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REIVINDICACIONES

1.- Un compuesto representado por la siguiente férmula [I] o una de

sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos:

R O O

en donde el anilo A es un grupo heterociclico monociclico opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del siguiente grupo A, en donde el
grupo heterociclico monociclico contiene, ademas de atomo de carbono, al menos
un heteroatomo seleccionado de atomo de nitrégeno, atomo de oxigeno y atomo
de azufre; el grupo A es un grupo que consiste en atomo de halégeno, grupo
alquilo de C1, ~(CH2):—OR?', -NR**R** —COR* y -CONR®**R*, en donde R*,
R*2, R* y R* son iguales o diferentes y cada uno es un atomo de hidrégeno o un
grupo alquilo de C14 y n es 0 o un numero enterc de 1 a 4; R' es un atomo de
hidrogeno, un grupo alquilo de Cis opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes seleccionados del siguiente grupo B, un grupo de anillo de carbonos
de Cs_10 opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo
A antes mencionado o un grupe heterociclico opcionaimente sustituido con 1 a 5
sustituyentes seleccionados del grupo A antes mencionado, en donde el grupo

heterociclico contiene, ademas de atomo de carbono, al menos un heteroatomo



seleccionado de atomo de nitrégeno, atomo de oxigeno y atomo de azufre; el
grupo B es un grupo que consiste en un grupo de anillo de carbonos de Cs_1g
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo A antes
mencionado, un grupo heterociclico opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes seleccionados del grupo A antes mencionado, en donde el grupo
heterociclico es como se definié6 con anterioridad, atomo de halégeno, grupo
ciano, -OR", -SR®, -NR"R®™ _CONR"R™ -SO,NR"“R%, -COR", -
NRYCOR®!, —SO,R"", —NR™SO,R", —COOR", -NR"COOR®' y -NR™CO-
NR"R®® en donde R®', R??, R®® y R"™ son iguales o diferentes y cada uno es un
atomo de hidrégeno, un grupo alquilo de Ci—, un grupo de anillo de carbonos de
Cs-10 opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo A
antes mencionado o un grupo heterociclico opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes seleccionados del grupo A antes mencionado, en donde el grupo
heterociclico es como se definié con anterioridad; R? es un atomo de hidrégeno,
un grupo alquilo de C1—s u —OR"", en donde R'" es un atomo de hidrégeno o un
grupo alquilo de C1_; R* y R* son iguales o diferentes y cada uno es un atomo de
hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C14 u ~OR'?, en donde R
es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1; R® es cada uno, de modo
independiente, un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C14 u —OR"™, en donde
R'3 es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1; mes 0, 1 6 2; y R®es un
atomo de hidrégeno o R' y R® forman, junto con los atomos de carbono a los que
se unen, un grupo cicloalquilo de Ca1o opcionalmente sustituido con 1 a 5

sustituyentes seleccionados del grupo A antes mencionado.

2.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1,
caracterizado ademas porque el anillo A es un grupo heterociclico monociclico que

contiene al menos un atomo de nitrégeno, dicho grupo heterociclico monociclico



esta opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo Ay
esta unido, por medio del atomo de nitrégeno, con el anillo benceno o una de sus
sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos.

3.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 2,
caracterizado ademas porque el anillo A es un grupo heterociclico seleccionado de
grupo 1-pirrolidinilo, grupo 2-oxopirrolidin—1—ilo, grupo piperidino, grupo 2-
oxopiperidin—1—ilo, grupo 1-piperazinilo, grupo morfolino, grupo tiomorfolino, grupo
3-oxomorfolin—4—ilo, grupo 1,1-dioxoisotiazolidin—2—ilo, grupo 2—oxooxazolidin—-3—
ilo y grupo 3-oxopirazolidin-1-ilo, en donde el grupo heterociclico esta
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo A o una

de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos.

4.- ElI compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 1,
caracterizado ademas porque R' es un grupo alquilo de Ci opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo B y R® es un atomo de
hidrégeno o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus

solvatos.

