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RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO POR ESTADO No. 081
DE FECHA 8 DE JUNIO DE 2000, CONCEPTO TECNICO No. 643

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 prorroga solicitado en mi memorial de fecha 25 de julio

de 2000:
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1. En atencion a la primera observacién del Examinador Técnico, dirigida al
titulo de la solicitud, me permito modificar el titulo de la manera que sugiere el
Examinador. El titulo ahora lee: “COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE
COMPRENDEN UN INHIBIDOR DE LA NOS, OPCIONALMENTE UN
ANTAGONISTA DEL RECEPTOR NK-1 Y OPCIONALMENTE UN SSRI”.
Consecuentemente, adjunto nuevo Extracto para la Publicacién y nuevas Tarjetas para el

Archivo Tematico y de Propietarios.

2 a- En atencién a la segunda, tercera, cuarta y quinta observacion del
Examinador Técnico, dirigida a las Reivindicaciones 1, 2, 3 y 4, me permito adjuntar un
Capitulo Retvindicatorio Modificado en el cual DESISTO de las Reivindicaciones 2, 3 y
4, y MODIFICO la Reivindicaciéon 1 de tal forma que define la composicion
farmacéutica en su totalidad, manteniendo de dicha forma unidad inventiva. Por lo tanto,
MODIFICO las reivindicaciones dependientes de dichas reivindicaciones desistidas de

tal forma que sus dependencias se establezcan correctamente.

b- En cuanto a la definicién de la composicion farmacéutica en
términos de un tratamiento o afeccidn a tratar y el uso de términos como “compuesto
inhibidor de la NOS o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo” y “antagonista
del receptor NK-1 o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo”, me permito aclarar
que dichas caracteristicas si delimitan y caracterizan la composicién farmacéutica que se
pretende reivindicar. Cuando se reclama que la composicién inventiva se caracteriza por
tratar un “trastorno o afeccién que puede tratarse mediante la alteracidn de los ritmos
circadianos en un mamifero”, se estd especificando la actividad bioldgica de la
composicion, es decir, caracterizando dicha composicién por medio del efecto bioldgico
de alterar los ritmos circadianos en un mamifero, lo cual permite a una persona versada
en el arte entender con toda claridad los linderos de la proteccidn reivindicada. Es decir,
una persona versada en el arte, entiende perfectamente bien que compuestos cumplen o

no con la actividad bioldgica descrita.
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c- Adicionalmente, los términos “compuesto inhibidor de la NOS”,
“antagonista del receptor NK-1" y “SSRI”, que identifican los ingredientes activos de la
composicidn inventiva, son términos bien conocidos en el arte y la naturaleza y estructura
de dichos ingredientes activos son facilmente determinables por aquellos versados en el
arte, de tal forma que puedan comprender y reproducir la invencién. Sin embargo en el
evento que el Examinador insista en su posicién, ruego que simplemente considere
DESISTIDA la Reivindicacion 1 modificada, mas no considerar que la presente

constituya una respuesta inadecuada y dé lugar a una declaracién de abandono.

d- Es importante resaltar que las reivindicaciones dependientes 8 y 9
suministran claramente modalidades preferidas del antagonista del receptor NK-1 y del

compuesto inhibidor de la NOS.

e- Adicionalmente, me permito agregar tres nuevas reivindicaciones
(13, 14 y 15) para complementar la Reivindicacién 1 modificada, las cuales de ninguna
forma amplian el concepto inventivo de la presente solicitud, puesto que se haya
sustentada por la informacién dispuesta en el Capitulo Descriptivo. Estas tres
reivindicaciones son de tipo-Suizo, es decir reclaman el uso de la composicién
reivindicada en la Reivindicacién 1, para la fabricacion de un medicamento 1til para el

tratamiento de los trastornos especificados.

3. En atencion a la sexta observacién del Examinador Técnico,
dirigida a las Reivindicaciones 5 y 6, dirijo al Examinador al punto 2b del presente
memorial en donde se establece la validez de caracterizar composiciones por su efecto
biologico. De cualquier manera, MODIFICO dichas reivindicaciones de tal forma que
le predmbulo de éstas establece claramente el efecto biol6gico que caracteriza a las
composiciones de la presente solicitud. Sin embargo en el evento que el Examinador
Insista en su posicidn, ruego que simplemente considere DESISTIDAS las
Reivindicaciones 5 y 6 modificadas, mas no considerar que la presente constituya una

respuesta inadecuada y dé lugar a una declaracion de abandono.
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4. En atencion a la ultima observacién del Examinador Técnico, me permito

adjuntar un nuevo Extracto para la Publicacién en el cual aparece la Reivindicacion 1.

Consecuentemente, adjunto una nueva Tarjeta para el Archivo Tematico.

