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1. Me refero a ml solicitud de catente radicada el 28 de Diciembre de 

2007. 

2. Par media del presence escrito y debidamente autonzado par ml 

rearesentaido me permito manifiestar a ese Despacho qua es deseo del 

sollaminte presenter on nuevo juego de reivindicaciones an el due se 

reemplazan las reivindicaciones 11 a 21, quedando on nuevo juego 

conformado par 21 reivind[caciones. 

En ralaci6n con la anterior modincad6n, atentamente Me perinnito 

manifiestair a Aso Despacho qua la misma no anni de Manera a1guna el 

alcance de la presente invend6n. 

3. Anexos 

(a) Formulano i de mcalf[ceclones y correcciones; 

(b) Recibo No. 08-4.516, expedido par la Superintendencia de 

Industria y Comencio, que acredita el dago de la tasa de 

modification; y 

(c) Copia de las p6ginas 171 a 181 del caintulo reivindicatono qua 

reemplaza aquel presentano originalmente, an el coal se ha 

realizado la modif[caci6n expuesta anteriormente. 
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preparar on compuesto de formula ([) donde Rl representa -OR7, es decir 

on compueoo (I-k,2?, medlante )a formacion de on enlace bster entre un 

intermediario (2a) y un alwhol (2c) segOn se indica en el siguiente 

esquema dande G representa un grupo: 

R@ 

HN 

0 

G.COOH + H2N S02R8 G�?  
HN,S,,,B 

(2a) (2?) 

(1-k 1) 

0 

G COOH + HOR7 G 
Ow 

(2a) (2c) (I k 2) 

(d) preparar on compuesto de formula (1) donde W es hidr6geno, estando dicho 

compuesto representado por (1-1) a ?qir de on correspondiente intermediario 

con nitr6geno protegido (3a), donde PG representa un grupo protector de 

n0ogena. 

OR9 00 

R2 R2 X 
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HN 0 HN 
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(a) racer reaccionar un intemnediario (4a) con el internmediario (41b) segun se 

indica an of siguiente escurema de reaccimn 

OH C? 

R2 82 

0 x 

0 

X 

X 
0 0 Y-W (4b) 

N HN, N HN, 0 

R3’ ?)nl R3’ ?), 

� 5?- 4 Rl Rl 
7 

r4a (1) 

donde Y an (4b) representa h1droxi o on grupo salience! y cuando Y 

represema haroxi, a reaccifm de (4a) con (4b) as one rescreen de 

Mitsumobu; y cuando Y representa on grupo saliente la reaccibn de (4a) con 

(41b) as wra macc6n do sustituci6r; 

(f) conveftir Ins compuestos; de formula (1) entre si mediante one reaccon 

de mansformaci6n de grupos funcionales; o 

(g) preparar una forma de sal baciende reaccionar la forma lime de on 

compuresto de formula (1) con on acido o one base. 
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4. Ruego a usted tarnar atenta nota de lo anterior y continuar con ei 

trAmite correspondiente. 

SeMor Superintandente, 

qj 
ALICIA LLOREDA RICAURTE 

T.P. 53.215 

v 

cr 

WCIA LLOREDA RICAURTE 

C.C. No. 39.6 aqu6n 
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REIVINDICACIONES 

Hamendo as! especialmente descrito y detemonado la natureeza de Is 

presente invencion y Is forma won la misma he de ser lievada a la practice, se 

declare reivindicar come de propiedad y derecho exclusive. 

1, bncompuestcq??meee?aFdrmu?a 

R5 

R6,1? 4 N, R 

R2---

0 0 

R3 
IN 

R1 

on N oxide saf o estarems6mem del msmo, donee 

cada lines punteada (represeMada par - represents un doble enlace 

opcional, 

X as N CH y coerce X poses un doble enlace as C; 

W as ?W, -NH-SO2Ra, 

Rz as harogeno y cuando X as C o CH, R2 tambi6n puede ser alquilo Ci.6; 

R3 es hidr6geno, alquilo Ci.c, alcoxi 01.6-alqw10 Cj?, cialoolquilo C?7, 

R4 as anlo o Hat; 

n as 3, 4, 5 o 6; 

R5 representa halo, alquilo Cj?, hidroxi, alcoxi Gi.6, polimaloanquilo Cj?, fenilo a 

