Expediente No. 2022/0008092
Modificaciones Voluntarias

P2022/000035
CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO
(Modificaciones Voluntarias)
1. Una composicién farmacéutica para el tratamiento de una infeccion de

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula XXI,

.OH
HN

B

1 A
HO OH
Formula XXI
0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o fisiolégica del mismo, en la que
Rles H,
Q e 0 @ 9 o i
HO—IID% HO—FI’—O—Fl’é HO—FI’—O—FI’—O—IT% Reﬂ%
OH*, OH OH¢, OH OH OH¢ o

en donde R® es alquilo o carbociclilo.

2. La composicion farmaceutica de la Reivindicacion 1, en donde el compuesto tiene la
siguiente estructura:

.OH
HN

B
HO—‘\/27I'\I (@]
HO OH

0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o fisiolégica del mismo.

3. La composicion farmacéutica de la Reivindicacion 1, en donde el compuesto tiene la
siguiente estructura:

.OH
HN

0 | A /IL
T
HO OH
0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o fisiolégica del mismo.

4. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de COVID-19, que comprende un

excipiente farmacéuticamente aceptable y un compuesto con la siguiente estructura:
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HO OH

0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o fisioldgica del mismo.

5. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de COVID-19, que comprende un
excipiente farmacéuticamente aceptable y un compuesto con la siguiente estructura:

.OH
HN

o) | \i
%O@ .
HO OH

0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o fisiolégica del mismo.

6. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto con la siguiente estructura:

.OH
HN

0o | \/I\L
ARG
0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo.
7. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto con la siguiente estructura:

HO OH
0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisioldgica del mismo.
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8. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula I,

_OR®
HN

L,

“NT O

O N=<

R-0-X
“D
R20 OR®
Formula |
0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

X es CH,, CHCHg, C(CHs),, CHF, CF,, 0 CD;

Y esNoCR’;

ZesNoCR”;

R’ es hidrégeno, deuterio, haldgeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo, alquenilo,
alquinilo, arilo, heteroarilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, cicloalquilo, heterociclilo, o
carbonilo, en donde R’ esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los mismos o diferentes,
Rlo;

R” es hidrogeno, deuterio, halégeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo, alquenilo,
alquinilo, arilo, heteroarilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, cicloalquilo, heterociclilo,
hidroxilo, tiol, o carbonilo, en donde R” esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los
mismos o diferentes, R;

R1, R?, R3, y R® se seleccionan cada uno de modo independiente de H, o junto con el
oxigeno al que estan unidos forman ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados
opcionalmente sustituidos, carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente
sustituidos, tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo,
tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de
2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido,
ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos,
oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos, ésteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,

carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
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carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R, R?, R3, y R® estan opcionalmente
sustituidos con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R0 esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

9. La formulacion farmacéutica de la Reivindicacion 8, en donde R?, R?, R3, y R® se
seleccionan cada uno de modo independiente de H,

Yl

! ? ¥ 0 0 Q
HO—-P HO—P—O-P HO—P- 6% HZNQJ%
\& OH Y3 °< OH OH Y3 , ,

H,N HN
0 HZN\)J% HZN\)J% 2N 2N
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SH SeH , H , \=N ,
o o)
o)
HoN N HoN 0
- 2 : o) H,N
> : d 0 H,N
b 2
j OY I HZN\HJ% ﬁ
HaoN , OH . 07 OH | , ,
o o) o) o o)
H,N H,N HN
H,N 2 2 HoN
s |
- , e , HN ,
o o)
H,N
0 (0] HoN (0] (0] o
HszJg HZN/\EJ\E o HZN\EJ% HszJg C)J%
OH OH NH;  O7 NHp SH | SeH, \-NH ¢
o)
H,N o o) o 0
H,N H2N
H,N 2 H,N
NH o
~
H,N~ N HN
2 H \=N HoN OH 0% “OH

Q Q 2 o o
H,N HoN HoN HaN )\ JC
- N\ SN 0 (o JNe)
R7 R7 R8 R Rg R
>I\[(S\/€
o ;

YlesOo0S;

Y3 es OH o BHzM* donde M es Li, Na, K, NHg; (CHsCH,)3;NH,
(CH3CH,CH,CH,)4N;

R es hidrogeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo,
heteroarilo,  heterociclilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi,
heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi, heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi,
alquilamino,  (alquil);amino,  carbociclamino, heterocarbociclamino,  arilamino,
heteroarilamino,  heterociclamino, cicloalcanoamino, cicloalquenamino, alquiltio,
carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio, heterocicliltio, cicloalquiltio,
cicloalqueniltio, alenilo, ciano, o lipido, en donde R® esta opcionalmente sustituido con uno
0 mas, los mismos o diferentes, R;

R’ es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,

cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
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heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R’ esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los mismos o
diferentes, R19;

R8 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R? es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R7, R, y R® pueden formar un anillo con el carbono a al que estan unidos y el grupo
amino unido al carbono a; y

R8 y R pueden formar un anillo con el carbono a al que estan unidos.