Atentamente,

. TE
C.C. No. 79.782.747 de Bogota
T.P. 74.295

Anexos: Capitulo Reivindicatorio Modificado.
Nuevo Extracto para la Publicacién.
Nuevas Tarjetas para el Archivo Tematico y de Propietarios.
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Habiendo descrito la invencién como antecede, se declara como
propiedad lo contenido en las siguientes
REIVINDICACIONES

1. [MODIFICADA] Una composicién farmacéutica para el
tratamiento de un trastorno o afeccién que puede tratarse
mediante la alteracién de los ritmos circadianos en un
mamifero, que comprende:

(a) un compuesto inhibidor de la NOS o wuna sal
farmacéuticamente aceptable del mismo;

(b) opcionalmente un antagonista del receptor NK-1 o
una sal farmacéuticamente aceptable Ael mismo; y

(c) opcionalmente un SSRI o una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo;

- en la que los agentes “a”, “b” y “c” estédn presentes en

tal composicidédn en cantidades que hacen a la combinacidén de
los agentes presentes eficaz para tratar un trastorno} o

afeccidén que puede tratarse mediante la alteracién de los

ritmos circadianos.

2. [DESISTIDA] .
3. [DESISTIDA] .
4. [DESISTIDA] .
5. [MODIFICADA] Una composicidén farmacéutica para el

tratamiento de un trastorno o afeccién que puede tratarse

mediante la alteracién de 1los ritmos circadianos en un



mamifero segin la Reivindicacién 1, en la que el trastorno o
afeccién se selecciona. entre ceguera, obesidad, trastorno
afectivo estacional, trastorno bipolar, desfase horario,
Lrastorrios de los ritmos circadianos del suefio, privacién del
suerio, trastornos del suefio REM, hipersomnia, parasomnias,
trastornos de los ciclos de suefio-vigilia, narcolepsia vy
trastornos del suefio asociados con el trabajo a turnos o con
horarios de trabajo irregulares; enuresis nocturna Yy sindrome
de las piernas inquietas.

6. [MODIFICADA] Una composicién farmacéutica para el
tratamiento de un trastorno o afeccidén que puede tratarse
mediante la alteracién de los ritmos circadianos en un
mamifero seglin la Reivindicacién 1, en 1la que el trastorno o
afeccién se selecciona entre distimia, trastorno depresivb
mayor, trastorno bipolar, trastorno afectivo estacional Yy
otros tratornos del estado del &nimo; trastornos de ansiedad
incluyendo trastorno de ansiedad generalizada, trastorno
obsesivo-compulsivo, trastorno de panico, trastorno de estrés
post-traumatico, fobias sociales, agorafobia Yy otras fobias;
ceguera, obesidad, apoplejia, desfase horario, trastornos del
suefio tales como trastornos del ritmo circadiano del sueifio,
narcoplesia, apnea durante el suefio, trastornos del suefio
REM, parasomias, trastornos del «ciclo de suefio-vigilia,

privacién del suefio, insomnio, hipersomnia y trastornos del



suefio asociados con la edad avanzada, el trabajo a turnos o
con horarios de trabajo irregulares; enuresis nocturna,
sindrome de las piernas inquietas Yy trastornos cognitivqs
tales como demencia y trasto;nos de la memoria.

7. (MODIFICADA] Una composicién farmacéutica segin
la Reivindicacién 1, en 1la que el SSRI es sertralina,
fluoxetina, fluvoxamina, citalopram o paroxetina.

8. [MODIFICADA] Una composicién farmacéutica segilin
la Reivindicacién 1, en la que el antagonista del receptor
NK-1 se selecciona entre los siguientes compuestos y sus

sales farmacéuticamente aceptables:

2- (Difenilmetil) -N-((2-difluorometoxi) fen:i)meril-1.

azabiciclo[2.2.2]octan—3-amina;
(28,35)-N-(2—Metoxi-S-trifluorometoxifenil)metil-2-
difenilme;il—l-azabiciclo[2.2.2]octano-3-amina;
(ZS,BS)-Z-Fenil—B-[Z-(2,2,2-trifluoroetoxi)bencil]—
aminopiperidina; ’
(28,38)-3-(2~Metoxi-5-trifluorometoxibenc:;)amino-z-
fenilpiperidina;
(2S,38)-1—(5,6-Dimetoxihexil)-3-(2-metoxi-5-
trifluorometoxibencil)amino—2-fenilpiperidina;
(2S,38)-2-Fenil-3-(2—trifluorometoxibencil)-
aminopiperidina;
(2S,BS)-3-(2-Hidroxi—s-trifluorometoxibencil)amino-z—
fenilpiperidina;
(28,38)-3-[5-Cloro-2-(2,2,2-trif1ucroetoxi)-

dencil]amino-2-fenilpiperidina;



