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CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Santafé de Bogota
identificado tal como aparece al pie de mi firma en mi caracter de apoderado de la
!

sociedad en referencia, me permito manifestar lo siguiente ante el auto emanado por ese
|

Despacho, dentro del término de prérroga solicitado en mi memorial de fecha 30 de
|

Mayo de 2000:

i
'.

1 .5 “ & 5 - 7 .

| 1. En atencién a la primera observacion del Examinador Técnico, me
., ‘

permito acoger su sugerencia, modificandose las reivindicaciones 7 a 14 de manera que
ahora leen como compuestos intermediarios en la sintesis de compuestos de formula 1.

Para tal efecto adjunto un Capitulo Reivindicatorio Mod1ﬁcado
)

j
'v
|
i
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2, En atencion a la segunda observacion del Examinador Técnico, dirigida a

la unidad de invencién de las reivindicaciones 28 a 32, respetuosamente debo disentir de
la posicion expuesta, ya que el mismo Despacho declara

1

‘»

»

..conservaria unidad de invencion las relvzndzcaczones que desean proteger el

clompuesto de formula 1 (compuesto de la invencion), los compuestos intermediarios en

le sintesis o preparacion de dichos compuestos [entendzendose que dichos compuestos

sé)n los zntermedzarzos] y la composicion farmacéutica que contiene el compuesto de
fo.rmula I...

|

y de acuerdo con la pagina 49 renglones 1 y 2 del Capitulo Descriptivo, a la luz del cual
\ .

deben ser interpretadas las reivindicaciones, es claro para alguien versado en la técnica
|

que los compuestos de las reivindicaciones 28 a 32 son intermediarios en la sintesis y
preparacién de los compuestos de férmula 1. En el evento que el Examinador Técnico
|

Insista en su posicion ruego que simplemente coinsidere retiradas las reivindicaciones
.

objetadas, mas no que la presente contestacién sea considerada como inadecuada y de
|
luga‘r\ a un abandono.

3. En atencion a la tercera observacion del Examinador Técnico, dirigida al

uso de la palabra “aproximadamente” en el Capitulo Reivindicatorio, respetuosamente

debo disentir de la posicién expuesta, pues considero que al suprimir el uso de estas
palabras se esta obligando al solicitante a limitar de manera injustificada su proteccion. El
propésito de la palabra “aproximadamente” en el texto es el de proporcionar una

flexibilidad adecuada a la proteccién de la patente, claro estd que en consonancia con lo
|
que sej ha divulgado en el Capitulo Descriptivo

Por consiguiente, considero que el
. |
término

i

“aproximadamente” cumple una funcién importante en el texto de las

.. . ‘ . ¢ i . .
reivindicaciones, pues permite una interpretacién expansiva y justa cuando las

circunstancias asi lo ameritan. En consecuencia, comedidamente insisto en el uso de este
término Ln el texto de las reivindicaciones

25T
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Sin embargo y no obstante lo anterior, si el Examinador Técnico insiste en su
plyosicién, ruego que simplemente considere eliminada la palabra “aproximadamente” de

las reivindicaciones objetadas, mas no que la presente contestacion sea considerada como
ibadecuada y de lugar a un abandono.

1‘ Para facilidad del Examinador Técnico, el Capitulo Reivindicatorio Modificado

adjunto contiene el término aproximadamente entre corchetes y tachado.
i

l |
l 4. Atendiendo la unica observacién del Examinador Juridico, adjunto un
ccl)mprobante de pago por concepto de Excedente de palabras sobre 150 por un monto de

$ ’1 60.800,00 pesos en el Extracto para la Publicacion.
l

|

5. Debido a un error de mi cliente éste incorporé dos reivindicaciones dentro

de la reivindicacién 2, por lo cual me permito modificar las reivindicaciones 2 y 4y
aﬁ!adir una nueva reivindicacion 2 bis. La nueva reivindicacién 2 bis contiene el segundo

parrafo de la reivindicacion 2 original, y la modificacién de la reivindicacion 4 obedece a

l . . i
la «’dependenma que ahora debe relacionarse con la nueva 2 bis.

‘ Atentament

ARLOS R. OLARTE

C.C. No. 79.782.747 de Bogota
‘; T.P. 74295

Anéxos: Capitulo Reivindicatorio Modificado.

Y5
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Habiendo descrito 1la invencién

como

declara como propiedad lo contenido en las siguientes

REIVINDICACIONES
:\
1. Un compuesto de férmula
R4
R R
2
R ’4 .
; R %
0O N
, ®
1
1 1 R

o una sal o solvato farmacéuticamente aceptable del. mismo,
en la que

la linea de puntos indica un segundo enlace opcional

gque une C-3 y C-4 del anillo quinolin-2-ona;

r? se selecciona entre H, alquilo C1-Cig,
(CR13R14) o€ (0) R12, _ (CR13R14) «C (0) ORlS, _ (CR13R14) qORlz,
~ (CRP*RM™) (CSO,RY?, - (CRPR™) ¢ (cicloalquilo C3-Cio) » -

(CRBR“)t(arilo Ce—C10) Y —(CRBR“)t {heterociclo de 4 a 10

miembros), estando dichos grupos Rl‘cicloalquilo, arilo vy

heterociclico opcionalmente condensados con un grupo arilo

Ce—Cag, un - grupo ciclico saturado Cs5-Cg, O un grupo

heterociclico de 4 a 10 miembros; y estando los grupos

anteriores R!, excepto H, pero incluyyendo cualguier anillo

antecede, se
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condensado de los citados mads arriba, sustituidos con 1 a 4

'
grupos R®;

B2 es halégeno, ciano, -C(0)OR?®, o un grupo
seleccionado de los sustituyentes proporcionados en la
definicién de RY;

cada R3, Rr?, R>, RG, y R’ se selecciona
independientemente de H, alquilo él—Cm, alquenilo C3-Cigq,
alquinilo C;-Cio, haldgeno, ciano, -nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -ORY¥, -C(O)R'?, -C(0)OR*,
NR'3C (0) OR'®, -0C(0)R*?, -NR'SO,R'®, -SO,NR'R', -NR'3C(0)R'?,

-C (O)NRY¥R™, -NRYR!, -CH=NOR', —S(Q)jR12 siendo j un numero
entero de 0 a 2, —(CRlﬁfA)t(arilo Ce=Cio) -
(CRPRM™) ¢ (heterociclo de 4-10 miembros), -
(CRURM), (cicloalquilo C3-Ci), y - (CRMRY).C=CR'®; y estando
los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
Cio, uﬁ grupo ciclico saturado C5—C8[ o un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; vy estando; dichos grupos alquilo,
alquenilo, cicloalquilo, arilo y héterociclico opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 sustituyentes independientemente
seleccionados de haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, —NRBSOZRB; -SO,NRMR?3, -C(0)R*?,
C(0)OR¥, -0C(0)R*, -NR'C(0)OR", —NR13C(O)R12, -C (0) NR*™R??,
NR¥?R*3, -0R', alquilo Ci-Cig, alquenilo Cz-Cio, alquinilo Cep-
Cio, - (CRVPRM™)((arilo C¢-Cio), ¥ —(CR”R?ﬁt(heterociclo de 4-10
miembros):;

Z es un grupo heterociclico aromatico de 4-10 miembros,

sustituido con 1 a 4 sustituyentes‘RG;
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R® es H, -ORYZ, -0C(O)R¥, -NRYR!}, -N=CR'@R®},

NRHC(O)RB, ciano, —C(O)ORB, -SR'? o —(CRM™RY), (heterociclo de

4 a 10 miembros), estando dichos grupos R® heterociclicos

sustituidos con 1 a 4 grupos R®;

1%9 es - (CRPRM™){(imidazolilo) g - (CRER™) ¢ (piridinilo)
estando dicho resto imidazolilo o piridinilo sustituido con
1 & 2 sustituyentes R®;

cada R'? se selecciona independientemente de H, alquilo
C1-C10, - (CR¥™R'),(cicloalquilo C3-Cip), - (CRPRM)i(arilo Ce-
Cio)r ¥ —(CRBR}ﬂt(heterociclo de 4-10 miembros); estando

dichos grupos cicloalguilo, arilo, heterociclico R'?

opcionalmente condensados con un grupo arilo Cg-Cjp, un grupo
ciclico saturado Cs-Cg, o un grupo heterociclico de 4 a 10

miembros; y estando los anteriores sustituyentes R?,

exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,

ciano, nitro, trifluorometilo, t;ifluorometoxi, azido,
C(0)R'3, -c(0)oR™, -oc(0)R¥, -NR¥C(0)R', -C(O)NR"RY,
NR?R™, hidroxi, alquilo C;-Cg, alcoxi Ci1-Ce;

cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5

y cada g es independientemente un nimero entero de 1 a 5;

cada R*3 Y RY es independientemente H o alquilo C1-Ce¢, ¥

estando R*® V% R en la forma —(CR?%QA)q o) —(CRlﬁfA)t estando
cada uno independientemente definido para cada iteracidn de

q o t superior a 1;

R!® se selecciona de los sustituyentes proporcionados en’

la definicién de R excepto que R no es H;
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R'®* se selecciona de la lista de sustituyentes

proporcionados en la definicién de R!2 y -3irYRRY; v,

rRY, RY® y R se seleccionan cadé uno independientemente
de los sutituyentes proporcionados en la definicién de R*?
excepto que al menos uno de R, R y R no es H.
I 2. [MODIFICADA] E1 compuestd de;la reivindicacién 1, en
el que R' es H, alquilo C;-Cs o cicloéropilmetilo.

