Expediente No. NC2018/0013838
Primer Examen de Fondo
P2018/000220

CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO
(Primer Examen de Fondo)

1. Un proceso para preparar un compuesto oligomérico de Formula (A):

R2

1 “OUT:NON\??»J@N\

A [31

donde n es un entero de 10 a 40, y
cada R? se selecciona, independientemente para cada aparicion, del grupo que

consiste en:

(©), NH2 (G), o (M), N="" (A,

%N N %N NH E{N\%\(
\L]/ (5mC), \C[’]/ (V). y NQ/NH(l),

donde el proceso comprende las etapas secuenciales de:
(a) poner en contacto un compuesto de Férmula (Al):

O
OoN N/\
K/N\Rg
O
O}\NH
(A1)

donde R es un medio de soporte y
R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo
y trimetoxitritilo;

con un agente de desbloqueo para formar el compuesto de Formula (11):
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o)
O,N \ /\
K/NH
0
o)\NH
-
(1

donde R es un medio de soporte;
(b) poner en contacto el compuesto de Férmula (1) con un compuesto de Férmula

0] O
H N /ONO /\/O\/\O /\/OYO
@] N
0 ()
N
ha

(A2):

(A2)
donde R3® se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo,
dimetoxitritilo, y trimetoxitritilo;

para formar un compuesto de la Férmula (A3):

0
N N/\ 0
K/NNO/\/O\/\O/\/O\(O
] o )
o)\NH N
KRl R®

(A3)
donde R es un medio de soporte y
R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo
y trimetoxitritilo;
(c) poner en contacto el compuesto de Férmula (A3) con un agente de desbloqueo
para formar un compuesto de Férmula (1V):
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(@]
O5N
2 N/\ 0
K/N O O O
NO/\/ \/\O/\/ \(
(@] N
o)\NH N
H

-
(V)
donde R es un medio de soporte;
(d) poner en contacto el compuesto de Férmula (IV) con un compuesto de Férmula

(A4):
7
N—P=0
/ (@]
KEOTW
N
e
(A4)

donde R® se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo,
dimetoxitritilo, y trimetoxitritilo, y

R* se selecciona del grupo que consiste en:

o)
oj(
FN O\Q
N\e/\(
H N
= N © NQ( 0
K\IK HN

(PC), (DPG),
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NP = N N
LeliN NH N\e/\\i‘
b N
© M, (PA) (P5mC),
/ \
_N
: he
7Y A o A
HiN NH N \8/\(
\ﬂ/ NH
o V), N="""(),y (PG);

para formar un compuesto de la Formula (A5):
0

O,N N . [5]
O

O O
N

1 O C

Z
T

N—b=o
R! / cl)
K[OIR“
N
e

| 3]
(A5)
donde R es un medio de soporte;
R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo
y trimetoxitritilo, y

R4 se selecciona de:
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o P
o
N / \N
H —
| HN
LLLLLqN\[]/N
© (PC), (DPG),
N H @] H @)
%YO Q\(N %w/
N \ H{N N
No _NH
N NS
O (M), (PA), (P5mC),
I¢N o/ CN
N /\
\ N
F O
‘s,iN NH N/
\ﬂ/ NH
O L), N="""(I),y (PG);

(e) llevar a cabo iteraciones n-1 de las etapas secuenciales de:

(el) poner en contacto el producto formado mediante la etapa
inmediatamente anterior con un agente de desbloqueo; y

(e2) poner en contacto el compuesto formado mediante la etapa
inmediatamente anterior con un compuesto de Férmula (A4):

Clll
=0

VAl
(@)

Y
Ly

(A4)
donde R?® se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo,
dimetoxitritilo, y trimetoxitritilo, y
R4 se selecciona, independientemente para cada compuesto de Férmula

(A4), del grupo que consiste en:
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o)
oj(
FN O\Q
N / \N
H —
Y g
| HN
EiN\”/N
© (PC) (DPG)
b it Y
N \ LLLLL{N N
N _NH
Wyt XD il
o (m), (PA), (P5mC)
FN o/ CN
N /\
N
N\
= © O

7Y A o A
L%.LiN\”/NH N\e/\-(
NH
o (), N="""()y (PG);

para formar un compuesto de la Formula (A9):
0

o 5]
? N/\ 0
K/NNO/\/O\/\O/\/OTO
Oj\NH [Nj
R | \N—i:o
!
188
| |
| 3]
(A9)

donde n es un entero de 10 a 40;
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R! es un medio de soporte;
R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo,
dimetoxitritilo, y trimetoxitritilo, y

