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1. Me refiero a mi memeorial de 26 de Diciembre de 2008.

2. Atentamente me permito manifestar ante ese Despacho que el solicitante
de la invencion en cuestion ha decidido realizar las siguientes modificaciones en

el capitulo reivindicatorio de la solicitud:

» En la tercera linea de la reivindicacion 8 se ha reemplazado el término '~
Li' por el término correcto 'R4,-Li'. Dicha modificacion obedece a la
correccion de un evidente error tipografico cometido durante la
redaccion del capitulo reivindicatorio, tal y como se demuestra a partir
de lo descrito en, por ejemplo, la dltima linea de la pagina 50 de la

descripcion 6 en la pagina 30 del documento WO 2007/117591;

- Las reivindicaciones 22, 23, 25, 26, 28, 29, 30, 31, 33, 34, 36, 37, 39,
40, 42, 43, 45, 46, 47, 48, 49, 51, 52, 53, 54, 56, 57, 58, 59, 61, 62,
63, 64, 66, 67, 68, 69, 71, 72, 73, 74, 76, 77, 78, 79, 81, 82, 83, 84,
86, 87, 88, 89, 91, 92, 93, 94, 96, 97, 98, 99, 101, 102, 103, 105, 106,
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107,108, 112, 113, 114, 115, 117, 119, 120, 122, 123, 125, 126, 127,
128, 130, 131, 133, 134, 136, 137, 139, 140, 142, 143, 144, 145, 147,
148, 149, 150, 152, 153, 154, 155, 157, 158, 159, 160, 162, 163, 164,
165, 167, 168, 169, 170, 171, 173, 174, 175, 176, 178, 179, 180, 181,

183, 184 y 185 actualmente presentadas han sido eliminadas; y

« Como consecuencia de lo anterior, las reivindicaciones 1 a 21, 24, 27,
32, 35, 38, 41, 44, 50, 55, 60, 65, 70, 75, 80, 85, 90, 95, 100, 104,
109, 110, 111, 116, 118, 121, 124, 129, 132, 135, 138, 141, 146, 151,
156, 161, 166, 172, 177 y 182 actualmente presentadas han sido

enumeradas coma nuevas reivindicaciones 1 a 60, respectivamente.

Finalmente y con base en lo anteriormente mencionado, me permito
manifestar a ese Despacho que las modificaciones realizadas en el capitulo
reivindicatorio de la solicitud en cuestion no amplian de manera alguna el
alcance de la solicitud presentada originalmente, cumpliendo por lo tanto a
cabalidad con las disposiciones de patentabilidad establecidas en el Articulo 34

de la Decision 486 de 2000.
3.  Anexo me permito presentar:
(a) Formulario Unico de correcciones y modificaciones;

{(b) Recibo numero 11-0040958, expedido por la Superintendencia de

Industria y Cofnercio que acredita el pago de la tasa de modificacion;

Y

{c) Copia del nuevo capitulo reivindicatorio de la solicitud, el cual esta
compuesto por 60 reivindicaciones y reemplaza al capitulo

reivindicatorio actualmente presentado.
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Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

4.
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacién

Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10

®

D Correccion de Error Material.

SOLICITUD DE:

Modificacién a una Solicitud.

@

SOLICITANTE

Nombre: NEREUS PHARMACEUTICALS, INC., sociedad

~ existente y organizada de conformidad con las leyes de
" Califomia, Estados Unidos de América.

Direccion: 10480 wateridge Circle, San Diego, ~ CA

92121, Estados Unidos de América.

‘Teléfono: 3 264270 Fax. 6069701

E‘m&?”f jllcco@lloredacamacho.com
Domicilio:  san Diego, Estado de California, Estados

—Lloidas.de.Amanca

®

REPRESENTANTE
O APODERADO

IDENTIFICACION

C.C. NIT

C.E. D OtroD
[] ]

Numero

Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE

Direccian; Calle 72 No. 5-83 Piso 5° Bogota,
Colombia

Teléfono: 3 264270 Fax; 2 126426
E-mail: jlicco@lloredacamacho.com

IDENTIFICACION

ce ™ wr U
ce[ ] ow []

Numero 39.620.713 TP 53.215

' @ Ntmero de ex.fp.lédié:;rte:
| 08-115.223: -

@ Descripcién de la correccién o modificacién solicitada

modificaciones voluntarias al Capitulo

Reivindicatario.

b

@ Comprobante de pago No. __11-0040958

Fecha 2 de Mayo de 2011

® Anexos:

X Comprobante de pago de la tasa.
Poderes, si fuere el caso.
L] certificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

®

NOMBRE “ALICIA LLOREDA RICAURTE F|RMA®1 LA q/(/( o

C.C. 39.690.713 T.P.53.215

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reversa de esta pagina.
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REIVINDICACIONES
1. Un método para la sintesis quimica,
las etapas de:

(a) hacer reaccicnar un compuesto de la

R

N

HN O

P

R,00C @

con un compuesto de la férmula (II):

R3

COOH
(Y
R. R

B (I

para formar un compuesto de la formula

-
T
R, N
Y Y 5 COOR;
Ra Re (m)

(b} desproteger el compuesto de la

para formar un compuesto de la férmula (IV):

qgue comprende

férmula (I):

(ITIT):

férmula (III)
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(c) llevar a cabo  una reaccién de aldol
intramoclecular en el compuesto de la foérmula (IV) para

formar un compuestoc de la férmula (V):

{d) romper el enlace doble de carbono-carbono del
compuesto de la fdérmula (V) y ciclar el enlace doble roto
con el grupo hidroxi terciario para formar un compuesto de

la férmulia (VI):

(e) proteger el hemiacetal del compuesto de la

férmula {(VI) para formar un compuesto de la foérmula (VII):
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(f) reducir el grupc COOR; del compuesto de la
férmula (VII) a un alcchol para formar un compuesto de la

formula (VIII):

OPG1 ()

(g) oxidar el alcohol del compuesto de la férmula

(VIII) para formar un compuesto de la férmula (IX):

O
A
N CHO
O
O

OPG4 (TX)

(h}) agregar el Ry al compuesto de la foéormula (IX)
al hacer reaccionar el compuesto de la férmula (IX) con un
residuo organometalico que contiene al menos un Ry para

formar un compuesto de la férmula (X):

OPG1OQ

(i} retirar el PG, en el compuesto de la férmula

(X) y abrir reductivamente el hemiacetal del compuesto de
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la férmula (X) para formar un compuesto de 1la foérmula

{(XXIII):
O
R1\( R4
N OH

Rj3

O
OH

OH (XXI1D)
(3) proteger el grupo hidroxi primario del

compuesto de la férmula (XXIII) para formar un compuesto de

la férmula (XXIV):

OPG, (XXIV)

(k) romper el grupc aminal del compuesto de la
férmula (XXIV) para formar un compuesto de la fdérmula

(XXV):

R, OH
HN OH
R3
O OH

OPG;  (xxv)
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(1) proteger el alcohol secundario del compuesto de
la férmula (XXV) para formar un compuesto de la férmula

(XXVp) :

OPGs  oxxvp)

(m) convertir el grupo alcohol primario y retirar
el residuo del grupo de proteccién PG, en el alcochol
secundario del compuesto de la férmula (XXVp} para formar

un compuesto de la £ormula (XXVI):

Ry OH
HN Rg
R3
O OH

OPG3  (xxv)
(n) retirar el residuo del grupc de proteccidn PG3
en el alcohol primaric del compuesto de la formula (XXVI}

para formar un compuesto de la férmula (XXVII}:
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Ry OH
HN Rs

R3

O OH

OH xxXvo

(o) proteger el alcohol primario del compuesto de
la férmula (XXVII) con el residuo del grupo de proteccidn
PG; para formar un compuesto de la férmula (XXVI), en donde

el PGs; puede ser el mismo o diferente al PGz en la etapa

(m) :

{(p) llevar a cabo una reaccidén de lactonizacidén en
el compuesto de la fdérmula (XXVI) para formar un compuesto

de la férmula (XXVIII):
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(q) retirar el residuo del grupoc de proteccidn PG,
en el compuesto de la férmula (XXVIII) para formar un
compuesto de la férmula (XV):

R4 OH
O

HN

R3

OH (XV)

en donde:

Ry es hidrégeno o alguilo Cj.g sustituidoe ¢ no
sustituido;

R se selecciona del grupo gue consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alquile Ci.¢, arilo y arilalquile;

R; se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalquilo Ca-6, alquenilo Coa-g,
cicloalquenilo Cs.4, arilo y arilalquilo:

