2 xt H xtHo X2
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en donde:

X' es CH,, NH, O o S,

Y!, Y? y Z' son cada uno, de manera independiente
CH o N, k
¢ X? es NH, O o S,
\Y es —-CH,-CH,-, -CH=CH-, -N=CH-,
(CH;) ,~N (RY) = (CH;) ,— © —(CH;),-0-(CH.)p-, en donde a y b son de
manera independiente 0, 1, 2 6 3, con la condicidén de que a

y b no son ambos 0,
V.

C /\7\Y2
&\~
X2 incluye opcionalmente 1 6 2

nitrdgenos como heteroétomos en el residuo de fenilo,

los cafbonos del grupo heterocarilo estan cada
uno, de manera independiente, sustituidos opcionalmente con
un sustituyente seleccionado del grupo gque consiste de
haldégeno, -OH, -CN, =NO3, halégeno, alquilo de C; a Cia,
hetercalquilo de C, a Ci, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquiio, alcoxi, alcoxicarbonild, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida y
amino,

los nitrégenos, si estan -presentes, del grupo
heteroarilo, estan cada uno, de manera independiente,

sustituidos opcionalmente con un sustituyente seleccionado



del grupo que consiste de -OH, alguilo de Ci a Cip,
heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcox}carbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfohilb éustituido, sulfonato y sulfonamida,
. a y b son de manera independiente 1, 2 6 3.

c y d son de manera independiente 1 6 2,

n y p son de manera independiente 0, 1, 2 6 3,

k es 0, 1 6 2,

cada R se selecciona de manera independiente del
grupo que consisté de hidrdégeno, haldégeno, -OH, ~CN, -NO3,
haldégeno, alquilo de C; a Ci;, heteroalquilo de C; a Cig,
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,
alcoxi, alcoxicafboﬁiio, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino,

cada RY se selecciona de manera independiente del
grupo que consiste de hidrégeno, -OH, algquilo de C; a Ciy,
heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida,

y

en donde B puede unirse a cualquier lado de A’,
S \\(N/
de manera que en el ejemplo de A’ siendo HN*: , W-B-A'

3
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AN /Nj/
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puede ser

B y B’ son cada uno, de manera independiente, un
anillo de 4 a 8 miembros que es un arilo, heteroarilo,
cicloalquilo o heterociclo, en donde cada heterocdtomo, si
estd presente, es de manera independiente N, O o S, y en
donde al menos uno de B o E’ es aromatico;

cada R? se'sglecciona de manera independiente del
grupo que consisge de -0OH, -CN, -NO,, haldgeno, alquilo de
C, ' a Ciz, heterocalquilo de Cy a Ciz, cicloalquilo,
heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo, alcoxi,
alcoxicarbeonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino; y si B o B’ no
es aromatico, también puede sustituirse con uno o mas oOXo;

cada r es de manera independiente 0, 1, 2 & 3;

W se selecciona de manera independiente de
2

1! Y. 1 1-X! X\ 1
R B S R &
I’ r r

X2 N

2 .
=z Y, Y2 Y2 Y2 DN
A\ N
LI <0 oy <1
NT X X2 , X2 XN
2 2

[ 4
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5
Yir/ Y{f/
* . () —
X 1-Y] /4
Z
Wa <) o e
’ 14 X I y\l
2 N 2 y? y2
¢ S —< N ¢ N ¢ o
X Cy. N” Cy_
' Y
y2_N
<1
X2TSN7
N CY\, en donde:
X* es CH,, NH, O o S,
Y!, Y*> y Z! son cada uno, de manera independiente,
CH o N,
X2 es NH, O o S,
V es —-CH,-CH,-, -CH=CH-, -N=CH-, - (CH,) ,~N(RY) -
(CHy)p— © ~—(CH;).,—0-(CHz)p-, en donde a y b son de manera

independiente 0, 1, 2 é 3, con la condicién de que a y b no

son ambos 0,
V.

“\\
X2 incluye opcionalmente 1 &6 2

nitrégenos como heterodtomos en el residuo de fenilo,

W estd sustituido opcionalmente con uno o mas
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de -OH,
-CN, -NO,, haldégeno, alquilo de C; a Ciz;, heteroalquilo de C,
a Cig, cicloalquilo, heterociclo, marilo, heteroarilo,
aralquilo, alcoxi, éléoiicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo,
sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino,

W y el anillo B’ pueden conectarse ya sea a



través de un &tomo de carbono o nitrdbgeno en B', vy

Cy es un grupo cicloalquilo, heterociclo, arilo o
un grupo heteroarilo monociclico, biciclico o triciclico de
5 a 12 miembros, en donde hasta tres heterodtomos son de
manera independiente N, S u O, y que esta sustituido
opcionalmente con uno o mas sustituyentes seleccionados del
grupo que consiste de -OH, -CN, -NO;, haldégeno, alquilo de
C:. a Cy heteroalquilo de C; a Cyg cicloalquiio,
heterociclo, arilo, ° heterocarilo, ) aralquilo, alcoxi,
algoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino;

cada RS, RY% R® y R! se selecciona de manera
independiente del grupo que consiste de: hidrdgeno, alquilo
de Ci a Cg hetercalquilo de C; a Cg, aralgquilo y un anillo
de 4 a 8 miembros que puede ser cicloalquilo, heterociclo,
heterocarilo o arilo, en donde,

cada hetercatomo, si estd presente, es de manera
independiente N, O o S, L

‘ cada uno de RS, RY, R® y R puede sustituirse

opcionalmente con alquilo de C; a Cg, hetercalquilo de C; a
Cg, aralquilo, o un anillo de 4 a 8 miembros que puede ser
cicloalquilo, heterociclo, heteroarilo o arilo y en donde
cada heteroatomo, si estéa presente, es de manera

independiente N, O o S,

R¢ y RY estadn unidos opcionalmente para formar un

AN



heterociclo de 4 a 8 miembros que esta fusionado
opcionalmente a otro anillo de heterociclo o heteroarilo de
3 a 5 miembros, y