10.  La formulacién farmacéutica de la Reivindicacion 9, en donde R?! es hidrégeno,

Q Q9 Q9 ¢
HO—F:% HO—F:—O—FI’% HO—FI’—O—FI’—O—IIDé

OH<. OH OH® o OH OH OH®,
11. La formulacion farmacéutica de la Reivindicacion 8, en donde R’ es metilo, fluoro,

hidroximetilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, trideuterometilo, tiometilo,

acido carboxilico, formilo, vinilo, o etinilo.
12. La formulacion farmacéutica de la Reivindicacion 8, en donde R” es metilo, fluoro,

hidroximetilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, trideuterometilo, tiometilo,

acido carboxilico, formilo, vinilo, o etinilo.
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13. La formulacion farmacéutica de la Reivindicaciéon 8, en donde el compuesto se
selecciona de los siguientes:

_OH -OH
un-°H Hn O HN HN
X N (6] SN
o ﬁ%N o} ‘ N O ‘ N ‘
| A A A
o Nighe!
v)ko 5 N/&O e e 0y o N 0 @
N 5 G HO OH HO OH
HO OH HO OHHN/OH o on
el HN HN"
N 0 N
0 SN PN \
| o N~ ~0 M A |
W)'LO N/&O (0] OU (@] %O N/&O
o "o , o
b'D : b D
HO OH :
HO OH HO ©OH HO OH
_OH
HN/OH Hn-oH HN Hn-OH

_OH _OH _OH
HN HN HN/OH HN
SN X N

HO OH HO OH HO OH Ho on

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo.

14. La formulacion farmacéutica de la Reivindicaciéon 8, en donde el compuesto se

selecciona de los siguientes:

~OH HN/OH HN/OH HN/OH

H
o) ﬁ*N o) ﬁN 0 ﬁ*N o) | SN
HZN\)kO ONAO HZN\i)kO ON/&O HZN\i)kO ON/&O HZN\i)kO ON/&O
Do o o

HO OH HO OH HO OH HO OH
_OH _OH _OH _OH
HN HN HN

oS Ol i O et O wf, CL
v O e Y a2 o s

HO OH S\ 5 0 HO OH HO OH
_OH _OH _OH _OH
- - o W

o | SN o} ﬁ*N o} ﬁ*N b0 ﬁ*N
HzN\:)ko h NAO HzN\:)ko 5 N/&O HzN\:)ko 5 N/&O QN/%O 5 N/&o

l . /D Hs” _ /D Hse” _ /D ] _ /D
HN HO OH HO OH HO OH HO OH

OH OH OH OH

HzN\)k ﬁi& HZN\)k ﬁ\/& HZN\)k ﬁt& HzN\)k ﬁt&
WL e, e

HO OH HO OH NH, HO OH 07> NH, HO OH
_OH OH
un-CH HiY HN i v
SR
o] >N H,N /& N ¢} >N
H,N |
HZN\)kO /&O HEC o \;)ko /&OHZN\)kO N/&

- NH HO O OH - e
HO OH A HO OH 07 "OH HO OH
HN" SNH

| . 0
N o
w7 LS C 5 on e DI /"
\=N OH
NH,
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0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo.

15.  La formulacién farmacéutica de la Reivindicacion 8, en donde el compuesto se

selecciona de los siguientes:

O rn-OH
o) ﬁN o) ﬁ*N
HZN\‘)kO N/&O HZN/\ikO N/&O H,N
o o

HO OH HO OH

_OH _OH _OH
HN HN HN
o) ﬁN o) ﬁN o) ﬁN o) | b
H,N o N/&O H,N o N/&o H,N o N/&O H,N
o o o
“D D “D

HO OH S\ HO OH HO OH HO HO OH
_OH _OH _OH _OH
HN HN HN
o {*N o ﬁ*N o ﬁN e | SN
H,N H,N H,N
2 o) NAO 2 o) N/go 2 0 N/go N 0 N/J%o
o o o o
l “D HS “D HSe "D “D
HN HO OH HO OH HO OH HO OH
_OH
an-OH n-OH O HN
L, Ol &, Ol B, CL, e £, C1
H,oN H,N H,N HoN
2 o NAO 2 o) NAO 2 o N/go 2 o N0
OH “D OH “D “D . /D
HO OH HO OH NH, HO OH 0 NH, HO OH
_OH OH
_OH HN HN _OH _OH
HN HN HN
o ‘ \/’L o) SN
o] >N HoN o >N o =
\ 2 o N"So HeN A \ \
o) N o H,N
HN o NAO 0y, o HoN o) N/go 2 0 N/J%o
> /P NH  HO OH "o oH /P /D
N HO OH OH HO OH 0~ "OH HO OH

HNT SNH NH;

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo.