Ry puede seleccionarse del grupce gue consiste de
variantes sustituidas ¢ no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-Cyz, alqueniloc Cs—Cia, alquinilo Ca-Ciz,
cicloalquile C3-Ciz, cicloalquenilo Ci3-Ciz, cicloalguinilo
C3-Cy3, heterociclilo C3-Ciz, arile, heteroarilo,
arilalquilo, hetercarilalqguilo, (cicloalgquilj)alquile,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalguilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacile, aminocarbonilo, azido,

azidealquilo, aminoalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alguilamincalquilo, sal de un alguilaminoalquilo,
dialquilaminocalquilo, sal de un dialquilaminoalquilo,

fenilo, algquiltiocalquilo, arilticalquilo, carboxi, ciano,
alcancosulfonilaiquile, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilo

borénico, esteralquilo bordénico, guanidincalquilo, sal de
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guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de wun sulfoalguilo,

alcoxisulfonilalquilo,- sulfooxialqguilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialgquilo,
(alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alguilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado;

Ry se selecciona del grupo gque consiste de -
C(=0)0Rg, -C(=0)SRg, —C(=0)NRgR¢ y —-C(=0)7Z;

cada R¢ puede seleccionarse independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, haldgenc o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo Cj-
24, acilo, alguilacile, arilacilo, arile, arilalquilo, p-
nitrofenilo, pentafluorofenilo, pentafluorcetilo,
trifluoroetilo, tricloroetilc y heterocarilo:;

Ra v Rg se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de variantes sustituidas o no
sustituidas de los siguientes: alguilo Ci-g, alguenilo Cog ¥
alguinilo Cy-¢, en donde Ry y Ry opcionalmente pueden
enlazarse conjuntamente para formar un heterociclilo de 5,
6, 7 u 8 miembros copcionalmente sustituido;

Y es oxigeno o azufre;

Z es halégeno; vy

PGy y PGy son cada uno un residuo del grupo de
proteccidn.

2. El método de la Reivindicacién 1, gue comprende
ademds sustituir el grupo hidroxi primario del compuesto de
la férmula (XV) para formar un compuestc de la fdérmula
(XVI}), en donde el compuesto de la fdérmula (XVI) tiene la

siguiente estructura:
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en donde X es un haldgenc.

3. E1l método de la Reivindicacién 1, que comprende
ademas sustituir el grupo hidroxi primario del
compuesto de la formula (XV) para formar un compuesto de la
férmula (XVI-B), en donde el compuesto de la férmula (XVI-

B) tiene la siguiente estructura:

en donde X es un haldgeno.

4. E1l método de la Reivindicacidén 3, gue comprende
ademds las etapas de:

(1) oxidar el grupo hidroxi secundario del
compuesto de la férmula (XVI-B), en donde el compuesto de

la férmula (XVI-B) tiene la siguiente estructura:
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para formar un compuesto de la férmula (XXII):

{(2) reducir el grupo ceto del compuesto de la
formula (XXII) para formar un compuesto de la férmula
(XVIA), en donde el compuesto de la férmula (XVI-A} tiene

la siguiente estructura:

5. El método de la Reivindicacién 3, gque comprende
ademas la etapa de:
(1) dnvertir 1la estereoquimica del <centrc de

carbono del hidroxi secundaric del compuesto de la férmula
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(XVI-B), en donde el compuesto de la férmula (XVI-B) tiene

la siguilente estructura:

para formar un compuesto de la fdérmula (XVI-A), en
donde el compuesto de la férmula (XVI-A) tiene la siguiente

estructura:

6. E1 método de la Reivindicacién 1, en donde PG; y
PG, se seleccionan cada uno independientemente del grupo
que consiste de bencilo, un bencile sustituido, un
alquilcarbonilo, un arilalguilcarbonilo, wun metil éter
sustituido, un etil éter sustituide, un bencil eéter
sustituido, un tetrahidropiranil éter, un silil éter, un
éster y un carbonato.

7. E1l método de la Reivindicacidén 1, en donde el
residuo organometédlico se selecciona del grupo que consiste
de un compuesto de organomagnesio, un compuesto de
organolitio, un compuesto de organoestafio, un compuesto de
organocupratos, un compuesto de organozinc, un compuesto de
organoboro y un compuesto de organopaladio, un carbonilo
metalico, un metaloceno, un complejo de carbina y un
ocrganometalcide.

8. E1l métodc de la Reivindicacién 1, en donde:
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el residuo organometdlico se selecciona del grupo gue
consiste de Ry4-MgR;, R4-ZnR;, Re~Li, (Re}p=B{R7)ap, ¥ (Ra)gq-
Sn(R7) q-q7

R; se selecciona del grupo que consiste de haldgeno
o variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo, alquenilo, cicloalquilo, arilo, arilalquile,
isopinocamfeilo, hidroxi, alcoxi y carbonilalcoxi, en
donde, si se encuentra presente mas de un Ry, los grupos Ry
opciocnalmente pueden enlazarse conjuntamente para formar un
anillo de cicloalquilo, cicloalguenilc, hetercalquilo o
hetercalquenilc opcicnalmente sustituido;

p es un enterc de 1 a 3; y

q es un entero de 1 a 4.

9. El método de la Reivindicacién 1, en donde R; es
2-ciclohexenilo.

10. E1 método de la Reivindicacidn 1, en donde Rs es
metilo.

11. El método de la Reivindicacidén 1, en donde Rs es
-C(=0)0ORg; y Rg es hidrégeno o alquilo C;-Cpy sustituido o
no sustituido.

12. El método de la Reivindicacién 1, en donde Rs es
-C{=0)Z; y Z es un haldgeno.

13. Un método pars formar un compuesto de la
formuia (X) a partir de un compuesto de la férmula (V), gue
comprende las etapas de:

romper el enlace doble de carbono-carbonc del
compueste de la féormula (V) y ciclar el enlace doble roto
con el grupé hidroxi terciario;

transformar el -COOR; en un aldehido, en donde R, se
selecciona del grupo que consiste de hidrdgenc, o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo Ci.
6, arilo y arilalquilo; vy

agregar Ry al aldehido utilizande un residuo
organometalico que contiene al menos un Ry, en donde R; se
selecciona del grupo que consiste de variantes sustituidas
0 no sustituidas de los siguientes: alquilc C3-Cyy,
alguenilo (3-Cyz, alquinilo Cy-Cyp, cicloalquile C3=Cia,

cicloalquenilo Cs3-Cyz, cicloalguinilo C3-Cip, heterociclilo
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C3-C;;, arilo, hetercarile, arilalquilo, hetercarilalguilo,
(cicloalguil)alguilo, (heterociclil)alguilo, aciloe,
acilalguilo, alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo,
aminocarbonilo, azido, azidoalgquilo, aminoalquilo, sal de
un aminoalquilo, carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alguilaminocalquile, sal de un alquilaminoalquilo,
dialgquilaminocalquilo, sal de un dialquilaminocalgquilo,
fenilo, alguiltiocalguilo, arilticalquile, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalquilo, acidalguilo
bordénico, esteralquilo borénico, guanidincalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfeoalquilo,

alcoxisulfonilalqguilo, sulfooxialqguilo, sal de un
sulfooxialgquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialgquilo,
(alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heteroarilalquilo y
alquilo halogenadeo, incluyendo alguilc polihalogenado.

14. Un métodec para formar un compuesto de la
férmula (XV) a partir de un compuesto de la férmula (X)),
que conmprende las etapas de:

romper un grupo aminal;

retirar el PG Y abrir reductivamente el
hemiacetal, en donde PG; es un residuo del grupo de
proteccidn; vy

formar un anillc de lactona de cuatro miembros.

15. El1 método de la Reivindicacidn 14, en donde el
rompimiento del grupo aminal se efectida antes de retirar el
PG; y de abrir reductivamente el hemiacetal, y antes de la
formacién del anillo de lactona de cuatro miembros.

16. E1l método de la Reivindicacién 14, en donde el
rompimiento del grupo aminal se efectla después de retirar
el PG; y de abrir reductivamente el hemiacetal, pero antes
de la formacidén del anillo de cuatrc miembros.