R® y Rf estén unidos opcionalmente para formar un
heterociclo de #4 a 8 miembros, que esta fusionado
opc¢ionalmente a otro anillo de heterociclo o heterocarilo de
3 a 5 miembros;

Y v Y’ son cada uno, de manera independiente
carbono o nitrdégeno; y

7z y 7' se seleccionan de manera independiente del
grupo gque consiste de hidrégeno, alquilo de Ci a Cgy
heteroalquilo de C; a Cs, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, _aralquilo, 1-3 - aminocacidos,
~[U-(CR%;) «~NR5~C (R%;) +] »—U- (CR%;) c-~NR"~ (CR*;) «-R?%, —-U- (CR%) «-R®,
y =[U-(CR%)(~NR5~ (CR%):],~U- (CR%) .~O- (CR%;) :—R%, en donde,

U se selecciona del grupo que consiste de -C(O)-,
-C(S)- y —-S(0)2—,

cada RY R> y R’ se selecciona de manera
independiente del grupo que consiste de hidrdgeno, alquilo
de C; a Cg, heteroalquilo de C; a Cg, cicloalqguilo,
heterociclo, arilo, heterocarilo y aralquilo,

R® se fselecciona del grupo que consiste de
hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heterocalquilo de C; a GCs,
ciéloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo,

-C(0)-R®, -C(S)-R%, =-C(0)-0-R®!, -C(O)-N-R%;, -S(0O):-R® vy

Nz



-S(0),-N-R¥;, en donde cada R®! se selecciona de manera
independiente del grupo que consiste de hidrdgeno, alquilo
de C; a Cs, hetercalquilo de a Cs, cicloalquilo,
heterociclo, arilo, heterocarilo y aralquilo,

opcionalmente, R’ y R® forman juntos un anillo de
4-7 miembros,

cada t es de manera independiente 0, 1, 2, 3 ¢ 4,

ues 0,16 2.

. 2. E1l compuesto 'segﬁn la reivindicacién- 1,
caracterizado porque

R°, RY R°® y Rf se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de: hidrégeno, alquilo
de C; a Cg y heteroalquilo de C; a Cg, en donde,

cada heterocdtomo, si estd presente, es de manera
independiente N, O o S,

R° y R® estdn unidos opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 na. 8 miembros, que estd fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros, y

R® y Rf estan unidos opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros, que estd fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miehbros.

3. El compuesto seguin la reivindicacidén 2,
caracterizado porque:

a) R® y R? estdn unidos y forman un sistema anular fusionado

12



heterociclico seleccionado del grupo que consiste de:

T L o O LT O O

4

N

4

/=

“R

\a ) O/\T/’ N RQN/\W)a
4 14 4

4 ! 14

3

RN /\j/z
N %
N (0)p-2S
O”’SVN\Z \/N*
) y Z, en donde R" se selecciona del grupo
gue consiste de hidrégeno, -OH, alquilo de Ci; a Ci,

heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida;

O

b) ‘en donde R® 'y Rf estdn unidos y forman un sistema anular

fusionado heterociclico seleccionado del grupo que consiste

de

£ . &
§ - & g RN
Z‘D Z'Q z';/\'\()> Zj\lﬁ Z'D Z'/\'(;N

y Z , en donde RY' se
selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, -OH,

alquilo de C; a Ci,, heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo,

g\



10
heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo, alcoxi,

alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo

sustituido, sulfonato y sulfonamida.

4. El compuesto segin la reivindicacién 1,
X,,X:Iix.lx,
NS NS
*)\x X'J\*

caracterizado porque B y B’ Jjuntos son '

, en donde
* 4indica los puntos de unién al resto del compuesto, en

donde no més de 2 de X son nitrdgeno.

5. El compuesto segun la reivindicacién 1,
—~ X
caracterizado porque B y B’ Jjuntos son RV ,
X' * N X' N X' * ,
AN X' S X' ,
e D S S i
N X' NN XI * NN Xl. o Xu/
RN 14 R 4 R 14 ’
X - X'
: X' * :X N X' * / :Xv
B Sl L s IS
X x>, X X' e
. O X 1 14 o x 14 14
XY* / X: N XY*
‘(/\/E X — I X
l" ' X * . !
7 ~x , , © ST X , en donde *

indica los puntos de unidén al resto del compuesto y RY se
seleccionia del grupo gque consiste de hidrdgeno, -OH,
alquilo de C; a Cp;, heteroalquilo de C, a Ci;, cicloalquilo,

heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo, alcoxi,

S
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alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato y sulfonamida.

6. El compuesto segin la reivindicacidn 1,

caracterizado porque B y B’ Jjuntos son ,

~ X . \ m . \
N. = * N
_CO/ N ) N\ N‘N/ \/\

14 14 ’ 14

*\N ISV TN *\’

* N N *
’ ~F ’ ’ ’
N TN __<ﬂ§TjiiL\ X7
~T * \ * N\ ~
* \ N’N\/\ N’ / * \
N,N s * * N—N\7N
14 14 14 7
N Xy . N X2
~ N\ *_Q\/ N\ AN *AQ\/
* N N = *4<\/ . N, =
NN e, NIz N .

N
NQ(N\ * *_-<\ \D\
* -N. =~
T e —~Y
14
IN\ *
*—N _
en donde * indica los puntos de unidén al

7

resto del compuesto y el anillo de sels miembros contiene
opcionalmente wuno o dos nitrégenos adicionales como
heteroatomos, con la pondicién de gue el numero total de
nitrdégenos en el énillo de seis miembros no exceda de dos.

' 7. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene:

16
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a) férmula II:
(R®)

Cy B'
re /-
X1 Re
B A

Yl
(Ra )r / —~ Rf
Zl

r

en donde A’ se selecciona del grupo que consiste de un

: N|/\>— HN-N HN- NN N
S Sl Sl Sl S ey

enlace sencillo, .