16.  La formulacion farmacéutica de la Reivindicacion 8, en donde el compuesto se

selecciona de los siguientes:
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o] SN o =N o] >N o] |
v)koén}?o D)kowq):o G)%Wjo O)% ; o ijo
OIO OZO 3 g 5 5 5 5

66 FsC 5 CF 5
j;Fg \CT//F3 Fsc/jjf jOK\CIzg s \/73( jof\/ 8 Fsc/\/j)( jof\/\%

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo.

17.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de infeccion con

2019nCoV/SARS-CoV-2, en donde el compuesto es un compuesto de Férmula 11,

R?0 OR3
Férmula 11
0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

X es CH,, CHCHg, C(CHa),, CHF, CF;, 0 CD;

YesNoCR’;

ZesNoCR”;

R’ es hidrogeno, deuterio, haldgeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo, alquenilo,
alquinilo, arilo, heteroarilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, cicloalquilo, heterociclilo, o
carbonilo, en donde R’ esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los mismos o diferentes,
RlO;

R” es hidrogeno, deuterio, halégeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo, alquenilo,

alquinilo, arilo, heteroarilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, cicloalquilo, heterociclilo,
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hidroxilo, tiol, o carbonilo, en donde R” esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los
mismos o diferentes, R;

R1, R?, R3, y R5 se seleccionan cada uno de modo independiente de H, o, junto con el
oxigeno al que estan unidos, forman ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados
opcionalmente sustituidos, carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente
sustituidos, tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo,
tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de
2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido,
ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos,
oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R, R?, R3, y R estan opcionalmente
sustituidos con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R;

con la condicién de que R, R2, R3, y R®que no sean todos H;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R,

R! es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,

cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
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heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C,1-C,, superior, alcoxi Cy;-Cy, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

18. La formulacién farmacéutica de la Reivindicacion 17, en donde R’ es metilo, fluoro,
hidroximetilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, trideuterometilo, tiometilo,

acido carboxilico, formilo, vinilo, o etinilo.

19. La formulacién farmacéutica de la Reivindicaciéon 17, en donde R” es metilo, fluoro,
hidroximetilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, trideuterometilo, tiometilo,

acido carboxilico, formilo, vinilo, o etinilo.

20. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula 11l

_OR®
HN
N

ﬁ

RLO-X Z°N" Yo

o

R?0 OR®
Formula 111

0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en
donde

X es CH,, CHCHg, C(CHs),, CHF, CF,, 0 CDy;

ZesNoCR”;

R” es hidrogeno, deuterio, halégeno, hidroxilo, amino, tiol, alquilo, alquenilo,
alquinilo, arilo, heteroarilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, cicloalquilo, heterociclilo,
hidroxilo, tiol, o carbonilo, en donde R” esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los
mismos o diferentes, R;

R1, R?, R3, y R5 se seleccionan cada uno de modo independiente de H, o, junto con el
oxigeno al que estan unidos, forman ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados
opcionalmente sustituidos, carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente
sustituidos, tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo,
tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de
2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido,
ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos,
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oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminodcidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)ester, ester de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R, R2, R3, y R estan opcionalmente
sustituidos con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R;

con la condicién de que R, R?, R3, y R®que no sean todos H;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi C11-Cy, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.
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21. La formulacién farmacéutica de la Reivindicacién 20, en donde R” es metilo, fluoro,
hidroximetilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, trideuterometilo, tiometilo,

acido carboxilico, formilo, vinilo, o etinilo.

22. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula 1V,

_OR®
HN

B

N

R-0-X N~ SO

o]
R?0 OR®
Formula IV

0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en
donde

X es CHCHj3, C(CHj3),, CHF, CF,, 0 CDy;

R1, R?, R3, y R® se seleccionan cada uno de modo independiente de H, o, junto con el
oxigeno al que estan unidos, forman ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados
opcionalmente sustituidos, carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente
sustituidos, tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo,
tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de
2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido,
ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos,
oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminodcidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato

de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
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opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R, R?, R3, y R® estan opcionalmente
sustituidos con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R;

con la condicién de que R, R?, R3, y R®que no sean todos H;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R0 esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R,

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

23. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto de Férmula V,

_OR®
HN

R’0 OR?
Férmula V
o0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisioldgica del mismo, en donde