(25,38)-2-Fenil-3—(3-trifluorometox;bencil)—

aminopiperidina;
(2S,3$)-3-(S-t—Butil-2-trifluorometoxibencil)amino~2—

fenilpiperidina;
(2S,38)—3-[é—Isopropil-Z-(2,2,2-trifluoroetcxi)-bencil]-

-

amino-2-fenilpiperidina;
(23,38)-3—[5-Dimetilamino-2-(2,2,2-trifiuoroe:oxir-
bencil]amino-2-fenilpiperidina;
(25,3S)-3-(2-Difluorometoxi-5-N,N-dimetilamino-
bencil)amino-2-fenilpiperidina;
(25,38)-3-(2,5-bis(difluorometoxi)bencil}amino-2-
fenilpiperidina;
(25,358)-3-(5-t-Butil-2-difluorometoxibencil)amino-2-
fenilpiperidina;
(28,38)-3—(2-Isopropoxi—Sltrifluorometoxibencil)amino-2—
fenilpiperidina;
(25,3S) -3-(2-Difluorometoxi-S-trifluorometoxibencil) -
amino-2-fenilpiperidina;
(25,38) -3-(2-Etoxi-5-trifluorometoxibencil)amino-2-
fenilpiperidina;
(2S5,3S8)-3-(2-Difluorometoxi-S-nitrobencil)amino-2-
fenilpiperidina;
(23,38)—3-(2—Difluorometoxi-s-isopropilbéncil)amino—2;
fenilpiperidina;
(25,38) -3-[5-Acetamido-2-(2,2,2-trifiuocrocetoxi’) -
bencillamino-2-fenilpiperidina;
(25,3S)-3-(2-Difluorometoxi-5-etilbencil)amino-2-
fenilpiperidina;
cis-3-(5-t-Butil-2-metoxibencil)amino-2-(3-

trifluorometoxifenil)piperidina;
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Cis-2-(3,5-Dibromofenil)-3-(2-metoxi-5-

trifluorometoxibencil)aminopiperidina;

(28,38)-3-(2-Difluorometoxi‘S-metilbencil)amino~2-
fenilpiperidina;
(28,38)~3-(S-terc-butil-2—metoxibencil)-amino—2-(3-
trifluorometoxifenil)piperidina;
(25,38) -3-(5-terc-butil-2-trifluorometoxibencil) -amino-
2-fenilpiperidina;
2-(difenilmetil) -N-(2-metoxi-S5-trifluorometoxi -
fenil)metil-l-azabiciclo[2.2.5]0ctan-3-amina;
Cis-3-(2-clorobencilamino)-2-fenilpiperidina;
cis-3-(2-trifluorometilbencilamino)-2-fenil-piperidina;
Cis-3-(2-metoxibencilamino)-2-(2-fluorofenil) -
oiperidina;
cis-3—(2-metoxibencilamino)—2-(2—clorofeni1)—piperidina;
cis-3-(2—metoxibencilamino)—2-(2—metilfenili—piperidina;
Cis-3-(2-metoxibencilamino)-2-(3-metoxifenil) -

piperidina;

Cis-3-(2-metoxibencilamino)-2-(3-fluorofen:l) -

-

olperidina;
cis~3—(2—metoxibencilamino)-2-(3-clorofenil)-piperidina;
cis-3-(2-metoxibencilamino)-2-fenilpiperidina;
cis-3—(2~metoxibencilamino)-2—(3-metilfenil)-piperidina;

cis~3-(2-metoxibencilamino)—2-(4—fluorofenil)-

piperidina;
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cis-3—(2-metoxibencilamino)-2-(3—tienil)—piperidina; ; EIE
cis-3-(2-metoxibencilamino)-2-fenilazaciclo~hep:ano;
3-(2-mecoxibencilamino)-4-metil—2-fenilpiperidina;
3-(2-mezoxibencilamino) -5-metil-2-fenilpiperidina;
3-(2-metoxibencilamino) -6-metil-2-fenilpiperidina;
(2S,3S)-3-(2—metoxibencilamino)-2-fenilpiperidina;
(28,3S8)-1-(5-carboetoxipent-1-il)-3-(2-metoxibencil-
amino) -2-fenilpiperidina;
(25,38)-l-(s—hidroxi-hex—l-il)—3-(2-metoxibencil-amino)—
10 2-fenilpiperidina; . |
(2S,38)-1-(4-hidroxi-4-fenilbut-1-il)-3- (2-metoxi-
bencilamino)-2-fenilpiperidin§; t
(25,3S)-1-(4-oxo-4-fenilbut-1-il)-3-(2-metoxibencil- '

amino) -2-fenilpiperidina; ’