N N X N XN NNy
IO~ < <L
N NN N~ N\F N~ N\F
H , H , H y H )
0

b) férmula IIa:

(R?),

2 o N/

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera

independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH;—, -

1+
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CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -5(0)i-2—, -CHx0-, -CH:5—-, -
CH,S(0)1-2—- y —-CH:N(R')-, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heteroalquilo de
C, a Csg, cicloaiquilb, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido.

8. El compuesto segun la reivindicacién 1, que
tiene

a) férmula IIb:

RC

Y
Rd/ ™~

, en

donde cada X® y X¢ es de manera independiente C o N,

O

b) férmula IIc:

198
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en donde X vy X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHy—, -
CH,—-CH,—, —CH=CH—; ;O;, -S-, -S5(0)i—, -CH0-, -CH,S5—-, -
CHsS (0)1.,— y —-CHN(R')—, en donde R! se elige del érupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de Ci; a Cg, heterocalquilo de
C, a Cg ©cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcancilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo \%
sulfonilo sustituido.

9. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula Ile:

en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
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independiente del grupo que consiste de un enlace, —-CH,—, -
CHZ—CHz—, —CH‘—‘CH—, _O—, ‘S“, -5 (O) 1-2" ¢ —CH20_, _Cst_, -

CH,S (0)1— y —-CH;N(R')—, en donde R! se elige del grupo dgue

consiste de hidrééeﬁo, alquilo de Ci; a Cs, hetercalquilo de
C; *a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo 3%
sulfonilo sustituido.

10. EIl compuesto segun la reivindicacién 1, que

tiene la férmula IIi:

7t %

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,—, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -=S(0)1:~, -CHO-, -CH:S-, -
CH,S(0)1.— y —CH,N(R!)—, en donde R' se elige del grupo que
“consiste de hidrégeno, alquilo de Ci a G, heteroalquilo de
C, a Cg cicloaiquilb, heterociclo, arilo, heterocarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo %
sulfonilo sustituido, y en donde X° es C o N.

11. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

20
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%

tiene la férmula ITk:

21/Y1 Xb:lZXb

, en donde X Yy’ X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,-,

CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);,—, -CH)O-, -CH,S-, -
CH,S(0);-2— y -CH:N(R') -, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrdégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y

sulfonilo sustituido.

12. El compuesto segun la reivindicacién 1, que

tiene la férmula IIm:

2N
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, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHy—, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, TOT'- -8-, -S(0)i-z=, -CH;0-, -CH:S5-, -
CH,S(0) 12— ¥ —CHﬂiUﬁ)—, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloalquilo, heterociclo,. arilo, heterocarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido, y cada X y X° es de manera
independiente C o N.

13. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula IIo:

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH;-, -
CH,~-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0)i-2—, -CHO-, -CH,5-, -
CH,S (0)12~ y -CHN(R')-, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidréééﬁo; alquilo de C; a Cs, heteroalquilo de
C,+a Cg, cicloalguilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,

aralqguilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y

Z2
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sulfonilo sustituido, y en donde cada X" y X° es de manera
independiente C o N; X? es N u O; y X es S(0); o C(O).
14. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula III:

(R?), (R%),

en donde

A’ se selecciona del grupo que consiste de un

N/\>_ N B
| HN HN N NN
2 SR Sl Sl Sy

enlace sencillo, S
N N X\ N XN\ NNy
o <0 <0 <IN <
PE N NN N N
0] H , . -H , H y H
Y
‘ cada X¢ es de manera independiente C o N.
15. El compuesto segun la reivindicacién 14, que

tiene la férmula IIIa:

23
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(R?), (R?);

(R%: N \/

en donde X y X’ se seleccionan cada wuno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHz—,
CH,-CH,~, -CH=CH-, -0-, -S-, -S5(0)12—, -CHxO—-, =-CHpS—-, -
CHS (O) 12— ¥ -CH,N(R') -, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeqoh alquilo de C; a Cg, heterocalquilo de
C, a C(Cg, cicloaiquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
arélquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo %
sulfonilo sustituido.

16. El compuesto segun la reivindicacién 14, que

tiene la férmula IIIb:

\_.

T=Z
%

S
%

: R?), Y,
: R
d/Y\ Z'/

Z ’ en

24
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donde cada X® es de manera independiente C o N.
17. E1 compuesto segun la reivindicacidn 16, que

tiene la férmula IIlIc:

(R?) (R%)
Xtz

=Xt Xb:I:Xb

en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH;—, -
CH,-CH;-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);~, -CH;O-, -—CH,S-, -
CH,S(0),-— y -CH:N(R') -, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heteroalquilo de
C; a Cg, cicloalqu;lq, .heterociclo,~ arilo, heterocarilo,
aralquilo, alcaﬁoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y

sulfonilo sustituido.

18. E1 compuesto segun la reivindicacién 16, que

tiene la férmula IIId:



Y' ;
R
z / .

19. El compuesto segun la reivindicacién 18, que
tiene la férmula IIlle:

(R%), (R%),
X®g=X°¢ xP
— X
X ¢ Xb:i=xb ”/‘\h
(R} X
\/N /N \/

Zl

-2

Iz

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,—, -
CH,—CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0)1.—, -CHO—, -CHy5-, -
CH,S(0)1-,~ y -CH,N(R!)—, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloaiquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
arélquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y

sulfonilo sustituido.

20. El compuesto segun la reivindicacién 16, que

A
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tiene la férmula ITIIf:

R R,

21. E1l compuesto segun la reivindicacién 20, que
tiene la férmula IIIg:

(R®) (R?),

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera

independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHy—, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S5(0)i2—, -CHO0-, -CH:5-, -
CH,S(0)1.— y -CHN(R')~-, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heterocalquilo de
C, a Cg, <cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo,

aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
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sulfonilo sustituido.
22. El1 compuesto segun la‘reivindicacién 1, que

tiene la férmula ITITk:

‘ (R%) (R®)
xﬂ:x‘i xﬂ:xb

Iz

Xl

Nz (Re) N/

14

en donde X Yy k;nvée seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHy—, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -8(0):i»—, -CH0-, -CH;5—, -
CH,S(0)1,— y —CH;N(R')—, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, algquilo de C; a Cs, heterocalquilo de
C, a Cs, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo %

sulfonilo sustituido.