R* se selecciona, independientemente, para cada aparicion, del grupo que

consiste en:
w
(PC), (DPG),
H 0

%\f ) |
LHIL{N\”/NH N

o (M), (PA) (PSmC),

/ \

N
N\
Y P jN
%N NH N\e/\(
\ﬂ/ NH
© (), N="""(I),y (PG);

(f) poner en contacto el compuesto de Formula (A9) con un agente de desbloqueo
para formar un compuesto de Formula (A10):
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0 '
| 5']
O,N
N/\ 0
N o} 0.0
K/ NO/\/ \/\O/\/ \’%
O N
] (]
o)\NH N
|
R! \ l
N— | =0
/ o
KEOJ/R4
N
|
n
H
| 3]
(A10)
donde n es un entero de 10 a 40;
R! es un medio de soporte y
R* se selecciona, independientemente, para cada aparicion, del grupo que consiste
en:

98 “*
< 5
(PC), (DPG),
HY %

\[O]/H

), (PA) (P5SmC),

/ \
N

© (L), N/ M.y (PG);
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(9) poner en contacto el compuesto de Férmula (A10) con un agente de escision

para formar un compuesto de Formula (A11):

5]

2N N/ﬁ o)
N k/NWJ\O/\/O\/\O/\/OYO
N

/7
Y
| |
I
3]

(Al1)

donde n es un entero de 10 a 40, y R* se selecciona independientemente para cada

J@?

aparicioén del grupo que consiste en:

w

(PC), (DPG),

N0
%N NH N\e/\\il
T N=/
© (M,

(PA) (P5mC),

NH
()} N=""(I),y (PG); y
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(h) poner el compuesto de Formula (All) en contacto con un agente de
desproteccion para formar el compuesto oligomérico de Férmula (A).

2. El proceso de la Reivindicaciéon 1, donde la etapa (d) o la etapa (e2) comprende
adicionalmente poner en contacto el compuesto de la Formula (1V) o el compuesto formado
mediante la etapa inmediatamente anterior, respectivamente, con un agente de formacién de

casquetes.

3. El proceso de la Reivindicacion 1, donde el agente de desbloqueo utilizado en cada
etapa es una solucién que comprende un acido halogenado.

4. El proceso de la Reivindicacion 1, donde el agente de desblogueo utilizado en cada

etapa es acido cianoacético.

5. El proceso de la Reivindicacion 3, donde el acido halogenado se selecciona del
grupo que consiste en acido cloroacético, acido dicloroacético, acido tricloroacético, acido

fluoroacético, acido difluoroacético y acido trifluoroacético.

6. El proceso de la Reivindicacion 5, donde el acido halogenado es acido

trifluoroacético.

7. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 6, donde al menos una de las
etapas (a), (c), (el) y (f) comprende adicionalmente la etapa de poner en contacto el

compuesto de desbloqueo de cada etapa con un agente de neutralizacion.

8. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 7, donde cada una de las etapas
(@), (), (e1) y (f) comprende adicionalmente la etapa de poner en contacto el compuesto de

desbloqueo de cada etapa con un agente de neutralizacion.

9. El proceso de la Reivindicacion 7 u 8, donde el agente de neutralizacion se

encuentra en una solucion que comprende diclorometano y alcohol isopropilico.

10. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 7 a 9, donde el agente de

neutralizacion es una monoalquil, dialquil o trialquil amina.

11. El proceso de la Reivindicacion 10, donde el agente de neutralizacion es N,N-

diisopropiletilamina.
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12.  El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 11, donde el agente de
desbloqueo utilizado en cada etapa es una solucion que comprende 4-cianopiridina,

diclorometano, acido trifluoroacético, trifluoroetanol y agua.

13. El proceso de la Reivindicacion 2, donde el agente de formacion de casquetes se

encuentra en una solucion que comprende etilmorfolina y metilpirrolidinona.

14, El proceso de la Reivindicacion 13, donde el agente de formacion de casquetes es

un anhidrido &cido.

15. El proceso de la Reivindicacion 14, donde el anhidrido &cido es anhidrido benzoico.
16. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 15, donde cada uno de los
compuestos de Formula (A4) se encuentran, independientemente, en una solucion que

comprende etilmorfolina y dimetilimidazolidinona.

17. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 16, donde el agente de escisién

comprende ditiotreitol y 1,8-diazabiciclo[5.4.0Jundec-7-eno.

18. El proceso de la Reivindicacion 17, donde el agente de escision se encuentra en una

solucion que comprende N-metil-2-pirrolidona.

19. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 18, donde el agente de

desproteccién comprende NHa.

20. El proceso de la Reivindicacion 19, donde el agente de desproteccidn se encuentra

en una solucion acuosa.

21. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 20, donde el medio de soporte

comprende poliestireno con divinilbenceno reticulado al 1 %.

22. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 21, donde el compuesto de
Férmula (A4) es de Formula (A4a):
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Cl
A
N—F|>=o
/ (@)
K[Oj“
N
e
(Ada)

donde:
R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo
y trimetoxitritilo, y

R4 se selecciona de:

o)
oj(
- v :
N / \N
H —
| HN
%N\”/N
© (PC), (DPG)
eV So QNS5
N.__NH N LLLLL{N N
Y - T
0 (M), (PA), (PSmC),
FN o/ CN
N /\
N
O N= 0]
7Y A o A
HiN NH %N\%\(
\ﬂ/ NH
O ), N="""(I)y (PG).

23.  El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 22, donde el compuesto de
Férmula (A5) es de Formula (A5a):
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donde:
n es un entero de 10 a 40;

R® es un medio de soporte;
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o |5]
o/\/O\/\O/\/OTO
(]
\N—é:o
a
18
|-_lz3
| 3]
(A5a)

R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo

y trimetoxitritilo, y

R4 se selecciona de:

(PC),
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H o
NP |
LH.LiN\”/NH N
© (M), (PA) (P5SmC),
/ \
_N
: e
7Y A o A
HiN NH N \8/\(
\ﬂ/ NH
© V), N="""(I)y (PG).

24. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 23, donde el compuesto de
Férmula (A9) es de Formula (A9a):

I 5]
NNO/\/O\/\O/\/O °
OZ\NH
R \_ _
/ —
TR4
N
i .
3.
(A9a)
donde:

n es un entero de 10 a 40;

R® es un medio de soporte;

R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo
y trimetoxitritilo, y

R4, independientemente para cada aparicion, se selecciona del grupo que consiste
en:
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o)
oj(
s
N / \N
H —
| HN
L@iN\”/N
© (PC), (DPG),
N H O N. o
Ay Q\(N %W/
N/ \ H{N N
N _NH
% \ﬂ/ ili NQ/N \g/ 5
O (M), (PA), (P5mC),
FN o/ CN
N /\
N
(\(O N \< 0
F 0] HN
L%,I{N NH N/
\ﬂ/ NH
O ), N="""(I)y (PG).

25. El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 24, donde el compuesto de
Formula (A10) es de Formula (Al10a):
0

| 5]
0N N/\ 0
K/ NNO/\/O\/\O/\/ O\[éo
o N
] ()
o)\NH N
[
g Mo
7
Y
N
| |
|L n
3]
(A10a)
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donde:
n es un entero de 10 a 40;
R® es un medio de soporte, y

R4, independientemente para cada aparicion, se selecciona del grupo que consiste

ot

w

(PC), (DPG),
H 0
%\f ’ |
%N\”/NH N
o (M), (F’A) (PSmC),
/ \

N
N\
YT P jH/N
N._ _NH N\e/\(
s #
O ), N="""(I)y (PG).

El proceso de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 25, donde el compuesto de

Formula (Al1l) es de Formula (Alla):
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O U

/

k[ j,m

| n
H

| 3]
(Alla)
donde:

n es un entero de 10 a 40, y

R4, independientemente para cada aparicién, se selecciona del grupo que consiste

~

en.

H

(PC), (DPG),
H 0
NP |
LH.LiN\”/NH N
0 (M), (F’A) (PSmC),
/ \

NH
(O} N="""(I)y (PG).
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217. Un compuesto de Formula (1):
0
ey O
K/N
] s
o)\NH
M
donde R es un medio de soporte.
28. Un compuesto de Formula (11):
0
OzN N/\
K/NH
0
O)\NH
)
donde R? es un medio de soporte.
29.  Un compuesto de Férmula (111):
0
O,N
N/\ 0
K/NN O e W
: I
0 N
O [
o)\NH N

(1)

donde R! es un medio de soporte.

30. Un compuesto que se selecciona de:
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I 5]
O,N N o
Q\‘\H/\)J\O/\/OV\O/\/OYO
O N
° CJ
O)\NH N
R? \
N—P=0
75
X
N
L J
n
&3
31y

Oj\NH [Nj
R! \N_ -

7

k[oj/w

[3]

donde:
n es un entero entre 10 y 40;
R! es un medio de soporte;

R3 se selecciona del grupo que consiste en tritilo, monometoxitritilo, dimetoxitritilo,
y trimetoxitritilo; y

R4, independientemente en cada aparicién, se selecciona del grupo que consiste en:

Q\\(O\Q

H N
N\
(\/N © \< 0
| HN

(PC), (DPG),
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eV S BN 5
N \ %N N
N _NH
NS NS
o (M, (PA), (PSmC),
FN o/ CN
N /\
\ N
(\(O N \< o)
14 0] HN
HiN NH N/
\ﬂ/ NH
O ), N="""()y (PG).
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