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NOVEDAD DE LA INVENCION

Habiendo descrito la presente invencion, se conside ra como
novedad, y por lo tanto se reclama como propiedad | o]
contenido en las siguientes:

5 REIVINDICACIONES

1. Un compuesto representado por:

Ro
R, O N
R N/“\/S\S—\Rs
H
R3 Rs
10 Ra (1),

caracterizado porque R 1 hasta R 5 son, independientemente,
seleccionados del grupo que consiste de hidrogeno, CN, NOg2,
F, CI, Br, |1, hidroxi ., alquilo, alquenilo, alquinilo,
cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquilalquen ilo,

15 cicloalquilalquinilo, cicloalquenilo, cicloalquenil alquilo,
cicloalquenilalquenilo, cicloalquenilalquinilo, alc OXi,
alqueniloxi, alquiniloxi, alcoxialquilo, alcoxialqu enilo,
alcoxialquinilo, alqueniloxialquilo, alqueniloxialg uenilo,
alqueniloxialquinilo, alquiniloxialquilo,

20 alqueniloxialguenilo, alqueniloxialquinilo, cicloal coxi,
cicloalquilalcoxi, cicloalquilalqueniloxi,
cicloalquilalquiniloxi, cicloalgueniloxi,
cicloalquenilalcoxi, cicloalquenilalqueniloxi,

cicloalquenilalquiniloxi, alcoxialquilamino, hidrox ialquilo,
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acilo, aciloxi, aroiloxi, arilalcanoiloxi, arilalqu

heteroaroiloxi,

heteroarilalquenoiloxi, alcoxicarbonilo,

arilalcoxicarbonilo,

heteroarilalcoxicarbonilo, alcoxicarboni

heteroarilalcanoiloxi,
ariloxicar
heteroariloxicarbonilo,

loxi, carba

carbamoiloxi, alquilamino, dialquilamino, alquilami

amido, alquilamido,

dialquilamido, haloalquilo,

perhaloalquilo, perhaloalcoxi, alquiltio, alquiltio

alquilsulfonilo,

alquinilsulfonilo,

alquilsulfonilalquilo, alquenilsul

cicloalquilalquilsulfonilo, cicloalqu

cicloalquilalquilsulfonilalquilo,

arilalquilsulfonilo,

heteroarilsulfonilo,

heteroarilalquenil

cicloalquilsulfonilo,
ilsulfonilalqu
arilsulfonilo,

arilalguenilsulfonilo,

heteroarilalquilsulfonilo,

sulfonilo, alquilsulfonamido, N,N

dialquilsulfonamido, sulfonamidoalquilo,

sulfonamidoarilalquilo, sulfonamidoaril

arilalquilo, ariloxi, arilalcoxi, ariltio, a

arilamino, arilal

heteroatrilo,

sulfonamid
alquenilo, a

rilalqu

quilamino, arilalquenilo, arilalqu

heteroarilalquilo,

heteroarilalquinilo, heteroariloxi,

heteroarilamino,

heteroarilalquiltio

heteroarilalquenilo

heteroarilalcox

heteroarilalquilamino, heteroarilt

heteroarilalquilamino,

heterocicloalquilo, heterocicloalquenilo, heterocic

enoiloxi,

bonilo,

moilo,

noalquilo,

alquilo,

fonilo,

ilo,

oarilo,
rilo,
iltio,

inilo,

loalcoxi,
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y heterocicloalqueniloxi, cualquiera de los cuales puede

estar opcionalmente sustituido,

y donde cada uno de R 1 hasta R s comprende 1 hasta 60
atomos;
siempre que al menos uno de R 1 hasta R s es un aminoacido

estd seleccionado del grupo que consiste de alanina ,

arginina, asparagina, acido aspartico, cisteina, gl utamina,
acido glutamico, glicina, histidina, isoleucina, le ucina,
lisina, metionina, fenilalanina, prolina, serina, t reonina,
triptofano, tirosina, y valina, o una porcidn repre sentada

por la Férmula A:

0]
A R
R (A),

en donde R’ esta seleccionado del grupo que consis te de
hidrogeno, alquilo, y un grupo protector de nitroge no;

R” esta seleccionado del grupo que consiste de al quilo,
alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalqu ilo,
cicloalquilalquenilo, cicloalquilalquinilo, cicloal quenilo,
cicloalquenilalquilo, cicloalquenilalquenilo,

cicloalquenilalquinilo;
uno de R sy R g esta seleccionado del grupo que consiste
de NO2, F, Cl, Br, -SO 2-alquilo(C 1-C10), -SO-alquilo(C 1-C 10),

haloalquilo,  perhaloalquilo, haloalcoxi, perhaloalc oxXi,
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S(O) nC(R7Re) nCFR3, y C(R  7Rg) nCFs; y el otro de R 6 Y R o que no esta
seleccionado del grupo, es hidrégeno;

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable de la
misma, de conformidad con la reivindicacion 1, cara cterizado
porque R 6 esta seleccionado del grupo que consiste de NO 2, F,

Cl, Br, -SO  z-alquilo(C  1-C1o), -SO-alquilo(C 1-C 10), haloalquilo,

perhaloalquilo, haloalcoxi, perhaloalcoxi, S(O) nC(R7Rs) nCFs, y
C(R7Rg) nCR, y R o es hidrégeno, o en donde R 9 esta seleccionado
del grupo que consiste de NO 2, F, Cl, Br, -SO 2-alquilo(C  1-C10),

-SO-alquilo(C  1-C10), haloalquilo, perhaloalquilo, haloalcoxi,

perhaloalcoxi, S(O) C(R7R8) nCRs, ¥y C(R 7R)nCR, y R 6 es

hidrogeno.

3. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable de la
misma, de conformidad con la reivindicacion 1, cara cterizado
porque R 6 esta seleccionado del grupo que consiste de NO 2, F,
Cl, Br, -SO  z-alquilo(C  1-C10), y -SO-alquilo(C 1-C10), Y R o es
hidrogeno, o en donde R 9 estd seleccionado del grupo que
consiste de NO ,, F, Cl, Br, -SO 2-alquilo(C ~ 1-C10), y -SO-

alquilo(C  1-C10), YR 6 es hidrégeno.

4. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable de la
misma, de conformidad con la reivindicacién 1, cara cterizado
porque R ¢ esta seleccionado del grupo que consiste de NO 2y

Cl, y R o es hidrégeno, o en donde R 9 esta seleccionado del
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grupo que consiste de NO 2yClLyR 6 €S hidrégeno.
5. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable
conformidad con

misma, de cualesquiera de

reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
hidrogeno.

6. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable
conformidad con

misma, de cualesquiera de

reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
hidrogeno.

7. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable
misma, de conformidad con cualesquiera de
reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
seleccionado del grupo que consiste de hidrégeno y
protector de nitrogeno, y R” es una de cadena rect
ramificada, o ciclica no saturada porcion alquilo(C

8. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable
misma, de conformidad con cualesquiera de
reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
de cadena recta o cadena ramificada porcion alquilo

9. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptable
misma, de conformidad con cualesquiera de
reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
porcién alquilo(C 1-C3).

10. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl

de la
las
Ro es
de la
las
Re es
de la
las
R’ esta
un grupo
a, cadena
1-C10).
de la
las
R” es una
(C1-Cs).
de la
las
R” es una
e de
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la misma, de conformidad con cualesquiera de
reivindicaciones precedentes, caracterizado porque

porcion alquilo C 3-4, 0 Una porcion t-Bu, n-Bu o s-Bu.
11. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl
conformidad con

la misma, de cualesquiera de

reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
hidrogeno.

12. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl
la misma, de conformidad con cualesquiera de
reivindicaciones precedentes, caracterizado porque

A es una porcion seleccionada de

0] 0]
A Al
H VR (A)y H’N\R' (A™).
13. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl
conformidad con

la misma, de cualesquiera de

reivindicaciones precedentes, caracterizado porque

hasta R 3 es una porcion representada por la Formula A, y el

restode R 1 hasta R s son hidrogeno.

14. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl
la misma, de conformidad con cualesquiera de
reivindicaciones precedentes, caracterizado porque
porcion representada por la Férmula A, y R

hidrégeno.

las
R"” es una
e de
las
R’ es
e de
las
la Formula
e de
las
uno de R 1
e de
las
R:1 es una

2> hasta R 5 son
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15. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl e de

la  misma, de conformidad con cualesquiera de las

reivindicaciones precedentes, caracterizado porque R> es una
porcion representada por la Formula A, y R 1Y R 3 hasta R 5 son
hidrogeno.

16. El compuesto, o sal farmacéuticamente aceptabl e de

la  misma, de conformidad con cualesquiera de las

reivindicaciones precedentes, caracterizado porque Rs es una
porcién representada por la Formula A, y R 1, R, R4y R 5 son
hidrogeno.

17. Una composicion farmacéutica, caracterizada po rque
comprende un compuesto, o sal farmacéuticamente ace ptable de

la misma, de conformidad con cualesquiera de las
reivindicaciones precedentes, y un excipiente
farmacéuticamente aceptable.

18. La composicion farmacéutica de conformidad con la
reivindicacion 17, caracterizada porque esta en la forma de
una forma de dosificacion oral solida.

19. La composicion farmacéutica de conformidad con la
reivindicacion 18, caracterizada porque la forma de
dosificacion oral sélida es un comprimido.

20. La composicién farmacéutica de conformidad con la
reivindicacion 18, caracterizada porque la forma de

dosificacion oral solida es una capsula.
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21. La composicion farmacéutica de conformidad con

cualesquiera de las reivindicaciones de composicion

precedentes, caracterizada porque la composicion fa rmaceutica
es en la forma de una forma de dosificacion oral sé lida que
comprende:

(@) una primera porcibn que comprende una primera
cantidad de un compuesto de cualquiera de las
reivindicaciones 1-16, o una sal farmacéuticamente aceptable
de la misma, en una formulacién de liberacién contr olada; y

(b) una segunda porcibn que comprende una segunda
cantidad de un compuesto de cualquiera de las
reivindicaciones 1-16, o una sal farmacéuticamente aceptable
de la misma, en una formulacién de liberacién inmed iata.