2Bis. [NUEVA] El compuesto de la reivindicacién 1, en el

que R® es -NR¥R'’, -ORY o -(CRVR').(heterociclo de 4 a 10

|

[

l

|

| |

iO miembros) sustituido con 1 a 4 grupos R®, estando dicho
| ‘

grupo heterociclico de 4 a 10 miembros seleccionado de

triazolilo, imidazolilo, pirazolilo y piperidinilo.

I

t

|

|

[ 3. El compuesto de la reivindicacién 1, en el que R® es
l

i H, -OR'?, -0C(0)RY, -NRMR'’, -NRY’C(0)RY, ciano, -C(O)OR™,
l

i15 SR*? o —(CRlﬁfA)t(heterociclo de 4 a 10 miembros), estando

i dichos grupos heterociclicos R® sustituidos con 1 a 4 grupos

f R®.

§ 4. [MODIFICADA] El compuesto de la reivindicacidén 2Bis,

|

i en el que R® es hidroxi, amino o triazolilo.

}20 5. El1 compuesto de la reivindicacién 1, en el que R3,'
E R, R° y R® se seleccionan independientemente de H, haldgeno .
f y alcoxi C;-Csg.

; 6. Un compuesto segun la reivindicacién 1 seleccionado'
; entre el grupo que consiste en: |
|

i 6-[amino- (6-cloro-piridin-3-il)-(3-metil-3H-imidazol-4-

25

|
il)-metil]-4-(3-cloro-fenil)-l-metil-1H-quinolin-2-ona

’ (enantidémero A);

% 4R
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6-[amino- (6-cloro-piridin-3-il)-(3-metil-3H-imidazol-4-
il)-metil]-4-(3-cloro-fenil)-1-metil-1H-quinolin-2-ona
(enantidémero B);

4—(3—cloro—fenil)—6—[(6—cloro—piridin—3—il)—hidroxi—(B—
metil—3H—imidazol—4-il)—metil]—l—ciciopropilmetil—lH—
quinolin-2-ona;

6-[amino- (6-cloro-piridin-3-il)~ (3-metil-3H-imidazol-4-
il)-metil]-4-(3-cloro-fenil)-1-ciclopropilmetil-1H-quinolin-
2-ona; |

4-(3-cloro-fenil)-6-[(5-cloro-piridin-2-il)-hidroxi-(3-
metil—3H—imidazol-4—il)—metil]—1—metil—1H—quinolin—2~ona;

6—[amino—(5—cloro—piridin—2—il)f(3—metil—3H—imidazol—4—
il)-metil])-4-(3-cloro-fenil)-1l-metil-1H-quinolin-2-ona;

6—[amino—(5—cloro—piridin—2—il);(3—metil—3H—imidazol—4—
il)-metil]-4-(3-cloro-fenil)-1-ciclopropilmetil-1H
quinolin-2-ona;

6-[amino- (6-cloro-piridin-3-il) - (3-metil-3H-imidazol-4-
il)-metil]-4-(3,5-dicloro-fenil)-1-metil-1H-quinolin-2-ona;

6—[amino—(5—cldro—tiofen—2—il)~(3—metil—3H—imidazol-4—
il)—metil]—4—(3—cloro—fenil)—1—metii—1H-quinolin—2—ona;

6-[ (5-cloro-tiofen-2-il)-hidroxi- (3-metil-3H-imidazol-
4—il)—metil]—4—(3—etoxi—fenil)—1—me§il—1H—quinolin—2—ona;

amino- (5-cloro-tiofen-2-il)-{3-metil-3H-imidazol-4-1il) -
metil]—4—(3—etoxi—fenil)—1—metil—lH;quinolin—Z—ona;

6—[(6—cloro—piridin—3—il)—hidrbxi—(3—metil—3H—imidazol—
4-il)-metil])-4-(3-etoxi-fenil)-1-metil-1H-quinolin-2-ona;

6-[amino- (6-cloro-piridin=3-il)-(3-metil-3H-imidazol-4-

1l)-metil]-4-(3-etoxi-fenil)-1-metil-1H-quinolin-2-cna;
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6-[benzo[bltiofen-2-il-hidroxi- (3-metil-3H-imidazol-4-
il)-metil] -4~ (3~-cloro-fenil)-1-metil-1H-quinolin-2-ona;

6—[amino—(6fcloro~piridin—3—il)—(3—metil—3H—imidazol—4-

l_l.

1)-metil]-4-(3-cloro-fenil)-1H-quinolin-2-ona;
(-)-6-[{amino-(6-cloro-piridin-3-il) -~ (3-metil-3H-

imidazol-4-il)-metil]-4-(3-cloro-fenil)~l-ciclopropilmetil-

1lH-quinolin-2-ona;
i 6-[amino~- (6-metil-piridin-3-il)-(3-metil-3H-imidazol-4-
|

ill)-metil]-4-(3-cloro-fenil)-1-metil-1H~-quinolin-2-ona;

) |
[ 6-[amino- (piridin-3-il)-(3-metil-3H+imidazol-4-1il1)-
i : ‘

Metil]—4—(3-cloro—fenil)—l—ciclopropilmeﬁil—1H-quinolin—2
ona;

(+)-4-(3-cloro-fenil)-6-[ (6-cloro-piridin-3-il) -

jo

idroxi- (3-metil-3H-imidazol-4-il)-metil}-1-

Q

iclopropilmetil-1H-quinolin-2-ona; y
las sales y solvatos farmacéuticamente aceptables de

dichos compuestoes.

N

( 7+ [MODIFICADA] Un compuesto intermediario de férmula
‘\"\‘. a ..

utilizado en la preparaciéon de compuestos de férmula I,

én la que:

Sl
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la linea de puntos indica un segundo enlace opcional
|

éue une C-3 y C-4 del anillo quinolina;

R es alquiio C1-Cg;

R? es halédgeno, glang, -C(O)bRw, O un grupo
seleccionado de los sustituyentes pfoporcionados en la
definicién de RY?;

cada R3, R4, RS, R6, % ‘R7 se selecciona
independientemente de H, alquilo Cl—C@, alquenilo C3-Cjo,
algquinilo C;-Cio, haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido,_ —ORH, —C(G)RH, ~C (0) OR'?,
NRI3C (0) ORY, -0C(0)R!?, -NR'3SO,R', -SO,NR'R'?, -NR'C(0)RY?,
_C(0)NR¥RY, -NRYRY, -CH=NOR?, -5(0)3R'2 siendo j un nimero

entero de Q a 2, —(CRBR}ﬁtKarilo Cs=C1o) =

(CR¥R'), (heterociclo de 4-10 miembros), -

(CRl%fA)t(cicloalquilo C3-Ci0), VY -(CRlﬁﬂA)tCECRﬂﬁ y estando

los restos cicloalquilo, arilo y heterdciclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados cén un grupo arilo Cg-—
Ci9, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, 0 un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; vy estando diéhos grupos alquilo,
alquenilo, picloalquilo, arilo y heteréciclico opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 sustituyentés independientemente
seleccionados de haldégeno, ciano, nitro, trifluorometilo,

trifluorometoxi, azido, -NRP®SO,R'®, -SO,NRZR!?, -C(0)R',

C(0)OR*2, -0C(0)R!?, -NRMC(0)OR'®, -NR¥C(0)R!?, -C(0)NR?R'3,
NRHRI{ -OR*%, alquilo C;-Cip, alquenilo C3-Cyg, algquinilo Cp-
Cio, - (CR™RY) (arilo C¢-Ci), y - (CR™R')((heterociclo de 4-10

miembros);
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Z es un grupo heterociclico aromdtico de 4-10 miembros,
|

ustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;

S R

I R® es H, -OR'?, -0C(0)R*¥, -NRYR!3}, -NRYC(0)R™, ciano, -

~(0)OR'?, -SR¥ o -(CRY™RY).(heterociclo de 4 a 10 miembros),

estando dichos grupos R® heterociclicos sustituidos con 1 a

F grupos R®;

I
! R° es - (CR¥RY),(imidazolilo) o ~-(CRYRY).(piridinilo), ‘
i i

estando dicho resto imidazolilo o piridinilo sustituido con

I

1 6 2 sustituyentes R®;

cada R se selecciona independientemente de H, alquilo

C1-Cio, - (CRYPRY™).(cicloalquilo C3-Cig),, - (CRPRY) (arilo Ce-

Ci0), y ~-(CRPRM)(heterociclo de 4-10 miembros); estando
dichos grupos cicloalquilo, arilo, heterociclico R
opcionalmente condensados con un grupo arilo Cg-Cio, un grupo
ciclico saturado Cs~Cg, © un grupo heterociclico de 4 a 10
miembros; y estando los anteriores sustituyentes RZ,
exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,
ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido,
c(0)R¥®, -c(o)or'®, -oc(o)rR¥, -NRPc(O)R', -C(O)NRVRY,
NR?®RY, hidroxi, alquilo C;-Cg, alcoxi C;-Cs;

; ; |
cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5;

cada RY y R es independientemente H o alquilo C;-Cg, y
estando R® y R en la forma -(CRVMRM). estando cada uno
independientemente definido para cada iteracidén de t

superior a 1;
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R!® se selecciona de los sustituyentes proporcionados en

a definicién de R' excepto que R"® no es H;

R® se selecciona de la lista de sustituyentes

roporcionados en la definicidn de R*? yv—SiR”Rlang; W

R”, g8 \% R'? se seleccionan cada uno independientemente

Ide los sutituyentes proporcionados en 'la definicién de R

1e no es H.

