Expediente No.: NC2019/0001995

Primer Examen de Fondo
CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

P2019/000003
(Primer Examen de Fondo)
1.

Un compuesto de la Férmula (A):

o NOSOzH
endondepes1o2;

R! y R? se scleccionan independientemente a partir de H y alquilo Ci-Cy4
y -NRR’;

opcionalmente sustituido por hasta tres grupos seleccionados a partir de halo, CN, -OR, oxo,
Z es NR? 0 N-OR?;

R? se selecciona independientemente en cada ocurrencia a partir de H, Cy, y alquilo
-OR, y -NRR’;

C,-C4 opcionalmente sustituido por hasta tres grupos seleccionados a partir de Cy, halo, CN,

Cy es un anillo de cicloalquilo C;-Cg4 0 anillo heterociclico de 4-6 miembros que
contiene uno o dos heteroatomos seleccionados a partir de N, O y S como miembros del

anillo, y Cy esta opcionalmente sustituido por hasta tres grupos seleccionados a partir de oxo,
halo, alquilo C;-C,, CN, -OR, y -NRR’; y

R y R’ se seleccionan independientemente a partir de H y alquilo C;-C4

opcionalmente sustituido por uno o dos grupos seleccionados a partir de halo, -OH, -CN, -
O-(alquilo C;-Cy), oxo, -NH,, -NH(alquilo C;-C,), y -N(alquilo C;-Cy),,

o R y R’ tomados junto con el &tomo de nitrogeno al que estan unidos pueden formar

un anillo seleccionado a partir de piperidina, morfolina, pirrolidina, y azetidina, en donde el

anillo es opcionalmente sustituido por uno o dos grupos seleccionados a partir de halo, alquilo

C;-C,, -OH, -CN, -O-(alquilo C;-C,), oxo, -NH,, -NH(alquilo C;-Cy), y -N(alquilo C;-C,),;
o una sal o forma zwiterionica del mismo.
2.

Formulas:

El compuesto de la Reivindicacion 1, que es un compuesto de una de las siguientes
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(A-1) (A-2a) (A-2b)
0 una sal o forma zwiteridnica del mismo.
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3. Un compuesto de la Reivindicacion 1, el cual es un compuesto de la Férmula (I):
R1
2
LR
O/”/ -
H
N
N
Y \ ©
3 0s05° (Y®), 0

en donde:

R! y R? se seleccionan independientemente a partir de H y alquilo C;-C,
opcionalmente sustituidos por hasta tres grupos seleccionados a partir de halo, CN, -OR, oxo,
y -NRR’;

Z es NR? 0 N-OR?;

R? se selecciona independientemente en cada ocurrencia a partir de H, Cy, y alquilo
C,-C4 opcionalmente sustituido por hasta tres grupos seleccionados a partir de Cy, halo, CN,
-OR, y -NRR’;

Cy es un anillo de cicloalquilo C;-Cg4 0 anillo heterociclico de 4-6 miembros que
contiene uno o dos heteroatomos seleccionados a partir de N, O y S como miembros del
anillo, y Cy es opcionalmente sustituido por hasta tres grupos seleccionados a partir de oxo,
halo, alquilo C;-C,, CN, -OR, y -NRR’; y

R y R’ se seleccionan independientemente a partir de H y alquilo C;-C4
opcionalmente sustituido por uno o dos grupos seleccionados a partir de halo, -OH, -CN, -
O-(alquilo C;-Cy), oxo, -NH,, -NH(alquilo C;-C,), y -N(alquilo C;-Cy),,

o R y R’ tomados junto con el &tomo de nitrogeno al que estan unidos pueden formar
un anillo seleccionado a partir de piperidina, morfolina, pirrolidina, y azetidina, en donde el
anillo es opcionalmente sustituido por uno o dos grupos seleccionados a partir de halo, alquilo
C;-C,, -OH, -CN, -O-(alquilo C;-C,), oxo, -NH,, -NH(alquilo C;-C,), y -N(alquilo C;-C,),;

Y es un grupo cationico;

nesOol;y

cuando n es 0, el compuesto de la Formula I estd en una forma zwitterionica.

