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Fecha solicitud: 23 de febrero de 2006

1. Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado de 1la soc:Ledad
solicitante en el asunto antes identificado me refiero al of1c10 No.
5705 notificado por fijacién en lista del 15 de mayo de 2009.

2. Mediante oficio No. 5705 se puso en conocimiento del solicitante el

informe que contiene las observaciones hechas por su Despacho sobre la
presente solicitud de patente. Atiendo a las observaciones de la manera
siguiente:

2.1 De la solicitud de patente

 2.2.1 Reivindicacioties

Sefiala el Examinador que las reivindicacion‘es 1, 5y 14 a 21 no

cai'ﬁ:ienen las estructuras quimlcas de las férmulas Markush que se

mencionan.

Asimismo sefiala que las reivindicaciones 7 Yy 8 reclaman
exactamente la misma materia.
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Por ﬁltj.mo objeta las reivindicaciones 9 a 12 por encontrarse
relacionadas con un método terapéutico. ‘ ‘

2.2 Unidad de invencién

Respecto a este requerimiento, el Examinador considera que el
pliego reivindicatorio contiene diferentes grupos de compuestos que no
guardan un concepto Unico inventivo entre si.

3. Con el fin de subsanar las objeciones expuestas, se presentan las
siguientes modificaciones, aclaraciones y argumentos:

3.1 Modificacién de una solicitud en tramite

De acuerdo con el articulo 34 de la Decisién 486 de la Comisién
de la Comunidad Andina, donde se establece que la modificacién de una
solicitud es posible en cualquier momento del tramite mientras no
implique una ampliacién de la solicitud inicial, me permito presentar
un nuevo pliego reivindicatorio conformado por 8 reivindicaciones. Las
modificaciones realizadas son las siguientes:

-~ Siguiendo las observaciones del Examinador se han incluido las
estructuras quimicas de las férmulas mencionadas en el pliego
reivindicatorio

- Asimismo se han eliminado las reivindicaciones 9 a 12 para
superar la objecién relacionada con métodos terapéuticos

- Por ultimo, con el objeto de superar la objecién relacionada
con la unidad de invencién, se han eliminado las
reivindicaciones 13 a 21

Con respecto-a la objecién relacionada con las reivindicaciones 7
y 8, deseamos poner de presente que las mismas no se han modificado
toda vez que no son redundantes pues no revelan la.misma materia. A
partir de la lectura de estas reivindicaciones es posible establecer
que la reivindicacién 8 hace referencia a un grupo mis reducido de
compuestos activos con respecto a la reivindicacién 7, a saber:

‘La reivindicacién 7 define una composicién farmacéutica en donde
los radicales R' a R®, X, Z, n, m, o, p y r poseen los significados
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‘~;tanbién define una composicién farmacéutica

kd£g>nidos en. la raivindica016n 1. Poz su patte la ¥

*ireivindicaciéﬁ 7 - reducen los siq¢if1cadss para
l‘acuerdo con las llmitaciones de la reivindicacién 3. :

Fﬁnalmeﬁie,/de acuerdo con las mbdificécionesftéa,
*fadiaraeiones ‘preséntadas, consideramos que &l pliego reivind
ses claro. Adicionaimente no se presentan raivindicacianes rela
*cna ‘métodos da tratamiento y los compuestos‘tﬁtvindicados comprenden»
infeo concegéc inventivo. Por lo tanto, solicitamos atentamente .tener
r superadas y aceptar el giiego reivindicatarlo que S

Puesto que se han atendido a cabalidad las observt“one'”
yspacho sobte la presente 3011C1tnd ‘de paﬁé&fe;i P
4ito que se continde su tramitacién.

e Nuevo pliego reivindicatorio conformado por 8 reivindicaciones
& Formulario para modificaciones en so;iéitudipeﬁdieﬁte.‘*

sefiora Jefe,

V5~841iﬂc7*9
D-155760\WPC14775
M-2009-155760\JMS
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D Correccmn de Error Material

SOLICITUD DE:

B Wodiicacién a una solictud

©

'Nombre: SANOFI~AVENTIS
Sociedad constituida y existente bajo.las leyes de

S

O APODERADO

cavelier@cavelier.com

/o |Frenda. | IDENTIFICACION
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Descripcion de la correccion o modifi caclén sollcltada

_ Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 8 reivindicaciones con el fin de superar las ’

objet:lones hechas por Su Despacho ala presente SO|ICItud de patente y pldo respetuosamente que _

el examen de patentabllidad sea reahzado sobre estas nuevas relvindlcaclones presentadas

Cbinprébante de pago No.