23. El. compuesto segun la reivindicacion 1, que

tiene la férmula IIIm:

3

2.8
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4 ‘ (R%)

Iz

7
en‘ donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,~, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0):1>—, -CHO-, -CH;S-, -
CH,S (0);.,~ y —-CHN(R')-, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloalquilo, heterociclo, ariio,‘ heterocarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido.

24. El1 compuesto segun la reivindicacidén 1, que

1

tiene la férmula IIIq:

294
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en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,—, -
CH,~CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0)i-»—, -CH0-, -CHy5-, -
CH,S(0):.— y -CHuN(R')-, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, éiquilo de C, ; Cg, heteroalquilo de
Clta Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbémoilo 3%
sulfoniio sustituido, y <cada X° y X° es de manera

independiente C o N.

25. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula IVa:

3Q
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, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH;—-, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0)12—, -CH0-, -CH;5-, -
CH,S (0)1-,— y -CH,N(R!)-, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C, a Cg, hetercalgquilo de
C: a Cg, ciéloaiquilo} heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralqgquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo 3
sulfonilo sustituido, y en donde:

A’ se selecciona del grupo que consiste de un

enlace sencillo, H , , N , S

N o N X NP2 N— Ny

o IO < =T —~7

)l:\>’ N NN NTNF N~\F
o H , H , H y H

26. Elxcdmpuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula Vd:

AN
Xb
SNl NN
(R®) xb:—_—xb N )
ri”” Y\z R, "

en donde cada X° y X°¢ es independientemente C o N.

4

21
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27. Elffcbmpdeéto de la ;eivindicacién 1, en
done R, RY, R® y Rf se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de: hidrdégeno, alquilo
de C; a Cg y heteroalquilo de C; a Cg, en donde,

cada heterodtomo, si estéa presente, es de manera
independiente N, O o S,

| R° y R% estan unidos opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros, que esta fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros, y

R° y Rf - estan ﬁnidos opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros, que estd fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros.

28. El1 compuesto de la reivindicacién 1, en

donde R?® es de manera independiente -CN,-OCHF., -OCF;, -CF; O

29. E1 compuesto de la reivindicacidén 1, en

donde uno de Y y Y’ es N.
E
&
N
H

1
L

31. El1 compuesto de la reivindicacién 1, en

doqde A’ es

donde Z y Z’ son cada uno 1-3 aminoacidos.
32. El compuesto segun la reivindicacién 31,
caracterizado porgque los aminoacidos estan en la

configuracidén D. .

compuesto de la reivindicacidén 1, en

22
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33. El1 compuesto segin cualquiera de las
reivindicaciones 1-30, caracterizado porque Z y Z' se
seleccionan cada uno de manera independiente del grupo que
consiste de -[U-(CR%)(-NR°-(CR’;).],~U-{CR%;)~NR’-(CR";).-R®, -
U-(CR%)-R® y - [U—__A(CR.42)~t_NR5— (CR%) ¢],~U-(CR%;) :~O~ (CR*;) «—R".

34. El1 compuesto segun la reivindicacién 1,
cafacterizado porque uno o ambos de 4 y Z7 son
~C (0) - (CR%) »~NR’- (CR’z) »—C (0) ~O-R"'.

35. El compuesto segun la reivindicacién 34,
‘caracterizado porque uno o ambos de Z y 2 son
-C(0) - (CR%) »~NR'-C (0) -~O-R**.

36. El compuesto seguin la reivindicacién 1,
caracterizado porque wuno o ambos de Z y 7' son
-C{0) - (CR%;) .—R®.

37. Una composicién farmacéutica que comprende

[}

un compuesto segun la reivindicacién 1.

38. Un compuesto segun la reivindicacién 1,

seleccionado del grupo que consiste de

33
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REIVINDICACIONES :

1 Un ceompuezto gue tiene 1a férmula 1o
(R%)

R€

Y
z o

en donde:

A" se selecciona del grupo que

enlace sencillo; = (CR,} p=CL{CY~ {CR,) by ~ LCEL Y O (DA

- <CR \ n——l\‘} ( R) - ( C PZ ) [ - ( C‘Rg \J no = (\J,\ [ ,
S {CR) = (0) =N (RT) = (CRy) p=, = (CRy) =N (BF) ~C (O -1 (R~ (TR,
~{CR2) »=C (0] =0~ (CRa) < (CRa) N (BY) =8 (0] 1 (R~ (€
~ (CRy) o= N (R¥) =C (0) =0~ (CR-} o Y I Grupo
v p

2.1“\‘\\_

¥ Ny

B

del grupe que consiste de 7 TX eyl




en donde:

X! es CH;, NH, O o S,

y*, Y?> y 2! son cada uno, de manera independiente

CH o N,

X? es NH, O o S,

v es  -CH~CH-,  —-CH=CH-, ~N=CH-,
(CH,) a=N (RY) = (CH,),— o —(CH;),-0-(CH;)p,—, en donde a y b son de
manera independiente 0, 1, 2 6 3, con la condicidén de que a

y b no son ambos O,
VA

/Y
“\\
X? incluye opcionalmente 1 6 2

nitrégenos como heterodtomos en el residuo de fenilo,

los carbonos del grupo heterocarilo estan cada
uno, de manera independiente, sustituidos opcionalmente con
un sustituyente “seleccionado del grupo que consiste de
halégeno, -OH, -CN, -NO,, haldgeno, algquilo de C; a Ciy,
heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heterocarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanocilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida vy
amino,

los nitrdégenos, si estdn presentes, del grupo
heteroarilo, estdn cada uno, de manera independiente,

sustituidos opcionalmente con un sustituyente seleccionado



del grupo que consiste de -OH, alquilo de Ci a Ci,
heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
ca{bamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida,

a y b son de manera independiente 1, 2 ¢ 3.

