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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula (I), o una sal farmacéuticamente aceptable del

mismo,

SSA §4A

—_—
L
R

en donde:

B es una base heterociclica opcionalmente sustituida o una base
heterociclica opcionalmente sustituida con un grupo amino protegido;

R* es hidrégeno o deuterio;

R se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, un acilo

opcionalmente sustituido, un aminoacido O-enlazado opcionalmente

sustituido,
Z1A 72A 73A
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R y R* son independientemente hidrégeno o deuterio;

R?** es un Cy. azidoalquilo o un C1.¢ aminoalquilo;

R* se selecciona del grupo que consiste de OH, -OC(=O)R™ y un
aminoacido O-enlazado opcionalmente sustituido;

R** es halégeno;

R** es hidrédgeno o halégeno;

R Ry R® se seleccionan independientemente del grupo que consiste
de ausente, hidrégeno, un C;.»4 alquilo opcionalmente sustituido, un Cz4
alquenilo opcionalmente sustituido, un Cjz»,4 alquinilo opcionalmente
sustituido, un Cjsg cicloalquilo opcionalmente sustituido, un Cgzg
cicloalquenilo opcionalmente sustituido, un arilo opcionalmente sustituido, un

heteroarilo opcionalmente sustituido, un arilo opcionalmente sustituido (Ci.6



alquilo), un *-(CR™*R*®*),-0-C;.24 alquilo opcionalmente sustituido, un *-
(CRY*R'),-0-C;.,4 alquenilo opcionalmente sustituido,
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R® y R™ se toman conjuntamente para formar una porcién seleccionada del

y R™ esta ausente o es hidrégeno; o

w

grupo que consiste de un opcionalmente sustituido y un

w*

> opcionalmente  sustituido, en donde los oxigenos
conectados a R* y R™, el fésforo y la porcion forman un sistema de anillo
de seis miembros a diez miembros;
R% se selecciona independientemente del grupo que consiste de un Ci4
alquilo opcionalmente sustituido, un C,.24 alquenilo opcionalmente sustituido,
un Cy,p4 alquinilo opcionalmente sustituido, un Csg cicloalquilo
opcionalmente sustituido, un Cjg¢ cicloalquenilo opcionalmente sustituido,
NR3R3A " un aminoécido N-enlazado opcionalmente sustituido y un
derivado de éster de aminoacido N-enlazado opcionalmente sustituido;
R10A y R11A

opcionalmente sustituido o un derivado de éster de aminoacido N-enlazado

son independientemente un aminoacido N-enlazado

opcionalmente sustituido;

R R™ y R son independientemente ausente o hidrégeno;



cada R™ cada RY™, cada R'* y cada R'™ son independientemente
hidroégeno, un Cj.p4 alquilo o alcoxi opcionalmente sustituido;

R4 R? R?** y R®A se seleccionan independientemente del grupo que
consiste de hidrogeno, un Ci.o4 alquilo opcionalmente sustituido y un arilo
opcionalmente sustituido;

R21A y R24A

hidrogeno, un C;.,4 alquilo opcionalmente sustituido, un arilo opcionalmente

se seleccionan independientemente del grupo que consiste de

sustituido, un -O-C,,4 alquilo opcionalmente sustituido, un -O-arilo
opcionalmente sustituido, un -O-heteroarilo opcionalmente sustituido y un -
O-heterociclilo monociclico opcionalmente sustituido;

R*®* y R se seleccionan independientemente del grupo que consiste de
hidrogeno, un C1.,4 alquilo opcionalmente sustituido y un arilo opcionalmente
sustituido;

R26A y

sustituido seleccionado del grupo que consiste de C,.g organilcarbonilo, C,.g

R?*"* son independientemente -C=N o un sustituyente opcionalmente

alcoxicarbonilo y C,.g organiloaminocarbonilo;
R*” se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, un Ci4 alquilo
opcionalmente sustituido, un C,.,4 alquenilo opcionalmente sustituido, un C,.
24 alquinilo opcionalmente sustituido, un Cs¢ cicloalquilo opcionalmente
sustituido y un Cz cicloalquenilo opcionalmente sustituido;