~ Fecha:

oJIe]

OO0 OO

reivindicacién por
Poderes, si fuere el caso

Anexos

Comprobante de pago de la tasa por $111.000, por concepto de modificaciones.

Comprobante de pago por reivindicaciones adicionales después de la decimoquinta

Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean

personas juridicas.
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REIVINDICACIONES

1. Compuestos de la formula general (1)
R3

I

(CR'R%),
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En donde

R’ corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C14 recto o ramificado;

R? corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C44 recto o ramificado;

R® corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C,4 recto o ramificado,
grupo cicloalkil Css, un  grupo fenil, tienil o furil, opcionalmente sustituido con un o mas
grupos alkil C;4 recto o ramificado, grupo alkoxi C,4 recto o ramificado o un atomo
halégeno; un anillo heteroaromético de seis o cinco miembros que contiene uno, dos o
tres atomos de nitrégeno, o un anillo heteroaromético de cinco miembros que contiene un
atomo de nitrégeno y un atomo de oxigeno, o un atomo de nitrégeno y un atomo de
azufre, opcionalmente sustituidos con uno o mas grupos alkif C,4 recto o ramificado,
grupos alkoxi Cq4 recto o ramificado o un 4tomo halégeno;

R'y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo

~ cicloalkil Cs ¢, un grupo alkil C4.4 recto o ramificado — que opcionalmente contiene un grupo

amino, o un grupo-amino sustituido con uno o dos grupos alkil C recto o ramificado, un
grupo hidroxi, un grupo carboxi, o un grupo alkoxi sustituido con un grupo alkil Cs4 recto o
ramificado-; o

R* corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil C,4 recto o ramificado o un
grupo bencil, y |

R® corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo -SO,H o un grupo acil C,4 recto o
ramificado, o .

R*y R® junto con un atomo de nitrégeno, forman un grupo de la formula general a.),

7
~CHn ¢
Z N-—

N~ (CH,),
. K(Rﬂ ) >

En donde R’ y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo
alkil C44 recto o ramificado o un grupo cicloalkil C;4;




R® corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil C,4 recto o ramificado, un
grupo fenil, bencil, tienil o furil, opcionalmente sustituido con un grupo metilenodioxi, o
con uno o mas grupo alkil C,4 recto o ramificado, un grupo alkoxy C;4 recto o ramificado,
un grupo hidroxi, un grupo trifluorometil, un grupo ciano o un atomo de halégeno; o un
anillo héteroaromatico de seis o cinco miembros que contiene uno, dos o tres atomos de
nitrégeno, o un atomo de nitrégeno y un atomo de oxigeno, o un atomo de nitrégeno y
uno de azufre, opcionalmente sustituidos con uno o mas grupos alkil C,4 recto o
ramificado, un grupo alkoxi C;4 recto o ramificado o un atomo halégeno;

X corresponde a un grupo —CH,-, un grupo ~NH-, un grupo NR%-, 0 un atomo de
azufre, un atomo de oxigeno, un grupo sulfo o un grupo sulfoxi, donde R? corresponde a
un grupo alkil C14 recto o ramificado o un grupo cicloalkil Ca;

Y4 corresponde a un atomo de oxigeno un atomo de azufre, un grupo ~CHR'— o un
grupo -NR"'-, donde R corresponde a un atomo de hidrégeno, a un grupo alkil C4 recto
o ramificado o un grupo cicloalkil C5 y R"' corresponde a un atomo de hidrégeno, un
grupo alkil C44 recto o ramificado o un grupo cicloalkil Cs.¢, un grupo — SO,OH o un grupo
acil C14 recto o ramificado;

n representa cero, 1 0 2;
m representa 1,2, 0 3;

o] representa 1,2 0 3;

P representa cero o1;

r representa cero o 1,

y sus sales solvatos, isomeros (fautomeros, desmotrop, isomeros éptimamente activos)

asf como las sales y solvatos.