-

/

\f'v'Sf\f)[MODIFICADA] Un compuesto interme;diario de férmula

“~. o

utilizado en la preparacién de compuestos de férmula I,

en la que:

la linea de puntos indica un segundo enlace opcional
gque une C-3 y C-4 del anillo quinolin-2-ona;

W se selecciona entre fluoro, clo‘ro, bromo y yodo;

R? se selecciona entre H, alquilo C1~Cig,
(CRYMRY) C(0) R'2, - (CRURM) «C (0) ORYS, - (CRURY) qORlz,
~ (CR¥R™) (CSO.R, - (CR®RM) ¢ (cicloalquilo C3—C1o) , -

(CR¥RY) . (arilo Cg-Cig) y -(CRPR™): (heterociclo de 4 a 10

miembros), estando dichos grupos R' cicloalquilo, arilo y

heterociclico opcionalmente condensados con un grupo arilo

Cg—C1o, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, O un grupo

s

¢
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heterociclico de 4 a 10 miembros y estando los grupos

|
|
|
!!
|

|
anteriores R!, excepto H, pero incluyendo cualquier anillo
¢ondensado de los citados mas arriba, sustituidos con 1 a 4

Jrupos R®;

' R? es  haldgeno, ciano, -C(0)OR"®, o un grupo
Feleccionado de los sustituyentes pfoporcionados en 1la
definicién de R'?;

cada R3, R4, R5, R6, y R’ se selecciona

independientemente de H, alquilo Cl—Qw, alquenilo Cy-Cigq,
‘alquinilo C,-Cig, haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, —ORR, -C (0)RY?, —C(O)ORH,
NR}3C (0)OR', -0C (0)R'?, -NR¥’SO,R!®, -SO,NR'RY?, -NRYC(0)R"?,
-C(0O)NRYR®, -NR'R'}, -CH=NOR?, -S(0);R'® siendo j un numero
entero de 0 a 2, - (CRPRM)((arilo  C¢—Cio), -

(CR¥RY) (heterociclo de 4-10 miembros), -

(CR¥R') . (cicloalquilo C3-Cio), ¥ —(CRQR?ﬂtCECR1% y estando
llos restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
Cig, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, o un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; y estando dichos grupos alquilo,
alquenilo; cicloalquilo, arilo y heterociclico opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 sustituyenﬁes independientemente

seleccionados de haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,

| trifluorometoxi, azido, -NR}PSO,R', =SO,NR™R'?, -C(O)R'?, -

25' C(0O)OR'?, -oc(0)R'?, -NR¥3C(0)OR'®, -NRY¥C(0)R'?, -C(0O)NR'@RY?,

NRHRL% ~OR?, alquilo Ci-Cio, alquenilo Cy~Ci09, alquinilo Cy-
Cig, - (CRYPRY) { (arilo Cg-Cio), V% - (CRY¥RM), (heterociclo de 4-10

' miembros);
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7 es un grupo heterociclico aromatico de 4-10 miembros,

|
|
|
|
|
|
|

ustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;

5

!

| R? es - (CRYPRY™),(imidazolilo) o =-(CR™RY).(piridinilo),
i

e

stando dicho resto imidazolilo o piridinilo sustituido con

[

1 & 2 sustituyentes R®;

|

i

! cada R se selecciona independientemente de H, alquilo
l}cl—cm, - (CRB®R™), (cicloalquilo C3-Ci), . - (CRPRY™) (arilo Ce¢-

iCm), % —(CRBRlﬁt(heterociclo de 4-10 miembros); estando
idichos grupos cicloalquilo, arilo, heterociclico R!?
lopcionalmente condensados con un grupo‘arilo Ce¢—Ci10, un grupo

ciclico saturado Cs-Cg, © un grupo heterociclico de 4 a 10

) . . 12
miembros; y estando los anteriores sustituyentes R,

exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente

condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3

sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,

ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido,

c(0)R*, -c(o)or'®, -oc(o)rR*®, -NRP¥c(O)RM™, -C(O)NRRY,

NRRY, hidroxi, alquilo C;-Cs, alcoxi C1-Ce;

cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5

y cada g es independientemente un nuimero entero de 1 a 5;
cada R vy R es independientemente H o alquilo C;-Ce, Yy
estando RY y R' en la forma —(CRBRM)q o) —(CRBR“)t estando

cada uno independientemente definido para cada iteracidén de

g o t superior a 1;

R!® se selecciona de los sustituyentes proporcionados en

la definicién de RY excepto que R no es H;

R'® se selecciona de la lista de sustituyentes

proporcionados en la definicién de Rn;y -3iRYRYRY?; v,
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g, R¥ ¢ R?® se seleccionan cada uno independientemente
I
de los sutituyentes proporcionados en la definicién de R

éxcepto que al menos uno de R”, R'® Y% R no es H. MARCA

4

N
14
Léh[MODIFICADA] Un compuesto intermediario de férmula

\~7J ‘

- S

utilizado en la preparacién de compuestos de férmula I,

en la que R es alquilo C;-Cg;

R? es halégeno, ciano, -C (0)OR?®, o) un grupo

seleccionado de los sustituyentes proporcionados en la

definicién de R';

cada R3, R4, RS, R6, y R’ se selecciona
independientemente de H, alquilo C;-Cio, alquenilo Cy-Cjgq,
algquinilo C;-Cig, haldgeno, ciano, niéro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, ~OR'?, -C (0)R*?, -C (0) OR'?, -
NR'3C (0) OR'®, -0OC(0)R*?, -NRP’SO,R'®, -SO,NR'R'®, -NR'’C(0)R'?,
-C(0)NR¥R'?, -NR'?R!}®, -CH=NORY, -5(0);R' siendo j un numero

entero de 0 a 2, —(CRBRlﬁt(arilo Ce—C10) , -

|
|

|

(CRlﬁﬁA)t(heterociclo de 4-10 , Wmiembros), ' =
(CRBR?ﬁt(cicloalquilo C3—Ci), ¥ —(CRBR?ﬂtCECR1% y estando
los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados éon un grupo arilo Cg-

Ci0, un grupo ciclico saturado Cs;-Cg, o un grupo heterociclico
1

Clra
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ée 4 a 10 miembros; y estando dichos grupos alquilo,
%lquenilo, cicloalquilo, arilo y heterociclico opcionalmente
%ustituidos con 1 a 3 sustituyentes independientemente
seleccionados de halbégeno, ciano, nitro, trifluorometilo, |
Lrifluorometoxi, azido, -NRSOR', -SO.NR'RY, -C(0)R™, -

© (0)OR2, -0C(0)R', -NR¥C(0)OR'®, -NR'C(0)R'?, -C(O)NR"R",

QRHR}% —ORH, alquilo C;-Cyq, alquenilo}CZ—Cm, alquinilo Cj,-

g, —ICRPRM) larillo CaCuwls ¥ —(CRBR“)F(heterociclico de 4-

10 miembros);

Z es un grupo heterociclico aromatico de 4-10 miembros,

Fustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;

i

cada R'? se selecciona independientemente de H, alquilo

C;-Cyo, - (CRVRY™),(cicloalquilo C3-Cio), -(CRPR™)¢(arilo Cg-
Cio), v - (CRVR!Y)¢(heterociclo de 4-10 miembros); estando
dichos grupos cicloalquilo, arilo, heterociclico R'?

‘opcionalmente condensados con un grupo arilo Cg-Cig, un grupo
ciclico saturado Cs-Cg, o un grupo heterociclico de 4 a 10
miembros; y estando los anteriores sustituyentes Rn,
exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
j condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,
ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido,

C(O)R?, -c(0)OR'?, -oc(o)R!®, -NRYc(0O)RY, -C(O)NRPRY™, -

' NRR™, hidroxi, alquilo C1-Cg, y alcoxi C3-Cg;

cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5;

cada R y R' es independientemente H o alquilo Ci;-C¢, ¥y

estando R* \% R en la forma -(CRM™R'), estando cada uno
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i |
i

independientemente definido para cada iteracién de t

uperior a 1;

|

i

R se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de RY? excepto que R™ no es H;

5 R'®  se selecciona de la list; de sustituyentes
proporcionados en la definicidn de R'? y ~-3iRYRR'?; Yy

' '
i

rY7, R'® Y R* se seleccionan cada uno independientemente

ge los sutituyentes proporcionados en la definicidn de R'?