Hat, 

R6 rearesenta alwxi Ci.6 a dimetilamino; 
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R7 as thidageno; ando Het; ColOoll Ca7 sustituido oncionalmente con 

oquilo Cj?; o almulo Cl.r sustituido opcionalmente con Clocall C?7, arlo a 

por Her 

Ru as onto, Hall ccosquilo C3-7 sustituido opicionalmente con alquilo C, e, a 

all 01.6 sustitudo oinclonalmente con cicloalquilo C3 7 onto a con Het, 

arilo conno grupo o pale de on grupo as familo susi opcionalmente con 

uno, dos o tras sustituyentes selemonadas de halo, hicrox, nitro, cit 

carboxill alcuto Cj?, alcoxi Cl.t, alcoxi Cj?-alquilo Cj?, equilmarbonto C, 6 

amino, mi o di alquilannino Ci?, al mandarin, polithaloall Gi.6 

pollinaloalcoxi Cj?, ciclooll C3 7, pirrolinimilo, piperidinilo, pipervarimill 4-

alquil Cj.$-ppi 4-aindirarroorril 31.6-piperazimilo y mormlinflo; cards Ica 

grupos momolinito y pipendinito posited eater sustituicas opicionalmente con 

uno o con dos radicales Nicoll C, 6; 

Hart conno gril o pale de on grupo as un anillo hetemciclico saturado, 

parcialmente insaturado a competamente insaturado de 5 a 6 miembros qua 

dollars 1 a 4 metermitorni code uno seleccionado independientemente do 

nitrogeno, oxigeno y al estando ificho arrillor haterocicloo opcionalmente 

condensado win on anillo beni y cards dicho net como on todo ei 

sustri oncionalmente win uno, dos o tres; sustituyentes cada uno 

seleccionado independientemente del groom qua consisire an halo, hil nitro, 

card, carboxilo, all Cj?, alcoxi Cr,t, alcoxi Gi?alquilki Cj?, alquilcarbonlo 

C1.6 amino, mono- o di-alquilamino 01 6 azido momenta, polihalmall C1.6, 

polinaloalcoxi C, ii, Cil C? 7, piffolidinilo, piperidinilm piperazinilo, 4-

alquil Ci,t-operal 4-alquilcarbonil 31.6-piperazinilo y momainilo, cards Ica 

grupos mall y pipericil pueden ester sustituiddis olocionalmente con 

uno o con dos radicales all Cj?. 

2. Un commuesto de acul con Is reividdiclacion 1, on el cual el composed 

posee Is formula (1-c), III o III 
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(t-G) (1-d) 

,5 

R6 N R4 

R2 

0 

0 

0 

RSIN? ),HN3 
)l 4 

Rl 5 
6 

3. Un compuesto de acuendo can cualquiera de las reivindicacionas 1-2, an e 

cual W so solecdona de? gt?c, qua mmisle an TeNlo, paidin44o, 

R" 

N 

S4 , 
-%? 

R’? 

y 
N 
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donds R 42 as, cada ano indeperdlentemente, hfi halo, alquilo Cjc, 

amino, o moi a dinall 0, 6 

4 Un compuesto de sculato con cunquara de las reivindicaciones 1-3, an el 

cuai Re as metio, able, isopropilo ter-oublo fluoro, clono, o bromm y W as 

rretox 

5 Un compuesto de aculando son cuali de las reivIndical 1-4 an el 

cua? 

(a) W as ?W. cards W as alqurio C1.6 o hidr6geno; 

(b) R’ as -NHS(=0)2Rs, conde R"es metill c1cloproplo 0 few1c; 0 

R’ a$ -N"ZlmO)2Fe, donde Fe as acioproplo sul con meti[o. 

6. Un tompi de acuardo con cuaicinera de las relivindicaclones 1-5r on el 

cua? ? as 4 o 5. 

7, Jv coimp?sto de ai con walquiena do Ina rejOndrcaciones 1-6, an el 

cma? Was nctr6gemn a Vol Cl.? an especial R3 es InArugeno a meiilo 

8 Ur compuesto de acuedo cvvi cunqunnat de nas amridicabonas 1-7, an ei 

CU8? p4ea un rai 
RO I 14a 

R4 al-5ew-Iji (q) N 
?NH 

(a 0 (q’-I) 

donde move as posible or nei puDde poseer no susfituylonte R4z o una 

jd6v al resto de Is naalevili code Wa er culdquiere de Ica sus?il?ennes W se 

puecon Wec?wav de aeusillos mepcioni come pi Smit$Wyenhol an 

Hat, seg6o so esemif? an to remnlacav6n 

9. 

cual R4 Se selecciona del grupo que consists an 

R? R?�N/ R?? 