2. Compuestos de la formula general (l) de acuerdo a la reivindicacién 1, en donde

R’ corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C,4 recto o ramificado;

R? corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C,4 recto o ramificado;

R® corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C14 recto o ramificado,
grupo cicloalkil Cs6, un grupo fenil, tienil o furil, opcionalmente sustituido con un o mas
grupos alkil Ci4 recto o ramificado, grupo alkoxi Ci4 recto o ramificado o un atomo
halégeno;

R'y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo
cicloalkil C;.6, un grupo alkil C,4 recto o ramificado — que opcionalmente contiene un grupo
amino, o un grupo amino sustituido con uno o dos grupos alkil C,4 recto o ramificado, un
grupo hidroxi, un grupo carboxi, o un grupo alkoxi sustituido con un grupo alkil C.4 recto o
ramificado-; o |

R* corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil C,4 recto o ramificado o un
grupo bencil, y




R® corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo -SO,H o un grupo acil C,4 recto o
ramificado, o

R*y R® junto con un atomo de nitrégeno, forman un grupo de la formula general a.),
donde R’ y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo alkil
C.4 recto o ramificado o un grupo cicloalkil C,;

R® corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil C,4 recto o ramificado, un
grupo fenil, bencil, tienil o furil, opcionalmente sustituido con un grupo metilenodioxi, o
con uno o mas grupo alkil C;4 recto o ramificado, un grupo alkoxy C44 recto o ramificado,
un grupo hidroxi, un grupo trifluorometil, un grupo ciano o un atomo de halégeno; o un
anillo héteroaromatico de seis o cinco miembros que contiene uno, dos o tres atomos de
nitrébgeno, o un atomo de nitrégeno y un atomo de oxigeno, o un atomo de nitrégeno y
uno de azufre, opcionalmente sustituidos con uno o mas grupos alkil C4 recto o
ramificado, un grupo alkoxi C,_4 recto o ramificado o un atomo halégeno;

X corresponde a un grupo —CH.-, un grupo —NH-, un grupo NR’-, 0 un atomo de
azufre, un atomo de oxigeno, un grupo sulfo o un grupo sulfoxi, donde R® corresponde a
un grupo alkil C4 recto o ramificado o un grupo cicloalkil C,.;

Z corresponde a un atomo de oxigeno un atomo de azufre, un grupo —CHR' - o un
grupo —=NR''-, donde R corresponde a un atomo de hidrégeno, a un grupo alkil C44 recto
o ramificado o un grupo cicloalkil Css y R"' corresponde a un atomo de hidrégeno, un
grupo alkil C,4 recto o ramificado o un grupo cicloalkil C35, un grupo — SO,OH 0 un grupo
acil C44 recto o ramificado;

n representa cero, 1 0 2;

representa 1,2, 0 3;

representa 1,2 0 3;

representa cero o1;

~ o o 3

representa cero o 1,
y sus sales solvatos, isomeros (tautomeros, desmotrop, isbmeros 6ptimamente activos)
asi como las sales y solvatos a partir de ellos.

3. Compuestos de la formula general (I) de acuerdo a las reivindicaciones 1-2, en
donde

R’ corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo metil;

R? corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo metil;

R® corresponde a un grupo fenil, tienil o furil,

R*‘y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo
cicloalkil C3.5 un grupo alkil C1 recto o ramificado — que opcionalmente contiene un grupo
amino, o un grupo amino sustituido con uno o dos grupos alkil C,4 recto o ramificado, un
grupo hidroxi, un grupo carboxi, o un grupo alkoxi sustituido con un grupo alkil C,4 recto o
ramificado- o;




R* corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil alkil C44 recto o ramificado
0 un grupo bencil, y

R® corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo -SO,H o un grupo formil, o

R*y R® junto con un atomo de nitrégeno, forman un grupo de la formula general a.),
donde R’ y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo alkil
C1.4 recto o ramificado o un grupo cicloalkil Css;

R® corresponde a un grupo 4-metoxifenil, 3-metilfenil, 3-metoxifenil, 3,4-
metilendioxifenil, a un grupo 4-fluorofenil, 2-tienil o aun grupo 2-furil;

X corresponde un grupo —NH-, o un atomo de oxigeno,

Z corresponde a un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, un grupo —CH, —, un
grupo NH o un grupo -NR"-, donde R'' corresponde a, un grupo alkil C,4 recto o
ramificado, un grupo cicloalkil C; 5, un grupo — SO,0OH o un grupo formil; y

n representa 1;
m representa 2;
o representa 2;
P representa cero;
r representa cero,

y sus sales solvatos, isdomeros (tautomeros, desmotrop, isdbmeros Optimamente activos)
asi como las sales y solvatos a partir de estos.