22. La composicion farmacéutica de conformidad con

cualesquiera de las reivindicaciones de composicion

precedentes, caracterizada porque la composicién fa rmacéutica
esta en la forma de una forma de dosificaciéon oral sélida que
comprende una cantidad de un compuesto de cualquier a de
reivindicaciones 1-16 o una sal farmacéuticamente a ceptable
de la misma, en una formulacion de liberacién contr olada.

23. La composicion farmacéutica de conformidad con
cualesquiera de las reivindicaciones de composicion
precedentes, caracterizada porque la composicién fa rmacéutica

comprende uno o mas diluyentes, desintegrantes, agl utinantes,
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agentes de suspension, deslizantes, lubricantes, o rellenos.
24. La composicion farmacéutica de conformidad con

cualesquiera de las reivindicaciones de composicion

precedentes, caracterizada porque, cuando la compos icion
farmacéutica comprende una formulacion de liberacié n
controlada.

25. La composicion farmacéutica de conformidad con

cualesquiera de las composiciones precedentes carac terizada

porque cuando es ingerida oralmente, la composiciéon induce

biodisponibilidad estadisticamente significativa de un
derivado del compuesto de cualquiera de las reivind icaciones

1-16 o la sal farmacéuticamente aceptable de la mis ma.

26. La composicion farmaceéutica de conformidad con la
reivindicacion 25, caracterizada porque el derivado del
compuesto de cualquiera de reivindicaciones 1-16 es un
derivado que no incluye la porcidbn representada por la
Formula A.

27. Un método para tratar una infeccién intracelul ar por
protozoarios, una infeccién virica o un cancer, car acterizado
porque comprende administrar a un paciente que nece sita del
mismo una cantidad terapéuticamente efectiva de un compuesto
0 composicibn de conformidad con cualesquiera de la S

reivindicaciones precedentes.

28. El método de conformidad con la reivindicacion 27,
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caracterizado porque el compuesto de conformidad co n la
reivindicacion 1 se administra en combinacion con a | menos un
componente adicional seleccionado del grupo que con siste de

una vacuna, un inmunoestimulante, un inhibidor de
neuraminidasa, un analogo de adamantina, y una prot eina de

fusion de sialidasa recombinante.

29. El método de conformidad con la reivindicacion 27 0
28, caracterizado porque el método es un método par a tratar
una infeccion virica en un paciente que necesita de | mismo.

30. El método de conformidad con la reivindicacion 29,
caracterizado porque la infeccion virica es infecci on por
influenza.

31. El método de conformidad con la reivindicacion 30,
caracterizado porque la infeccion virica es causada por un
virus seleccionado de HIN1, H2N2, H3N2, H5N1, H7N7, H1N2,

HON2, H7N2, H7N3, y H1ION7.

32. El método de conformidad con la reivindicacion 29,
caracterizado porque la infeccion virica es Hepatit is B.

33. El método de conformidad con la reivindicacion 27 0
28, caracterizado porque el método es un método par a tratar

un cancer en un paciente que necesita del mismo.
34. El método de conformidad con la reivindicacién 33,
caracterizado porque el cancer es leucemia.

35. El método de conformidad con la reivindicacion 34,
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caracterizado porque la leucemia es leucemia de cél ulas
pilosas o leucemia mieloide cronica.
36. El método de conformidad con la reivindicacion 33,

caracterizado porque el cancer es melanoma.

37. El método de conformidad con la reivindicacién 33,
caracterizado porque el cancer es linfoma no Hodgki n.

38. El método de conformidad con la reivindicacion 33,
caracterizado porque el cancer es carcinoma de célu las
renales.

39. El método de conformidad con una de cualesquie ra de
las reivindicaciones 33-38, caracterizado porque el compuesto
de la composicién se administra en combinacion con al menos
uno de una vacuna, un inmunoestimulante y un farmac 0

anticancerigeno.

40. El método de conformidad con la reivindicacién 39,
caracterizado porque el compuesto de la composicion se
administra en combinacion con al menos un farmaco
anticancerigeno esta seleccionado del grupo que con siste de

STI571, CGP 74588, 1- B-d-Arabinofuranosilcitosina (Ara-C),

doxorbicina, dacarbazina, cisplatino, bleomicina,
vincristina, lomustina, vinblastina, carmustina, DT IC,
tamoxifeno, sunitinib, sorafenib e interferén- .

41. El método de conformidad con la reivindicacién 27 0

28, caracterizado porque el método es un método par a tratar
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una infeccion intracelular por protozoarios en un p
gue necesita del mismo.

42. Un método para incrementar la biodisponibilida
un compuesto de tiazolida, caracterizado porque com
administrar un compuesto, o sal de la misma, de cua
reivindicaciones 1-16 a un mamifero, caracterizado
biodisponibilidad se incrementa en relacibn a

administracion de nitazoxanida.

aciente

d de
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porque la