9

excepto que al menos uno de R, R y RY no es H.
7N
10 '%Q@HMODIFICADA] Un compuesto intermediario de férmula
-~ S
5
15 N
e r.
- /(‘
7
20 i
25 o una sal o© sclvato farmacéuticamente aceptable del
mismo, wutilizado en la preparacién de compuestos de

| férmula I, en la que:
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[ la linea de puntos indica un segundo enlace opcional
&ue une C-3 y C-4 del anillo quinolina;

R? es halédégeno, ciano, —C(O)ORH, 0 un grupo
seleccionado de 1los sustituyentes proporcionados en la
definicién de R'Y;

éada R3, RY, R°, RS, y R’ se selecciona
1ndependientemente de H, alquilo C;3-Cyo, alqguenilo Cz-Cqo,
alquinilo C;-Ci9, haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -OR*?, -C (0)R*Y?, -C (0) OR*?,
NRY3C (0)ORY®, -0C (0)R', -NRM@SO,R'®, -SO,NR™R'?, -NRYC(0)R'?,
-C(O)NR1%93, -NR?R3, -CH=NOR'?, —S(O)le'2 siendo j un numero
entero de 0 a 2, - (CRPRM) ¢ (arilo Ce-C10), = -

(CR¥RY) , (heterociclo de 4-10 miembros), -

(CR¥PR™), (cicloalquilo C3-Ci), y - (CRYRY).C=CR'; y estando

los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
{

Enteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-

i
i

Cio, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, © un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; vy estando dichos grupos alquilo,

alquenilo, cicloalquilo, arilo y heterociclico opcionalmente

sustituidos con 1 a 3 sustituyentes independientemente
lseleccionados de haldégeno, ciano, nitro, trifluorometilo,

trifluorometoxi, azido, -NRSSO,RY, -SO,NRYZRY?, -c(O)RY, -
I

i
H

c(0)OR™, -0C(0)R*, -NR'3C(0)ORY, -NRY¥C(O)R!?, -C(0)NRM™R™,

NR“R?% —OR”, alquilo C;-Cip, alquenilo C3-Cyg, alguinilo Cp-
| ;

‘Cm, —(CRBR}ﬁt(arilo Ce—Ci0), ¥ —(CRBR}ﬁt(heterociclo de 4-10
miembros) ;

Z es un grupo heterociclico aromédtico de 4-10 miembros,

sustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;
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R es H, -ORY, -0OC(0)R'?, -NR'?R!3, fNRHC(O)R”, ciano,

¢(O)ORB, ~-SR*? o —(CRBR“)t(heterociclo de 4 a 10 miembros),

éstando dichos grupos R® heterociclicos sustituidos con 1 a
| 6
4 grupos R”;

R® es - (CRY¥RY™),(imidazolilo) o - (CR™RY).(piridinilo),
estando dicho resto imidazolilo o piridinilo sustituido con

1 6 2 sustituyentes R®;

cada R'? se selecciona independientemente de H, alquilo

~1—-Cio0, —(CRBR?ﬁt(cicloalquilo C3-Ci0), —(CRBR?ﬁt(arilo Ceg-
C10) s Y —(CRBR;ﬂt(heterociclo de 4-10 miembros); estando
dichos grupos cicloalquilo, arilo, heterociclico R

!
bpcionalmente condensados con un grupo arilo Cg=Cipo, un grupo

ciclico saturado Cs-Cg, © un grupo heterociclico de 4 a 10

miembros; y estando 1los anteriores sustituyentes Ru,

i
¢

Exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,
ciano, nitro, trifluorometilo, trifluprometoxi, azido,
C(0)R'®, -C(0)ORY, -oc(0)R¥, -NRYC(0O)R', -C(O)NR™R™,
NRlﬁﬁA, hidroxi, alquilo C;-C4, y alcoxi C;-Ce;

cada t es independientemente un nuimero entero de 0 a 5;

cada R* \% RY" es independientemente H o alquilo C;-C¢, ¥y
estando RY® y R en la forma —(CR}%ﬂf)t estando cada uno

independientemente definido para cada iteracién de t

|

;superior a 1;
| 15 ; . ;
: R se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
i

'la definicién de R' excepto que R no es H;

|
|
|
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| R'® se selecciona de 1la lista de sustituyentes
groporcionados en la definicién de R¥? vy -sirR'RRY?; v,

rY7, Rr'® y R* se seleccionan cada uno independientemente
de los sustituyentes proporcionados en la definicidén de R'?

excepto que al menos uno de R, R'® y R no es H.

(?ﬁﬂ[MODIFICADA] Un compuesto intermediario de férmula

- f

/

o una sal o solvato farmacéuticémente aceptable del

mismo,

utilizado en la preparacidén de compuestos de férmula I,

en la que:
1

f
la linea de puntos indica un segundo enlace opcional

que une C-3 y C-4 del anillo quinolina;

R? es halégeno, ciano, ~-C(0) OR"®, o) un grupo

'seleccionado de los sustituyentes proporcionados en la
definicién de R'?;
cada R3, R?, R>, R6, y R’ se selecciona

independientemente de H, alquilo C;-Cio, alquenilo C3-Cyo,

g2z
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11lquinilo C-Cip, haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,

Q)

trifluorometoxi, azido, —ORM, —C(O?Ru, —C(O)ORH,
NRY3C (0)ORY®, -0C(0O)R*?, -NRMSO,R'®, -SO,NRY?R'3], -NR'3C(0)R'?,
ic(0)NRY¥RY, -NRM@RY, -CH=NOR'Y, -S(0);RY siendo j un numero

entero de 0 a 2, - (CRPRY)(arilo  Ce-Cio), -
H E

|
CRY¥RY){ (heterociclo = de 4-10 miembros), -

CRlﬁﬂA)t(cicloalquilo C3-Cio), V¥ —(CRlﬁﬁA)tCECRuﬁ y estando

los restos cicloalquilo, arilo y heterocdiclico de los grupos

anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
|

t

&m, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, o un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; vy estando dichos grupos alquilo,
alquenilo, cicloalquilo, arilo y heterociclico opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 sustituyentes independientemente
seleccionados de halégeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -NR3SO,RY?, —SOzNRuR?% —C(O)Rm, =
C(0)OR'?, -0C(0)R*, -NRYC(0)OR™, -NR™C(O)R'?, -C(O)NRVR”,

i
NR'?R'®, -0R'?, alquilo C;-Cip, alquenilo Cp-Cio, alquinilo Cp-

Ci0, - (CRPRY)((arilo Ce-Cio), y - (CRPR™)i(heterociclo de 4-10

miembros) ;
!
‘ 7Z es un grupo heterociclico aromdtico de 4-10 miembros,

sustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;

R® es H, -OR'?, -0C(0)R'?, -NRYR'}, -NR'@C(O)R', ciano, -

C(O)ORB, -SR? o —(CRBR“)t(heterociclo de 4 a 10 miembros),

estando dichos grupos R® heterociclicos sustituidos con 1 a

4 grupos R®;

| R® es - (CRYPRY™){(imidazolilo) o -(CRVRY) (piridinilo),
|

éestando dicho resto imidazolilo o piridinilo sustituido con

‘1 & 2 sustituyentes R®;
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cada R' se selecciona independientemente de H, alquilo

@1—010, —(CRI%R“)t(cicloalquilo C3-Cig) , 4—(CR1%QA)t(arilo Cg~
310), y —(CRBRlﬁt(heterociclo de 4-10 miembros); estando
?ichos grupos cicloalquilo, arile, A heteroeciclico R1
épcionalmente condensados con un grupo arilo Cg-Cig, un grupo

;iclico saturado Cs-Cg, o a un grupo heterociclico de 4 a 10

I i

ﬁiembros; y estando los anteriores sustituyentes R'?,
cxceptuando H pero incluyendo cualquierjanillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituidés con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno, i
ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, -
c(0)R®, -c(0)OR', -oc(0)R¥, -NR“cC(0)RY, -C(O)NR"R™,

iNRBR“, hidroxi, alquilo C1-Ce, y alcoxi Ci-C;

cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5;

cada R®3 y R es independientementé H o alquilo C;-Cq, ¥

|

'estando R13 y R en la forma —(CRlﬁﬁg)t estando cada uno
independientemente definido para cada iteracién de t
superior a 1; i

R!® se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de RY excepto que R no es H;

R se selecciona dé la lista de sustituyentes
proporcionados en la definicién de R'? y}—SiRrﬁﬂst; Y,

R, By RY’ se seleccionan cada uno independientemente

ide los sutituyentes proporcionados en la definicién de Ri2

[
|

' excepto que al menos uno de RY, R y R no es H.

L ([MODIFICADA] Un compuesto intermediario de férmula

(\
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utilizado en la preparacién de compuestos de férmula I,
en la gue: |

R se selecciona entre H, alquilo C1-C1o, =

i(CRBRM) C(0) RYZ, - (CRLRY) € (0) ORYS, - (CR}RY) qOR12,

- (CRIRM) (CSO,R™®, - (CRPR™) ¢ (cicloalquilo C3-C1o) -
(CRP®R™) . (arilo Cg-C1o) y -(CRPRM™). (heterociclo de 4 a 10
miembros), estando dichos grupos R! cicloalquilo, arilo vy
heterociclico opcionalmente condensados con un grupo arilo
Cg—C19, un grupo ciclico saturado 3C5-C8, O un grupo
heterociclico de 4 a 10 miembros y estando los grupos
anteriores R!, excepto H, pero incluyendo cualguier anillo
condensado de los citados mas arriba, sustituidos con 1 a 4
:grupos R®;

R? es halégeno, ciano, -C (0) OR™?, o un grupo

iseleccionado de los sustituyentes proporcionados en la

{

‘definicién de R'%;

545

55



cada R3, R4, R5, R6, y R se selecciona
independientemente de H, alquilo Clem, alquenilo C3-Cjg,
alquinilo C,-Cyp, haldbdgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
E trifluorometoxi, azido, -ORH, -C (0)R*?, —C(O)ORH,
5 | NR™C(0)OR™, -OC(O)R™, -NR™SORY, -SO,NR'’R'’, -NR'’C(0)R'?,

i |
-C(0)NR™R", -NR'R", -CH=NORY, -5(0)jR'* siendo j un numero

entero de 0 a 2, —(CRl%QA)k(arilo Ce—Cig) -
(CRR™) ¢ (heterociclo de 4-10 miembros), -
(CRBR?ﬁt(cicloalquilo C3-C1g), ¥ —(CRBR?ﬁtCECR?% y estando
10 | los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
Ci0, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, © hn grupo heterociclico .
de 4 a 10 miembros; y estando dichos grupos alquilo,

alquenilo, cicloalquilo, arilo y heterociclico opcionalmente

15 | sustituidos con 1 a 3 sustituyentes independientemente

seleccionados de haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, =-NR™SO,R'®, -SO,NRYR'®, -C(0)R'?,
. C(0)ORY?, -oc(0)R¥, -NR¥C(0)OR', -NRYC(0)R', -C(O)NR"R®,
NRHR}% —ORH, alquilo C3-Cip, alquenilo C3-Cyg, alguinilo Cp-
20 | Cio, -(CRY®RY).(arilo C¢-Cio), vy - (CRM™R'™).(heterociclo de 4-10
miembros) ;

