CAPITULO REIVINDICATORIO

1. Un compuesto que se representa mediante una féormula general (I) o una de sus

sales o solvatos farmacéuticamente aceptables:

[Quim. 1]
NH OH
(o]
HZN NHZ R2
R4 NH,
R1

en donde,
R es un 4tomo de hidrégeno o un grupo hidroxilo,
R? es un atomo de hidrégeno o un grupo amino,
R3 es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo hidroxilo o un
grupo amino,
R* es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo hidroxilo o un
grupo amino,
en donde R! y R* pueden formar un enlace doble entre si,
R> es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R® es un dtomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R7 es un 4tomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R& es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R y R son cada uno, de modo independiente, un dtomo de hidrégeno, un grupo
alquilo C4, un grupo alquilo C;. amino, un grupo alquilo Ci.¢ guanidino, un grupo
cicloalquilo C3.; amino, un grupo alquilo Ci¢ cicloalquilo - C3.; amino, un grupo
amidino, un grupo azetidino opcionalmente sustituidos con un grupo alquilo Cy.,
un grupo glicilo, un grupo sarcosilo, un grupo L-alanilo, un grupo D-alanilo, un
grupo L-serilo , un grupo D-serilo, un grupo B-alanilo, un grupo L-isoserilo o un
grupo D-isoserilo; y
R es un dtomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o atomo de fldor,

excepto cuando,
(i) RY, R4, R®, R® y R!! son grupos hidroxilo, R, R3, R®, R7, R® y R1? son dtomos de

hidrogeno,



(i) R>, R® y R son grupos hidroxilo, R, R?, R3, R4, R®, R, R? y R1? son atomos de
hidrégeno,
(iii) R, R®, R y R1! son grupos hidroxilo, R, R3, R4, R®, R’, R y R1° son atomos de
hidréogeno,
(iv) R1, R* R>vy R® son grupos hidroxilo, R?, R3, R®, R’, R?, R19 y R son atomos de
hidréogeno,
(v) RL, R4 R>, R® y R son grupos hidroxilo, R?, R3, R® y R7 son 4tomos de hidrégeno,
cualquiera de R® o R'% es un atomo de hidrégeno, el otro es un grupo etilo o un

grupo 2-aminoetilo.

2. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 que se representa mediante una

férmula general (I-1) o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente aceptables:

[Quim. 2]
R11 RS
HaN— -0 on
R s SNH
R7 fo)
o o
H-N NH2 R2
° R4 NH,
p
R® R
(I-1)

en donde,
R! es un atomo de hidrégeno o un grupo hidroxilo,
R? es un 4tomo de hidrégeno o un grupo amino,
R3 es un atomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno, un grupo hidroxilo o un
grupo amino,
R% es un 4tomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno o un grupo amino,
en donde R! y R* pueden formar un enlace doble entre si,
R> es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R® es un 4tomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R7 es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R® es un dtomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino; y
R es un dtomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o atomo de fldor,
excepto cuando,
(i) R>, R® y R son grupos hidroxilo, R, R?, R3, R4, R® y R” son atomos de hidrégeno,

(i) R%, R>, R®y Rt son grupos hidroxilo, R?, R3, R* R®y R’ son atomos de hidrégeno,



(iii) RY, R4, R>, y R& son grupos hidroxilo, R?, R3, R®, R’ y R!! son 4tomos de

hidrégeno.

3. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacidon 1 que se representa mediante una

féormula general (I-2) o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente aceptables:

[Quim. 3]
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en donde,
R! es un atomo de hidrégeno o un grupo hidroxilo,
R? es un atomo de hidrégeno o un grupo amino,
R3 es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo hidroxilo o un
grupo amino,
R% es un dtomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno o un grupo amino,
en donde R! y R* pueden formar un enlace doble entre si,
R7 es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R® es un 4tomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R® es un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo C;.¢ 0 un grupo alquilo C;.¢ amino,
R0 es un grupo alquilo Ci6, un grupo alquilo C;6 amino, un grupo alquilo Ci¢
guanidino, un grupo cicloalquilo Cs.; amino, un grupo alquilo C,¢ cicloalquilo - Cs3_;
amino, un grupo amidino, un grupo azetidino opcionalmente sustituido con un
grupo alquilo Cy, un grupo glicilo, un grupo sarcosilo, un grupo L-alanilo, un grupo
D-alanilo, un grupo L-serilo , un grupo D-serilo, un grupo B-alanilo, un grupo L-
isoserilo o un grupo D-isoserilo; y

R es un atomo de hidrégeno o un grupo hidroxilo.