-0-R?, -O-R?, -0-R3, y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los
siguientes: ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos,
carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres
opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo
opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato
opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos

opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo
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opcionalmente  sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente
sustituido,  oximetoxitiocarbonilo  opcionalmente  sustituido,  oximetilcarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminodcidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)ester, ester de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R, R2, R3, y R estan opcionalmente
sustituidos con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalguenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,; superior, alcoxi Cq1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.
24.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula VI,
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R20 OR?
Formula VI
0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R1, -0-R?, y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los
siguientes: carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos,
tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos,
tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de
sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-
hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido,
ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos,
oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos, ésteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-amino&cidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de D-
aminoéacidos N,N-disustituidos, oximetoxi amino éster, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente sustituido, carbonimidato opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
BAB, en donde R?, R?, y R3 estan opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o
diferentes, R19;

R0 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,

heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
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nitro, o carbonilo, en donde R esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los mismos o
diferentes, R,

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,; superior, alcoxi Cq1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

25.  Laformulacién farmacéutica de la Reivindicacion 24, en donde el compuesto tiene la

Formula Vla-f,
HN’OH HN/OH
Vel ﬁN | >N
0 | \i Rlo—@lko Rlo—@\lko
@o oN Yo - -
O OR?® R?0 O
R20 OR3 0 0
Formula Vla Formula VIb Formula Vic
HN’OH HN/OH HN/OH
o | SN ﬁN
¢} Nko o} Nko Rlo /&
0R3 RZO op ©\V( p
Formula VId Formula Ve Formula VIf

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o una sal fisiologica del mismo.

26. La formulacién farmacéutica de la Reivindicacion 24, en donde el compuesto se

selecciona de los siguientes:
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0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o una sal fisiologica del mismo.

27. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccién con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto de Formula VI1I,

_OR®
HN

N
R-0O N/&O
R25 OH

Formula VII

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R1, -0-R?, y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los
siguientes: ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos,
carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres
opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo
opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato
opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo

opcionalmente  sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente
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sustituido,  oximetoxitiocarbonilo  opcionalmente  sustituido,  oximetilcarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoécidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R!, R?, y R® estan opcionalmente
sustituidos con uno o0 mas, los mismos o diferentes, R0;

R0 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, hal6geno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R,

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo Cy;-C,; superior, alcoxi C11-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.
28. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccién con

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula V111,
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Hé 5R3
Formula VIII
0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R%, -0-R3, y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los
siguientes: ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos,
carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres
opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo
opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato
opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo
opcionalmente  sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente
sustituido,  oximetoxitiocarbonilo ~ opcionalmente  sustituido,  oximetilcarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R!, R3, y R® estan opcionalmente
sustituidos con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalguenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,

heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
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nitro, o carbonilo, en donde R esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los mismos o
diferentes, R,

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,; superior, alcoxi Cq1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

29. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula 1X,

R25 5R3
Formula IX

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-0-R?, -0-R3, y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los
siguientes: ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos,
carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres
opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo
opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato
opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos
opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo
opcionalmente  sustituido, oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente
sustituido,  oximetoxitiocarbonilo ~ opcionalmente  sustituido,  oximetilcarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres de L-
aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos, ésteres de
L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-sustituidos, Esteres de D-
aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo

opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
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sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R?, R3, y R® estan opcionalmente
sustituidos con uno o0 mas, los mismos o diferentes, R;

R0 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, hal6geno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R0 esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R,

R! es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, hal6geno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo Cy;-C,; superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo
sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

30. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto de Férmula X,

_OR®
HN

B

Rlo—@l/go
HO OH
Férmula X
0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde
-O-R! y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:
ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos

opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente
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sustituidos, tioesteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos,
éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-
tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos,
tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoécidos,, Esteres de L-aminoacidos
N-sustituidos, ésteres de L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente  sustituido, carbonimidato  opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
BAB, en donde R' y RS estdn opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o
diferentes, R19;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° est4 opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,

nitro, o carbonilo; y
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Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo
sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

31. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto de Férmula XI,

.OH
HN

LA
RO o N~ 70
Hé 5R3
Formula XI

0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R! y -O-R3 se seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:
ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos
opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente
sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos,
éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-
tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos,
tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos
N-sustituidos, ésteres de L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente  sustituido, carbonimidato  opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
BAB, en donde R! y R® estdn opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o
diferentes, R19;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,

alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
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cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

32. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula XII,

.OH
HN

| SN
Rlo—@l/go
R?0 OH
Férmula XII

0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R! y -O-R? se seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:
ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos
opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente
sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos,
éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-
tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos,
tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos

N-sustituidos, ésteres de L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
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sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente sustituido, carbonimidato opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
BAB, en donde R! y R? estan opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o
diferentes, R19;