Z es un grupo heterociclico aromatico de 4-10 miembros,

sustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;

cada R se selecciona independientemente de H, alquilo
25 icl—cm, - (CRPR™) ¢ (cicloalquilo c3—c10),i - (CRVPRY), (arilo Ce-
ECw), y —(CRBRlﬂt(heterociclo de 4-10 miembros); estando
,dichos grupos cicloalquilo, arilo, heterociclico R

i i ! .
opcionalmente condensados con un grupo arilo Cg—Cip, un grupo

|
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ciclico saturado Cs-Cg, © un grupo heterociclico de 4 a 10
miembros; y estando los anteriorgs sustituyentes Rn,
exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituiﬁos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,

ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido,

i

C (0)RY, .—C(O)ORB, -0C(0)R', -NRY¥cC(O)RY, -C(0)NRRY,

| NRR™, hidroxi, alquilo C;-Cg, y alcoxi C3-Cg;

cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5
y cada q es independientemente un numero entero de 1 a 5;

cada R y R es independientemente H o alquilo C;-Cs, ¥
estando RY® 3% R en la forma —(CRBR“)“OI o —(CR13R14)t estando
cada uno independientemente definido para cada iteracidn de
g o t superior a 1;

R} se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de R* excepto que R™ no es H;

R!® se selecciona de la lisia de sustituyentes
proporcionados en la definiciodn de R*? y -siRYRM™RY?; v,

R, R'® y R se seleccionan cada ﬁno independientemente
de los sutituyentes proporcionados EH; la definicién de R™

excepto que al menos uno de R, R'® y R no es H.

\(igy[MODOFICADA] Un compuesto intermediario de fdérmula
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utilizado en la preparacién de compuestos de férmula I,
en la que:

R?* se selecciona de -SR? y -3iR*'R?*?R?*, en la que R? se
selecciona de H y fenilo; y R?, R?# y R*® se seleccionan

independientemente de alquilo C;-C¢ y fenilo;

R! se selecciona entre H, alquilo Ci-Cio, =
(CRER oA} RY - (CR*R™) ,C (0) OR??, - (CRVR™) OR'?, -
(CRPRM™) (CSO,R, - (CRPR™); (cicloalquilo C3-Cio) , -

(CRVPRM) (arilo Cg=Cio) y = (CRPRM™),(heterociclo de 4 a 10
miembros), estando dichos grupos r! cicloalquilo, arilo y
heterociclico opcionalmente condensados con un grupo arilo
C1-Csg, un grupo ciclico saturado 1C3—C8, o un grupo

heterociclico de 4-10 miembros y estando los grupos

. anteriores R', excepto H, pero incluyendo cualquier anillo

' condensado citados mds arriba, sustituidos con 1 a 4 grupos

1

ERG'

529

X
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R? es haldgeno, ciano, -C(0)OR"®, o un grupo
seleccionado de los sustituyentes ?roporcionados en la
definicién de R

cada R3, RY, R®, R®, y ' R’ se selecciona
independientemente de H, alquilo C;-=Cj9, alquenilo Cy-Cyg,
alquinilo Cy-Cyp, haldgeno, ciano, nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -ORY¥, -C(O)R',  -C(0)OR'?,
NR'3C (0)OR'®, -0OC(0)R*?, -NR¥SO,R'®, -S0,NRY™R', -NR'YC(0)R'?,

-C (O)NR¥R™, -NR'RY, -CH=NOR'?, —S(O)jé12 siendo j un ndmero
entero de 0 a 2, - (CRPRM) (arilo  C¢Cio), -
(CR™R'™) ¢ (heterociclo de 4-10  miembros), -
(CRBRlﬁt(cicloalquilo C3-Ci), ¥ —(CRQRlﬁtCECRlﬂ y estando
los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
Cio, a un grupo ciclico saturado Cs-Cg, © un grupo
heterociclico de 4 a 10 miembros; y estando dichos grupos
alquilo, alquenilo, cicloalquilo, arilo y heterociclico
opcionalmente sustituidos con 1 "a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados de haldgeno, ciano, nitro,
trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, —NRBSOZR“,

SO,NRY™RY, -C(0)R', -C(0)OR'Y, -0C(O)R'Y, -NRYC(0)OR™,

NR2®c (0)R?, -c(0)NR¥™RY, -NRM™R'’, -OR', alquilo C;-Cig,

alquenilo C;-Cip, alquinilo Cy-Cip, —(CR@%?A)t(arilo Ce=Cr0), ¥

' (CR*®RY), (heterociclo de 4-10 miembros) ;

25

|
|
|

Z es un grupo heterociclico aromdtico de 4-10 miembros,
.sustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;
cada R se selecciona independientemente de H, alquilo

C1~-Cio, - (CRPRM), (cicloalquilo C3~Cig), —CRBR}ﬁt(arilo Ce—Ci1g)

X



|

10

15

20

25

182

Y —(CRlﬁfA)t(heterociclo de 4-10 miembros); estando dichos
grupos cicloalquilo, arilo, heterociélico R'? opcionalmente
condensados con un grupo arilo Cg-Ci9, un grupo ciclico
saturado Cs5~-Cg, 0 un grupo heterocicli¢o de 4 a 10 miembros;
y estando los anteriores sustituyentes R'?, exceptuando H
pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente condensado,
opcionalmente sustituidos con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados de haldgeno, ciano, nitro,
trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, —C(O)RB, —C(O)ORH,
-0C (0)R*®, -NR¥c(0)R', -C(0)NRVR, —Nﬁ“R“, hidroxi, alquilo
C1-Ce, y alcoxi C;-Csg;

cada t es independientemente un numero entero de 0 a 5
y cada g es independientemente un numero entero de 1 a 5;

cada R y R es independientemente H o alquilo C1-Ce, ¥
estando R® y R™ en la forma-(CRVR'™); o -(CRHRH)t estando
cada uno independientemente definido para cada iteracidén de
q o t superior a 1;

RY se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de RY excepto que R no és H;

R'®* se selecciona de la lista de sustituyentes

| proporcionados en la definicién de R* Y -SiRVR'RY?; vy,

rRY, R 3% R!® se seleccionan cada uno independientemente

de los sustituyentes proporcionados en la definicidn de R!?

excepto que al menos uno de RY7, Rl y R}

/

no es H.
d4il Un procedimiento de inhibicidén del crecimiento
> ‘

celular anormal en un mamifero que comprende la

administracién a dicho mamifero de una cantidad de un

compuesto de la reivindicacién 1, reivindicacién 7,
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reivindicacién 10 o reivindicacién 11, o una sal o solvato
farmacéuticamente aceptable del mismo que es eficaz para la
inhibicién de la farnesil transferasa.

Qé; Un procedimiento de inhibicidén del crecimiento
celular anormal en un mamifero que comprende la
administracién a dicho mamifero de una cantidad de un
compuesto de ia reivindicacién 1, reivindicacién 7,
reivindicacién 10 o reivindicacién 11, o una sal o solvato
farmacéuticamente aceptable del mismo que es eficaz para la
inhibicién del crecimiento celular anormal.

AN | |

16tf Un procedimiento de inhibicidén del crecimiento
celular anormal en un mamifero que comprende la
administracién a dicho mamifero de una cantidad

terapéuticamente eficaz de un compuesto de la reivindicacién

1, reivindicacién 7, reivindicacién 10 o reivindicacién 11,

. 0 una sal o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo en

combinacidén con un agente quimioterapéutico.

-\ '
{]? Una composicién farmacéutica para la inhibicidén del
.\_\/'

crecimiento celular anormal en un mamifero que comprende una
cantidad de un compuesto de la reivindicacién 1y
reivindicacién 7, reivindicacidén 10 o' reivindicacidén 11, o

una sal o solvato farmacéuticamente aceptable del mismo que

es eficaz para la inhibicién de la farnesil transferasa y un

vehiculo farmacéuticamente aceptable.
|

TN ‘
] (;E% Una composicién farmacéutica para la inhibicidén del
/
=

'crecimiento celular anormal en un mamifero que comprende una

rcantidad de un compuesto de la: ﬁfivindicacién 1,
— hoety” o Kol g

rreivindicacién 7, (reivindicacién 10/0 reivindicacidén 11, o

| T 7

~
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una sal o solvato farmacéuticamente aéeptable del mismo que
es eficaz para la inhibicién del crecimiento celular anormal
y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Qigb Una composicidén farmacéutica para la inhibicidn del
5 ;| crecimiento celular anormal en un mamifero que comprende una
cantidad terapéuticamente eficaz de un compuesto de la
reivindicacién 1, reivindicacién 7, reivindicacién 10 o
i reivindicacidén 11, o una sal o solvato farmacéuticamente
aceptable del mismo en combinacién con un agente
10 | quimioterapéutico.