15 (25,3S8)-1-(5,6-dihidroxihex-1-il)-3-(2-metoxibencil -
amino) -2-ferilpiperidina; |
cis—3—(5-fluoro-z-metoxibencilamino)—2—fenil—piperidina;
(28,3S)-1-(4-(4-fluorofenil)-4-oxobut-1-i1)-3-(2- |
metoxibencilamino) -2-fenilpiperidina;
29

(25,3S8)-1-(4-[4-fluorofenil) -4-hidrexibut-1-i1)-3-,2-
metoxipencilamino) -2-fenilpiperidina; :
cis-3-(2-metoxi~S—metilbencilamino)-2-fenil-piperidina;
(25,3S)-1-(4-benzamidobut-1-il)-3-(2-mecoxibencil-

amino) -2-fenilpiperidina;

25 cis—3-(2—metoxinaft-l-ilmetilamino)—2—fenil-piperidina;
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125,38)-3-(2-metoxibencilamino) -1-.5-N-mectil -
Carboxamidopent—l-il)-2—fenilpiperidina;
(28,38)-1-(4-cianobut-1-il)-3-(2-metoxibe:cilami:o)-2—
fenilpiperidina;
5 - (25,38)-1-[4-(2-naftamido)but-1-i1]-3-(2-mecoxi-
bencilamino) -2-fenilpiperidina;
(2S,3S)-l~(S-benzamidopent—l—il)-3-(2—metoxibencil-
amino) -2-fenilpiperidina;
(ZS,BS)-1-(S—aminopent-l—il)-3-(2-mecoxibencilamino)-2-
10 fenilpiperidina;

(2S,38)—3-(S-cloro—2—metoxibencilami:o)~2-fen"

~
-+

piper:dina;
(2S,BS)-3-(2,S-dimetoxibencilamino)—2—fenil—piperidina;
cis-3-(3,5-difluoro-2—metoxibencilamino)-2-fenil— '
15 piperidina;
Clis-3-(4,5-difluoro-2-metoxibencilamino)-2-<anil-
piperidina;
| cis—3-(2,S-dimetoxibencilamino)—l-[4-(4-fluorofe:il)-4-
oxobut-1-il)-2-fenilpiperidina;
20 cis-3—(5~cloro—2—metoxibencilamino)-1—(5,6~dihidroxihex-
1-il)-2-fenilpiperidina;
cis—l—(5,6-dihidroxihex-1-il)-3-(2,5—dime:oxi-
bencilamino)-2-fenilpiperidina;
cis-2-fenil-3-[2(prop—2~iloxi)bencilaminc]piperidina;

25 clorhidrato de cis-3-(2,S—dimetoxibencil)amino-2-(3-
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metéxi—fenil)piperidina;
diclorhidratode cis-3-(5-cloro-2-metoxibencil)amino-2-
(B;me:oxi—fenil)piperidina;
diclorhidratode cis-3-(5-cloro-2-metoxibencil)amino-2-
(3-cloro-fenil)piperidina;
3-(2-metoxibencilamino) -2,4-difenilpiperidina;
'cis—3—(2—metoxibencilamino)-2-fenilpirrolidina;
(28,3S8)-3-(5-etil-2-metoxibencil)amino-2-fenil-
piperidina;
(2S,3S)-3-(5-n-butil-Z:metoxibencil)amino—2-fenil-
piperidina;
(2S,3S)-3-(2-metoxi-S-n;propilbencil)amino—2—fenil-

piperidina;

(2S,38)-3-(5-isopropil-2-metoxibencil)amino-2-fenil- -

piperidina;
(2S,38)-3-(5-s-butil-2-metoxibencil)amino-2-fenil-

piperidina;
| (28,38)-3-(5-t-butil-2-metoxibencil)amino-2-fenil-

piperidina;

(2S,3S5)-3-(2-metoxi-S-fenilbencil)amino-2-fenil-
pilperidina;

(¢-metoxi-3-{(2S,38)-2-fenilpiperidin-3-ilaminomec:l) -
fenil]metilamida del &cido 2,4-dimetiltiazol-S-sulfénico;

N-(4,5-dimetiltiazol-2-il1)-N-[4-meroxi-3-((2S,3S)-2-

fenilpiperidin-3-il-aminometil) fenil]-metanosul fonamida;
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{5—[(4,S-dimetiltiazol—2-il)metilamino]—2-me:oxibencil}-
((25,3S)-2-fenilpiperidin-3-il)amina;

{5—(4,5-dimetiltiazol—2—ilamino)-2—metcxibencil}-
{125,35) -2-fenilpiperidin-3-ilamina;

metil-{3-((2S,3S)-2-fenilpiperidin-3-ilaminometil) -4-

trifluorometoxifenil] -amida del &cido 4,5-dimectiltiazol-2-

t
i

sulfdénico;