c y d son de manera independiente 1 6 2,

n y p son de manera independiente 0, 1, 2 0 3,

k es 0, 1 6 2,

cada R se selecciona de manera independiente del
grupo que consiste de hidrégeno, halbégeno, -OH, -CN, -NO,
halégeno, alquilo de Ci a Ci;, heterocalquilo de Ci a Ciyy
cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo
sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino,

cada RY se selecciona de manera independiente del
grupo que consiste de hidrégeno, -OH, algquilo de C; a Cio,
heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida,

y

en donde B puede unirse a cualquier lado de A’,

& ~

de manera que en el ejemplo de A’ siendo HN , W-B-A’



w B '
N N
\ o
r?/o HN / ;

puede ser

B y B’ son cada uno, de manera independiente, un

anillo de 4 a 8 miembros que es un arilo, heterocarilo,

cicloalquilo o heterociclo, en donde cada heterodtomo, si

estad presente, es de manera independiente N, O o S, y en
donde al menos uno dé B o B’ es aromatico;

. cada R® se selecciona de manera independiente del

grupo que consiste de -OH, -CN, =NOg, halégeno, alquilo de

C1 a Cio, heterocalquilo de C, a Cia cicloalquilo,
heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfeonilo

sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino; y si B o B’ no
es aromdtico, también puede sustituirse con uno O mas 0OXO;
cada r es de manera independiente 0, 1, 2 6 3;

W se selecciona de manera independiente de

Y? AN
7 Y Z1-X! X' 1 7
P S>— — i > —
i x1J\, y! Y J\, XESNTS
Y y2 Y2 Y2
[ >— — 3 % N
/[:\thx2 X2 X2 NN
4 I 4
2 2 N
S 1) N ah
I r I
V.

B



5
Y2 : 2 .
%r/ YQr/ )
S = I T,
717
<ii> d {‘ib' l ?ﬁCy—— x? C
r 14 X" 14 Y\I
AN ~N NN ~
_—(2 l,/ _—(2 |,/ —_(2 | 4L _—(2 | =
X Cy_ X X“ N7 C XOONT ey
y2.__N
I
X2TNNT
N Cy\, en donde:
X1 es CH2, NH, 0O o Sr
Y!, Y*> y Z' son cada uno, de manera independiente,
CH o N,
X? es NH, O o S,
V es -CH,-CH,-, -CH=CH-, ~N=CH-, - (CHy) .—-N (RY) -
(CHy)p- O —(CH,).,-O-(CHy)p—, en donde a y b son de manera

independiente 0, 1, 2 6 3, con la condicién de que a y b no

son ambos 0,
V.

O /Z\YZ
“\\
x? incluye opcionalmente 1 & 2

nitrdégenos como heterodtomos en el residuo de fenilo,

W estd sustituido opcionalmente con uno o mas
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de -OH,
-CN, -NOg, halégeno,'alquilo de C, a Ci1, heterocalquilo de C,
a Cia, cicloalqﬁilo, heterociclo, arilo, hetercarilo,
aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo,
sulfonilo sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino,

W y el anillo B’ pueden conectarse ya sea a

5



través de un dtomo de carbono o nitrégeno en B’ , vy

Cy es un grupo cicloalquilo, heterociclo, arilo o
un grupo heteroarilo monociclico, biciclico o triciclico de
5 a 12 miembros, en donde hasta tres heteroatomos son de
manera independiente N, S u O, y que esta sustituido
opcionalmente con uno o mas sustituyentes seleccionados del

grupo que consiste de -OH, -CN, -NO2, haldégeno, alquilo de

C1 a Ciz, heteroalquilo de Ci1 a Ci, cicloalquilo,
heterociclo, arilo, heteroarilo, aralquilo, alcoxi,
algoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo

sustituido, sulfonato, sulfonamida y amino;

cada RS, RY R® y Rf se selecciona de manera
independiente del grupo gque consiste de: hidrbégeno, alquilo
de C, a Cg, heteroalquilo de Ci a Cg aralquilo y un anillo
de 4 a 8 miembros que puede ser cicloalquilo, heterociclo,
heteroarilo o arilo, en donde,

cada heterodtomo, si esté p;esente, es de manera
independiente N, O oS,

cada uno de R¢, RY R°® y R! puede sustituirse
opcionalmente con alquilo de C; a Cg, hetercalquilo de C; a
Cs, afalquilo, o un anillo de 4 a 8 miembros que puede ser
cicloalquilo, heteréciclo, heterocarilo ¢ arilo y en donde
cada heteroatomo, si estéa presente, es de manera
independiente N, O o S, |

R° y R? estan unidos opcionalmente para formar un
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-5(0),-N-R®,, en donde cada R® se selecciona de manera
independiénte del grupo que consiste de hidrdgeno, alquilo
de C; a Cs, heterocalquilo de C; a Cg cicloalquilo,
heterociclo, arilo, heterocarilo y aralquilo,

opcionalmente, R’ y R® forman juntos un anillo de
4-7 miembros,

cada t es de manera independiente 0, 1, 2, 3 &6 4,

ﬁ es 0, 1 6 2.
2. El compuesto segun la reivindicacién 1,
caracterizado porque

R¢, RY, Re y R! se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de: hidrdgeno, alqguilo
de C; a Cg y heteroalquilo de C; a Cq, en dohde,

cada heterodtomo, si estd presente, es de manera
independieﬁte N, C o S,

R vy Rdvestén unidos opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembrosﬁ que estd fusionado
opéionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros, y

R® y Rf estdn unidos opcionalmente para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros, que esta fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros.

3; El compuesto segin la reivindicacidén 2,
caracterizado porque:

a) R° y R? estén unidos y forman un sistema anular fusionado

AL



heterociclico seleccionado del grupo gque consiste de:

kY %, kY %,
Lo £ O O

% , en donde RY se selecciona del grupo
que consiste de hidrdégeno, -OH, alquilo de C, a Cy
heteroalquilo de C;, a Ci,, cicloalquilo, heterociclo, arilo,
heteroarilo, aralquilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alcanoilo,
carbamoilo, sulfonilo sustituido, sulfonato y sulfonamida;

&

O

b) en donde R® y Rf estan unidos y forman un sistema anular

fusionado heterociclico seleccionado del grupo que consiste

de
s 5 s
i s -8 8 s RN

, y Z , en donde R"Y se
selecciona del grupo dque consiste de hidrégeno, =-OH,

alquilo de C, a Ci», heteroalquilo de C; a Ci;, cicloalquilo,
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heterociclo, arilo, heterocarilo, aralquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo

sustituido, sulfonato y sulfonamida.