fé@- Un procedimiento de tratamiento de una enfermedad o

N
trastorno seleccionado entre céncer de pulmén, NSCLC (cancer
de pulmén de células no pequenas), cancer de huesos, cancer
pancredtico, cancer de piel, céncer de 1la cabeza y el
15 cuello, melanomas cutdneos o intraoculares, cancer uterino,
cdncer de ovarios, céancer rectal, céancer de la regidén anal,
cancer de estdémago, cancer de colon, céncer de mama, tumores
ginecoldbégicos (por ejemplo, sarcomas uterinos, carcinoma de
las trompas de falopio, carcinoma del -endometrio, carcinoma

l
20 |del cérvix, carcinoma de la vagina, o carcinoma de la

vulva), enfermedad de Hodgkin's, céncer de esdfago, céncer
de intestino delgado, céncer del sistema endocrino (por

ejemplo, cancer de las glandulas tiroideas, paratiroideas o

adrenales), sarcomas de los tejidos blandos, céancer de la

25 luretra, cancer del pene, cancer de préstata, leucemia aguda
!
| P <y ; ; ;
o crbénica, tumores sdélidos de la infancia, linfomas

ilinfociticos, cancer de la vejiga, céancer del rifiébn o del

|

.ureter (por ejemplo, carcinoma celular renal, carcinoma de
i

55
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la pelvis renal), enfermedad maligna‘pediétrica, neoplasmas
del sistema nervioso central (por ej%mplo, linfoma del SNC
primario, tumores de la médula espinal, gliomas del tallo
cerebral o adenomas pituitarios),‘ es6fago de Barrett
(sindrome pre-maligno), enfermedad | cutdnea neoplésica,
psoriasis, micosis fungoideas, hipertrofia prostatica
benigna, papiloma provocado por el virus del papiloma humano
(HPV) y restenosis en un mamifero, que comprende la
administracién a dicho mamifero de . una cantidad de un
compuesto de la reivindicacién 1, reivindicacién 7,

reivindicacién 10 o reivindicacidén 11, que es eficaz para la
1

B

inhibicidén de la farnesil transferasa,}
7\ -
1[21:° Un procedimiento de tratamiento de una enfermedad o

N
trastorno seleccionado entre cancer de pulmén, NSCLC (céancer

de pulmén de células no pequefias), cancer de huesos, cancer

pancreatico, cancer de piel, céncer de la cabeza y el

| cuello, melanomas cutédneos o intraoculares, céancer uterino,

cancer de ovarios, céancer rectal, cancer de la regidn anal,
cidncer de estdémago, cancer de colon, cancer de mama, tumores
ginecoldégicos (por ejemplo, sarcomas uterinos, carcinoma de
las trompas de falopio, carcinoma del endometrio, carcinoma
del cérvix, carcinoma de la wvagina, o carcinoma de la
vulva), enfermedad de Hodgkin's, cancer de esdéfago, céncer

de intestino delgado, céncer del sistema endocrino (por

tejemplo, céancer de las glandulas tiroideas, paratiroideas o
i adrenales), sarcomas de los tejidos blandos, céancer de la
iuretra, cancer del pene, cancer de prdstata, leucemia aguda

‘o crénica, tumores sélidos de la. infancia, linfomas
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linfociticos, céncer de la vejiga, céncer del rifibn o del
ureter (por ejemplo, carcinoma celular renal, carcincoma de
la pelvis renal), enfermedad maligna pedidtrica, neoplasmas
del sistema nervioso central (por ejemplo, linfoma del SNC
primario, tumores de la médula espinal, gliomas del tallo
cerebral o adenomas pituitarios), es6fago de Barrett
(sindrome pre-maligno), enfermedad = cutdnea neoplésica,
psoriasis, micosis fungoideas, hipertrofia prostéatica
benigna, papiloma provocado por el virus del papiloma humano
(HPV) y restenosis en un mamiferb, que comprende la
administracién a dicho mamifero de. una cantidad de un
compuesto de la reivindicacién 1, reivindicacién 7,
reivindicacién 10 o reivindicacidn 11,‘que es eficaz para el
TN

tratamiento de dicha enfermedad.

(gég Una composicién farmacéutica para el tratamiento de
una enfermedad o trastorno seleccionado entre céancer de
pulmdén, NSCLC (céncer de pulmdén de células no pequeifias) ,
cédncer de huesos, cancer pancredtico, cancer de piel, céncer
de la cabeza y el quello, melanomas cuténeos o
intraoculares, cancer uterino, céancer de ovarios, cancer
rectal, céncer de la regién anal, céncer de estdémago, cancer
de colon, cancer de mama, tumores ginecoldgicos {(por
ejemplo, sarcomas uterinos, carcinomé de las trompas de
falopio, carcinoma del endometrio, éarcinoma del cérvix,
carcinoma de la vagina, o carcinoma de la vulva), enfermedad
de Hodgkin's, céancer de esbéfago, cancer de intestino

delgado, cancer del sistema endocrino (por ejemplo, céncer

de las gléndulas tiroideas, paratirbideas o adrenales),
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sarcomas de los tejidos blandos, céncer de la uretra, cancer
del pene, cancer de proéostata, leucemia aguda o crdnica,
tumores sdélidos de la infancia, linfomas 1linfociticos,
cancer de la vejiga, cancer del riﬁén. o del ureter (por
ejemplo, carcinoma celular renal, carcinoma de la pelvis
renal), enfermedad maligna pediétpica, neoplasmas del
sistema nervioso central (por ejemplo, linfoma del SNC
primario, tumores de la médula espinal, gliomas del tallo
cerebral o adenomas pituitarios), ' esdéfago de Barrett
(sindrome pre-maligno), enfermedad cutdnea neopléasica,
psoriasis, micosis fungoideas, hipertrofia prostéatica
benigna, papiloma provocado por el virus del papiloma humano
(HPV) y restenosis en un mamifero, que comprende una
cantidad de un compuesto de la reivindicacién 1,
reivindicacién 6, reivindicacidén 10 o ieivindicacién 11, que
es eficaz para la inhibicién de la fgfggsil tragsferasa y un
vehiculo farmacéuticamente aceptable.

*f;i\ .
23~ Una composicién farmacéutica para el tratamiento de

W23
una enfermedad o trastorno seleccionado entre cancer de
pulmén, NSCLC (céncer de pulmén de pélulas no pequeias),
cdncer de huesos, cancer pancreatico, cancer de piel, céncer
de la cabeza \% el cuello, mélanomas cuténeos e}
intraoculares, céancer uterino, céncer de ovarios, cancer
rectal, céancer de la regién anal, cancer de estbédmago, cancer
de colon, céncer de mama, tumores (ginecolégicos (por
ejemplo, sarcomas uterinos, carcinoma de las trompas de

falopio, carcinoma del endometrio, carcinoma del cérvix,

carcinoma de la vagina, o carcinoma de la vulva), enfermedad
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de Hodgkin's, céancer de esbéfago, ' céncer de intestino
delgado, céancer del sistema endocrino (por ejemplo, cancer
de las gléndulas tiroideas, paratiroideas o adrenales),
sarcomas de los tejidos blandos, cancer de la uretra, céncer
del pene, céncer de prodstata, leucemia aguda o croénica,
tumores sélidos de la infancia, linfomas linfociticos,
cédncer de la vejiga, cancer del rifién o del ureter (por
ejemplo, carcinoma celular renal, cércinoma de la pelvis
renal), enfermedad maligna pediétrica, neoplasmas del
sistema nervioso central (por ejemﬁlo, linfoma del SNC
primario, tumores de la médula espinal, gliomas del tallo
cerebral o adenomas pituitarios), ‘eséfago de Barrett
(sindrome pre-maligno), enfermedad | cutdnea neoplésica,
psoriasis, micosis fungoideas, hibertrofia prostéatica
benigna, papiloma provocado por el virﬁs del papiloma humano
(HPV) y restenosis en un mamifero, que comprende una
cantidad de un compuesto de lal reivindicacién 1,
reivindicacién 7, reivindicacién 10 o reivindicacidédn 11, que

1

T o
es eficaz para el tratamiento de d&gha enfermedad y un

vehiculo farmacéuticamente aceptable.

NV
/24 Un procedimiento de tratamiento del crecimiento
G |
celular anormal en un mamifero, que comprende la

{

administracién al mamifero de una cantidad de un compuesto

25

de la reivindicacidén 1, reivindicacidédn 7, reivindicacidén 10
[

lo reivindicacién 11 y una cantidad de una o mas sustancias
I ! .

]seleccionadas entre los inhibidores de la MMP-2, 1los

'inhibidores de la MMP-9, inhibidores de la transduccidén de

!la sefial, agentes antiproliferativos y agentes capaces de

|

i
|
|
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bloquear los CTLA4, en el que las cantidades de 1los
compuestos y la sustancia o sustancias son conjuntamente

eficaces para el tratamiento del <crecimiento celular

anormal.

)

G%;. Una composicidén farmacéutica para el tratamiento

G

del <crecimiento <celular anormal en un mamifero, que

comprende un compuesto de la , reivindicacién 1
reivindicacién 7, reivindicacién 10 o reivindicacién 11 vy
una cantidad de una o mas sustancias seleccionadas entre los
inhibidores de la MMP-2, los inhibidores de la MMP-9,
inhibidores de la transduccién de, la sefal, agentes
antiproliferativos y agentes capaces de bloquear los CTLA4 y
un vehiculo farmacéuticamente aceptable, en el que las
cantidades de los compuestos y la sustancia o sustancias son
conjuntamente éficaces para el tratamiento del crecimiento
celular anormal.

7\
126V Un procedimiento para la inhibicién del crecimiento

é’/{

celular anormal en un mamifero, ' que comprende la

4

administracién al mamifero de una cantidad de un compuesto
de la reivindicacién 1, reivindicacién' 7, reivindicacién 10
o reivindicacién 11 en combinacién con radioterapia, en el
que la cantidad del compuesto en combinacién con la

radioterapia es eficaz para la inhibicién del crecimiento

‘celular anormal en el mamifero.