17. Un método para formar un compuestc de la
formula (XVI1) a partir de un compuestc de la férmula (V),

que comprende las etapas de:
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romper el enlace doble de carbono-carbono del
compuesto de la férmula (V) y ciclar el enlace doble roto
con el grupo hidroxi terciario; y

agregar Ry después de la ciclacidén con el grupo
hidroxi terciario utilizando un residuo organometalico que
contiene al menos un Ry, en donde Ry se selecciona del
grupo que consiste de variantes sustituidas © no
sustituidas de los siguientes: alquilo C;-Ciz, alquenilo C;-
Ci2, alquinilo C;-Ciz, cicloalquilo C3-Ci;, cicloalguenilo Cs-
Ci2, cicloalquinilo C3-Ci;, heterociclile C3-Ci2, arilo,
heteroariio, arilalquilo, heterocarilalguilo,
(cicloalquil)alquilo, (heterociclil)alquilo, acilo,
acilalquilo, alquiloxicarbeoniloxi, carbonilacilo,
aminocarbonilo, azido, azidcalguilo, aminoalguilo, sal de
un aminoalquilo, carboxialguilo, sal de un carboxialquilo,
algquilaminoalquilo, sal de un alquilaminoalquilo,
dialqﬁilaminoalquilo, sal de un dialquilaminocalquilo,
fenilo, algquiltioalquile, arilticalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo borédénico, guanidinoalquile, sal de

guanidinocalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalqguilo,

alcoxisulfohilalquilo, sulfecexialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
{alquilfosfoeoxi)algquilo, fosforilalgquilo, sal de un

fosforilalguilo, (alguilfeosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalgquile, sal de un heterocarilalquilo y
algquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado.

18. Un método para formar un compuesto de la
férmula (XXII) a partir de un compuesto de la férmula
(XVIIL), que comprende las etapas de:

romper un grupo aminal;

retirar el PGy y abrir reductivamente el
hemiacetal, en donde PG; es un residuo del grupo de
proteccidn;

formar un anillc de cuatrc miembros mediante una

reaccidén de lactonizacidn; vy
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retirar todo grupo de proteccidn en una cetona.

19. El método de la Reivindicacién 18, en donde el
rompimiento del grupo aminal se efectla antes de retirar el
PG; y de abrir reductivamente el hemiacetal, y antes de la
formacién del anillo de cuatro miembros mediante una
reaccién de lactonizacidn,

20. El método de la Reivindicacidén 18, en donde el
rompimiento del grupo aminal se efectla después de retirar
el PGy y de abrir reductivamente el hemiacetal, perc antes
de la formaciédn del anillo de cuatro miembros mediante una
reaccidén de lactonizacidn.

21. Un método para preparar un compuesto de la
formula (III), que comprende las etapas de:

hacer reaccionar un compuesto de la foérmula (I):

/T1\
HN™ 0

R,00C O

con un compueste de la foérmula (II):

|

R3
COOCH
T
R-A RB (‘H)

para formar un compuesto de la foérmula (III):
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en donde:

R; es hidrégeno o alqguilo C;.¢ sustituide o no
sustituido;

R, se selecciona del grupo que consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alguilo Ci.g, arilo y arilalguilo;

R; se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6;, cicloalquilo Ca-g, algquenilo Cougyr
cicloalquenilo Cs.¢, arilo y arilalquilo:

Y es oxigeno o azufre; y

Ry ¥ Rs se seleccionan cada unc independientemente
del grupc que consiste de variantes sustituidas o no
sustituidas de los siguientes: alqguilo Ci¢, alquenilo Ci.s ¥
alguinilo C;, en donde Ry y Rs opcionalmente pueden
enlazarse conjuntamente para formar un heterociclile de 5,
6, 7 u 8 miembros opcionalmente sustituido.

22. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (IV), que comprende desproteger el compuesto de la

férmula (III) para formar un compuesto de la formula (1IV):

| Ry 1 R,
Q Q
—_—
Ry N R, N
T T o) O o)

COOR, : COORy
Ra  Re
(I Iv)

en donde:

Ry es hidrégeno o alquilo Cj-¢ sustituido o no
sustituido;

R, se selecciona del grupo que consiste de
hidrégeno, © variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alquilo Ci-, arilo y arilalquilo;

Ry se selecciona del grupo gque consiste de

variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
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algquilo Ci-g, cicloalquilo C3-¢, alguenilo Cs_g,
cicloalquenilo Cj-.¢, arilo y arilalquilo:

Y es oxigeno o azufre; y

Rpn ¥ Rg se seleccionan cada uno independientemente
del grupo que consiste de variantes sustituidas o© no
sustituidas de los siguientes: alquilo Ci;.4, alquenilc Czs ¥
alquinilo C;.s, en donde Rp y Ry opcionalmente pueden
enlazarse conjuntamente para formar un heterociclile de S,
6, 7 u 8 miembros opcionalmente sustituido.

23. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (V), que comprende llevar a cabo una reaccidn de
aldol intramolecular en el compuesto de la férmula (IV)

para formar un compuesto de la foérmula (V):

R
C
‘ —
Rs N
O O

COOR,

Iv)

en donde:

R; es hidrégeno o alguilo Ci.g sustituido o© no
sustituido:;

R, se selecciona del grupo gue consiste de
hidrégeno, © variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alquilo Ci_4, ariloc y arilaliquilo; vy

Ry se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalquilo Cig, alquenilo Coo6s
cicloalquenilo Ci-.¢, arilo y arilalquilo.

24. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (VI), que comprende romper el enlace doble del
compuesto de la férmula (V) y ciclar el enlace doble roto

con el grupo hidroxi terciario para formar un compuesto de

la férmula (VI):
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O
RT\( RT\(O
N COOR; ——» N COOR,
Rz R3
O OH 0 o

OH

V) (V)

en donde:

R:i es hidrégeno o alquilo Ci-¢ sustituido o no
sustituido;

R, se selecciona del grupc gue consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, algquilo Ci.¢, arilo y arilalquilo; y

R; se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6s cicloalquilo Ca-gs alquenilo Cr-6s
cicloalquenilo Ciz.¢, arilo y arilalguilo.

25. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (VII) gque comprende proteger el sustituyente
hidroxi enlazado al anillo hetercciclico que contiene
oxigeno del compuesto de la férmula (VI) para formar un

compuesto de la férmula (VII):
O
‘R1

N COOR,

OPG,

(VID)

en donde:

R; es hidrdégeno o alguilo C;-s sustituido o no

sustituido;
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R, se selecciona del grupo gue consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de 1los
siguientes, alquilo Cy4, arilo y arilalquilo;

R; se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Cr-4, cicloalguilo Cs-6; alquenilo Cr-g,
cicloalquenilo Cz.¢, arilo y arilalquilo; y

PG; es un residuo del grupo de protecciodn.

26. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (VIII), gue comprende reducir el grupo COOR; del
compuesto de la férmula (VII) a un alcohol para formar un

compuesto de la formula (VIIT):

G
N COOR;
o
O
OPG,
(VID)
en donde:
R; es hidrégeno o alquilo C;.¢ sustituido o no
sustituidoe;

R, se selecciona del grupo gue consiste de
hidrdégenc, o variantes sustituldas o no sustituidas de los
siguientes, alquilo Ci.g, arilo y arilalquilo;

R; se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-5, cicloalquilo Ci_g, alquenilo Cag,
cicloalquenilo Ci-g, arilo y arilalquilo; y

PG; es un residuo del grupo de proteccién.

27. Un método para preparar un compuestc de 1la
férmula (IX), que comprende oxidar el grupo alcohel del
compuesto de la foérmula (VIII) a un aldehido para formar un

compuesto de la férmula (IX):
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O
N OH
R3 -
0
0
OPG,
(VIID
en donde:
R; es hidrégeno o alquilo C;-¢ sustituide o no
sustituido;

Ry se selecciona del grupo gue consiste de
Variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalquilo Cs-6s alquenilo Cz-6/
cicloalquenilo Ci.4, arilo y arilalguilo; y

PG, es un residuo del grupo de proteccién.

28. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (X), que comprende agregar R, al compuesto de la
férmula (IX) al hacer reaccionar el compuesto de la férmula
{IX) con un residuo organometdlico que contiene al menos un

Ry para formar un compuesto de la férmula (X}:

O
N CHO
Rj3
O
O
OPGy
(IX)
en donde:
R; es hidrégeno o alquilo Cj¢ sustituido o no
sustituido;

R; se selecciona del grupo gue consiste de

variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
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alquilo Ci-gs ciclcalquilo Ci-g, algquenilo Ca-g,
cicloalquenilo Cz.q, arilec y arilalquiloe;

Ry puede seleccionarse del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de lcs siguientes:
alquilo C1-Ci3, algquenilo Cs-Cq2, alguinilo Co=-Ciz,

cicloalgquilo C3-Ciz, cicloalguenile C3-Cyp, ciclealguinilo

C3—Cqa, hetercciclilo C3-Cya, arilo, hetercarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, {(cicloalguil)alguilo,
{heterociclil)alquile, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un amincalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilamincalquilc, sal de un alguilanminoalguilo,
dialquilaminoalquilo, sal de un dialquilaminoalquilo,

fenilo, algquiltioalquile, ariltiocalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalguilo, acidalquilo
borénico, esteralquilc borénico, guanidincalguilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalguilo, sal de un sulfecalquilo,

alcoxisulfonilalquilce, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialiquilo, sal de un fosfoncoxialguilo,
{alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalgquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alguilfosforil)alquilo, piridinilalquiloe,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado; vy
PG, es un residuo del grupc de protecciodn.
29. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XXIII) que comprende retirar el residuo del grupo
de proteccién de la férmula (X) y abrir reductivamente el

hemiacetal para formar un compuesto de la férmula (XXIII):



-264-

: @)
R‘I% R4
N OH
R3
- © OH
OH

(XXTI)

en donde:

Ry es hidrégenc o alguile Cj-¢ sustituido o no
sustituidoe;

R; se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalquilo Ca-g, algquenilo Cag,
cicloalgquenilo Ci;¢, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse ‘del grupc que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-Ciz, alguenilo Cs-Ciz, alquinilo C2-Ci2,

cicloalquilo C3-Ciz, cicloalguenilo C3-Cyz, cicleoalquinilo

C3-Ciz. hetercciclilo C3-Cia, arile, hetercarilo,
arilalquilo, heteroarilalguilo, (cicloalguil)alguile,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidealquile, aminoalquilo, sal de un aminoalguilo,

carboxialquiio, sal de un carboxialquilo,
algquilaminoalquilo, sal de un alguilaminocalquilo,
dialgquilaminoalquilo, sal de un dialquilamincalquilo,

fenilo, alguilticalquile, arilticalguilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalquilo, acidalquilo
borénico, esteralgquilo bordnico, guanidincalquilo, sal de
guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,
alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquiloe,

fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
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(alguilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un
fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un hetercarilalguiloc vy
alquilo halogenado, incluyendo alguilo polihalogenado; y

PG; es un residuo del grupo de proteccidn.

30. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XXIV) que comprende proteger el grupo hidroxi
primario del compuesto de la férmula (XXIII) para formar un

compuesto de la formula (XXIV):

o)

R1\(

OH OPG;
(XXIID) (XXIV)

en donde:

R; es hidrégeno o alguilo C;s sustituido o no
sustituido;

R; se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-¢, cicloalquilo Cis, alquenilo Coos,
cicleocalquenilo Ci¢, arile y arilelquilo;

R; puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-Ci2, alquenilo C3=Ci2, alquinilo C2-Cia2,

cicloalquile €3-Ci;, cicloalquenilc C3-Ciz, cicloalguinilo

C3-Cqz, heterociclilo C3-Ci2, arilo, heterocarilo,
arilalquilo, heteroarilalquiloe, {(cicloalquil)alquilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbenilo, azido,
azidoalquilo, amincalqguilo, sal de un aminocalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,

alquilamincalquilo, sal de un alguilaminoalguilo,
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dialquilaminoalquilo, sal de un dialquilaminocalquilo,
fenilo, alquilticalquilo,arilticalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalquilo, acidalquilo
bordnico, esteralguile bordnico, guanidincalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialguilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
{(alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado; y
PG; es un residuo del grupo de proteccidn.
31. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XXV), que comprende romper el grupo aminal del
compuesto de la férmula ({XXIV) para formar un compuesto de

la férmula (XXV):

0
) -
N OH
R3
© OH »>
OPG3 OPG,

(XXIV) (XXV)

en donde:

R; es hidrégeno o alquilo C;-s sustituido o no
sustituido;

Ry se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguilentes:
‘algquilo Ci-5, cicloalquilo Ci-6, alquenilo Ca-6/
cicloalquenilo Ci.g, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse del grupo gue consiste de

variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
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alguilo Ci1-Cya, alguenilo Co-Ci2, alguinilo Co-Cya,

cicloalquilo C3-Ciz, <cicloalguenileo C3-Cyz, cicloalguinilo

C3~C1a, heterociclilo C3-Ci2z, arilo, heteroarilo,
arilalquilo, heterocarilalquilo, (cicloalguil)alquilo,
(hetercciclil)alqguilo, acilo, acilalquilo,

alguiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminocalquilo,
carboxialquilo, sal de urn carboxialguilo,
algquilamincalquilo, sal de un algquilaminocalquilo,

dialquilamincalquilo, sal de un dialguilaminocalquilo,
fenilo, alquiltiocalquilo, ariltiocalquileo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalquilo, acidalquilce
borénico, esteralgquilo bordénice, guanidincalquilo, sal de

guanidincalquile, sulfoalguile, sal de un sulfoalguilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(alguilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alguilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado; y
PG; es un residuc del grupo de proteccidn.
32. Un método para preparar un compuestc de la
férmula (XXVp]), que comprende proteger el alcohol
secundario del compuesto de la férmula (XXV) para formar un

compuesto de la férmula (XXVp}:
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R4 OH
HN OH
R,
@] OH —_—
OPG, OPGy

XXV) (XXVp)

en donde:

R; se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6s cicloalquilo Cs-6, alquenilo Coogs
cicloalquenilo Cs3.¢, arilo y arilalquilo;

R; puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1-C12, alquenilo Cs~C12, alquinilo Cs=~C1a,

cicloalquilo C€3-Ci2, <cicloalguenilo C3-Cig, cicloalguinilo

C3-Ci2, heterociclilo C3—Ciz, arilo, heterocarilo,
arilalquilo, hetercarilalguilo, (cicloalquil)alquilo,
(heterociclil)alguilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalguilo, aminoalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilamincalquilo, sal de un alquilaminoalquilo,
dialgquilamincalgquilo, sal de un dialguilamincalquile,

fenilo, alquiltiocalquilo, ariltiocalguilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, ticcianoalquile, acidalquilo
borénico, esteralquilo borénico, quanidinoalquileo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalqguilo,

alcoxisulfonilalquile, sulfooxialquiloe, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,

(alguilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un
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fosforilalquilo, (aiquilfosforil)alquile, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalguilo, sal de un heterocarilalquilec y
algquilo halogenado, incluyendo alguilo polihalogenado; y

PG, y PGy son residuos del grupo de proteccidn.

33. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XXVI), que comprende convertir el grupo alcohol
primario y retirar el residuo del grupo de proteccion PG
en el alcohol secundario del compuesto de la férmula (XXVp)

para formar un compuesto de la férmula (XXVI):

Rq OPG, Ry OH
HN OH HN Rs

Rs Ry

© OH > O OH
OFG; OPG;

(XXVp) (XXVT)

en donde: ‘

R; se selecciona del grupe gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-5, cicloalquilo Ci-¢, alguenilo Co_g,
cicloalquenilo Cz-s, arilo y arilalquilo;

R; puede seleccicnarse del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1-Ci2, alguenilo Co-Ciz, alguinilo Co-Ciz,

ciclecalguilo C3-Cip, cicleoalquenilo C3-Cy2, <cicloalquinilo

C3—Ci2, heterociclilo C3-Cq3, arilo, hetercarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalguil)alquilo,
{heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, amincalgquilo, sal de un amincalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalqguilo, sal de un alguilaminoalquilo,

dialquilaminoalquile, sal de un dialguilaminocalquile,
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fenilo, alquiltioalquilo, ariltioalquile, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquile, alcanosulfinilaliquilo,
alcoxisulfinilalqguilo, tiocianoalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo borénico, guanidinoalquile, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfeonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialguilo, alcoxisulfoniloxialguilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquiloc,
{alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalgquilo, sal de un

fosforilalgquilo, (alguilfosforil)alguilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquile, sal de un heteroarilalquilo vy
alquilo halogenado, incluyendc alquilo polihalogenado; y

Rs se selecciona del grupo que consiste de -
C(=0)0ORg, -C(=0)SRg, —C(=0)NRgRg y —-C(=0)2Z;

cada Rg puede seleccionarse independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, haldgeno o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo C;-
21, acilo, alquilacilo, arilacilo, arilo, arilalquilo,
pnitrofenilo, pentafluorofenilc, pentafluorocetilo,
trifluoroetilo, tricloroetilo y hetercarilo;

Z puede ser un haldgeno; y

PG, y PG3; son residuos del grupo de proteccidn.

34. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XXVII), que comprende retirar el residuc del grupo
de proteccién PG; en el alcohol primario del compuesto de
la férmula (XXVI) para formar un compuesto de la foérmula

(XXVII):
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R, OH R, OH
HN Rs HN Rs
O oy —> O
OH
OPG, OH

(XXVI) (XXVID)

en donde:

R; se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalguilo Ci-gs alquenilo Cags
cicloalgquenilo Ci-g, arilo y arilalquilo:;

Ry, puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilc C1-Cy2, alquenilo Ca-C12, alqgquinilo Cy—-Ci2,

cicloalguilo C3-Cj;, cicloalquenilo C3-Cyz, c¢icloalguinilo

C3-C12, heterociclilo C3-Ci2, arilo, hetercarilo,
arilalquilio, heteroariialquilo, {cicloalquil)aiquilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalguilio,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, amincalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialguilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalquilo, sal  de un alquilaminocalqguilo,
dialguilaminoalquilo, sal de un dialguilaminoalquilo,

fenilo, alquiltiocalquilo, ariltioalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalguilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, ticcianocalquilo, acidalguilo
borénico, esteralguilo borénico, guanidinoalquileo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalqguilo,

alcoxisulfeonilalquiloe, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,

(algquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un
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fosforilalquile, (algquilfosforil)alquile, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalguilo vy
alguile halogenado, incluyendc alquilo pelihalogenado;

Rs se selecciona del grupo gque consiste de -
C(=0)0ORs, -C(=0)SRs, —-C(=0)NRgRs ¥y -C(=0}7Z;

cada Rg puede seleccionarse independientemente del
gtupo gue consiste de hidrdgenc, haldégeno o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo C;-
54, acile, alguilacilo, arilacile, arilo, arilalgquilo,
pnitrofenilo, pentafluorofenilo, pentafluoroetilo,
trifluoroetilo, tricloroetilc y hetercarilo;

Z puede ser un haldgeno; vy

PGy es un residuo del grupo de proteccidn.

35. Un método para preparar un compuesto de la
formula (XXVI), que comprende proteger el alcohcl primario
del compuesto de la férmula (XXVII) con el residuo deil
grupo de proteccidén PG; para formar un compuesto de la
féormula  (XXVI), en donde el PG; puede ser el mismo o

diferente del PG; en la Reivindicacidn 30:

(XXVID XXV

en donde:

R; se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalquilo Ci-¢, alguenilo Co-g,
cicleoalgquenilo Ci3.g, arilo y arilalguilo:

R, puede seleccionarse del grupo gque consiste de

variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
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alquilo C1-Ci2, alquenilo Cy=Ciz, alguinilo CoC12:s

cicloalquilc C3-C;z, cicloalgquenilo C3-Cys, cicloalguinilo

C3-Ci2, heterociclilo Cy-C1q3, arilo, hetercarilo,
arilalquilo, hetercarilalgquile, {cicloalquil)alquilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

algquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminocalquilo,
carboxialqguilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalquilo, sal de un alguilamincalquilo,

dialguilamincalquilo, sal de un dialquilaminocalquilo,
fenilo, alguiltiocalquile, ariltiocalquilo, carboxzi, ciano,
alcanosulfonilalguilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilo
borénico, esteralguile borédnico, guanidincalgquilo, sal de

guanidinocalquilo, sulfoalqguilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialgquilo, sal de un
sulfeooxialgquilo, alcoxisulfoniloxialguilo,
fosfonooxialgquilo, sal de un fosfonooxialgquilo,
(algquilfosfooxi)alguilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)jalquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo pelihalogenado;

R; se selecciona del grupo que consiste de -
C(=0C)ORg, -C(=0)SRg, -C(=0)NRgRg y —-C(=0)7Z;

cada Rg puede seleccionarse independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, haldégeno o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo C;-
ss, acilo, alquilacilo, arilacilo, arilo, arilalquilo,
pnitrofenilo, pentafluorofenilo, pentafluorocetilo,
trifluorcetilo, triclorcetilo y heteroarilo;

Z puede ser un haldgeno; y

PG; es un residuo del grupo de proteccidn.

36. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XXVIII), que comprende llevar a caboe una reaccidn
de lactonizacidén en el compuesto de la férmula (XXVI) para

formar un compuestoc de la férmula (XXVIII):
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OPG;
(XXVIID)

en donde:

R: se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-8, cicleoalquilo Ci-g, alquenilo Co-g,
cicloalgquenilo C;3.¢, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas ¢ no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-C12, alguenilo Co-Cha, alquinilo Co=Cya,

cicloalquilo C3-Cis, cicloalquenilo C3-Cyp, cicloalquinilo

C3-Cia, heterociclilo C3=C12, arilo, hetercarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalquil)alqguilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonile, azido,

azidoalquilo, amincalguilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalquilo, sal de un alquilamincalquilo,

dialguilaminoalquilo, sal de un dialguilamincalquilo,
fenilo, alquiltiocalquilo, ariltiocalquilo, carboxi, c¢iano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalquiloe, acidalquilo
borénico, esteralquilo borénico, guanidinoalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilaiquilo, sulfooxialguilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquile, sal de un fosfonooxialgquilo,
(alquilfosfooxi)alguilo, fosforilalgquilo, sal de un

fosfeorilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
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sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alguile halogenado, incluyendeo alguilo polihalogenado:

R; se selecciona del grupo gue consiste de -
C(=0)0ORg, -C(=0)SRs, —C(=0}NRgRg y —-C(=0)Z;

cada Rg puede seleccionarse independientemente del
grupo gque consiste de hidrdgeno, haldédgeno o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo c:-
24, acilo, algquilacilo, arilacilo, arilo, arilalquilo,
pnitrofenilo, pentafluorofenilo, pentafluorcetilo,
trifluorecetilo, tricloroetilo y hetercarilo;

Z puede ser un haldgeno; y

PG; es un residuoc del grupo de proteccion.

37. Un métode para preparar un compuesto de la
férmula (XV) que comprende llevar a cabo una reaccidn de
lactonizacidén en el compuesto de la férmula (XXVII) para

formar un compuesto de la férmula (XV}:

R OH
4 0
HN
o)
0

R3

OH OH
(XXVII) (XV)

en donde:

R; se selecciona del grupc gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-g, cicloalquilo Cazg, alquenilo Cz-g,
clcloalquenilo Cag, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse del grupoc gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-Ci2, alquenilo Cy-Cyz, alguinilo C;-C13,
cicloalquilo C3-Cj;, cicloalguenilo C3-Cy2, cicloalquinilo
C3-Cyg, heterociclilo C3-C12, arile, heteroarilo,

arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalguil)alguilo,
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(heterociclil)alquilo, acilo, acilalguilo,

alquiloxicarboniloxi, carbconilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminoalguiloe,
carboxialqguilo, sal de un carboxialquilo,
alquilamincalquilo, sal de un alquilaminoalquilo,
dialguilaminocalquilo, sal de un dialguilamincalquilo,

fenilo, alquiltiocalquilo, arilticalguilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalqguilo, acidalquiloe
borénico, esteralquilo borénico, guanidinocalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfcalguilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialgquilo, sal de un fosfornooxialquilo,
{alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (algquilfosforil)algquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un hetercarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado; y

R se selecciona del grupo gque consiste de -
C(=0)0Rg, -C{=0)SRg, —C(=0)NRgRg y -C(=0}4;

cada Rg puede seleccionarse independientemente del
grupo gue consiste de hidrdégeno, haldégeno o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo C;-
24, acilo, alquilacilo, arilacile, arilo, arilalquilo,
pnitrofenilo, pentafluorcofenilo, pentafluorcetilo,
trifluorocetileo, tricloroetilo y heteroarilo;

Z puede ser un haldgeno; y

con la salvedad de que el compuesto de la fdérmula
(XXVII) y el compuesto de la férmula (XV) no pueden tener

las siguientes estructuras y estereoquimica:
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en donde Rs es —-C(=0)0ORs; y Rg es hidrdgeno, metilo
o t-butilo.

38. Un método para preparar un compuesto de 1la
formula (XV) que comprende retirar el residuo del grupo de
proteccidén PGs en el compuesto de la fdérmula (XXVIII) pare

formar un compuesto de la formula (¥XV):

(XV)

en donde:

Ry se selecciona del grupoe que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-5s cicloalquilo Ci-6, algquenilo Co-g,
cicloalquenilo Cs.4, arilo y arilalquilo;

R; puede seleccionarse del grupc que consiste de

variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
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alquilo Ci-Ci2, alguenilo Cz=-C13, alquinilo Ca—-Ci2,

cicloalquilo C;3-C;z;, cicloalquenilo C3-Ciz, cicleoalguinilo

Cz=Cio, heterociclilo Cy~-Ci2, arilo, heterocarilo,
arilalguilo, heteroarilalgquilo, (cicloalquil)alquilo,
{heterociclil)alquilo, acilo, acilalguilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminocalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilamincalquilo, sal de un alguilaminocalquilo,
dialguilaminocalquilo, sal de un dialguilaminoalquilo,

fenilo, alguiltioalquilo, ariltioalquile, carboxi, ciano,
alcanosulfonilaiquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilo
borénico, esteralguilc borédnico, guanidinoalquilo, sal de

guanidincalquilo, sulfoalgquilo, sal de un sulfoalguilo,

alcoxisulfonilaliquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfcoxialguilo, alcoxisulfoniloxialgquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfoncoxialquilo,
{(alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalguilo, sal de un

fosforilalquilo, {algquilfosforiljalquilo, piridinilalguilo,
sal de un piridinilalguilo, sal de un heterocarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendc alquilo polihalogenado; y

PG3 es un residuo del grupo de proteccidn.