4. El compuesto segun la reivindicacidén 1,
XX
I
¢ ' x> x>
*)\x X')\*

caracterizado porque B y B’ Jjuntos son '
X-X '

<%
e S

X=X

, en donde

* 7

* indica los puntos de unidén al resto del compuesto, en

donde no mas de 2 de X son nitrdégeno.

5. El compuesto segun la reivindicacidén 1,

.. _ﬁ(é]:X:x

* |

N X'/J\*

caracterizado porque B y B’ Jjuntos son RN ,
X o+ NI N X' ~* .

SO0 G A
N> xr N>, N~ >xe oL A
RN RV RN X

14 14 14

N Koy X

_(OI Y — I L **/ZIX}-/ *ﬂx. X
X' * ) ': ' X'\ *
4(/31 \\>I(/ _<S:r|\x/j(\* —_«::[x\x(

X" en donde *
indica los puntos de unidén al resto del compuesto y RY se

r O
selecciona del grupo gque consiste de hidrdégeno, -OH,
alquilo de C; a Cj;, heterocalquilo de C; a Ci;, cicloalguilo,

heterociclo, arilo, hetercarilo, aralquilo, alcoxi,
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alcoxicarbonilo, alcanoilo, carbamoilo, sulfonilo

sustituido, sulfonato y sulfonamida.

6. El compuesto segun la reivindicaciéon 1,
S
caracterizado porque B y B’ Jjuntos son 5,

N. = * N
’_CO/ NI, NN, 2 Vk

’ ’ r ' ’

@N\ * N_ -+ =N
* X *
NN~ — N _@j N
* N *
’ ~F ’ ../ ’ r
* . /=" N = N\ -
=T ’ N~ N Z —_<ﬁ§T/Q*f/
* \N’N P N N N . * N
¢ [ ’ ’ 14
N N . N\ A
* B *
*_@( S _Q\/N = *‘Q\/ —Q\/N I~
N~ S * N_ = N *

N X
N\ N\ ’ *—<\ \D\
" -N
LYYy A —«Cf O

en donde * indica los puntos de unidn al

14

resto del compuesto y el anillo de seis miembros contiene
opéionalmente uno o dos nitrdégenos adicionales como
heteroadtomos, con la condicién de que el numero total de
nitrdégenos en el anillo de seis miembros no exceda de dos.

7. El compuesto segin la reivindicacidén 1, que

tiene:
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a) férmula II:

(R®)

Re
Al

(RP), / ~gf
2

’

en donde A’ se selecciona del grupo que consiste de un

N7\ -N -
Lt oy
enlace sencillo, H O ,/)iN ,/):;>__’/);;>h_’

S0 S <,

H , , y

o .

b) férmula Ila:
(R?),

Cy B'

. (RO, //

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de

[

independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHp—,

manera
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CH;-CH;-, -CH=CH-, -0-, -S-, —S(O)lé;, -CH,0—, -—CH,;S-, -
CHzS (0) 12— ¥y -CH;N (R')—, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrdégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalguilo de
C, a Cg, ciclbalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo \%
sulfonilo sustituido.

8. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que
tiene

a) férmula IIb:

Tﬁr
_Y, X¢—X° XPz|=XP
. z! \>_</ \>_< Xb
" ==x° \xb / \>—A' R
Ra)r |
Y s Y
R N, R®),

Y'—
Rf
, /

, en

donde cada X° y X° es de manera independiente C o N,

O

b) férmula Ilc:

3
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. R?),
z|1 /K /x°—>< xb:|=xb
>_< >_—_< xX°
X Xe=|=xe \xb / \>-—A'
X R® |

en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo gque consiste de un enlace, -CH,-, -
CH,-CH,~, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);»—, -CH,0-, -CH,S-, -
CHyS (0) 12— ¥ -CH,N(R!) -, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, hetercalquilo de
C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo \%
sulfonilo sustituido.

9. E1l compuesto segin la reivindicacién 1, que

tiene la fdérmula Ile:

| \ /
\x’/—N\\Z v &\XL__Xb \\\Y//A\\X‘
(FL’)r / —~/

en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera

A%



15

independiente del grupo que consiste @e un enlace, -CH,—, -
CH,—CH,~, -CH=CH— -0-, -S-, =-S(0)i,-, -CH,0-, ~CH,S-, -
CH,S (0)12~ y -CH:N(RY)-, en donde R* se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alguilo de C, a Cg, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo,
aralquilo,' alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamcilo y
sulfonilo sustituido.

EO. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula IIi:

R?),

ZV”’(K o X%%:Xb
g ol \>,
\/N X":i:xb \(\/X'

R%) ,
\\Z (R%) //N

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, —-CH,—, -
CH,—CH,~, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0):-2—, -CHO-, —CH,S-, -
CH,S (0)1,— .y —CHN(R')-, en donde R' sé elige del grupo que
coqsiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo,
aralquilo, = alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido, y en donde X es C o N.

11. El1 compuesto segun la reivindicacién 1, que
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tiene la fdérmula ITk:

R

z1/Y1 Xb:':Xb

\
| \

VRNV N/
| o Xb#xb>— \[\/X.

\Z (R®), /N
7
, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,—, -
CH,-CH,~-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0)i>—, -CH,O—-, -CHy5-, -
CH,S (0)1»~ y -CH,N(R!)—, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo,

aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y

sulfonilo sustituido.