! //m i L pm .

‘ 270 Un procedimiento para la sensibilizacidén de 1las
\.._____,.."

icelulas anormales en un mamifero para el tratamiento con

iradloterapla, que comprende la administracién al mamifero de

|

una cantidad de un compuesto de la reivindicacidén 1,

|
|
?
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reivindicacién 6, reivindicacién 10 o reivindicacién 11 en
el que la cantidad es eficaz para sensibilizar a las células
para el tratamiento con radiacién.

VAN

’ \)’

‘/éé._ Un procedimiento para la sintesis de un compuesto
oy

/
L /
. WU

de fdérmula

en la que

R® se selecciona independientemente de H, alquilo Ci-
Cio, alquenilo C;-Cip, alquinilo Cg—ém, haldégeno, ciano,
nitro, trifluorometilo, trifluorometbxi, azido, —OR”, -
C(0)RY?, -C(0)OR'?, -NRMBC(0)ORY, -0C(0)RY, -NR”SORY, -
SO,NR¥RY}, -NR'®C(0)R™, -C(0)NR'R", ;—NR12R13, ~CH=NOR'?, -
S(0)sR* siendo j un numero entero de 0 a 2, -(CR"RY).(arilo
Ce—C1g0) —(CRlﬁfA)t(heterociclo de 4-10 miembros), -
(CR¥®RY) . (cicloalquilo C3-Ci), vy —(CRf%fA)tCECR“% y estando

los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos

 anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Cg-

Cioy a un grupo ciclico saturado; Cs-Cg, © un grupo
heterociclico de 4.a 10 miembros; vy estando dichos grupos
alquilo, alquenilo, <cicloalquilo, agilo y heterociclico
opcionalmente sustituidos gon 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados de haldgeno, ciano, nitro,
trifluorometilo, trifluorometoxi, aFido, —NRnsosz,

SO,NR¥?RY®,  —c(0)R'?, -Cc(0)OR'?, -oC(0)R'?, -NRPC(O)OR®®, -
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NR3C (0)R*?, -C(0)NRYR?, -NR™R'}, -0R', alquilo C;-Cio,
alquenilo Cy-Cip, alguinilo Cy-Cig, —(CRBR}ﬂt(arilo Cs=Ci0) s V¥
—(CRBRlﬁt(heterociclo de 4-10 miembros);

Z es un grupo heterociclico aromatico de 4-10 miembros,
sustituido con 1 a 4 sustituyentes R®;

cada R'? se selecciona independientemente de H, alquilo
C1-C10, - (CRPRY™),(cicloalquilo C3-Cio), - (CRPRM)(arilo Ce-

Cio)y ¥ —(CRBR;ﬂt(heterociclo de 4{10 miembros); estando
1

dichos grupos cicloalquilo, arilo! y heterociclico R'?
opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-Cip, un grupo
ciclico saturado Cs-Cg, o un grupo heterociclico de 4 a 10
miembros; y estando los anteriores sustituyentes R'?,
exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,
ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, -
C(O)R®, -C(0)ORY, -0C(0)RY, -NR™C(0)R™, -C(O)NRRY,
NRlﬁ?A, hidroxi, alquilo C;-Cq, vy alcogi C1-Cg;

cada t es independientemente un hﬁmero entero de 0 a 5;

cada R y RM es independientemente H o alquilo C;-Cq, ¥y
estando R¥® y R™ en la forma -(CRY¥RM)., , estando cada uno
independientemente definido para cada iteracién de t
superior a 1;

R?® se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de R excepto que R no es H;

R'® se selecciona de la lista de sustituyentes

proporcionados en la definicidén de Rniy -SiRVRIRY?; vy,
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7 1 : . .
rRY, R'® y R se seleccionan cada uno independientemente
de los sutituyentes proporcionados en la definicidn de R'

excepto que al menos uno de R”, R'®

vy RY no es H.
procedimiento que comprende hacer reaccionar en un

disolvente apropiado en presencia de una base adecuada un

compuesto de fdérmula

o]
Il /CHS
Z—C——N
\
OCHj
28

10

en la que Z es como se define anteriormente;

con un compuesto de férmula

SN YN

RE
33
11

siendo Ré como se define anteriormente, y
RM, Rn, 3% R*?® se seleccionan independientemente de
algquilo C;-C¢ y fenilo; obteniendo por lo tanto un compuesto

de fdérmula

o~
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o]
S
Z—C A N
32 R
12
5
!
y haciendo reaccionar el compu%sto de fdérmula 32 asi
. obtenido en un disolvente apropiado don &cido acético o con
i ‘
i un reactivo fluorado.
!
10 /ggg Un procedimiento de sintesis de un compuesto de
| NS~
férmula
\
O
i\
TN
15 RE
11a
13
20
en la que
R® se selecciona independientemente de H, alquilo Ci-
' Cio, alquenilo C;-Cyo, alquinilo C;-Cyy, haldgeno, ciano,
2& nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, -OR, -

C(0)R'Y, -c(0)or', -NRPC(O)ORY™, -0C(O)R', -NRSO,RY, -
SO,NRMRY, -NR3C(0)R!2, -C(0)NR¥R'?, -NR!R!}, -CH=NOR'?,

S(O)jR12 siendo j un numero entero der0 a 2, - (CRPRM) . (arilo

4P

st
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Ce-Ci0), - (CRPRM™){(heterociclo de 4-10 miembros), -
(CR¥®RY), (cicloalquilo C3-Ci), y - (CR¥R'™).Cc=CR'®; y estando
los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
Ci0, un grupo ¢iclico saturado Cs-Cg, O un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; y estando dichos grupos alquilo,
alquenilo, cicloalquilo, arilo y heterociclico opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 sustituyenfes independientemente
seleccionados de haldgeno, ciano, ﬁitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -NRSO.R™, j—SOZNRlzRH, -C (O)R*?,
C (0)OR'?, -0C(0)R'?, -NRYC(0)OR', —NR?C(O)R”, -C (0)NR'RP,
NR“R}% —OR”, alquilo C;-Cjo, alqueniio Cs—-Ci19, alquinilo Cjp-
Cio, ~(CR¥RY) ¢ (arilo C¢-Cig), Y —(CRBR“)t(heterociclo de 4-10
miembros) ;

7 es un grupo heterociclico aromdtico de 4-10 miembros,
sustituido con 1 a 4 sustituyentes R%;

cada R*? se selecciona independientemente de H, algquilo
C1-Cig, —(CRlﬁﬂA)t(cicloalquilo C3-Cig) , —(CRI%QA)t(arilo Ce~
Cio), ¥ —(CRQRlﬂt(heterociclo de 4-10 miembros); estando
dichos grupos <cicloalquilo, arilo 'y heterociclico R*?
opcionalmente condensados con un grupo arilo Cg-Cip, un grupo
ciclico saturado Cs-Cg, © un grupo heterociclico de 4 a 10
miembros; y estando los anteriores sustituyentes R'?,
exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustit@idos con 1 a 3

sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,

ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, -
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C(O)R™™, =-C(O)OR™, -0C(O)R™, —NRBC*O)RM, -C (O)NRPRY™,
NR?®R', hidroxi, alquilo C;-Cg, y alcoxi C;-Cg:
cada t es independientemente un nuimero entero de 0 a 5;
cada R®® y RY es independientemente H o alquilo C1-Cg, ¥
estando R'° Y R¥ en la forma —(CRBR“)t , estando cada uno

independientemente definido para cada iteracién de t

superior a 1;
R'® se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de R'? excepto que R™ no es H;
R'® se selecciona de la 1lista de sustituyentes
. Yo i B 12 517518519,
proporcionados en la definicidén de R™ y -SiR"'R"R7; vy,
RY, R® y R se seleccionan cadd uno independientemente
. . § o B 2l B 12
de los sutituyentes proporcionados en la definicidn de R
17 18 19
excepto que al menos uno de R*', R y R no es H.
procedimiento que comprende hacer reaccionar en un
disolvente apropiado en presencia de una base adecuada un

compuesto de férmula

0
il CHj
7—C—N"~
\
OCHs
28

14

en la que Z es como se define anteriormente;

con un compuesto de fédrmula

593
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siendo R® como se define anteriormente, y

R?°, se selecciona de H y fenilo; obteniendo por lo

| tanto un compuesto de férmula

1q
! S___R20 {
0 N
R
RG
f 31
16
15

y eliminando del compuesto de férmula 31 asi obtenido
| 1

el grupo -SR?°, bien:
20 a) de una forma reductora, con un catalizador de niquel; o

b) de una forma oxidante, con &acido nitrico o con peréxido

i .
¥ I

de hidrdégeno acuoso en &cido acético.

| C%?. Un procedimiento de sintesis de un compuesto de

i

férmula
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17

en la que

cada R3, ' R4, R5, RG, y R’ se selecciona
independientemente de H, alquilo C3-Cjo, alquenilo Cz-Cio,
alquinilo C;-Cio, haldgeno, ciéno, ‘nitro, trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -OR¥, =C(O)R',  -C(0)ORY,
NR3C (0) OR'®, -0C(0)RY?, -NR}’SO;R'®, -50,NR™R™, -NR'’C(O)R",
C (0) NRY¥R?3, ~NR?R?3, -CH=NOR??, —S(O)ﬁﬂz siendo j un numero
entero de 0 a 2, - (CRPR') ¢ (arilo Ce=Cig) » -
(CRPR™) ¢ (heterociclo de 4-10 . miembros), -
(CR?%?A)t(cicloalquilo Cs3-Ci0), ¥ —(CRBR}ﬂtCECR“% y estando
los restos cicioalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-
Ci0, un grupo ciclico saturado C5—Cg,>O un grupo heterociclico
de 4 a 10 miembros; y estando dichos grupos alquilo,
alquenilo, cicloalquilo, arilo y heferociclico opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 sustituyéntes independientemente
seleccionados de halégeno, ciano, nitro; trifluorometilo,
trifluorometoxi, azido, -NR™SO,R™, -SO,NRY™R", -C(0)R'?,
C(0)ORY?, -0Cc(0)R'?, -NRY3c(0)0OR'®, -NRMc(0)R'?, -C(0)NRMR®,