R3* y R® se seleccionan independientemente del grupo que consiste de
hidrogeno, un Ci.4 alquilo opcionalmente sustituido, un Cy.,4 alquenilo
opcionalmente sustituido, un C,.»4 alquinilo opcionalmente sustituido, un Cs.6
cicloalquilo opcionalmente sustituido y un Cs cicloalquenilo opcionalmente
sustituido;

R es un Cy.,4 alquilo opcionalmente sustituido;

m y t son independientemente 0 0 1;

p Yy g se seleccionan independientemente del grupo que consiste de 1, 2y 3;
reslo?2;

ses0,1,203;y

Z'A 7?2, 7% y 7** son independientemente O 0 S; y

un compuesto de la férmula (I), o una sal farmacéuticamente aceptable, no

puede ser



‘ NH
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P
HN— 3 P
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2. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R* es azidometilo.

3. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R* es aminometilo.

4. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-3, en donde R™ es

Z1A

|
RGAo—T—%

OR?A

5. El compuesto de la reivindicacién 4, en donde R®* y R™ son ambos

hidrogeno.

6. El compuesto de la reivindicaciéon 4, en donde R** y R™ estan ambos

ausentes.

7. El compuesto de la reivindicacion 4, en donde tanto R®* como R™ se
seleccionan independientemente del grupo que consiste de un Ci.»4 alquilo
opcionalmente sustituido, un Cs3.»4 alquenilo opcionalmente sustituido, un Cs.
24 alquinilo opcionalmente sustituido, un Cs¢ cicloalquilo opcionalmente
sustituido, un Cjs¢ cicloalquenilo opcionalmente sustituido, un arilo
opcionalmente sustituido, un heteroarilo opcionalmente sustituido y un

aril(C,.¢ alquilo) opcionalmente sustituido.

8. El compuesto de la reivindicacién 4, en donde R®* y R™ son ambos un Ci.p4

alquilo opcionalmente sustituido.

9. El compuesto de la reivindicacion 4, en donde R®* y R" son ambos un Cs.24

alquenilo opcionalmente sustituido.

10.El compuesto de la reivindicacién 4, en donde R** y R™ son ambos *-
(CR™R'™),-0-C;.,4 alquilo.



11.El compuesto de la reivindicaciéon 4, en donde R** y R™ son ambos *-

(CRY R')-0-C;.,4 alquenilo.

12.El compuesto de la reivindicacién 4, en donde R** y R™ son ambos un arilo

opcionalmente sustituido.

13.El compuesto de la reivindicacién 4, en donde R** y R™ son ambos un

aril(Cy.6 alquilo) opcionalmente sustituido.

14.El compuesto de la reivindicacion 4, en donde

R1 9A RZOA

%

R21A

15.El compuesto de la reivindicacion 4, en donde

RZZA R23A O

Sy

16.El compuesto de la reivindicacion 4, en donde

il

17.El compuesto de la reivindicacion 4, en donde

R2 9A

RGA

RGA

y R7A

y R7A

y R?A

y R7A

son

son

son

son

ambos

ambos

ambos

ambos

18.El compuesto de la reivindicacion 4, en donde R** y R™ son ambos

R28A

yf?‘

RZGA R27A

19.El compuesto de la reivindicacién 4, en donde R** y R son tomados

conjuntamente para formar una porcion seleccionada del grupo que consiste



de un opcionalmente sustituido y un > opcionalmente
sustituido, en donde los oxigenos conectados a R** y R™, el fésforo y la

porcién forman un sistema de anillo de seis miembros a diez miembros.

20.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 19, en donde Z'* es
0.

21.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 19, en donde Z* es
S.

22.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R es
Z2A

RsAO—Fr—%
RQA

23.El compuesto de la reivindicacién 22, en donde R® es hidrégeno, y R* es
NR3R*4 en donde R¥** y R¥* se seleccionan independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, un C;.,4 alquilo opcionalmente sustituido,
un C,.»4 alguenilo opcionalmente sustituido, un C,.,4 alquinilo opcionalmente
sustituido, un Cgz cicloalquilo opcionalmente sustituido y un Cssg

cicloalquenilo opcionalmente sustituido.

