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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO
(Primer Examen de Fondo)

Un compuesto de la formula (1-A)
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en donde

R'  se selecciona entre hidrégeno y metilo:

X! esC-R?
X? esC-R
X® esC-R*
X* esC-R%y

R? R3 y R* se seleccionan en forma independiente entre sf entre hidrégeno y fltor;

R se selecciona entre hidrogeno, halégeno, C1-C,4 alquilo, Cy1-C,4 haloalquilo, C1-Cs

alcoxi, C;-C4 haloalcoxi, ciano, amino, nitro, dialquilamino, hidroxi, carboxilo, Cs-C;

cicloalquilo, triazolilo (unido a través de N), tiazolilo, tienilo, piridilo, imidazolilo,

pirrolilo, pirazolilo (unido a través de N o C), donde el pirazolilo esta sustituido con 0, 1 0

2 sustituyentes seleccionados entre C1-C4 alquilo, y fenilo, donde el fenilo esta sustituido

con 0, 1 o 2 sustituyentes seleccionados entre haldgeno, C;-C, alquilo, C;-C4 haloalquilo,

C,-C, alcoxi, y C1-C4 haloalcoxi;

con la salvedad de que cero, uno, o dos de R? a R son diferentes de hidrégeno,

y sus sales, solvatos, y solvatos de las sales.
Un compuesto de la formula (I1-A) o (I-B) de acuerdo con la Reivindicacion 1 en
R' es hidrégeno;
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X' esC-R?
X? esC-R®
X® esC-R*
X* esC-R

R? a R* son hidrégeno, y
R> escloro;

y sus sales, solvatos, y solvatos de las sales.

3. Un proceso para preparar un compuesto de la formula (1V)

R (V)
en donde R, X!, X3 X3 y X* tienen en cada caso los significados definidos en
cualquiera de las Reivindicaciones 1 0 2 y R® representa un grupo protector de amino
seleccionado el grupo que consiste en tert-butoxicarbonilo, benciloxicarbonio, metilo,
etilcarbamato, carbamato de trimetilsililetilo, carbamato de p-metoxibencilo, carbamato de
9-fluorenilmetilo y bencilo o bencilamina sustituido o insustituido, donde

[A] uncompuesto de la formula (11-A)

o O

OEt

(1I-A),
en donde R* tiene el significado definido en la Reivindicacién 1 0 2 y R® representa

un grupo protector de amino, se hace reaccionar con un compuesto de la férmula (111)
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en donde X' X3 X3 y X* tienen en cada caso los significados provistos
precedentemente,

en un solvente inerte seleccionado del grupo que consiste en metanol, etanol, iso-
propanol, 1-metoxi-2-propanol, tert-butanol, dietil éter, dioxano, tetrahidrofurano, glicol
dimetil éter, dietilen glicol dimetil éter, benceno, tolueno, xileno, hexano, ciclohexano,
fracciones de aceite mineral, diclorometano, triclorometano, tetracloruro de carbono, 1,2-
dicloroetano, tricloroetileno, clorobenceno, acetona, acetato de etilo, acetonitrilo, piridina,
dimetilsulfoxido, N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N,N'-dimetilpropilenurea

(DMPU), N-metilpirrolidona (NMP), 0 mezclas de los mismos,
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en presencia 0 ausencia de una base seleccionada del grupo que consiste en
trietilamina, diisopropiletilamina, fosfato de potasio, carbonato de potasio, carbonato de
cesio, fosfato de sodio y carbonato de calcio,
en un rango de temperatura entre 50 °C y 250 °C,
a una presion atmosfeérica de 15 bar,
para dar un compuesto de la formula (1V)
NGNS
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177 \
X x*

R (V)

en donde R*, R®, X*, X? X3 y X” tienen en cada caso el significado definido en la
Reivindicacion 1 o 2,

0

[B] uncompuesto de la formula (11-B)
O O

RN o) oiCHs

1 CHS
R (11-B)

en donde R tiene el significado definido en la Reivindicacién 1 0 2 y R® representa
un grupo protector de amino tal como se definié para el compuesto de la formula (1V), se

hace reaccionar con un compuesto de la férmula (I11)
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en donde X!, X? X3 y X* tienen en cada caso los significados definidos en la
Reivindicacién 1 o 2,

en un solvente inerte seleccionado del grupo que consiste en metanol, etanol, iso-
propanol, 1-metoxi-2-propanol, tert-butanol, dietil éter, dioxano, tetrahidrofurano, glicol
dimetil éter, dietilen glicol dimetil éter, benceno, tolueno, xileno, hexano, ciclohexano,
fracciones de aceite mineral, diclorometano, triclorometano, tetracloruro de carbono, 1,2-
dicloroetano, tricloroetileno, clorobenceno, acetona, acetato de etilo, acetonitrilo, piridina,
dimetilsulfoxido, N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N,N'-dimetilpropilenurea
(DMPU), N-metilpirrolidona (NMP) y mezclas de los mismos,

en presencia 0 ausencia de una base seleccionada del grupo que consiste en
trietilamina, diisopropiletilamina, fosfato de potasio, carbonato de potasio, carbonato de
cesio, fosfato de sodio y carbonato de calcio,

en un rango de temperatura entre 0 °C y 100 °C,
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para dar un compuesto de la férmula (V)
2 3
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R (V)
en donde R*, X*, X2 X3 y X* tienen en cada caso los significados definidos en la

Reivindicacion 1 0 2 y R® representa un grupo protector de amino.

4. Un proceso para preparar compuestos de la formula (1-B)
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(I-B)
en donde R, X!, X2, X3, y X* tienen en cada caso los significados definidos en las
Reivindicacion 1 o 2,

donde un compuesto de la férmula (1V)

R (V)

en donde R, X!, X2, X3, y X* tienen en cada caso los significados definidos en las
Reivindicacion 1 o 2, y R® representa un grupo protector de amino separable por 4cido, se
hace reaccionar con un &cido seleccionado del grupo que consiste en acido clorhidrico,
acido bromhidrico, &cido trifluoroacético, acido aceético, acido sulfarico, acido maleico,
acido tartarico, acido ascorbico, y acido salicilico,

para dar un compuesto de la formula (1-B)
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5. Un proceso para preparar el compuesto de la formula (I-A) como se define en la

Reivindicaciéon 1 o 2, donde el compuesto de férmula (I-B) como se define en la
Reivindicacién 1 o 2 se trata con una base seleccionada del grupo que consiste en
amoniaco, hidréxido de sodio, NaHCO3; y Na,CO3 0 se trata con un método cromatogréafico

adecuado utilizando un eluyente basico.

6. Un medicamento, que comprende un compuesto de formula (I-A) o (I-B) como se
define en la Reivindicacion 1 o 2 en combinaciéon con un auxiliar inerte, no téxico,

farmacéuticamente adecuado.
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