4. El compuesto de la Reivindicacion 1, en el que Z es NR? y R? es H o alquilo C;-Cy

opcionalmente sustituido por -OR o -NRR’, o una sal o forma zwiteridonica del mismo.

5. El compuesto de la Reivindicacion 4, en donde R? es alquilo C;-C, opcionalmente

sustituido por -OR o0 -NRR’, o una sal o forma zwiterionica del mismo.

6. El compuesto de la Reivindicacion 4, en donde R3 es H, o una sal o forma zwiteridnica
del mismo.
7. El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde R! y R? son ambos H, o una sal o

forma zwiteridnica del mismo.
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8. El compuesto de la Reivindicacion 1, que tiene la estructura:
X

\CH
( § 2)2-3
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AN
o 0s0® (v9), an

en donde X es -OR o -NRR’; como una sal o forma zwiteridnica del mismo.

9. El compuesto de la Reivindicacion 1, que se selecciona a partir de:

H3N@
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y la sal o formas zwitterionicas de los mismos.
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10. Un compuesto de la Férmula (VI):

N
\
@) O-A (VD)

en donde:

R!' y R? se seleccionan independientemente a partir de H y alquilo C;-Cy4
opcionalmente sustituidos por hasta tres grupos seleccionados a partir de halo, CN, -OR, oxo,
y -NRR’;

Z es NR? 0 N-OR?;

R3 se selecciona independientemente en cada ocurrencia a partir de H, Cy, y alquilo
C,-C4 opcionalmente sustituidos por hasta tres grupos seleccionados a partir de Cy, halo, CN,
-OR, y -NRR’;

Cy es un anillo de cicloalquilo C3-Cg4 0 un anillo heterociclico de 4-6 miembros que
contiene uno o dos heteroatomos seleccionados a partir de N, O y S como miembros del
anillo, y Cy es opcionalmente sustituido por hasta tres grupos seleccionados a partir de oxo,
halo, alquilo C;-C,, CN, -OR, y -NRR’; y

R y R’ se seleccionan independientemente a partir de H y alquilo C;-C,4
opcionalmente sustituido por uno o dos grupos seleccionados a partir de halo, alquilo C;-C,,
-OH, -CN, -O-(alquilo C;-C,), oxo, -NH,, -NH(alquilo C;-C,), y -N(alquilo C;-Cy),,

o R y R’ tomados junto con el &tomo de nitrogeno al que estan unidos pueden formar
un anillo seleccionado a partir de piperidina, morfolina, pirrolidina, y azetidina, en donde el
anillo es opcionalmente sustituido por uno o dos grupos seleccionados a partir de halo, alquilo
C,-C,, -OH, -CN, -O-(alquilo C4-C,), oxo, -NH,, -NH(alquilo C;-C,), y -N(alquilo C;-Cy),;

A es H o -CH,-Ph, donde Ph representa fenilo opcionalmente sustituido por uno o dos
grupos seleccionados a partir de halo, alquilo C;-C,, alcoxilo C;-Cy;

o una sal del mismo.

11. El compuesto de la Formula (VII):

12.  El compuesto de la Reivindicacion 11 en forma cristalina, en donde el compuesto es
caracterizado por picos de XRPD en angulos de difraccion (2Teta) de 8,3 y 16,6 grados y

uno o mas picos XRPD adicionales en dngulos de difraccion (2Teta) de 25,1 o 31,3 grados.
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13.  El compuesto de la Reivindicacion 12, que exhibe una endoterma en calorimetria

diferencial de barrido entre 283 °C y 350 °C.

14. Un proceso para hacer un compuesto de la Formula (I),

N
X
N

©
3 Noso,° (Y®), o

de acuerdo con la Reivindicacion 3;

en donde el proceso comprende poner en contacto un compuesto de la Formula (IIT)

\ _H
o o7 (1)
en donde Z, R!, R? y R3 son como se definen en la Reivindicacion 3,

con un agente sulfonilante en presencia de una base.

15.  Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de la Reivindicacion 1

y al menos un excipiente farmacéuticamente aceptable.

16.  Una composicién farmacéutica, que comprende un compuesto de acuerdo con la

Reivindicacion 1 y un antibidtico beta-lactamico.
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