NRHR}% —ORH, alquilo Ci-Cjgq, alquepilo Cy-Ci19, algquinilo Cj,-
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Cio, —(CRBR}ﬁt(arilo Ce-C10), ¥ —(CRBRg)t(heterociclo de 4-10
miembros) ;

cada R'? se selecciona independiéntemente de H, alquilo
C1-Ci0, - (CR¥RY)((cicloalquilo C3-Cig), -(CRPRY).(arilo C¢-
Cio)sr ¥ —(CRBR}ﬁt(heterociclo de 4-10 miembros); estando
dichos grupos cicloalquilo, arilo y heterociclico R'?
opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-Cipo, un grupo
ciclico saturado Cs-Cg, o un grupo heterociclico de 4 a 10
miembros; y estando los anteriores sustituyentes R,
exceptuando H pero incluyendo cualquier anillo opcionalmente
condensado, opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados de haldgeno,
ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, -
C(0)RY, -c(0)or'?}, -oc(0)R¥, -NR¥C(0)R", -C(O)NR”R™,
NRP®R'Y, hidroxi, alquilo Ci1-Cg, y alcoxi Ci-Cs;

cada t es independientemente un nGmero entero de 0 a 5;

cada R \% R es independientemente H o alquilo C;-Cq, ¥y
estando R y R en la forma —(CRBR“)t,, estando cada uno
independientemente definido para cada iteracién de t
superior a 1;

RY se selecciona de los sustituyentes proporcionados en
la definicién de RY excepto que R ﬁo es H;

R'® se selecciona de la lista de sustituyentes
proporcionados en la definicién de R12 y -SiRYRM?RY?; vy,

RY, RY™® y R!® se seleccionan cada uno independientemente
de los sutituyentes proporcionados en la definicidén de R*

excepto gue al menos uno de gl?, Rif Yy RY no es H.



T

i
j procedimiento que comprende hacer reaccionar, a una é;}

temperatura desde [aproximadamente] -78°C hasta
’ [apreximadamente] 0°C, en presencia de una base adecuada y

en un disolvente apropiado un compuesto de férmula

(&2}

18

en la que W es un grupo saliente apropiado, vy R, RY, vy

1
iS R° son como se define anteriormente, con un compuesto de

i férmula
|
! OCH
!‘ H3C\ / 3
i N
? o | = tg

P ©
!2 ¢ H,oN \\) 6
| R

35 ‘ ;

19

siendo R® 3% R’ como se define anteriormente.

_ de aﬂdhtn¥3 !

' 25 é31} Un procedimiento de acuerdo con las reivindicacién -
30, en el que el disolvente apropiado es éter etilico.

i

32.') Un procedimiento de sintesis de un compuesto de

férmula
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25

alquilo C;3-Cjgq,

200

N

CN

37
20

en el que R® se selecciona .independientemente de H,

alquenilo C-Cip, algquinilo Cz-Cjo, haldbgeno,

12
’

ciano, nitro, trifluorometilo, trifluorometoxi, azido, -OR

_C(0)R¥2, -c(0)oR!Y?, -NR¥C(0O)ORY, -0C(0)RY™, -NRYSO,R", -
SO,NR'2R!3, -NRC(0)R¥?, -C(O)NR¥R'?, -NR!R!, -CH=NORY, -

S(O)le2 siendo j un numero entero de 0 a 2, - (CR¥RYM), (arilo

Cs~C10) , —(CR”Rlﬂt(heterociclo de 4-10 miembros),

(CRBR?ﬁt(cicloalquilo C3—Cuw), V¥ .—(CRBRlﬁtCECR1% y estando .

los restos cicloalquilo, arilo y heterociclico de los grupos
anteriores opcionalmente condensados con un grupo arilo Ce-

Ci1p0, un grupo ciclico saturado Cs-Cg, O un grupo heterociclico

de 4 a 10 miembros; vy estan@o dichos grupos alquilo,

alquenilo, cicloalquilo, arilo y:heterociclico opcionalmente

sustituidos con 1 a 3 sustituyentes independientemente

nitro, trifluorometilo,

seleccionados de halégeno, ciano,

trifluorometoxi, azido, —NRBSOZRB, ~S0,NRY?RY?, —C(O)Ru, -



201

|
C(0)ORY?, -0C(0)R*, -NRVC(0)OR'®, -NRY23C(0)R'?, -C(0)NRM@R'?,
12113 12 . . ] i
NR*™“R™°, =-OR™“, alquilo C;-Cis, alquenilo Cy3-Cjp, algquinilo Cp-

Cio, -(CRPRM).(arilo Ce-Cig), y -(CRPRY)((heterociclo de 4-10

miembros) ;
5 cuyo procedimiento que comprende
a) hacer reaccionar con un metal cianuro de metal,” en

. i

presencia de un catalizador de paladio y en un disolvente

apropiado, a una temperatura desde [apreximadamente] 25°C
hasta [apreximadamente] 100°, un compuesto de férmula

RG

~

P

OTf
1
|
F

l% 36

21

! en la que Tf es -S0,-CF3 vy, R® es como se define

anteriormente;

obteniendo por lo tanto un compuesto de férmula 37.

[
O

Loy
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2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

| Fio 26T (TmrorTs
- | 332
Radicacién no 00-8430 : « ,

|
|

|

|

Co

cepto Técnico no 200 Clasificacion Intemacionél de Patentes_ A6 1< D143

\ . ‘.
Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decisién 486 se determin6 que
estasolicitud de Patents de Invencién: \

l_
!
!
!

|
sl (}q NO[]-  Contiene un resumen de la invencion (Art.26-).
S [*] NO[]  Contiene el titulo o nombre de la invencién (Art27-d).
Si 7‘E<] NO[]  Contiene la descripcion de la invencién (Art.26-b).

Si [)é\] NO[ ] NO ES APLICABLE [ ] Contiene los dibujos': necesarios para comprender la invencién
(Art26-d) ‘

l _ |

SIIX] NO[] Contiene unaomés reivindicaciones. (At 26-c).

SI{ ]\‘ NO[ ] NOESAPLICABLE [X] Han sido desamollados los productos ylo procedimientos a partir
|

k de recursos genéticos o de sus productos derivados de los que cualquiera de los Paises
| Miembros es pals de origen. (Art 26- h).

SI ]\1 NO[ ] NO ES APLICABLE [X JLos productos .y/o- procedimientos han sido obtenidos o
\‘ desarrollados a partir de los conocimientos tradicionales de las comunidades indigenas,
\ afroamericanas, o locales de los paises miembros, de acuerdo a lo establecido en la
!‘ Decision 391 y sus modificaciones y reglamentaciones vigentes.(Art 26-i).

SI[ ] ’, NO [X ] Lainvencidn se refiere a un producto relativo a un material biolégico. (Art.26-J).
Si{ ] ‘] NO[X]  Laprioridad coincide con la materia relvindicada, -
SI[] NODJ  CUMPLELOSREQUISITOS TECNICOS

OBSERVA‘iCIONES YOTROS: SI[] NO [ ] verhoja(s) anexa(s)'

4. AneXa nOevo  copi-klo reivindicadorio , folU0s =8 o 561, ,
2 Lo prigridad no comneide con la waleria rewindicada, puco eala Glhma eo ras
anplia; por ejermplo: revindicadioh © comparacks con la N 8 de la draduccicn de
la soliciod de lo cwal e reivindica Pr\lOVled- ‘
~ EXAMINADOR TECNICO

ZOZO‘-JH'

Bogota D. C,, _13 fcbrero /02
)

Carrera 13 No. 27-00 Piso 5y 10
Conmutador: 334 12 21-2-34
Fax: 281 31 25 e-mail: info@sic.gov.co
Santa Fe de Bogoté D.C. - Colombia
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2020 A6
Bogot4, D.C. ‘ —
}
Doctor(a)
C“ARLOS R OLARTE
Apoderado(a)
|
REFERENCIA: Radicacion No. 00008430
: Tramite 002
Evento 001
' Actuacion 416
| Oficio No. 311
’_ Folios 001

Teﬁiendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, retne los requisitos de forma establecidos en los articulos 26 y 27 de la
Decision 486 de la Comision de la comunidad andina, y en ias demas disposiciones vigentes sobre
la materia, se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de comunicaciones para efecto de su

publicacién en la Gaceta de Propiedad Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma
Degision.

Cumplase
Dado enbogots, D.C., alh 2 5 FEp. 2002

.
ALIX CESPEDES DE VERGEL
Jefe de [@Division de Nuevas Creaciones

| , ' »
Bogot4, D.C., 5 4 }W El extracto de esta solicitud fue publicado en el nimero S1 dela
Gaceta de Propiedad Industrial, de fecha £22~03 — ©Z  El término habil sefialado por la ley

expird el 22 ~0 6~ OZ y8I__NO_X se presentaron oposiciones por parte de terceros.
}
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