4. Los siguientes compuestos de acuerdo a las reivindicaciones 1- 3

4-Metoxi-N-{6-(morfolin-4-il)-4-bencilamina-3-cianoquinolina-2-il}-benzamida

4-Metoxi-N-l6-(47metiI iperazina-1-il)-4-bencilamina-3-cianoquinolina-2-ill-benzamida

4-Metoxi-N-(6-dimetilamina-4-bencilamina-3-cianoquinolina-2-il)benzamida

3.4-Metilenodioxi-N-(6-dimetilamino-4-bencilamina-3-cianoguinolina-2-ilY\benzamida

4-FIuoro-N-(6-dimétiIamino—4-bencilamina—3-ciano uinolina-2-il)benzamida

4-Metoxi-N-(6-piperazina-1-il)-4-bencilamina-3-cianoquinolina-2-illbenzamida

4-Metoxi-N-(6-amino-4-bencilamina-3-cianoquinolina-2-illbenzamida

N-[4-(Bencilamina)-3-ciano-6-(4-formilpiperazina-1-il)quinolina-2-ill-4-metoxibenzamida

Acido 4-{4-(Bencilamina)-3-ciano-2-[(4-metoxibenzoil)amino]quinolina-6-ipiperazina-1-

sulfonico.




N-{3-Ciano-6-(formilamino)-4- -metoxibenzamida

N-{3-Ciano-6-(formilamino)-4-[(2-tienilmetil)amino]quinolina-2-il}-1.3 __ benzodioxola —5-
carboxamida

N7[4-( Bencilamina)-3-ciano-6-(formilamino)quinolina-2-il]-1,3-benzodioxola-5-carboxamida.

N-[4-(Bencilamina)-3-ciano-6-(formilamino)guinolina-2-il]-1,3-benzodioxola-4-
metoxibenzamida

N-{4-(Bencilamina)-3-ciano-6-[formil(metil)amino]quinolina-2-il]-1,.3-benzodioxola-4-

metoxibenzamida

N-{3-Ciano-6-[formil(metil)amino]-4-[2-tienilmetil)amino]quinolina-2-il}-4-metoxibenzamida

Acido {3-Ciano-2-[4(metoxibenzoil)amino]-4-[2-tienilmetil)Jamino]quinolina-6-il

metilsulfamico

Acido_{4-(Bencilamina)-3-ciano-2-[(4-metoxibenzoil)amino]quinolina-6-il} metilsulfamico.

Acido {4-(Bencilamina)-3-ciano-2-[(4-metoxibenzoil)amino]quinolina-6-il} sulfamico

Acido [2-[1.3-Benzodioxol-5-ilcarbonil)amino]-4-(bencilamina)-3-cianoquinolina-6-if]
sulfamico
Acido {2-[(1,3-Benzodioxol-5-ilcarbonil)amino 2-tienilmetilyaminolguinolina-6-il

sulfamico

Acido {3-Ciano-2[(4-metoxibenzoil)amino]-4-[(2-tienilmetil)amino]quinolina-6-il}sulfamico

y sus sales, solvatos, isémeros (tautomeros, desmotrops), asi como las sales y solvatos a

partir de estos.

5. Procesos para la preparacion de los compuestos de la formula general (I) y sus
sales, solvatos e isdmeros, donde en la formula los significados de R, R R®, R*, R® R,
R’,R® X, Z, n,o,p, r ymsoncomo se definieron en la reivindicacion 1, caracterizado en
que :

v) a bis-carboxamida de la formula general (II"),




En donde

RY  corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C14 recto o ramificado:

R”  corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C,4 recto o ramificado;

R¥ corresponde a un atomo de hidrégeno o a un grupo alkil C; recto o ramificado, un
grupo cicloalkil Cs5, un grupo fenil, tienil o furil, opcionalmente sustituido con un o mas
grupos alkil C4 recto o ramificado, un grupo alkoxi C,4 recto o ramificado, o un atomo
halégeno; un anillo héteroaromatico de seis o cinco miembros que contiene uno, dos o
tres atomos de nitrégeno, o un anillo heteroaromatico de cinco miembros que contiene un
atomo de nitrégeno y un atomo de oxigeno, o un atomo de nitrégeno y uno de azufre,
opcionalmente sustituido con uno o mas grupos alkil C,4, recto o ramificado, grupos alkoxi
C14 recto o ramificado o un atomo halégeno;

R*y R¥ independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo
cicloalkil Cs.¢, un grupo alkil C44 recto o ramificado — que opcionalmente contiene un grupo
amino, o un grupo amino sustituido con uno o dos grupos alkil C; recto o ramificado, un
grupo hidroxi, un grupo carboxi, o un grupo alkoxi sustituido con un grupo alkil C,4 recto o
ramificado-; o un grupo protector; o

R* corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil C, recto o ramificado o un
grupo bencil, y

R*  corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo -SO,H o un grupo acil C, recto o
ramificado, o un grupo protector, o

R*y RY, junto con un atomo de nitrégeno, forman un grupo nitro o un grupo de la formula
general a.), donde R” y R* independientemente corresponden a un &tomo de hidrégeno,
un grupo alkil C44 recto o ramificado o un grupo cicloalkil Cs;

R¥ corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alkil Cs4 recto o ramificado, un
grupo fenil, bencil, tienil o furil, opcionalmente sustituido con un grupo metilenodioxi, o
con uno o mas grupo alkil C44 recto o ramificado, un grupo alkoxy C;. recto o ramificado,
un grupo hidroxi, un grupo trifluorometil, un grupo ciano o un atomo de halégeno; o un
anillo héteroaromatico de seis o cinco miembros que contiene uno, dos o tres atomos de
nitrégeno, o un atomo de nitrégeno y un atomo de oxigeno, o un atomo de nitrégeno y




uno de azufre, opcionalmente sustituido con uno o mas grupos alkil C,4 recto o
ramificado, un grupo alkoxi C,.4 recto o ramificado o un atomo halégeho;

X’ corresponde a un grupo ~CH,-, un grupo —=NH-, un grupo NR? -. 0 un atomo de
azufre, un atomo de oxigeno, un grupo sulfo o un grupo sulfoxi, donde R® corresponde a
un grupo alkil C14 recto o ramificado o a un grupo cicloalkil Cs;

zZ corresponde a un atomo de oxigeno un atomo de azufre, un grupo —CHR'® — o un
grupo ~NR'" -, donde R'® corresponde a un atomo de hidrégeno, a un grupo alkil Cq4
recto. o ramificado o un grupo cicloalkil Cs¢ y R'" corresponde a un atomo de hidrégeno,
un grupo alkil C,4 recto o ramificado, un grupo cicloalkil Css, un grupo — SO,OH o un
grupo acil C44 recto o ramificado ;

n representa cero, 1 0 2;
m’ representa 1,2, 0 3;

o representa 1,2 0 3;

p representa cero o1;

r representa cero o 1,

es selectivamente hidrolizado y si se desea el grupo protector removido, o

vii) para la preparacion del compuesto de la formula general (1),
R3

(CR'R?),

X

En donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo alkil C14 recto o ramificado
o un grupo bencil y R® corresponde a un grupo acil Cy4 recto o ramificado, o R* y R°®
conjuntamente con el &tomo de nitrégeno forma un grupo de la formula general a.),

/' (CHz)m ><

N—
\—(CHz)o K(Rﬂ
Ye

R",

donde Z corresponde a un —grupo -NR", donde R"! corresponde a un grupo acil C14 recto
o ramificado y, R', R% R% R% R’, R®, R°, X, n, m, o, p y r son como se definieron
anteriormente,

un compuesto de la formula general (1),




Ra
I

(CR'R?),

X
N
N N N ()]
T jL
donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo alkil C,4 recto o ramificado o

un grupo bencil y R® corresponde a un atomo de hidrégeno, o R* y R® conjuntamente con
el atomo de nitrégeno forma un grupo de la formula general a.),

/‘ (CHz)m ><
Z N—

“—(CH,), K
a ®) i

Ry,

En donde Z corresponde a un —grupo -NH y, R", R, R, R®, R", R®, R>, X, n, m, 0, py r
son definidos como se definieron anteriormente,

es acilado con un compuesto de la formula general R'Z COY', donde R y Y’ son
definidos como anteriormente, o

viii.) para la preparacién de un compuesto de la formula general (1),

R3
|

(CR'R?,

R4\ X
N SN N ()
" 0
G N/lk s
H R
donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo alkil C44 recto o ramificado o

un grupo bencil y R® corresponde a un grupo ~SO,0H, o R* y R® conjuntamente con el
atomo de nitrégeno forma un grupo de la formula general a.).

/" (cHz)m X
Z

N —
.\(CHZ)U >< .
(R

Ry,

)p




En donde Z corresponde a un —grupo -NR"!, donde R"! corresponde a un grupo —-SO,0H
y R, R%, R% R%, R, R, R X,n,m, o, pyrson como se definieron anteriormente,

un compuesto de la formula general (1),

R3
|

(CR'R?),

R‘\ ’l(
Ra/ch}lL 0
( E! &
donde R* corresponde a un dtomo de hidrégeno, un grupo alkil C14 recto o ramificado o

un grupo bencil y R® corresponde a un atomo de hidrégeno, o R* y R® conjuntamente con
el atomo de nitrégeno forma un grupo de la formula general a.).