5.- ElI compuesto de conformidad con la reivindicacion 1,
caracterizado ademas porque R? es un grupo alquilo de Cq4 u —~OR"", en donde
R'" es un atomo de hidrogeno o un grupo alquilo de Cs4 o una de sus sales

farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos.

6.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1,

caracterizado ademas porque R? es un atomo de hidrégeno o una de sus sales

farmacéuticamente aceptables 0 uno de sus solvatos.



7.- ElI compuesto de conformidad con la reivindicacion 1,
caracterizado ademas porque R® y R* son iguales o diferentes y cada uno es un
atomo de halégeno o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de
sus solvatos.

8.- EI compuesto de conformidad con la reivindicacién 1,
caracterizado ademas porque m es 1y R® es un atomo de halégeno o una de sus

sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos.

9.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1,
caracterizado ademas porque m es 0 o una de sus sales farmacéuticamente

aceptables 0 uno de sus solvatos.

10.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 1,
caracterizado ademas porque esta seleccionado de un grupo que consiste en
acido 6—[3—cloro—2—-fluoro—~5—(morfolin—4—il)bencil]-1-((R)-1-etoximetil-2—
hidroxietil)-7—etil-4—oxo-1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-{3-cloro—2—
fluoro—-5—(2—oxopirrolidin—1-il)bencil]-1—({(S)—1-hidroximetil-2—metilpropil)—-7—
metoxi—4—oxo-1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[3-cloro—2—fluoro-5-
(pirrolidin—1—il)bencil]-1—((S)-1-hidroximetil-2—metilpropil)-7-metoxi—4—oxo—1,4—
dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—5—(2—-oxooxazolidin—-3—
ibencil]l-1—((S)—1-hidroximetil-2-metilpropil)-7—metoxi—4—oxo0—1,4—
dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6—[3—cloro—2—f|uoro—5—(morfolin—4¥il)bencil]—
1—((S)-1-hidroximetil-2—metilpropil)—7-metoxi—4—oxo-1,4—dihidroquinolin—3—
carboxilico, acido 6-[3—cloro—2-fluoro—5—(piperidin—1—il)bencil]-1—((S)-1-
hidroximetil-2—metilpropil)-7—-metoxi—4—oxo—1,4~dihidroquinolin—3—carboxilico,
acido 6-[3-cloro—2—fluoro-5—(2—oxopiperidin—1-il)bencill-1-((S)—-1-hidroximetil—

2-metilpropil)-7—metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, &acido 6-[3—
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cloro—2—fluoro—5—((R)~3-hidroxipirrolidin—1—il)bencif}-1—((S)-1-hidroximetil-2—
metiipropil)—7-metoxi—4—oxo0—1,4—dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—
2—fluoro—-5—((S)-3~hidroxipirrolidin—1-il)bencil]-1—((S)-1-hidroximetil-2—
metilpropil)—-7—-metoxi—-4—oxo-1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6—[3—cloro—
2—fluoro—-5—(2—metil-3—oxopirazolidin—1-il)bencil]-1—((S)—1-hidroximetil-2—
metilpropil)-7—metoxi—4-oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[5-(4—
acetilpiperazin—1-il)-3—cloro—2-fluorobencil}-1-((S)-1-hidroximetil-2—
metilpropil)—7—metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—
5—(3,3—difluoropirrolidin—1-il)~2—fluorobencil]-1-((S)-1-hidroximetil-2—
metilpropil)—?—metoxi_—4—oxo—1 ,4—dihidroquinolin—3-carboxilico, acido 6—-[3—cloro-
2—fluoro—5—((R)-3—fluoropirrolidin—1-il)bencil]-1-((S)—-1-hidroximetil-2—
metilpropil)~7—metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3-cloro—
2-fluoro-5—((S)-3—fluoropirrolidin—1-il)bencil]-1-((S)-1-hidroximetil-2—
metilpropil)-7-metoxi—4—oxo—-1,4—dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro~
2—fluoro—5—(morfolin—4—il)bencil]-1-((1R,2R)~1-hidroximetil-2—metoxipropil)—7—
metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2,4-difluoro—-
5—(morfolin—4—il)bencil]~1—((S)-1-hidroximetil-2—metilpropil}-7—metoxi—4—oxo—
1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido  6-{3—cloro—2—fluoro-5—(morfolin—4—
ibencil]-1-((S)—-1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)—7-metoxi—4—oxo—-1,4—
dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6—{3—cloro—2—-fluoro—5—(morfolin—4-il)bencil}-
7—etil-1-((S)—-1-hidroximetil-2,2-dimetilpropil)—-4—oxo-1,4—dihidroquinolin—3—
carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—5—(morfolin—4—il)bencil}-1—((R)—-1-
etoximetil-2-hidroxietil)~7—metoxi—4—oxo-1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido
6-[3—cloro—2—fluoro—5—(morfolin—4-il)bencil}-7—etil-1-[(R)—2-hidroxi—1-
(metoximetil)etilj-4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro-5-
(1,1—dioxoisotiazolidin—2-il)-2—fiuorobencil]-1—((S)—1-hidroximetil-2—metilpropit)—