39. Un método para preparar un compuesto de la
férmula (XVI), que comprende sustituir el grupo hidroxi
primaric del compuesto de la férmula (XV) para formar un
compuesto de la fédrmula (XVI):

R4 OH Ry OH
o 0

HN HN

OH X
XV) (XVI)
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en donde: _

Ry se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
algquilo Ci-5, ciclealguilo Cy-5, alguenilo Caog,
cicloalquenilo Cs3-¢, arilo y arilalguilo;

R; puede seleccionarse del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-Ciz, algquenilo Cy—Ci3z, alquinilo Cy~C12,

cicloalgquile C3-Ciz, cicloalguenilo C;3-Ciz, cicloalquinilo

C3-C1a, heterociclilo C3-Cya, arilo, heteroarilo,
arilalquilo, hetercarilalqguilo, (cicloalguillalguilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonileo, azido,

azidoalquilo, amincalquilc, sal de un aminoalgquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalquilo, sal de un alquilaminoalquilo,
dialquilaminoalquilo, sal de un dialquilaminoalguilo,

fenilo, alquiltioalquilo, arilticalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquiloe, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo bordnico, guanidinocalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(alquilfosfooxiyalqguilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alguilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquile, sal de un hetercarilalguilo vy
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado: y
con la salvedad de que el compuesto de la férmula
(XV) y el compuesto de la férmula (XVI) no puede tener las

siguientes estructuras y estereoquimica:
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XV)

en donde R; es metilo; Ry es 2-ciclohexenilo; y X es

cloro.

40. Un método para preparar un compuesto de la
formula (XXII), gque comprende oxidar el grupo alcchol
enlazado al carbono C-5 adyacente al Ry de un compuestc de
la férmula (XVI) a una cetona para formar un compuesto de

la formula (XXII):

R4 O

HN

R3

X
(XVI) (XXTD)

en donde:

Ry se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siquientes:
alguilo Ci-s, cicloalquilo Ciy-¢, algueniloe Coog,
cicloalquenilo Cs-.g, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1—Ci2, alquenilo Cy-C12, alguinilo Cz=C12,

cicloalguilo C3-C;;, cicloalquenilo C3-Ci;;, cicloalquinilo
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C3—-Ci3, heterociclilo C3—Ciz, arilo, heterocarilo,
arilalquilo, heteroarilaliquilo, (cicloalguil)alquilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalqguilo, aminoalquilo, sal de un amincalqguilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialguilo,
algquilaminoalqguilo, sal de un alquilamincalquilo,
dialgquilaminoalquilo, sal de un dialquilamincalguilo,

fenilo, alguilticalquilo, arilticalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilaliquilo, tiociancalquilo, acidalguilo
borénico, esteralquilo borénico, guanidinocalguilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalguilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialguilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(algquilfosfooxi)alquilo, fosforilalguilo, sal de un

fesforilalquileo, (alguilfosforil)alquilo, piridinilalquiloe,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilaliquilo y
algquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado; y

X es un haldgenoc.

41. Un método para Ipreparar un compuesto de la
férmula (XVI) que comprende reducir la cetona enlazada al
carbono adyacente al Ry de un compuesto de la férmula
(XXII) a un alcohol para formar un compuesto heterociclico

de la férmula (XVI):

Ry 0 R,
O
HN
9] —_— O
R3
X
(XXII)
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en donde:

R3 se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci=s, cicleoalguilo C3-6, algquenilo Cz—¢,
cicloalquenilo C3-4, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1=C13, alquenilo Cs=Ci2, alquinilo C>-Ci2,

cicloalquilo Ci3-Cip, cicloalquenilo (C3-Ciz, <cicloalguinilo

Ca~-Ci2, heterociclilo C3-Ci2z, arilo, heterocarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalquil)alquilo,
(heterociclil)alqguilo, acilo, acilalquilio,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,
azidoalquilo, amincalgquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalquilo, sal de un alguilamincalguilo,
dialquilaminoalquile, sal de un dialquilamincalquilo,
fenilo, alquiltiocalgquilo, ariltiocalquilo, carboxi, ciano,
alcancsulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilio
borénico, esteralquilo borénico, guanidincalgquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialguilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fbsfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
{alguilfosfooxi}alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosferillalquilo, piridinilalguilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heteroarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado:; y

X es un haldgeno.

42. El1 método de la Reivindicacidn 41, en donde la
reduccidén comprende utilizar una enzima o NaBH; como un
agente de reduccién.

43, El método de la Reivindicacidén 42, en donde la
enzima se selecciona del grupc gue consiste de KRED-EXPBLY
y KRED-EXP-ClA.

44. Un método para preparar un compuesto de la

férmula (XVI-A), gque comprende invertir la estereogquimica
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del grupo hidroxi secundario del compuesto de la férmula

(XVI-B) para formar un compuesto heterociclico de la

férmela (XVI-A):

(XVI-1B) (XVI-1A)

en donde:

R; se selecciona del grupoc gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6s cicloalquilo Cs-¢, alquenilo Co-g,
cicloalquenilo Cj_, arilo y arilalquilo;

Ry puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1-Ci2, alguenilo Co-Ci2, alquinilo Co-Ciz,

cicloalquilo C;3-Ci2, cicloalquenilo C3-Ciz, cicloalquinilo

C3~Ci2, heterociclilo C3-Ci3, arilo, hetercarilo,
arilaiquilo, heteroarilalquilo, (cicloalquil)alquilo,
{heterocicliljalquilo, acilo, acilalguilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, amincalguilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alguilaminoalquilo, sal de un alguilaminoalguilo,

dialquilaminocalquilo, sal de un dialgquilaminocaiquilo,
fenilo, alquiltiocalgquilo, arilticalquile, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcancsulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo bordnico, guanidinecalguilo, sal de
guanidinoalquilo, sulfoalgquilo, sal de wun sulfoalguiloc,
alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un

sulfooxialqguilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
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fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(alquilfosfooxijaiquileo, fosforilalquile, sal de un
fosforilalquile, (alguilfosforil)alquile, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalguilo, sal de un heteroarilalquilo y
algquilo halogenado, incluyendo alguilo polihalogenado; y

X es un haldgeno.

45. Un compuesto de la férmula (IIT):

e
R; N
T 1 o COOR;
Ra  Re (I

en donde:

R; es hidrégeno o alquilo C;-¢ sustituido o no
sustituido;

R, se selecciona del grupo que consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alguilo Ci.g, arilo y arilalquilo;

R; se selecciona del grupo dque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6s cicloalquilo Ca-g, alquenilo Co-¢,
cicloalquenilo Ci.e, arilo y arilalguilo:

Y es oxigeno o azufre; y

Rp ¥ Rp se seleccionan cada uno independientemente
del grupo gue consiste de variantes sustituidas o no
sustituidas de los siguientes: aiquilo Ci.g, alquenilo Ci6 y
alquinilo C;-4, en donde Ry y Rp opcionalmente pueden
enlazarse conjuntamente para formar un heterociclilo de 5,
6, 7 u 8 miembros opcionalmente sustituido.

46. Un compuesto de la férmula (IV):
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-

Ry N

O O COORzaV)

en donde:

Ry es hidrégeno o alquilo Cjg sustituido o no
sustituido;

R se selecciona del grupo gue consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
sigulentes, alguilo Ci-g, arilo y arilalquilo; y

Ry se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ciug, cicloalquilo Cs-6/ alquenilo Ca-g,
cicloalquenilo Cj3.¢, arile y arilalquilo.

47. Un compuesto de la férmula (V):

en donde:

R; es hidrégeno o alquile C;.¢ sustituido o no
sustituido;

R, se seleccicna del grupo gque consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alquilo Cj.s, arilo y arilalquilo; y

R; se seleccicna del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-g, cicloalquilo Ci-6r alquenilo Cagr
cicloalquenilo Cs-g, arilo y arilalquilo.