/ (CHz)m X
Z

N —

N (CH,),
. &(RB) »

R7),

X

En donde Z corresponde a un —grupo ~-NH-y R', R% R®, R®, R", R, R®, X, n,m, 0, pyr
son como se definieron anteriormente,
es reaccionado con un complejo de piridina —SOs, 0 con CISO;3H, o

viiii) para la preparacién de un compuesto de la formula general (1),
R3

(CR'R?Y,

4 X
R
w N U]
Ra/ jk
' NN
En donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo alkil C14 recto o ramificado
o un grupo bencil y R® corresponde a un grupo ~SO,0Hy R', R4 R R®, R", R R’ X, Z,

n, m, o, pyrson como se definieron anteriormente,

un compuesto de la formula general (XIiI),
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R3"

|
(CR‘-RT ) n*®

xll
O,N N

AL

Ré"

Xne

donde R',R% R3 R® R® X, Z ynson como se definieron anteriormente
es reaccionado con Na,S,0, 0 Na,HSO;. o
es reducido y el compuesto de la formula general (XIV”),

RY
(CR"R®)
. | . XNV
R XII
N N N
o N 0

Hp 1

asi obtenido , donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno y R"” ,R”, R*, R*. R,

RE"

X” y n” son como se definieron antes, es sulfatado con un complejo de piridina-SO3 o con
CISO;H,

si se desea transformando el atomo de hidrégeno R* en un grupo alkil Cq4 recto o
ramificado o un grupo bencil, o

v/iv). Para la preparacién de un compuesto de la formula general (1),

Ra
I
(CR'R?),
4 X
R\N N m
R‘/ ~N 0
IZN
H R

En donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo cicloalkil Cs6, un grupo
bencil, un grupo alkil C,4 recto o ramificado - que opcionaimente contiene un grupo amino,
o un grupo amino sustituido con uno o dos grupo alkil C4 recto o ramificado, un grupo
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hidroxi, un grupo carboxi, 0 un grupo alkoxi sustituido con un grupo alkil C;4 recto o
ramificado- y R® corresponde a un atomo de hidrégeno, o

R* y R® conjuntamente con el atomo de nitrégeno forma un grupo de la formula general
a.).

~(CH X‘RT),
Z

N—
~(CH,), K .
(R

Yo

En donde R’ y R® independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un grupo
alkil C, recto o ramificado o un grupo cicloalkil Cs.s y Z corresponde a un grupo -NR'' ,
donde R corresponde a un 4tomo de hidrégeno,

Removiendo el grupo protector del compuesto de la formula general (I”),
-

R.
1" _r
(CR R ),
3 x-
R _
\ N N "I
Rs"/ 0]

N
N

En donde R* corresponde a un atomo de hidrégeno, un grupo cicloalkil Cs.s, Un grupo

R¥

bencil, un grupo alkil Cy4 recto o ramificado — que opcionalmente contiene un grupo
amino, un grupo amino sustituido con uno o mas grupo alkil C,4 recto o ramificado, un
grupo hidroxi, un grupo carboxi, o un grupo alkoxi sustituido con un grupo alkil C14 recto o
ramificado — y R* corresponde a un grupo protector, o

R* y R¥ conjuntamente con el 4tomo de nitrégeno, forma un grupo de la formula general
a".). donde Rry R¥ independientemente corresponden a un atomo de hidrégeno, un
grupo alkil C,.4 recto o ramificado o un grupo cicloalkil Cs.¢ y Z corresponde a un grupo -
NR'" , donde R'" corresponde a un grupo protector y — si se desea- los sustitutos de los
compuestos resultantes de la formula general (I) son transformados en cada uno por
métodos conocidos, y/o el compuesto de la formula general (l) asi obtenido es
transformado en su sal o solvato, o liberado de sus sales y solvatos y — si se desea-
resuelto en sus isbmeros Optimamente activos y — si se desea- un desmotrop dado es
transformado en otra forma desmotrépica.

6. Un proceso de acuerdo a la reivindicacién 5, caracterizado en que la hidrélisis
selectiva es efectuada con hidréxido alcalino disuelto en un medio de alcohol,
preferiblemente con soluciéon de potasio metandlico o hidroxido de sodio.