R0 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo Cy;-C,; superior, alcoxi C1-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.
33. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula XIII,
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Formula XII1
o0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisioldgica del mismo, en donde

-0-R? y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:
ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos
opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente
sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos,
éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-
tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos,
tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos
N-sustituidos, ésteres de L-amino&cidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente sustituido, carbonimidato opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente  sustituido, S-acil-2-tioetilo ~ opcionalmente  sustituido, bis-
(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente
sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R? y R® estan opcionalmente sustituidos con uno o
mas, los mismos o diferentes, R9;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalguenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,

heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
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cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

34. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto de Férmula X1V,

.OH
HN

g
Ho—‘\/i7r'\1 o
R25 é)R3
Formula XIV

0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-0-R? y -O-R3 se seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:
ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos
opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente
sustituidos, tioésteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos,
éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-
tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos,
tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos
N-sustituidos, ésteres de L-amino&cidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente sustituido, carbonimidato opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres

opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
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BAB, en donde R? y R® estdn opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o
diferentes, R9;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R0 esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

35.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccién con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula XV,

_OR®
HN

| >N
Ho—@l/go
Hé 5R3
Formula XV
0 un tautémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-0-R3 y -O-R® se seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:
ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos
opcionalmente sustituidos, carbamatos opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente
sustituidos, tioesteres ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente
sustituidos, tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos,
éster de 2-hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-
tiocarbonato opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos,

tiocarbamatos opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,

oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
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opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos
N-sustituidos, ésteres de L-aminodcidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente sustituido, carbonimidato opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
BAB, en donde R® y RS estdn opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o
diferentes, R19;

R0 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, hal6geno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R,

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo Cy;-C,; superior, alcoxi C11-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.
36. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccién con

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula X VI,
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R20 OH
Formula XVI
0 un tautomero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-0-R? se selecciona de los siguientes: ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres
ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos
opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados
opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de
sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato,
éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente
sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente
sustituidos,  oximetoxicarbonilo  opcionalmente  sustituido,  oximetoxicarbonato,
oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente
sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente
sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres
de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoécidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos,
ésteres de L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoécidos N-sustituidos, Esteres
de D-aminoéacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,
carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R? estan opcionalmente sustituidos
con uno o mas, los mismos o diferentes, R;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o

diferentes, R1!;
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R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

37. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto de Férmula X VI,

.OH
HN

| SN
HO—y & N/go
Hé 5R3
Formula XVII

0 un tautdmero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R?® se selecciona de los siguientes: ésteres opcionalmente sustituidos, ésteres
ramificados opcionalmente sustituidos, carbonatos opcionalmente sustituidos, carbamatos
opcionalmente sustituidos, tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres ramificados
opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos de
sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-hidroxipropanoato,
éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato opcionalmente
sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos opcionalmente
sustituidos,  oximetoxicarbonilo  opcionalmente  sustituido, = oximetoxicarbonato,
oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo opcionalmente
sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo opcionalmente
sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente sustituido, ésteres
de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoécidos,, Esteres de L-aminoacidos N-sustituidos,
ésteres de L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoécidos N-sustituidos, Esteres
de D-aminoécidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido, sulfinilo, sulfonilo,
sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido, hidrazonato opcionalmente
sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo opcionalmente sustituido, imidilo
opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente sustituido, hemiaminal opcionalmente
sustituido, acetal opcionalmente sustituido, hemiacetal opcionalmente sustituido,
carbonimidato opcionalmente sustituido, tiocarbonimidato opcionalmente sustituido,

carbonimidilo opcionalmente sustituido, carbamimidato opcionalmente sustituido,
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carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo
opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter, (aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato
de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, o ésteres de BAB, en donde R3 estan opcionalmente sustituidos
con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R,

R0 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R% es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo Cy;-C,, superior, alcoxi C11-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

38.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccién con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto de Formula XI1X,

HO OH
Formula XIX

0 un tautdémero del mismo, o una sal farmacéutica o sal fisiologica del mismo, en donde