48. Un compuesto de la férmula (VI):
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R1\(O
N COOR;
R3
© @

OH (v

en donde:

Ry es hidrégeno o algquilo C;-¢ sustituido o© no
sustituido;

R, se selecciona del grupo gue consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alquilo C;.s, arilo y arilalquilo; y

R; se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-s, cicloalquilo Ca-¢, alquenilo Co-g,r
cicloalguenilo Ci¢, arilo y arilalquilo.

49. Un compuesto de la férmula (VII):

OPG; (VID

en donde:

Ry es hidrdégeno o alquilo Ci-s sustituido o© no
sustituido;

R, se selecciona del grupo gque consiste de
hidrégeno, o variantes sustituidas o no sustituidas de los
siguientes, alquilo Ci-4, arilo y arilalquilo:;

R; se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-g, cicloalquilo Cs-6, alguenilo Coug,

cicloalquenilo Ci.s, arilo y arilalquile; y
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PG; es un residuc del grupo de protecciédn.

50. Un compuesto de la férmula (VIII):

N OH

OPG;

en donde:

R; es hidrégeno o alquilo Cj;.¢ sustituido o no
sustituido;

R; se selecciona del grupc Qque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-6, cicloalquilo Ci-6, alguenilo Coogs
cicloalguenilo Cs_4, arilo y arilalquilo; y

PG, es un residuo del grupo de protecciodn.

51. Un compuesto de la férmula (IX):

OPG,

en donde:

R; es hidrégenoc o alquilo Ci-¢ sustituido o no
sustituido:;

Ry se seleccicona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alqguilo Ci-g, cicleoalquilo C3-g, algquenilo Co-6,
cicloalquenilo Cs3.g, arilo y arilalquilo: vy

PG; es un residuo del grupo de protecciédn.

52. Un compuesto de la férmula (X):
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@]
R-T\( R4
N OH
R3
@)
O
OPGq

en donde:

Ry es hidrégeno o alguilo C;.¢ sustituido o no
sustituido;

Ry se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-g, cicloalquilo Ca-gs alquenilo Cog,
cicloalgquenilo Ci.g, arilo y arilalquilio:

Ry puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1-Cq3, alquenilo Co-C1z, alquinilo Cs=Cq3z,

cicloalquilo C3-Ciz, cicloalquenilo C3-Ciz, cicloalquinilo

C3-Cqa, heterociclilo C3-Ci2, ariloc, heterocarilo,
arilalquilo, heteroérilalquilo, (cicloalquil)alguilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalqgquilo,

alquiloxicarbeniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquile, aminoalquilo, sal de un amincalqguilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
algquilaminoalqguilo, sal de un alquilaminoaiquilo,
dialgquilaminocalquilo, sal de un dialguilaminoalquilo,

fenilo, alquiltioalquilo, ariltiocalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcancsulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo borédénico, guanidinocalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
{algquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
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sal de un piridinilalquilo, sal de un hetercarilalquiio vy
alguilo halcgenado, incluyendo alquilo polihalogenado; vy
PG; es un residuo del grupo de protecciédn.

53. Un compuesto de la férmula (XXIITI):

R T\( R4
N OH
Rj
O
OH
OH

en donde:

R; es hidrégeno o alguilc Ci.¢ sustituido o© no
sustituido;

R; se selecciona del grupo que consiste de
ﬁariantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ciog, cicloalquilio Caogy alquenilo Caog,
cicloalguenilo Cis, arilo y arilalquilo:

R; puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-Ciz, alguenilo C,-Cia, algquinilo Cy-Ci2,

cicloalquile C3-Ci;, cicloalquenilo C3-Cy3, cicloalquinilo

C3~Cis, heterociclilo C3-Ci2, arilo, hetercarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalquil)alguilo,
{hetercciclil)alguilo, acilo, acilalguilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalgquilo, aminoalguilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilamincalquilo, sal de un algquilaminocalquilo,

dialguilamincalquilc, sal de un dialquilaminoalquilo,
fenilo, alquilticalguileo, arilticalguilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulifinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalqguilo
borénico, esteralquilo borénico, guanidinealquilo, sal de
guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfenilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
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sulfoeoxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialguilo,
(alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalguilo, sal de un

fosforilalquilo, (algquilfosforil)alquilo, piridinilalquile,

sal de un piridinilalquilo, sal de un hetercarilalquilo y

alquilo halogenado, incluyende algquilo polihalogenado; vy
PG; es un residuo del grupo de proteccidn.

54, Un compuesto de la féormula (XXIV):

OPG3

en donde:

Ry es hidrégenc o alquilo Ci.¢ sustituido o no
sustituido;

R; se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
algquilo Ci-5, cicloalquilo C3-5s alquenilo Coog,
cicloalguenilo Cz_g4, arilo y arilalquilo:

R, puede seleccionarse del grupc gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci1-Ciz, alquenilo Cs-Ciz, alqgquinilo C>-Ciz,

cicloalquilo C3-Ciz, cicloalquenilo C3-Ciz, cicloalgquinilo

C3-Ciz, heterociclilo C3—-Ciz2, arilo, hetercarilo,
arilalquilo, heterocarilalguilo, (cicloalguil)alquilo,
(heterocicliljalquilo, acilo, acilalquilo,

alguiloxicarboniloxi, carbonilacileo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminoalquile, sal de un algquilamincalguilo,

dialquilaminoalgquilo, sal de un dialguilaminoalquilo,

fenilo, alguilticalquilo, arilticalquilo, carboxi, ciano,
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alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilc,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquileo bordnico, guanidinoalguilo, sal de

guanidinoalquile, sulfoalquilo, sal de un sulfcalquilo,

alcoxisulfonilalguilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(algquiifosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,

sal de un piridinilalguilo, sal de un heteroarilalquile y

alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado; y
PGs; es un residuo del grupo de protecciodn.

55. Un compuesto de la férmula (XXV):

R4 CH

OPG,
en donde:

Ry se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de lcs siguientes:
alguilo Ci-g, cicloalquilo C3-¢, alguenilo Ca-g,
cicloalquenilo C3¢, arilc y arilalquilo:

R; puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-C13z, alguenilo Co-Cia, alguinilo Cz=C12,

cicloalquilo C3-Cya, cicloalquenilo C3-Ciz, c¢icloalguinilo

Cs—Cia2, hetercciclilo C3-Ci2, arilo, heteroarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalquilj)alquilo,
(heterociclil)alquilc, acilo, acilalquilo,

alquilexicarboniloxi, carbonilacilo, aminccarbonilo, azido,
azidoalquilo, amincalquilo, sal de un aminoalgquilo,

carboxialquilo, sal de un carboxialguilo,
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alquilamincalquilo, sal de un alguilaminoalquilo,
dialquilamincalquilo, sal de un dialquilaminoalquilo,
fenilo, alguilticalquilo, ariltiocalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalquilo, acidalgquilo
borénico, esteralquileo borédnico, guanidinoalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalgquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialqgquilo, sal de un
sulfooxialqguilo, alcoxisulfoniloxialqguilo,
fosfoncoxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(alguilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, {alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,

sal de un piridinilalgquilo, sal de un heteroarilalguilo y

alquilo halogenado, incluyendo alguilo pelihalogenado; y
PGy es un residuo del grupo de prcteccién.

56. Un compuesto de la férmula (XXVp):

R4 OPG3

OPG4

en donde:

R; se selecciona del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-5: cicloalquilo Cs-¢, alquenilo Couge
cicloalquenilo Ci.6, arilo y arilalquilo:

Ry puede seleccionarse del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-Cqa, algquenilo Co-Cio, alquinilo Ca=Cia,
cicloalquilo C53-Ci;z, cicloalquenilo C3-Ci;, cicloalquinilo
C3-Cqy, heterociclilo C3-Cis, arilo, heterocarilo,

arilalguilo, hetercarilalquilo, (cicloalguiljalquilc,



-293-

{(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

algquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalgquilo, aminoalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialqguilo, sal de un carboxialquilo,
alquilaminocalqguilo, sal de un alquilaminoalquilo,
dialgquilamincalguilo, sal de un dialquilaminoalquilo,

fenilo, alguilticalquilo, arilticalquile, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalguilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianocalquilo, acidalguilo
borénico, esteralquilo borénico, guanidinoalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalguilo, sal de un sulfoalguilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquilo, sal de un
sulfooxialgquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonocxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(alquilfosfooxi)algquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alguilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,

sal de un piridinilalquilo, sal de un hetercarilalquilo y

alquileo halogenado, incluyendo alquile polihalogenado; vy
PG, y PG; son residuos del grupo de protecciédn.