4, El compuesto de acuerdo con la Reivindicacidon 1 que se representa mediante una

formula general (I-3) o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente aceptables:
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en donde,
R® es un dtomo de hidrégeno, un grupo alquilo C;.6 0 un grupo alquilo C;.g amino,
R0 es un grupo metilo, un grupo alquilo Cy., un grupo alquilo C;.¢ amino, un grupo
alquilo Ci¢ guanidino, un grupo cicloalquilo C3; amino, un grupo alquilo Cyg
cicloalquilo - C3.; amino, un grupo amidino, un grupo azetidino opcionalmente
sustituido con un grupo alquilo Cy, un grupo glicilo, un grupo sarcosilo, un grupo
L-alanilo, un grupo D-alanilo, un grupo L-serilo , un grupo D-serilo, un grupo B-

alanilo, un grupo L-isoserilo o un grupo D-isoserilo.

5. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacidon 1 que se representa mediante una

formula general (I-4) o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente aceptables:
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en donde,
R® es un atomo de hidrégeno o un grupo hidroxilo,
R? es un dtomo de hidrégeno o un grupo amino,
R3 es un atomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno, un grupo hidroxilo o un
grupo amino,
R4 es un atomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno o un grupo amino; y
en donde R! y R* pueden formar un enlace doble entre si,
excepto cuando,
(i) R, R?, R® y R* son 4tomos de hidrégeno,

(ii) R es un grupo hidroxilo y R?, R3 y R* son atomos de hidrdgeno,



6. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacidon 1 que se representa mediante una

formula general (I-5) o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente aceptables:

[Quim. 6]
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en donde,
R°> es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R® es un 4tomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R7 es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino,
R8 es un dtomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o un grupo amino; y
R es un atomo de hidrégeno, un grupo hidroxilo o atomo de flidor,
excepto cuando,
(i) R°, R® y R son grupos hidroxilo, R® y R’ son dtomos de hidrdgeno,

(i) R®>y R& son grupos hidroxilo, y R, R’ y Rl son 4tomos de hidrégeno.

7. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o una de sus sales o solvatos

farmacéuticamente aceptables, en donde el compuesto es:
4"-N-metilapramicina,
4"-N-(3-aminopropil)apramicina,
4"-N-((1-aminociclopentil)metil)apramicina,
4"-N-(1,3-diaminopropan-2-il)Japramicina,
4"-N,N-bis(2-aminoetyl)apramicina,
4"-N-(cis-1,4-4-aminociclohexil)apramicina,
4"-N-(trans-1,4-4-aminociclohexil)apramicina,
4"-N-(azetidin-3-il)apramicina,
4"-N-(1-metilazetidin-3-yl)apramicina,
4"-desamino-4"-guanidinoapramicina,
4"-N-guanidinoetilapramicina,
5-epiapramicina,
5-desoxi-5-epi-5-fluoroapramicina,

6-desoxi-5-epiapramicina,



5,6-didesoxi-5-fluoroapramicina,
5-amino-5-desoxi-5-epiapramicina,
5-amino-5-desoxiapramicina,
6-amino-5,6-didesoxi-5,6-diepi-5-fluoroapramicina,
5-amino-5,6-didesoxiapramicina,
2"-amino-2"-desoxi-2",3"-diepiapramicina,
3"-amino-3"-desoxiapramicina,
3"-epiapramicina,