[4—isopropoxi-3-((2s,3s)-2—fenilpiperidin‘3-
ilaminometil)fenil}-metilamida del acido 2,4-dimetiltiazol-5-

10 sulfénico;

[4—isopropoxi-3-((23,38)-2-fenilpiperidin-3-

ilaminometil)fenil]-isopropilamida del acido 2,4~

dimeciltiazol—5—sulfénico;

(4-mecoxi-3-((28,35)-2-fenilpiperidin-3- °

'

is ilaminometil)fenil]-isopropilamida del acido 2,4-

dimetiltiazol-S-sulfénico;
(4-metoxi-3-((2s,38) -2-fenilpiperidin-3- 1
ilaminometil) fenil] -isobutilamida del acido 2,4- %

dimeciltiazol—5-su1fénico;

20 [4-isopropoxi-3—((28,38)—2-fenilpiperidin-3— é
llaminometil)fenil)-isobutilamida del acido 2,4~ 5
dimetilriazol-5-sulfénico;

(2S,3S)-N-(5-isopropil-2-metoxifenil)metil-2- %
difenilmetil-l—azabiciclo[2.2.2]octan—3-amina;

25 (25,35) -N- (S-terc-butil-2-metoxifenil)mecil-2-
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difenilmetil-l-azabiciclo(2.2.2]octan-3-amina;
(2S,3S) -N- (5-metil-2-metoxifenil)metil-2-difenilmezil-1-
azabiciclo[2.2.2]octan-3-amina;
{25,38) -N- (5-etil-2-metoxifenil)metil-2-difenilme=il-1-
azabiciclo[2.2.2]octan-3-amina;
(2S,3S)-N-(5-isopropil-2-metoxifenil)metil-2-
difenilmetil-l-azabiciclo[2.2.2]octan-3-anina;
(2S,3S)-N-(S5-sec-butil-2-metox:ifenil)metil-2-
difenilmetil-l-azabiciclo([2.2.2)octan-3-anina;
(2S,3S)—N—(S-n-propil-2-metoxifenil)metilj2-
difenilmetil-l-azabiciclo[2.2.2]octan-3-anina;
(3R,4S,SS,6S)—N,N-die;il-s-(5-iscpropil—2-me:oxi-
oencilamino) -6-difenilmetil-1l-azabiciclo{2.2.2)octano-2-
carboxamida;
(3R,4S,55,6S) -N,N-diezil-5-(2,5-dimezoxibencilaming) -5-
difenilmetil-l-azabiciclo[2.2.2)octano-3-zarboxamida:
| acido (3R, 4S,5S,6S)-5-(5-isopropil-2-matoxibencilamino) -
6-difenilmetil-l—azabiciclo[2.2.2]octano-3‘carboxilicc;
acido(3R,4S,55,6S) -5-(2-metoxi-2-met-ltiobancilamino) -

6-difenilmetil-1l-azabiciclo(2.2.2]octano-3-carboxilics;

n
[#]

ido (3R,4S5,55,658)-5-(2,5-dimetcxibencilami~z) -5-

P

cdifenil-metil-l-azabiciclec-{2.2.2)octano--carcsxilice;
dcido (3R,4S5,5S,6S)-3-(2-metoxi-S-me-ilbencilamino) -6-
difenilmetil-l-azabicicloi2.2.2]octano-3-zarboxilico:;

acido (3R,4S,5S,6S)-3-(5-etil-2-metcxibencilaming: -6-

i
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difenilmetil-1-azabiciclo[2.2.2]octano—3-carboxilico;

dcido (

3R,48,55,6S) -5- (2-metoxil-5-n-propilbencilamino) -

6-difenilmetil-l-azabiciclo[2.2.2]octano-3-carboxilicc;

acido (3R,4S,SS,65)-5-(S-sec—butil-2-metoxibencilamino)—

64difenilmetil-1-azabiciclo[2.2.2]octano—3—carboxilico;

écido(BR,4S,SS,63)-S-(S—N-metil-metanosulfonilamino-2-

metoxi-bencilamino)-6-difeni1metil-1~azabiciclo[2.2.2]o::ano-

3-carboxilico;

acido (3R,4S,5S,6S)-5-(2-metoxi-5-metilsulfinilbencil-

amino)-6-difenilmetil-l—azabiciclo[2.2.2]octano-3-

carboxilico;

acido (3R,4S,55,6S)-5-(2-metoxi-5-trifluorometoxibancil -

amino) -6-d

carboxilico;

ifenilmezil-l-azabiciclo(2.2.2]octano-3-

acido (3R,4S,5S,565 -5-(2-metoxi-5-metilsulfonilbsncil-

amino)—6—difenilme:il—l-azabiciclo(2.2.2]octa:o-3-

carboxilico;

acido

(3R,4S5,55,6S)-5-(5-dimetilamino-2-metoxibsncil -

amino)-6-difenilmetil-l-azabiciclo[2.2.2]octano—3—

carboxilico;

acido (3R,4S,5S,6S)-5-(5-isopropi.-2-metoxibencilazino) -

6-dife:ilmetil-l—azabi:iclo[2.2.2]oc:ano42—carboxilic:;