57. Un compuesto de la férmula (XXVI):

OPG;

en donde:

R; se selecciona del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo Ci-¢, cicloalquilo Ci-g, alquenilo Coog,
cicleoalquenilo Cs.¢, arilo y arilalquilo:

Ry puede seleccionarse del grupc que consiste de

variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
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alquilo C1-Cy2, alguenilo Ca—Cq2, alguinilo Co-C1a,

cicleoalguilo C3-Ciz;, cicloalquenilo C3-Cjiz, cicloalguinilo

C3-Ci2, heterociclilo C3-Ci2, arilo, heterocarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalquil)alguilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alguilamincalquilo, sal de un alguilamincalquilo,
dialguilamincalquilo, sal de un dialgquilaminoalguilo,

fenilo, alquiltiocalquilec, ariltioalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalqguilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalguilo, tiociancalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo borénico, guanidinocalquilo, sal de

guanidinoalquile, sulfcalgquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, suifooxialquilo, sal de un
sulfooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxiaiquilo,
(alguilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alguilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
alquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado:

Rs se selecciona del grupo que consiste de -
C(=0)0Rg, -C({=0)SRg, =C(=0)NRgR¢ y -C(=0)}2;

cada Rg puede seleccilonarse independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, halégenc o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo Cj.
24, aciloc, alquilacilo, arilacilo, arilo, arilalquilo, p-
nitrofenilo, pentafluorofenilo, pentafluoroetilo,
trifluorocetilo, tricloroetilo y heterocarilo;

Zz puede ser un haldgeno; vy

PG; es un residuc del grupo de proteccién.

58. Un compuesto de la férmula (XXVII):
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Ry OH
HN Rs
Rs3
O
OH
OH

en donde:

Rz se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-g, cicloalquilo Ci-g, alquenilo Co-gs
cicloalquenilo Ci-g, arilo y arilalquilo:

Ry puede seleccionarse del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilo C1-Ci2, alquenilo Co-Ciz, alquinilo C2-Ci2,

cicloalguilo C3-Ciz, cicloalquenilo C3-Ciz, cicloalquinilo

C3-Ciz, heterociclilo C3-Caz, arilo, . heterovarilo,
arilalquilo, heteroarilalquilo, {(cicloalquil)alquilo,
(heterociclil)alguilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonile, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un aminoalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialguilo,
algquilaminoalquilo, sal de un algquilaminoalquilo,
dialquiiaminoalquilo, sal de un dialguilaminocalquile,

fenilo, alquiltiocalquilo, arilticalguilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalguiio,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilo
bordénico, esteralquilo bordénico, guanidinocalguilo, sal de

guanidinoalquile, sulfoalquilo, sal de wun sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquileo, sal de un
sulfoexialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
(alquilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalquilo, (alquilfosforil)alquilo, piridinilalquilo,
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sal de un piridinilalguilo, sal de un hetercarilalquilo vy
alguilo halogenado, incluyendo alquile polihalogenado;

R; se selecciona del grupo gue consiste de -
C(=0)0Rg¢, -C(=0)8SRg, ~C(=0}NRgRs y —C(=0)2Z;

cada Rs puede seleccionarse independientemente del
grupo gque consiste de hidrégeno, haldégene o variantes
sustituidas o no sustituidas de los siguientes: alquilo C;-
-4, acilo, alquilacilo, arilacile, arilo, arilalquilo,
pnitrofenilo, pentafluorofenilo, pentafluorcetilo,
trifluoroetilo, tricloroetilo y hetercarilo:;

7z puede ser un haldgeno; vy

con la salvedad de que el compuesto de la foérmula
(XXVII) no puede tener la estructura y estereoguimica de un

compuesto de la férmula (XXVII-A):

R4 \‘\\\OH

OH (XXVI-A)
en donde R; es metilo; Ry es 2-ciclohexenilo, R; es
-C(=0)0Rg y R¢ es hidrédgeno, metilo o t-butilo.
58. Un compuesto de la férmula (XXVIII):

R, OH
O
HN
O
o
R3

OPG3
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en donde:

Ry se selecciona del grupo gue consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alquilc Ci-6, cicloalquilo Ca-g, alquenilo Co-g,
cicloalquenilo C34, arilo y arilalquilo:

Ry puede seleccionarse del grupo gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci1-Ci2, alquenilo Cz-Ci2, alguinilo C;~Cio,

cicloalguilo C3-C;;, cicloalguenilo C3-Cp;, cicloalguinilo

Ca—-Cia2, heterociclilo C3-Ciz, arilo, heteroarilo,
arilalquilo, hetercarilalquilo, (cicloalquil)alquilo,
(heterociclil)alguilo, acilo, acilalquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacilo, aminocarbonilo, azido,

azidoalquilo, aminoalquilo, sal de un amincalquilo,
carboxialquilo, sal de un carboxialqguilo,
alquilaminocalquilo, sal de un alguilaminoalquilo,
dialquilamincalquilo, sal de un dialquilaminocalquilo,

fenilo, alquilticalquilo, ariltiocalquilo, carboxi, clano,
alcanosulfonilalquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiociancalquilo, acidalquilo
bordénico, esteralquilo bordnico, guanidinocalquilo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquilo,

alcoxisulfonilalquilo, sulfooxialquiloe, sal de un
sulfeooxialquilo, alcoxisulfoniloxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un fosfonooxialquilo,
{(alguilfosfooxi)alquile, fosforilalquilo, sal de un

fosforilalguilo, (alquilfosforillalquilo, piridinilalquilo,
sal de un piridinilalquilo, sal de un heterocarilalquilo y
algquilo halogenado, incluyendo alquilo polihalogenado;

PG; es un residuo del grupo de proteccidn; y

con la salvedad de que el compuesto de la férmula
(XXVIII} no puede tener la estructura y estereoquimica de

un compuesto de la férmula (XXVIII-3A):
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OPG;

en donde R; es metilo; Ry es Z2-ciclohexenilo; y PGs
es —-C(=0)CH;CH; o mesilato.

60. Un compuesto de la férmula (XV):

Ry OH
0
HN
o
o)
Ry
OH

en donde:

R; se selecciona del grupoc gque consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo Ci-6r cicloalguilo Cag, alquenilo Ci-6,
cicloalguenilo Ciz.¢, arilo y arilalquilo:

Ry puede seleccionarse del grupo que consiste de
variantes sustituidas o no sustituidas de los siguientes:
alguilo C1-Cia, alquenilo Co-Cyz, alquinilo Cy~Ci2,

cicloalguile C3-Ci;, cicleoalquenilo C3-Cjz, cicloalguinilo

C3-Ciz, hetercciclilo C3-Cia, arilo, hetervarilo,
arilalquilo, heteroarilalquilo, (cicloalguiljalquilo,
(heterociclil)alquilo, acilo, acilaiquilo,

alquiloxicarboniloxi, carbonilacile, aminocarbonilo, azido,
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azidoalguilo, aminocalguilo, sal de un aminoalquilo,
carpboxialquilo, sal de un carboxialquilo,
alguilamincalquilce, sal de un alquilaminoalquilo,
dialquilaminoalquilo, sal de un dialguilaminoalquilo,

fenile, algquilticalquilo, ariltioalquilo, carboxi, ciano,
alcanosulfonilalgquilo, alcanosulfinilalquilo,
alcoxisulfinilalquilo, tiocianoalquilo, acidalquilo
borénico, esteralquilo bordnico, guanidincalquileo, sal de

guanidinoalquilo, sulfoalquilo, sal de un sulfoalquiloe,

alcoxisulfonilalguilo, sulfooxialguilo, sal de un
sulfooxialguilo, alcoxisulfonileoxialquilo,
fosfonooxialquilo, sal de un

fosfornicoxialquilo, (alguilfosfooxi)alquilo, fosforilalquilo,
sal de un fosforilalquile, (alguilfosforil)alquilo,
piridinilalquilo, sal de un piridinilalquilo, sal de un
hetercarilalquilo y alguilce halogenado, incluyendo alquilo
polihalegenado; y

con la salvedad de gue el compuesto de la férmula
(XV) no puede tener la estructura y estereoguimica de un

compuesto de la férmula (XV-A):

en donde R3 es metilo; y Ry es 2-ciclohexenilo; ¥y
con la salvedad de que el compuesto de la férmula

(XV) no puede tener la estructura:



en donde Rs

isopropilo ¢ fenilo.
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R~ -OH .

HN%
')

R3

OH

es metile; y Ry es

ciclohexilo,