7-metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2-fluoro—5—
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(morfolin—4-il)bencil]-1-[(R)-2-hidroxi—1—(metoximetil)etil}-7-metoxi—4—-oxo-1,4-
dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—5-(morfolin—4—il)bencil]—-
7—etil-1-((S)—1-hidroximetil-2—metilpropii)—4—oxo—-1,4—dihidroquinolin—3—
carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—5—(2—-oxopirrolidin—1-il)bencil]-7—etil-1-
((S)—-1-hidroximetil-2—metilpropil)—4--oxo—1,4—dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido
6—[3—cloro—-2,4—difluoro—5—(2—oxopirrolidin—1-il)bencii]-1—((S)-1-hidroximetil-2—
metilpropil)-7—-metoxi—4—-oxo-1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—
2 ,4—difluoro—5—(2—oxopirrolidin—1-il)bencil]-7-etil-1-((S)—-1-hidroximetil-2—
metilpropil)—4—oxo-1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—
5—(tiomorfolin—4—il)bencil]-1—((S)—1-hidroximetil-2—metilpropil)—7-metoxi—4—-oxo—
1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido  6-[3—cloro-2—fluoro—5-(morfolin—4—
il)bencill-1—((1R,2S)-1-hidroximetil-2—metoxipropil)-7-metoxi—4—-oxo-1,4—
dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro~2—fluoro—5—(morfolin—4—il)bencil]-
1—((S)-1-hidroximetil-3—~metoxipropil)-7-metoxi—4—oxo—1,4-dihidroquinolin-3-
carboxilico, acido 6-{3-cloro—2-fluoro—5—(4-hidroxipiperidin—-1-il)bencil]-1-((S)-
1-hidroximetil-2—metilpropil)-7-metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico,
acido 6-[3—cloro—2-fluoro—5—(morfolin—4—il)bencill-7-etil-1-((1R,2R)-1-
hidroximetil-2—metoxipropil)-4-oxo-1,4—dihidroquinolin-3-carboxilico, acido 6-
[3—cloro—-2—fluoro-5—(morfolin—4—il)bencil}-7—etil-1-((1R,2S)-1-hidroximetil-2—
metoxipropil)-4—oxo-1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido  6-[3—cloro—-2—-
fluoro—5—(piridin—2—il)bencill-1-((S)-1-hidroximetil-2—metilpropil)-7-metoxi—4—
oxo—1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro-5—(tiazol-2-

ilbencill-1—((S)—1-hidroximetil-2—metilpropil)}-7—metoxi—4—oxo—-1,4—

dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro-2—fluoro—5—(morfolin—4—il)bencil}-