écido(BR,4S,SS,6$)-S;(2-metoxi-S—metiltiobencilatino)—

6-difenilmetil-l-azabiciclo(2.2.2])octano-2-carboxilics;

acido

(3R,45,55,6S5)-5-(2,5-dimetcxibencilamino) -6 -

i
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difenilmetil-1-azabiciclo[2.2.2]octano—2—carboxilico;

acido (3R,4S,5S,6S)-5-(2-metoxi-5-metilbencilamino) -54-
difenilmetil-1~azabiciclo[2.2.2]octano-2-carboxilico;

acido (3R,4S,5S,6S)-5-(5-etil-2-metoxibencilaminc! -5-
difenilmetil-l-azabiciclo[2.2.2]octano-2—carboxilico;

écido(3R,4S,SS,68)-5-(2—metoxi—S-n-propilbencilamino)-
6-difenilmetil-1-azabiciclo[2.2.2)octano-2-carboxilico;

acido (3R,4S,SS,GS)-S-(5-sec-butil-2—metoxibencilamino)-
6~difenilmetil-1-azabiciclo[2.2.2]octano-2—carboxilico;

écido(3R,4S,SS,GS)—S—(S-ﬁ~metil—metanosulfonilamino-2-
metoxibencil-amino) -6-difenilmetil-1-azabiciclo{2.2.2]octano-
2-carboxilico; 4

acido (3R,4S,SS,68)-5-(2-metoxi-S-hetilsulfinilben:il-
amino)~6-difeni1metil-1-azabiciclo[2.2.2]octancf2—-
carboxilico;

acido (3R,4S,5S5,6S)-5-(2-metoxi-5-
trﬁ.fltJorwamet:oxiﬂgenc:i1arnino) -6-difenilmetil-1-
azagiciclo[z.z.2]octano—2-carboxilico; |

dcido (3R,4S,SS,GS)-S—(2-metoxi—5-
metilsulfonilbencilamino)-6-difenilmetil-1-
azabiciclof{2.2.2)octano-2-carboxilico; 3%

dcido (3R,4S,5S,6S)-5-(5-dimetiiaminc-2-
meZoxibencilamino) -6-difenilmetil-1-azabiciclo(2.2.2)oc2n0-

2-carboxilico;

L
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9. (MODIFICADA] Una composicidén farmacéutica segun

la Reivindicacién 1, en la que el compuesto inhibidor de 1la
NOS se selecciona entre los siguientes compuestos y sus sales

farmacéuticamente aceptables:

6-[4-(3~Amino-ciclohexiloxi)—naftalen-l-il]-piridin-2-
ilamina;

6-[4—(3-Amino—ciclopentiloxi)-naftalen-l-il]-piridin-2-
ilamina;

6-(4—(3—Amino-ciclobuciloxi)-naftalen-l—il]—piridin-z—

l1iamina;

6-[4-(4—Amino-ciclohexiloxi)-naftalen-l-il]-piridin—Z-



(P

10

Ny
()

N
Ul

1lamina;
65[4-(2-Amino-ciclopentiloxi)-indan-4-i1]-piridin-2-
ilamina;
6-{4—(2-Amino-ciclobutiloxi)-indan-%—il]—piridin-z-
ilamina;

6-[4-(2-Amino-ciclopropiloxi)-indan—4-il]-piridin-2-

ilamina;

6-[4—(3-Amino-ciclohexiloxi)—indan-4—il]-piridin—2-
ilamina;
6—[4—(3-Amino—ciclopentiloxi)-indan—4-il]-piridin—2—
1lamina;
6-[4-(3-Amino-ciclobuti}oxi)-indan—4-i1]—piridin-z-
ilamina;
6-[4—(4-Amino-ciclohexiloxi)-indan-%—il]-piridin72- '
ilamina;
_6-[4-Piperidin-3-ilmetoxi)-6,7,8,9—tetrahidro—SH7
beﬁzociclohepten-l-il]—piridin-2-ilamina;
6-[4-(Z—Pirrolidinil-etoxi)-6,7,8,9-tecrahidro-SH-
benzociclohepten-1-il]-piridin-2-ilamina;
6-[4~(2—Amino-ciclohexiloxi)—6,7,8,9-tetrahidro~5H-
benzociclohepten-1-il] -piridin-2-ilamina;
6-[4-(2-Dimetilamino-etoxi)-naftalen-l-il]-piridi:-2-
ilamina;
6—[4—(2—?irrolidin—1-il—etoxi)-naftalen-l-il]-piridin-2—