12. El compuesto segin la reivindicacién 1, que

tiene la férmula IIm:

)
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, en donde X y X' se seleccionan cada uno de manera
independiente delfgrupo que consiste de un enlace, -CH,-, -
CH,-CH;-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S5(0);-, -CH,0-, -CH,;S-, -
(Hhé(O)LQ— y -CHN(R')-, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrdgeno, alquilo de C; a Cg, heterocalgquilo de
C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Yy
sulfonilo sustituido, vy cada X* y X° es de manera
independiente C o N.+ |

13. El compuesto segun la reivindicacidén 1, que

tiene la férmula ITo:

‘ - 1 XC = X¢ Xb I Xb2
z|1 \>_<\ />__</ xb
X' Xe=[-xc X! / \>—A
X (R), oo x
\/ N I
N, (R, /N -/

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,-, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, ‘Of/v -5—-, —-S(0)i-o—, -CH,0O—, -—CH;5-, -
CH,;S (O) 12— ¥y —CHﬂiH@)—, en donde R! se elige del grupo que
corisiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heterocalquilo de
C; a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,

aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y
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sulfonilo sustituido, y en donde cada X°® y X° es de manera
independiente C o N; X" es N u 0; y X* es S(0); o C(O).
14. El compuesto segun la reivindicacidn 1, que

tiene la férmula III:
(R?), (R?),

Xc:':XC

RS R

Iz

N R*)r P

en donde

A’ se selecciona del grupo que consiste de un

N
)L/'}— HN N HN’N\>_ N]/\>_
enlace sencillo, H /)Q°>__, /)QN , /l\s ,

<10 <TI0 <O
N

/tl:\>— N N" N7 N"NF N"TNF
o H , H , H H
Py

3

"cada X° es de manera independiente C o N.

15. El compuesto segun la reivindicacidn 14, que

tiene la férmula IIIa:



R N \/

Z Zl

AN

’
en donde X y X’ se seleccionan .cada uno de manera
independiente del#grﬁpo que consiste de un enlace, -CHy-, -
CH,~CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0)i1>—, -CHyO-, —-CH,;S-, -
CH,S (0)1-,~ y -CH,N(R')—, en donde R' se elige del grupo dque
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heteroalquilo de
C, a Cg cicloalquilo, heterociclo, arilo, hetercarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido.

16. El compuesto segun la reivindicacién 14, que

tiene la férmula IIIb:

Re

A
——_{§;=::z
\)\%
x7 x
-
AN %
\\rf?x
>

RY z en
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donde cada X°® es de manera independiente C o N.
17. E1l compuesto segun la reivindicacidén 16, que

tiene la fdérmula IIIc:

(R®), : (R?),
)_(C:l':XC Xb:|:Xb
. N \\ ;>____<g\ // N
|
N Xb==xb X
X H [
\/N\ . (R )r Z'/N\/

en donde X y X’ se seleccionan <cada wunc de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, —-CH,—-, -
-CHZ—CHQ—, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);—, -CHy0-, -CH,S5-, -
CH2S(0)1.— y -CHN(R')-, en donde R sé elige del grupo que
coqsiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
C, a Cg, cicloalquilo, heterociclo, a?ilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo \%

sulfonilo sustituido.

18. E1 compuesto segun la reivindicacidén 16, que

tiene la férmula ITIId:



(R%)

19. El"compﬁesto segun la reivindicacién 18, que
tiene la férmula ITle:

R")r Ra)r
)

ﬁbﬁ 4

Z
ZI

, en donde X vy X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,—, -
CH,~CH,-, -CH=CH-, -0-, -5-, -8$(0)1-.—, =-CH0-, -CH:5-, -
CH,S (0)1,~ y -CHN(R')-, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de Ci a Csg, heteroalquilo de
C, a Cg, lcicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,

aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y

sulfonilo sustituido.

20. El compuesto segun la reivindicacidén 16, que
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tiene la fdérmula IIIf:

® Ry

Xed=xe x":’:xb
(R,
Xb

21. El compuesto segun la reivindicacidén 20, que
tiene la férmula IIlg:

Ry . - (R%),

, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,—, -
CH,-CH,—, -CH=CH-, -0-, -5-, -S(0)1--, =-CH0-, -CH,S—-, -
CH,S(0)1.— 'y —-CHN(RY)—, en donde R' se elige del grupo que
coﬁsiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
C;, a Cg, cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,

aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
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sulfonilo sustituido.
22. El compuesto segun la reivindicacién 1, que

tiene la férmula IIIk:

=

Iz

en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH,-, -
CH;-CH;-, -CH=CH-, -0-, -S-, -S(0);,—, -CH,0-, -CH,;S-, -
CH2S(0)12— y —CHN(R')-, en donde R! se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cg, heteroalquilo de
Ci a Cg cicloalquilo, heterociclo,L arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo %
suifonilo sustituido.

23. El compuesto segun la reivindicacién 1, que

tiené la férmula TIIm:
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(R, R

-——=Z
/Z

z (R?:

Iz
=

2
en donde X y k’ 'sé seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH;—, -
CH,~CH,~-, -CH=CH-, -0-, -S5-, -S5(0)i2—, -CHO-, -CH:S-, -
CH,S(0) 1~ y -CH,N(R')—, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de C; a Cs, heterocalquilo de
C; a Cg cicloalquilo, heterociclo, arilo, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido.

24. El compuesto segun la .reivindicacién 1, que

tiene la férmula IIIq:

S
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'
en donde X y X' se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CH;-,
CH,~CH,-, -CH=CH-, -0-, -S-, -=S(0)i-»—, -CHy0-, -CH,S-, -
CH;S(0)1-— y —CH,N(R!)-, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrééeﬁo; alquilo de C; a Cg, heterocalquilo de
Cy *a Cg, <cicloalquilo, heterociclo, arilo, heterocarilo,
aralqguilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo y
sulfonilo sustituido, y <cada X° y X° es de manera
independiente C o N.