1-[(1R,2R)—-2—etoxi—1—-(hidroximetil)propil}-7—etil—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—3~—
carboxilico, acido 6-[3-cloro—2-fluoro—5—(2—oxopirrolidin—-1-il)bencil]-1-((R)-1-

etoximetil-2—hidroxietil)-7-metoxi—4—oxo-1,4—dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido
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6—[3—cloro—2—fluoro—5—(2—oxopirrolidin—1-il)bencil]-1-[(1R,2R)-2—etoxi—1-
(hidroximetil)propil]-7—etil-4—oxo~-1,4—dihidroguinolin—3—carboxilico, acido 6-[3-
cloro—2—fluoro—5—-(2—oxopirrolidin—1—il)bencil]-7—etil-1—((1R,2R)—1-hidroximetil—
2—metoxipropil)—4—oxo—1,4—dihidroqujnolin—3—carboxilico, acido 6-[3-cloro—2-
fluoro—5-(morfolin—4—il)bencil]-1-((R)-1-hidroximetil-2—metoxi—2—metilpropil)—7—
metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[3-cloro—2—-fluoro-5—
(morfolin—4—il)bencil]-7—etil-1—((R)—1-hidroximetil-2—metoxi—2—-metilpropil)}—4-
oxo-1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2-fluoro-5-(morfolin—4-
ilbencil]-7—etil-1—((S)-1-hidroximetil-3-metoxipropil}—4-oxo-1,4~—
dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—5—(2—oxopirrolidin—1—
ilbencil]l-1—((S)-1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)-7-metoxi—4—oxo-1,4—
dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3-cloro—2,4—difluoro-5—-(2—oxopirrolidin—1—
ibencill-1—((S)—-1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)-7-metoxi—4—oxo-1,4—
dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3-cloro~2—fluoro—5—(2—oxopirrolidin—1—
ibencil]-1—((S)—1-hidroximetil-3—-metoxipropil)-7-metoxi—4—oxo—1,4—
dihidroquinolin—~3—carboxilico, acido 6-{3—cloro—-2-fluoro-5—(2—oxopirrolidin—1-
ibencill-1—((1R,2R)-1-hidroximetil-2—-metoxipropil)-7-metoxi—4—oxo-1,4—
dihidroquinolin-3—carboxilico,  acido  6—[3—cloro—2,4—difluoro~5—(morfolin—4—
ibencil]-1—((S)-1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)—7-metoxi—4—oxo—-1,4—
dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6-[3—cloro—2—fluoro—5—(morfolin—4—il)bencil}—
1-[(1R,2R)—2—etoxi—1—(hidroximetil)propil]-7-metoxi—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—
3—carboxilico, acido 6-[3-cloro—2—fluoro-5—(2-oxopirrolidin—1-il)bencil}-1—((S)-1-
hidroximetil-2, 2—dimetilpropil)-4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-
[3—cloro—2—fluoro~5—(2—oxopirrolidin—1-il)bencil]-7—etil-1—((S)—-1-hidroximetil—
2,2-dimetilpropil)—4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, acido 6-{3-cloro-2—
fluoro—5—(morfolin—4—il)bencil]-1—((S)-1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)—4—oxo-

1,4—dihidroquinolin—3—carboxilico, acido 6—[3-cloro—-2,4—difluoro-5—(2—
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oxopirrolidin—1-il)bencil}-1-((S)-1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)—4—oxo-1,4—
dihidroquinolin—-3—carboxilico, acido 6—-[3—cloro-2,4—difluoro—5—(2—oxopirrolidin—1—
ilbencil]-7—etil-1—((S)—1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)-4—oxo—-1,4—
dihidroquinolin-3—carboxilico, acido = 6-[3-cloro-2,4—difluoro—5—(morfolin—4-
ibencil]-1—((S)—1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)—4—oxo—1,4—dihidroquinolin—3—
carboxilico, acido 6—[3—cloro—2—fluoro—5—-(5—metil-1,2,4—oxadiazol-3—-il)bencil}-1-
((S)-1-hidroximetil-2—metilpropil)-7—-metoxi—4—oxo-1,4—dihidroquinolin—3—
carboxilico, acido 6-[3—cloro-2,4—difluoro—5—-(3—oxomorfolin—4-il)bencil]-1—((S)-
1-hidroximetil-2,2—dimetilpropil)-4—oxo0-1,4—dihidroquinolin—-3—carboxilico y acido
6—-[3—cloro—-2,4—difluoro~5—(morfolin—4—ii)bencil]-1—((R)—1-hidroximetil—2,2—
dimetilpropil)-4—oxo—1,4—dihidroquinolin-3—carboxilico, 0 una de sus sales

farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos.

11.- Una composicién farmacéutica que comprende el compuesto de
una de las reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales farmacéuticamente

aceptables o uno de sus solvatos y un portador farmacéuticamente aceptable.

12.- Un agente anti-VIH que comprende el compuesto de una de las
reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno

de sus solvatos, como un ingrediente activo.

13.- Un inhibidor de integrasa VIH que cbmprende el compuesto de
una de las reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales farmacéuticamente

aceptables o uno de sus solvatos, como un ingrediente activo.

14 - Un agente anti—VIH que comprende el compuesto de una de las

reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno

ASS
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de sus solvatos, en combinacion con uno o varios otros tipos de sustancias anti-
VIH activas.

15.- El uso del compuesto de una de las reivindicaciones 1 a 10 o
una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos, para la

produccién de un agente anti-VIH.

16.- El uso del compuesto de una de las reivindicaciones 1 a 10 o
una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos, para la

produccion de un inhibidor de integrasa VIH.

17.- Un método para la prevencion o el tratamiento de una
enfermedad infecciosa por VIH en un mamifero que comprende la administracion
de una cantidad efectiva del compuesto de una de las reivindicaciones 1 a 10 o
una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos, a dicho

mamifero.

18.- El método de conformidad con la reivindicacién 17, caracterizado
ademas porque comprende la administracion de una cantidad efectiva de uno o

varios otros tipos de sustancias anti—VIH activas al mamifero.

19.- Un método para inhibir la integrasa VIH en un mamifero que
comprende la administracién de una cantidad efectiva del compuesto de una de
las reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o

uno de sus solvatos, a dicho mamifero.
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20.- Una composicién anti-VIH que comprende el compuesto de una
de las reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o

uno de sus solvatos y un portador farmacéuticamente aceptable.

21.- Una composicién farmacéutica para inhibir la integrasa VIH que
comprende el compuesto de una de las reivindicaciones 1 a 10 o una de sus sales
farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos y un portador

farmacéuticamente aceptable.
22.- Un compuesto representado por la formula:
F 0]
cl COH
CF ]
? N
~5 T
OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus solvatos.

23.- Un compuesto representado por la férmula:

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus solvatos.

24.- Un compuesto representado por la férmula:
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F 0
cl CO,H
(J LI
F 0 N
/Nj I \[\‘\“\
SHERe?

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus solvatos.

;

25.- Un compuesto representado por la formula:

F 0O
of CO,H
(J )
0O N
olke
o OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus

i

solvatos.

26.- Un compuesto representado por la férmula:

F 0]
ci O O CO,H
F (l) N
N
OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus

i

solvatos.

27.- Un compuesto representado por la formula:
F 0
Cl O CO,H
CI |
F 0 N :
olke
o OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus

;

solvatos.
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28.- Un compuesto representado por la formula:
F 0
cl COH
)
N
Y >
OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus
solvatos.

29.- Un compuesto representado por la formuia:
F 0
cl CO,H
Q)
' N
QO M
o OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus
solvatos.

30.- Un compuesto representado por la féormula:
F ' 0
Cl CO,H
SAeS
F N
olke
o OH

o una de sus sales farmacéuticamente aceptables, o uno de sus
solvatos.
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