2",3"-diepiapramicina,
6"-desoxi-6"-fluoroapramicina,
3",6"-didesoxiapramicina,
5,6"-didesoxiapramicina,
5,3"-didesoxiapramicina,
3”-desoxi-5-epiapramicina,
5,3”-didesoxi-5-epi-5-fluoroapramicina,
6,3”-didesoxi-5-epiapramicina,
5,6,3"-tridesoxiapramicina,
5-amino-5,3"-didesoxi-5-epiapramicina,
5,2"-didesoxi-5,3"-diepi-5-fluoroapramicina,
5,3"-diepiapramicina,
6,6”-didesoxi-5-epiapramicina,
5-eno-5,6,6"-tridesoxiapramicina,
5,6,6"-tridesoxiapramicina,
5-desoxi-4"-N-metilapramicina,
4"-N-(2-aminoetil)-5-desoxiapramicina,
4"-N-(3-aminopropil)-5-desoxiapramicina,
5-desoxi-4"-N-(1,3-diaminopropan-2-il)apramicina,
4"-desamino-5-desoxi-4"-guanidinoapramicina,
5-epi-4"-N-metilapramicina,
4"-N-(2-aminoetil)-5-epiapramicina,
4"-N-(3-aminopropil)-5-epiapramicina,
4"-N-(1,3-diaminopropan-2-il)-5-epiapramicina,
4"-desamino-5-epi-4"-guanidinoapramicina,

4"-desamino-5-desoxi-5-epi-5-fluoro-4"-guanidinoapramicina,



5,6-didesoxi-4"-N-metilapramicina,
4"-N-(2-aminoetil)-5,6-didesoxiapramicina,
4"-N-(3-aminopropil)-5,6-didesoxiapramicina,
4"-N-(1,3-diaminopropan-2-il)-5,6-didesoxiapramicina,
4"-desamino-5,6-didesoxi-4"-guanidinoapramicina,
6-desoxi-5-epi-4"-N-metilapramicina,
4"-N-(2-aminoetil)-6-desoxi-5-epiapramicina,
4"-N-(3-aminopropil)-6-desoxi-5-epiapramicina,
4"-desamino-6-desoxi-5-epi-4"-guanidinoapramicina,
4"-N-(1,3-diaminopropan-2-il)-5,6”-didesoxiapramicina,
4"-desamino-5,6"-didesoxi-4"-guanidinoapramicina,
4"-desamino-5,3”-didesoxi-4"-guanidinoapramicina,
4"-N-glicilapramicina,

4"-N-sarcosilapramicina,

4"-N-(L-alanil)apramicina,

4"-N-(D-alanil)apramicina,

4"-N-(L-seril)apramicina,

4"-N-(D-seril)apramicina,

4"-N-(B-alanil)apramicina,
4"-N-(L-isoseril)apramicina,
5-epi-4"-N-glicilapramicina,
5-epi-4"-N-sarcosilapramicina,
4"-N-(L-alanil)-5-epiapramicina,
5-epi-4"-N-(L-seril)apramicina,
4"-N-(B-alanil)-5-epiapramicina,
5-epi-4"-N-(L-isoseril)apramicina,
5-epi-4"-N-(D-isoseril)apramicina,
6-desoxi-5-epi-4"-N-glicilapramicina,
6-desoxi-5-epi-4"-N-sarcosilapramicina,
4"-N-(B-alanil)-6-desoxi-5-epiapramicina,
6-desoxi-5-epi-4"-N-(L-isoseril)apramicina,
5-amino-4"-desamino-5-desoxi-5-epi-4"-guanidinoapramicina,
5-amino-5-desoxi-5-epi-4"-N-glicilapramicina,

5-amino-5-desoxi-5-epi-4"-N-(L-isoseril)apramicina,



4"-desamino-3"-desoxi-5-epi-4"-guanidinoapramicina,
4"-desamino-5,3"-didesoxi-5-epi-5-fluoro-4"-guanidinoapramicina o

2"-desoxi-5,3"-diepiapramicina.

8. Una composicién farmacéutica que comprende el compuesto de acuerdo con una
cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 7 o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente

aceptables.

9. Un agente antimicrobiano que comprende el compuesto de una cualquiera de las

Reivindicaciones 1 a 7 o una de sus sales o solvatos farmacéuticamente aceptables.
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