24.El compuesto de la reivindicacion 22, en donde R® es un arilo
opcionalmente sustituido; y R® es un aminoacido N-enlazado
opcionalmente sustituido o un derivado de éster de aminoacido N-enlazado

opcionalmente sustituido.

25.El compuesto de la reivindicacion 22, en donde R® es un arilo

RWG RS‘U-'- k=18
! I-I .J
.-".:'r'r 3

g HN—
opcionalmente sustituido; y R tiene la estructura  en

R** se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, un Cig

donde
alquilo opcionalmente sustituido, un Csg cicloalquilo opcionalmente
sustituido, un arilo opcionalmente sustituido, un aril(Cis alquilo)

opcionalmente sustituido y un haloalquilo opcionalmente sustituido; R*** se



selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, un Cie alquilo
opcionalmente sustituido, un C;.¢ haloalquilo opcionalmente sustituido, un
Cs6 cicloalquilo opcionalmente sustituido, un Cg arilo opcionalmente
sustituido, un Cjyp arilo opcionalmente sustituido y un aril(Cis alquilo)

opcionalmente sustituido; y R**

34A

es hidrogeno o un Cj;4 alquilo

35A
R

opcionalmente sustituido; o R se toman conjuntamente para formar

y
un Cs cicloalquilo opcionalmente sustituido.

26.EIl compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 22 a 25, en donde Z** es
0.

27.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 22 a 25, en donde Z** es
S.

28.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R* es
Z3A
R1°'°‘—IU’—%

R11A

29.El compuesto de la reivindicacién 28, en donde R¥** y R** son ambos un
aminoacido N-enlazado opcionalmente sustituido o un derivado de éster de

aminoacido N-enlazado opcionalmente sustituido.

30.El compuesto de la reivindicacion 28, en donde R'® y RM™* tienen
R35A R37A 38A
independientemente la estructura d  HN—F en donde R®* se

selecciona del grupo que consiste de hidrogeno, un Cjie alquilo
opcionalmente sustituido, un Cs¢ cicloalquilo opcionalmente sustituido, un
arilo opcionalmente sustituido, un aril(C1.¢ alquilo) opcionalmente sustituido y
un haloalquilo opcionalmente sustituido; R** se selecciona del grupo que
consiste de hidrogeno, un Ci¢ alquilo opcionalmente sustituido, un Cig
haloalquilo opcionalmente sustituido, un Csg cicloalquilo opcionalmente
sustituido, un Cg arilo opcionalmente, un Cyo arilo opcionalmente sustituido y

un aril(Cis alquilo) opcionalmente sustituido; y R**

es hidrogeno o un Cq4
alquilo opcionalmente sustituido; o R*™* y R*®** se toman conjuntamente para

formar un Cs cicloalquilo opcionalmente sustituido.



31.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 28 a 30, en donde Z** es
O.

32.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 28 a 30, en donde Z** es
S.

33.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R* es

1
ﬁ R —p 0—P §
BA — | |
R™O—P OR'3A OR'4A

R12A R13A

34.El compuesto de la reivindicacion 33, en donde m es 0; y estan

y
independientemente ausentes o son hidrégeno.

RlZA R13A R14A

35.El compuesto de la reivindicacion 33, en donde mes 1;y

y Y

estan independientemente ausentes o son hidrégeno.
36.EIl compuesto de la reivindicacion 1, en donde R* es H.

37.El compuesto de la reivindicacién 1, en donde R es un acilo opcionalmente

sustituido.

38.El compuesto de la reivindicacién 1, en donde R™ es un aminoacido O-

enlazado opcionalmente sustituido.

39.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde R es

2 40A 41A
—0 R
7O R

o NHz . en donde R“* se selecciona del grupo gue consiste de
hidrogeno, un Ci¢ alquilo opcionalmente sustituido, un Ci¢ haloalquilo
opcionalmente sustituido, un C3 cicloalquilo opcionalmente sustituido, un Cg
arilo opcionalmente sustituido, un C;o arilo opcionalmente sustituido y un
aril(C1s alquilo) opcionalmente sustituido; y R*#
R4OA y R41A

formar un Cs cicloalquilo opcionalmente sustituido.

es hidrégeno o un Cjy4

alquilo opcionalmente sustituido; o se toman conjuntamente para



40.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 39, en donde B* se

selecciona del grupo que consiste de:
NHRE2

RB2 o ]
RN N NH RDZ\H\\N
</ 1 </ A L

en donde:

R”? se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, halégeno y NHR”,
en donde R’ se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, -C(=0)R"?
y -C(=O)OR"?;

R®2 es halégeno o NHR"?