1lamina;
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o-[4-{2-[(Benzo[l,3]dioxol-5-iimetil)-ami:o]-e::xi}-
nafrtalen-1-1il) -piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(6,7-Dimetoxi-3,4-dihidro-1H-isoquirolin-2-i1) -
etoxi] -naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;
3-{2-(4-(6-Amino-piridin-2-il) -naftalen-1-iioxi)-ezil)-
3-aza-biciclo(3.1.0}hex-6-ilamina;
6-{4-(2-(4-Fenetil-piperazin-1-il)-etoxi]-naftalsn-1-
il}-piridin-2-ilamina;
6-{4-[2- (3-Amino-pirrolidin-1-il)-etoxi) -nafralen-i-il}-
piridin-2-ilamina;
6—[4—(1-Benci1-piperidin-4-iloxi)—naftalen—l~il]-
piridin-2-ilamina;
6-(4-(1-Bencil-pirrolidin-3-iloxi)-nafta-en-1-:1]-
piridin-2-ilamina;
6-[4-(Piperidin-4-iloxi)-naftalen-1-il)-cirid:n-2-
ilamina;
6-[(4-(Pirrolidin-3-iloxi)-naftalen-1-il)-ciricdz=-2-
ilaﬁina;
6-(4-(1-Isobutil-piperidin-4-iloxi)-nafta.en-1-:1]-
piridin-2-ilamina;
6-[4-(1-Furan-2-ilmetil-piperidin-4-iloxi)-naftalsn-1-
il]-piridin~2-ilamina;‘
§-{4-(1-Isobutil-pirrolidin-3-iloxi)-naftalen-1-:1}-
piridin-2-ilamina;

6-(4-(1-Furan-2-ilmetil-pirrolidin-3-iloxi)-=aftaizn-1-

i

i

]
H
¥

?

f
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il] -piridin-2-ilamina;
6-{4-(2-Morfolin-4-il-etoxi)-naftalen-1-il)-piridin-2-
ilamina;
6-[4-(2-Diisopropilamino-etoxi)-naftalen-1-il}-piridin-
2-ilamina;
6-[4-(1-Metil-piperidin-4-iloxi)-naftalen-1-il]-piridin-
2-1lamina;
6-[(4-(1-Metil-pirrolidin-3-iloxi)-naftalen-1-il]-
piridin-2-ilamina;
6-[4-(3-Dimetilamino-proboxi)—naftalen-l-il]-piridin-z-
ilamina;
6-[4-(1-Aza-biciclo[2.2.2]oct-3-iloxi) -naftalen-1-il]-
piridin-2-ilamina;
6-[4-(2-Piperidin-1-il-etoxi)-naftalen-1-il)-piridin-2- -
ilamina;
6-{4-(2-(3,4-Dihidro-1H-isoquinolin-2-il)-etoxi] -
naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;
6-{4—[2-(4-Dimetilamino-piperidin-1-il)-etoxi]-naftalen-
1-il}-piridin-2-ilamina;
6—{4-[2-(terc—Butil-metil-amino)—etoxi]—naftalen-l-il}—
piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(4-Metil-piperazin-1-il)-etoxil-naftalen-1-il}-
piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(4-Fenil-piperidin-1-il)-etoxi]-naftalen-1-:1}-

piridin-2-ilamina;

|

|
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6-{4-(2-(7,8-Dihidro-5H-[1,3]dioxolo(4,5-g]isoquinolin-

6-11) -etoxi] -naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;

6-[4- (Piperidin-2-ilmetoxi)-naftalen-1-il)-piridin-2-

ilamina;

6-(4-(1-Metil-piperidin-2-ilmetoxi)-naftalen-1-i1]-

piridin-2-ilamina;

6-[4-(1-Metil-piperidin-3-ilmetoxi)-naftalen-1-il} -

piridin-2-1ilamina;

6-[4- (2-Amino-ciclohexiloxi) -naftalen-1-il])-piridin-2-

i1lamina;

6-[4-(Piperidin-3-ilmetoxi)-naftalen-1-il)-piridin-2-

ilamina;

6-[4-(1-Isobutil—azetidin-B—iloxi)~nafta1en—1-il]-

piridin-2-ilamina;

6—[4-(l-Furan-Z-ilmecil-azetidin-3-iloxi)-naftalen-l-

i1] -piridin-2-ilamina;

6-[4-(8-Metil-8-aza-biciclo[3.2.1)Joct-3-iloxi)-naftaien-

1-i1)-piridin-2-ilamina;