N 

(qi i (o‘2) a-3) hq-4) 
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donde came pZ48 a$ hidr6geno, halo, alquilo Cjn, amino. o mono- o di-

alquilamino C, ?, pirrolidinilo, dipendifirlo, morfainilo, piperaziniJo, 4-alquil Cn? 

6-piperazinifo: y donde Ida gorpos morfohnilo y mperionflo maden deter 

sustiturdos opcionalmente com nno o dos radicales equilo 01?. 

10. Un compuesto de acuendo con cuequiera de ias neivindicaciones 1 9, an el 

cual R6 as mefoxi. 

11. Un compuresto do acuedo con Is nervindicaci6in I an el Cual el compoesto 

as 

in 
?C N I 

s 

N 
0 

ID N 
H 

12. Un compuesto de acummo con Is reivindicaclon I I dondo of compluesto late 

an one forma amona 

13. Una forma del compuesto de Is rervindicacion 11 obtentle par 

(a) agitacion an reflujo bajo n1trogeno por 2 horas, do one soiuci6n do 560mg 

(0.867mmol) de compuesto no. 46 y 308 Ing fl.90mrnol) de carbonildrimidazol 

an 10 mL de tetrahidrofurano sew; 

46 H 

L� -)? 

OQH 
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(b) enfr[amiento de la al de reacdon obtenible del paso a) a temperature 

ambiente y adicion de 400mg (3 301 mmol) de ciclopopilsull y 286 mg 

de DBU (1.881 mmol); 

(c) caer-canniento cle la soluci6n obterible del paso b) a 5WC par 15 poras; 

(d) enfriamiento de la mezola de maocian ratenible del paso c) a temperature 

ambiente y concentrecibn de ella bale presion reducide; 

ap division del residue obtenible del paso ell entre CH2012 y HCI I IN, par lavado 

de a capa org6nica con salmuera, secede de la cape organica can M9SO4, Y 

evapomci6n do debe capa organil 

(f) purl de la capa organica obtenible del paso e) par cromatografia 

?Iazh ?gradrenle de EoDAc (e a 25%) an CH2Cl2) sonde capaz de produer 

314mg de "n soiled blancuzco; y 

(g) lavado del sell bil obtenible del paso d con ague y luego con 

isopropil eter y secado de dicho solido blancluzco en an harno a] veep 

14. Up compuesto de amoral con la reivindicad6n 1 en el cual el compuesto 

es 

N-? 

N 
I NH & 
0 0 N’ 

H 
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15. Un compuesto de acuendo con la dell 1 an el dual ei compuesto 

a$, 

C? N 

0 0 IN 
f 
0 0 N, 

H 

16 Uncompuestodeacuordowniar?vindi?ci6n I enelcualelcompuesto 

as 

C1 N 
?D IN 5 

0 

C 
NH 

0 N’ 
H 

17. Un compuesto de acuordo con cualquiera de Ids rervindicaciones 1-16 qWe 

no sea un N-oxil a sal, 

18. Una combinacion qua comprende 

(a) on compuesto defirido on cuall de las reivindicaciones 1 8 17 o una 

sal aceptable desde al punto de vista fian-nacautIco del MlsmO, Y 
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(?) ritonavir, o one sal al desde at punto de vista farmaceutim del 

MISMO, 

19 Una combracioncloecomprende 

(a) on compoesto definido an cul de Jos reivindicaciones I a 17 o una 

sal aceptable desde el lounto de vista farmai dsl mIsmo; y 

M) Intorifer6ol (peg[lado), o one sa[ aceptable desde el punto de vista 

faincloaucco dal mismo. 

20.Una composincion farmacautica que comprende un vehfGUIO y COMO 

components active una cani efectiva COMO agents anti-viral de un 

Cori rolvindicado an cul de las nerandicaciones 1-17 o one 

combinsci6n de acuerdo con onatoeracle 

21 Un proceso para propel on compuesto refvindicado on coolquiera de las 

namd[oadones 1-17, donde COO proceso comprende: 

(at orepairas on compuesi de foi ti) bonds el eircaoe entire C7 y Cs es on 

dabie eirlaor, que es on compuesto de formula (H), medlante to formacion de 

un Coble enlace entre C? y CC an especial Mai one rei de met6tesis 

oleflince, con Is ciclacon concomitants at mai segun so indica on el 

sounaft esquema de reaccion. 