. en donde R"?

se selecciona del grupo que
consiste de hidrogeno, un Ci¢ alquilo opcionalmente sustituido, un Cyg
alquenilo opcionalmente sustituido, un Csg cicloalquilo opcionalmente
sustituido, -C(=O)R™? y -C(=0)OR"?;

R“? es hidrégeno o NHR®?, en donde R°? se selecciona del grupo que
consiste de hidrégeno, -C(=0)R"™? y -C(=O)OR%;

RP? se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, deuterio, halégeno,
un Ci6 alquilo opcionalmente sustituido, un C,¢ alquenilo opcionalmente
sustituido y un C, alquinilo opcionalmente sustituido;

RF? se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, hidroxi, un Cai.g
alquilo opcionalmente sustituido, un Csg cicloalquilo opcionalmente
sustituido, -C(=O)R"? y -C(=O)OR®?;

R se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, halégeno, un Cig
alquilo opcionalmente sustituido, un C,¢ alquenilo opcionalmente sustituido
y un C, alquinilo opcionalmente sustituido;

Y? e Y son independientemente N o CR", en donde R” se selecciona del
grupo que consiste de hidrogeno, halégeno, un C,¢ alquilo opcionalmente
sustituido, un C,¢ alquenilo opcionalmente sustituido y un Cy alquinilo
opcionalmente sustituido;

R®? es un Cy. alquilo opcionalmente sustituido;

R es hidrégeno o NHR'™, en donde R se selecciona independientemente
del grupo que consiste de hidrégeno, -C(=0)R"? y -C(=O)OR"%; y



R RY2, RM?2, RN RP? R R®? R% RY? y RY? se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de C; alquilo, C,.s alquenilo,
C,6 alquinilo, Cs¢ cicloalquilo, Cs¢ cicloalquenilo, Ce10 arilo, heteroarilo,
heterociclilo, aril(C1s alquilo), heteroaril(C,6 alquilo) y heterociclil(Ci6

alquilo).

41.El compuesto de la reivindicacién 40, en donde B* es

o

N
PN
T N/ NH,

AN

42.El compuesto de la reivindicacion 40, en donde B es

0]

o

44.E| compuesto de la reivindicacién 40, en donde es B* es

NH,
SN

.

U

45.E| compuesto de la reivindicacién 40, en donde es B* es

10



46.El compuesto de la reivindicacion 40, en donde es B es

RG 2

N x
/ N
{ ] P

[FatavaVal

47.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 46, en donde R** es
OH.

48.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 46, en donde R* es
-OC(=0)R™.

49.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 46, en donde R** es

aminoacido O-enlazado.

50.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 46, en donde R* es

E'_ o R92A 4358,

E \

o NH; R42A

en donde se selecciona del grupo que consiste de
hidrégeno, un Ci alquilo opcionalmente sustituido, un C; haloalquilo
opcionalmente sustituido, un Cs cicloalquilo opcionalmente sustituido, un Cg
arilo opcionalmente sustituido, un Cjo arilo opcionalmente sustituido y un
aril(Cys alquilo) opcionalmente sustituido; y R*** es hidrégeno o un Ci.
R42A y R43A

formar un Cs cicloalquilo opcionalmente sustituido.

alquilo opcionalmente sustituido; o se toman conjuntamente para

51.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 50, en donde R** es

hidrogeno.

52.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 50, en donde R** es

halégeno.
53.El compuesto de la reivindicacién 52, en donde R>* es fluoro o cloro.

54.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 53, en donde R** es

fluoro.

55.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 53, en donde R** es

cloro.

11



56.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 55, en donde R* y

R*? son ambos hidrégeno.

57.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 55, en donde R* y

R son ambos deuterio.