-O-R5 se selecciona de los siguientes: tioésteres opcionalmente sustituidos, tioésteres
ramificados opcionalmente sustituidos, tiocarbonatos opcionalmente sustituidos,
tiocarbonatos de sulfenilo, tiocarbonatos de sulfenilo opcionalmente sustituidos, éster de 2-
hidroxipropanoato, éster de 2-hidroxipropanoato opcionalmente sustituido, S-tiocarbonato
opcionalmente sustituido, ditiocarbonatos opcionalmente sustituidos, tiocarbamatos

opcionalmente sustituidos, oximetoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
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oximetoxicarbonato, oximetoxicarbonato opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetilcarbonilo opcionalmente sustituido, oximetiltiocarbonilo
opcionalmente sustituido, oximetoxitiocarbonato, oximetoxitiocarbonato opcionalmente
sustituido, ésteres de L-aminoacidos, ésteres de D-aminoacidos,, Esteres de L-aminoacidos
N-sustituidos, ésteres de L-aminoacidos N,N-disustituidos, ésteres de D-aminoacidos N-
sustituidos, Esteres de D-aminoacidos N,N-disustituidos, sulfenilo opcionalmente sustituido,
sulfinilo, sulfonilo, sulfito, sulfato, sulfonamida, imidato opcionalmente sustituido,
hidrazonato opcionalmente sustituido, oximilo opcionalmente sustituido, imidinilo
opcionalmente sustituido, imidilo opcionalmente sustituido, aminal opcionalmente
sustituido, hemiaminal opcionalmente sustituido, acetal opcionalmente sustituido,
hemiacetal opcionalmente  sustituido, carbonimidato opcionalmente  sustituido,
tiocarbonimidato opcionalmente sustituido, carbonimidilo opcionalmente sustituido,
carbamimidato opcionalmente sustituido, carbamimidilo opcionalmente sustituido, tioacetal
opcionalmente sustituido, S-acil-2-tioetilo opcionalmente sustituido, (aciloxibencil)éter,
(aciloxibencil)éster, éster de PEG, carbonato de PEG, bis-(aciloxibencilo)ésteres
opcionalmente sustituidos, (aciloxibencilo)ésteres opcionalmente sustituidos, o ésteres de
BAB, en donde R°® estan opcionalmente sustituidos con uno o mas, los mismos o diferentes,
RlO;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R! es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalguenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,; superior, alcoxi Cq1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

39. La formulacién farmacéutica de la Reivindicacion 38, en donde R® se selecciona de

los siguientes:
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o o o HZN\)J% H,N
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0
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H,N _ 2N
NH J/ : : o - :
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HN N "od j I
°H , \=N . HN , OH . 07 OH |
o o 0 0
H,N H,N
o 0 H,N H,N
H,N
HZN\HJ%
) ) ) 1) /S ) )
i 0 Q. HN i
HoN H,N 0 O HN ?
H,N H,N o
|
HO . HN , OH OH  NH; L 07 NHp
0
H,N 0
0 0 o H,N
H,N H,N )’\IL'-'
~N
C_:)J% H,N™ N HN
SH SeH NH ¢ H 1 \=N ,
0
i o H,N
H2N 2
H,N o o
o HZN\)J% HZN\‘)J% HzN&
HzN OH 0~ “OH R’ R’ RS R

Rbes hidrégeno, n-alquilo C,-C-, n-alquilo Cg opcionalmente sustituido, n-alquilo Ce-
Co, alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo Cs-Cq, cicloalquilo C,1-C,,, cicloalquilo C,, opcionalmente sustituido,
cicloalquenilo, -O(n-alquil C;-Cg), -O(n-alquil C; opcionalmente sustituido), -O(n-alquil Cg-

C,1), -O(alquilo ramificado), carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
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heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, -N(n-alquil C»-C,,),, -N(alquil C; opcionalmente
sustituido),, -NH(alquil C; opcionalmente sustituido), -NH(n-alquil C,-Cg), -NH(n-alquil C;
opcionalmente sustituido), -NH(n-alquil Cg-Ci5), -NH(n-alquil Cis opcionalmente
sustituido), -NH(n-alquil Cy7), -NH(n-alquil C,g opcionalmente sustituido), -NH(n-alquil
C19-C51), -NH(alquilo  ramificado), -N(alquilo ramificado),, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino opcionalmente sustituido, heteroarilamino,
heterociclamino,  cicloalcanoamino,  cicloalquenamino,  alquiltio,  carbocicliltio,
heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio, heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio,
alenilo, ciano, o lipido, en donde R® esta opcionalmente sustituido con uno o0 mas, los mismos
o diferentes, R1;

R’ es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R’ estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R8 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R? es hidroégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R?® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R’, R8, y R? pueden formar un anillo con el carbono a al que estan unidos y el grupo
amino unido al carbono a; y

R8 y R? pueden formar un anillo con el carbono o al que estan unidos.
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40. La formulacion farmacéutica de cualquiera de las Reivindicaciones 8, 11, 12, 17 a 23,
0 26 a 38, en donde R?, R?, R3, y R® se seleccionan cada uno de modo independiente de H,

o) o)
RG% HZNQJ%
o) o)

c

0
H2N H,N
|
HO HN ,
0
H,N 0
0 0 . H,N
H,N HoN )I\JT
C_:)J% HN” N HN
SH SeH NH H \=N

o) o o
H,N HoN H2N
2 o) o) o)
o HZNQJ% HZN\‘)J% HzN&
HoN . OH , OOOH |, R7 ¢ R ¢ ROR T