25. El compuesto segun la reivindicacidn 1, que

tiene la foérmula IVa:
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, en donde X y X’ se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de un enlace, -CHy—, -
CH,-CH,-, -CH=CH-, -0-, =-S-, -S(0)i-»—, -CHO-, -CH;5-, -
CH,S(0);.— y -CH,N(RY)-, en donde R' se elige del grupo que
consiste de hidrégeno, alquilo de Ci a Cg heteroalquilo de
Cl‘a Cs, cicloalquilo, heterociclo, arilec, heteroarilo,
aralquilo, alcanoilo, alcoxicarbonilo, carbamoilo Y

sulfonilo sustituido, y en donde:

A’ se selecciona del grupo que consiste de un

N
)L/'}— HN N, AN, N1/\>—
enlace sencillo, H , = , /JiN , /l\ '
LT LT S <1
N .
)I\/\>f N N N/ N = N Z
o r H . ’ - H ’ H H

26. E1 compuesto segun la reivindicacién 1, que

tiene la férmula Vd:

v ' (R®)
S
X
« SN TN NS}
(R®), 1
Rd/Xﬁ\\z N

Iz

/R

[

en donde cada X° y X¢ es independientemente C o N.



27. E1 compuesto de la reivindicacién 1, en
donde R¢ RY R® y Rf se seleccionan cada uno de manera
independiente del grupo que consiste de: hidrdégeno, algquilo
de C; a Cg y heteroalquilo dé Ci a Cg, en donde,

cada heterodtomo, si estd presente, es de manera
independiente N, O o S’,

R® vy Rd;esféﬁ unidos opcionalmente para formar un
" heterociclo de 4 a 8 miembros, que estd fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros, y

R® y Rf estan unidos opcionalménte para formar un
heterociclo de 4 a 8 miembros, que estd fusionado
opcionalmente a otro heterociclo de 3 a 6 miembros.

28. El1 compuesto de la reivindicacién 1, en
donde R® es de manera independiente -CN,-OCHF,, -OCF;, -CF; o
—-F.

29. Elx compuesto de la reivindicacidén 1, en

donde uno de Y y Y’ es N,

30. El1 compuesto de la reivindicaéién 1, en
N
~ <101
| —
N’L\ N
donde A’ es H o H .

31. El compuesto de la reivindicacién 1, en
donde Z y 72’ son cada uno 1-3 aminodacidos.

32. El1 compuesto seguin la reivindicacién 31,
caracterizado porque los aminoacjdos estan en la

configuracidén D.

@
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33. E1  compuesto segﬁh cualquiera de las
reivindicaciones 1-30, caracterizado. porque Z y Z' se
seleccionan cada‘ﬁné de manera independiente del grupo que
corisiste de —[U-(CR%)-NR°-(CR%):],-U-(CR%).—NR’-(CR%;).—R%, -
U- (CR%;).—R® y —[U—-(CR%;):~NR*- (CR";) .1,~U~ (CR%;) ¢—O— (CR";) :—R".

34. E1 compuesto segun la reivindicacién 1,
caracterizado porque uno o ambos de Z y Z' son
—-C(0) — (CR*) s—NR’- (CR*;) ,~C (O) —O-R®*'.

35. - E1l compuesto segun 1la reivindicacién 34,
caracterizado porque uno o ambos de Z y 27 son
—C(O)*(CRS)n—NRT—C(O)—Q—Rm- .

36. Elﬂ éompuesto segun la reivindicacién 1,
caracterizado porque uno o ambos de Z y 2z son
-C(0) - (CR*%) —R%.

37. Una composicidén farmacéutica que comprende

un compuesto seguin la reivindicacidn 1.

29 s T W= =P VTSt P TR o N~ 2 I T N e At =
APy R S = ) A e \J],L\I. R NI Wy g \/J‘\,{ll L ju iy P ER S SR A S A Sy a3 PR S g f
! RSN SIPENE ] A= | PRI P LN T
Ay il f=3 I WAL (B NULN S S SR 4 () Wl St e 3 W AT LA A AL T )
20 i 1361 = Pt et L NP P R T = NN N T I N S e e W
- [ O -3 fo= S A = - UlL\l\/U\‘ T \jv{.l.x. o S o P [ SAR VA S A LU S0 M NIV A S s LS B
29 o N W 3 e T P R R R e ool o P o 1
VU, LYNT 0 QN e O G NIPJY R NP SN ) L o J‘/ J.\du R [54 UPR U S0 NSRS 3 4 & SN RS S e ey A W ey S iy
+rabtamas ont = BN NN S S W A
L S 6 g S 9 34 QW T £y A L) }/(AL,LL_Q e
13 . N -
40 1 + B e PR I, 3
e A AR AW AL LT UUINA I\JUJ..(/\ LUPIN S G Sy S R [ S o jj\,{s}_&.h_]_\_,:LJ —F \41-\,4.\.,
PR 2 | NP PRI Y, S ST TN P P PR Jen ] Bk R
Ay iklr AL iAo CANACT U T T a0 G L= R _)LAJ\.,\_,U LT T A = Y L AT LI S P warew s g 4 12
PR PR i W R AR R - AL S W PN o P e T il B e 'l L2 PRt =Y R
LAl 24 Ik Wt B A N W S i 0 LW 4 £ ,L_(.AIJ A L AL L2 - i i A > A L9 Y AR I WA W S I S
. - . ¢ .
o R PN PN T A W W W oW PO |
=) \.,}\AL‘ -y o § R SURL NP SRV S U N A RO v a4 = Sy
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3844, Un compuesto seguin la reivindicacidédn_1,

seleccionado del grupo que consiste de

G,J\g . CO {'} %,N | Q‘)NL% O/Eu’ OQ \/\é j'\@

HN
0o
t / Ci/go / O/&O O /o) 0\ (6]
” I )
] N i S N 7 N
N Q & N N z | Q !
H N N
N__0 N Ne_o HN-4 O/LN H/\/\o
o Oy M No o N_J
- NH o NH Oy N >_Z: T
o HN ~ 04\0 T NH HN (
(o) / HN O=< (¢]
/ fo )i} o] o)
\ o) s \
) ® )~
GO o Y O
H N N O/Y\N N
N0 H% @/L N ¥ SR
\; O_N N o O _N >_Z:o T
NH vy J
O)\O HN2© NH HN#< 0=<NH HN o<
0
/ ¢ Yo :fo o ° »° &N