58.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 57, en donde R” es

hidrogeno.

59.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 57, en donde R es

deuterio.

60.El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 59, en donde un

compuesto de la férmula (l), o una sal farmacéuticamente aceptable, no

o
| NH
HO N O
o
Ng—
puede ser HO F

61.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

14
R™0
o

Na—

&

es HO F . ouna sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

%

62.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

es 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

63.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

se selecciona del grupo gue consiste de

12



| SN N /N\ NH

J\ o P I /K < )\

=
HO N o HO N o HO N N NH;
N;— : 1 Ny s & 1 Ng— E
HO E HO E . HO E
HO,
Y Sy S

HO HO N 0 HO
X )i X
Ny S 3 + ) “e‘\‘ s %

HO " e Ho " N"" TNH, HO y N
P X —O~

Na Nz $ &
HO % HO * Na—F ¢ :
HO F .
NH,
NH2 ‘ RS N
SN /K

/=
=
:/
(0]
4
o}
é
z

0 una sal farmacéuticamente aceptable de lo anterior.

64.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

0
‘ “NH
HO N O
O
N3_\$\‘ s %
es HO - . 0 una sal farmacéuticamente aceptable de lo
anterior.
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65. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la férmula (1)

NH,
| )
HO N/KO
o)
N3 \\\\\\\ s
es HO F

, 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

66.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la férmula (1)
se selecciona del grupo que consiste de:

MNH2 4]
Y P
2 9 ] LA 2 9 3 S A
- oy -
HO—F—0—f—0—0—0 o I © HO—IT‘—O—%L—{J—%—O—\/FO N e,
HO HO H?l M H Hi HDN &J' 7
& — % 3— .
Ea k3
hd  F i nd %

MY TNH HO—P—0 o—P—0 o
| | _\\.ALJ | o
HC HO HO e /! HO HC o
— % Hy— Y
HO F HE F
NH
NH,
F
S | TSN
o o o | o] o] o /&
I I | | | | 5 -
HO—P—0O—P—0—P—0 N o HO—T—O—T—o—r-l'—o o
o
L & b e T 4
N3 W $ Ny N \‘\‘_. 4
HO F HO F
HO.
~.
NH; NH
\N \N

=0
V=0

Ns—‘\\\g;
. HO F "
“SNH
SN
P § 1 LN
HO—P—0—P—0—P—0 5 LI <
| | | \
OH ©OH OH &
N3 N ,§-
HO i

0 una sal farmacéuticamente
aceptable de lo anterior.

14



67.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la férmula (1)
NH,

es HO F , 0 una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo.

68.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

0
NH
° 9 9 |
HO—F—0—F—0—F—0 o N° 0
HO HO  HO w
Ne—" &
es HO F , 0 una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo.

69.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

se selecciona del grupo que consiste de:

J\ o NH

=
NH e =
L L PN al
J Y
/

HO N o HO N N NH, HO N~ N/

- Py X/

HoN— S %, HZN—“\\\‘ & % HoN \\\\\\ $
HO F HO F y HO F

0 una sal farmacéuticamente aceptable de lo anterior.

70.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la férmula (1)
se selecciona del

grupo que consiste de:
o
P NH
0 o o < |
[ [l [ N S N
HO—I|3—O—F|’—O—I‘3—O & NH;
HO  HO  HO w
HoN—S B ;’,’/
HO F

I

(o]

L
=

|

o]

L

i —

|
0]
'ID:'O
z/‘\

\
N

0 una sal farmacéuticamente aceptable de lo anterior.
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71.El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto de la formula (1)

se selecciona del grupo que consiste de:

0
o] /j\
H4C N—P—0O
N, o I
| 0 HaC Q) —

b— ~
I g o "
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)
o
o 4 %
NH, -
%ﬁ Ny 0
s %_< Y
& H Il (r\ll\/l\o 0 9 | /K

., 0 una sal farmacéuticamente aceptable
de lo anterior.
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72.Una composicion farmacéutica que comprende una cantidad efectiva de un
compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 71, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, y un portador, diluyente, excipiente

farmacéuticamente aceptable o combinaciones de los mismos.
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