] o] Ao Py

con la condicién de que R, R?, R3, y R®que no sean todos H;
RS es hidrogeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo,

heteroarilo,  heterociclilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi,
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heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi, heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi,
alquilamino,  (alquil);amino,  carbociclamino, heterocarbociclamino,  arilamino,
heteroarilamino,  heterociclamino, cicloalcanoamino, cicloalquenamino, alquiltio,
carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio, heterocicliltio, cicloalquiltio,
cicloalqueniltio, alenilo, ciano, o lipido, en donde R® esta opcionalmente sustituido con uno
0 mas, los mismos o diferentes, R;

R’ es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R’ estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R8 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R? es hidroégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R?® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R’, R8, y R pueden formar un anillo con el carbono « al que estan unidos y el grupo
amino unido al carbono a;

R8 y R? pueden formar un anillo con el carbono o al que estan unidos;

R10 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,

heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
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cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R0 esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R,

R es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,, superior, alcoxi Cy1-C,, superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

41.  Laformulacion farmacéutica de la Reivindicacion 24 o 25, en donde RY, R?, y R3 se

seleccionan cada uno de modo independiente de los siguientes:

Z
T
I
N
Z
|Il-:
O
(K
I
N
wvg

H,N H,N
o o) HoN H,N 2 2
H,N
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s
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HO . HN , OH OH  NH; L 07 NHp
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SH SeH NH H \=N

k) 1 ) H 1

0 o o
HoN . HoN
2 0 0 O
HN . OoH , OOOH | R7 ¢ R ¢ RSR T

] o] Al

RS es hidrdgeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, fenilo
opcionalmente sustituido arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, ciano, o lipido, en donde R® esta
opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o diferentes, R9;

R’ es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R’ estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R8 es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalguenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,

heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
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nitro, o carbonilo, en donde R8 esta opcionalmente sustituido con uno o mas, los mismos o
diferentes, R9;

R® es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R® estd opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R19;

R7, R8, y R? pueden formar un anillo con el carbono o al que estan unidos y el grupo
amino unido al carbono a;

R8 y R pueden formar un anillo con el carbono a al que estan unidos;

R0 es hidrégeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo, en donde R1° esta opcionalmente sustituido con uno 0 mas, los mismos o
diferentes, R%;

R! es hidrogeno, deuterio, hidroxi, azido, tiol, amino, ciano, halégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, carbociclilo, heterocarbociclilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo, alcoxi, carbocicloxi, heterocarbocicloxi, ariloxi, heteroariloxi,
heterocicloxi, cicloalcoxi, cicloalquenoxi, alquilamino, (alquil),amino, carbociclamino,
heterocarbociclamino, arilamino, heteroarilamino, heterociclamino, cicloalcanoamino,
cicloalquenamino, alquiltio, carbocicliltio, heterocarbocicliltio, ariltio, heteroariltio,
heterocicliltio, cicloalquiltio, cicloalqueniltio, alenilo, sulfinilo, sulfamoilo, sulfonilo, lipido,
nitro, o carbonilo; y

Lipido es un alquilo C4;-C,; superior, alcoxi Cq1-C,; superior, polietilenglicol o arilo

sustituido con un grupo alquilo, o un lipido descripto en la presente.

42.  La formulacién farmacéutica de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 41, que

ademas comprende un propulsor.

43. La formulacion farmacéutica de la Reivindicacion 42, en donde el propulsor es aire
comprimido, etanol, nitrogeno, didéxido de carbono, Oxido nitroso, hidrofluoroalcanos
(HFA), 1,1,1,2,-tetrafluoroetano, 1,1,1,2,3,3,3-heptafluoropropano o combinaciones de los

Mismos.
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44.  Un recipiente presurizado que comprende una composicién farmacéutica de

cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 41.

45, El recipiente de la Reivindicacion 44, que es un pulverizador de bomba manual,
inhalador, inhalador de dosis fija, inhalador de polvo seco, nebulizador, nebulizador de malla

vibratoria, nebulizador de chorro, o nebulizador de ondas ultrasonicas.

46. Una composicion farmacéutica de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 43, que

ademéas comprende uno 0 mas agentes antivirales.

47.  Laformulacion farmacéutica de la Reivindicacion 46, en donde el uno o mas agente
antiviral se selecciona del grupo que consiste en abacavir, aciclovir, aciclovir, adefovir,
amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla, balapiravir,
BCX4430/Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, GS-5734/Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir,
inosina, interferon tipo Il1, interferon tipo Il, interferon tipo I, lamivudina, ledipasvir,
lopinavir, loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir,
NITDO008, ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir,
peramivir, pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir,
piramidina, saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir,
tenofovir disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina,
truvada, valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina, zalcitabina,

zanamivir, y zidovudina y sus combinaciones.

48.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un

compuesto con la siguiente estructura:

HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiolégica del mismo,
y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir, aciclovir,
aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,

ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
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interferdn tipo 11, interferon tipo 11, interferon tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD008,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,
valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

49. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con

2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un compuesto con la siguiente estructura:

HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmaceéutica o sal fisiologica del mismo,
y uno o mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir, aciclovir,
aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferdn tipo 11, interferon tipo I, interferon tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD008,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,
valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

50. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un excipiente farmacéuticamente aceptable y un
compuesto con la siguiente estructura:

.OH
HN

0 | A /[L
ARG
HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiologica del

mismo, y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir,
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aciclovir, aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferén tipo 11, interferon tipo I, interferdn tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD008,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,
valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

51.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de la infeccion con
2019nCoV/SARS-CoV-2, que comprende un compuesto con la siguiente estructura:

.OH
HN

0 | N

T

HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiologica del
mismo , y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir,
aciclovir, aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferon tipo 111, interferon tipo I, interferdn tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD008,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,

valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

52.  Unacomposicion farmaceutica para el tratamiento de COVID-19, que comprende un

excipiente farmacéuticamente aceptable y un compuesto con la siguiente estructura:
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HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiol6gica del mismo,

y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir, aciclovir,
aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferon tipo 111, interferon tipo I, interferén tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD008,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,
valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

53.  Unacomposicion farmacéutica para el tratamiento de COVID-19, que comprende un
compuesto con la siguiente estructura:

.OH
HN

HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiol6gica del mismo,
y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir, aciclovir,
aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferon tipo 111, interferon tipo I, interferén tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD0O0S,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir

disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,
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valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina, zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

54.  Una composicion farmacéutica para el tratamiento de COVID-19, que comprende un
excipiente farmacéuticamente aceptable y un compuesto con la siguiente estructura:

.OH
HN

o} | >N

%o—@ko

HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiologica del
mismo, y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir,
aciclovir, aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferon tipo 111, interferon tipo I, interferén tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,
loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD0O0S,
ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,

valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina, zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

55. Una composicion farmacéutica para el tratamiento de COVID-19, que comprende un

compuesto con la siguiente estructura:

O

T
HO OH 0 un tautémero del mismo, o sal farmacéutica o sal fisiolégica del
mismo, y uno 0 mas agentes antivirales seleccionados del grupo que consiste en abacavir,
aciclovir, aciclovir, adefovir, amantadina, amprenavir, ampligen, arbidol, atazanavir, atripla,
balapiravir, Galidesivir, boceprevir, cidofovir, combivir, daclatasvir, darunavir, dasabuvir,
delavirdina, didanosina, docosanol, edoxudina, efavirenz, emtricitabina, enfuvirtide,
entecavir, famciclovir, favipiravir, fomivirsen, fosamprenavir, foscarnet, fosfonet,
ganciclovir, Remdesivir, ibacitabina, imunovir, idoxuridina, imiquimod, indinavir, inosina,
interferon tipo 111, interferon tipo Il, interferén tipo I, lamivudina, ledipasvir, lopinavir,

loviride, maraviroc, moroxidina, metisazona, nelfinavir, nevirapina, nexavir, NITD008,
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ombitasvir, oseltamivir, paritaprevir, peginterferon alfa-2a, penciclovir, peramivir,
pleconarilo, podofilotoxina, raltegravir, ribavirina, rimantadina, ritonavir, piramidina,
saquinavir, simeprevir, sofosbuvir, estavudina, telaprevir, telbivudina, tenofovir, tenofovir
disoproxilo, Tenofovir Exalidex, tipranavir, trifluridina, trizivir, tromantadina, truvada,
valaciclovir, valganciclovir, vicriviroc, vidarabina, viramidina, zalcitabina, zanamivir, y

zidovudina, y sus combinaciones.

*khkhkhhkhkhkkkkhkhiikikx
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ANEXO EXPLICATIVO DE LAS MODIFICACIONES

- Se eliminaron las Reivindicaciones 46 a56 y 67 a 77,;

- las nuevas Reivindicaciones 46 a 55 corresponden a las antiguas Reivindicaciones 57
a 66;

- en las nuevas Reivindicaciones 53 y 54 se reemplazo la expresion “comprising” por

“que comprende”.
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