6-(4-(Azetidin-3-iloxi)-naftalen-1-il]-piridin-2-

ilamina;

6-[4-(1-Metil-pirrolidin-2-ilmetoxi)-naftalen-1-:i1)-

oiridin-2-ilamina;

il

O

5-[4-(Azetidin-2-ilmetoxi)-naftalen-1-il)-piridin-2-
mina;

6-[7-(2—Dimetilamino-etoxi)»indan-4-il]-piridin-z-

}
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ilamina;

6-[7-(2-Pirrolidin-1-il-etoxi)-indan-4-il)-piridin-2-

-ilamina;

6-{7-(2-(Bencil-metil-amino) -etoxi]-indan-4-il}-piridin-
2-1lamina;
6—{7-[2-(4—Fenetil-piperazin-1~il)-etoxi]—indan-%—il}-
piridin-2-ilamina;
6-{7-[2-(4-Isobutil-piperazin-l-il)-etoxi]—i:dan-%—il}-
piridin-2-ilamina;
6-[7—(2-Morfolin—4-il—efoxi)Findan-4-ilj-piridin-2-
ilamina;
6—[7-(2—Diisopropilaminojetoxi)-indan-4—il]-piridin—z—
ilamina; ,
6—{7—[2-(7,8~Dihidro-5H-[1,3]dioxolo[4,5-g]isoquinclin- '
6—il)—e:oxi]-indan-4-il};piridin—2—i1amina;
6-{7-[2-(4—Metil-piperazin—l—;l)—etoxi]-injan—é—il}-
piridin-2-ilamina;
6-{7-[2-(terc~Butilfmetil-amino)-etoxi]-i:dan-é-il}-
piridin-2-ilamina;
6-{7-[2-(4-Dimetilamino-piperidin-1-il)-etox:] -indan-4-
il}-piridin-2-ilamina;
6-(8-(2-Dimetilamino-etoxi)-1,2,3,4-tetraxidro-1,4-

metano—naftélen—S-il]-piridin—z-ilamina;

6-[8—(2—Pirrolidih—l-il-etoxi)~1,2,3,4—tetrahidrc-l,é~

metano-naftalen-5-il] -piridin-2-ilamina;
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6-(4-(2-Dimetilamino-etoxi)-5,6,7,8-tetrahidro-naZ-alen-
1-il]) -piridin-2-ilamina;
6—[4—(2-Pirrolidin-l-il-etoxi)—5,6,7,8-tetrahidro—
naftalen-1-il-piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(tertFButil-metil-amino)-etoxi]—5,5,7,8—
tetrahidro-naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;
6-[4-(2- DllSOprOpllaman etox1)-5 6,7,8-tetranidro-
naftalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
6-[4-(2-Dietilamino—etoxi)-5,6,7,8-tetrahidr§-naftalen-
l—il]-piridin-z-ilamina;
6-{4-[2-(3,4-Dihidro-1H-isoquinolin-2-il) -ezoxi] -
>,6,7,8-tetrahidro-naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;
6-[4-(2-Piperidin-1-il-etoxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
6-[4—(2-Morfolin—4-il-etoxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
nafctalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
| 6-{4-(2-(7,8-Dihidro-5H-[1, 3]d10xolo[4 5-gli souu-hollﬂ—
6 - 11)-etox1]—5 6,7,8-tetrahidro-naftalen-1- 11}—p1r;31n-2-
ilamina;
6-{4-(2-(4-Metil-piperazin-1-il)-etoxi]-5,%,7,8-
tetrahidro-naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;
6-{4—[2-(4—Dimetilamino-piperidin-l-il)-etoxi]¢5,6,7,8-
tetrahidro-naftalen-l—il}-piridin—2;ilamina; |
6-{4-[2—(7,8-Dihidro-5H-[1,3]dioxolo[4,5—g]isoqu;nolin-

-il)-etoxi]-5,6,7,8-tetrahidro-naftalen-1-il}-pir:3in-2-

|
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ilamina;
6-[(4-(1-Isobutil-piperidin-3-ilmetoxi)-5,6,7,8-
tetrahidro-naftalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
6-[4-(1-Metil-piperidin-3-ilmetoxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
6-{4-(2-(2-Dietilamino-etoxi) -etoxi]-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina;
6~[4-(Pipéridin—B-ilmetoxi)—5,6,7,8—tetrahidro-naftalen-
1-il]-piridin-2-ilamina; '
6-[4~(2-Amino-ciclohe§iloxi)-S,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-l-il]~piri@in-2-ilamina;
6-[4-(Pirrolidin-2-ilmetoxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il}-piridin-2-ilamina; y n
6-[4-(2-Dimetilamino-etoxi)-6,7,8,9-tetrahidro-5SH-
benzociclohepten-1-il) -piridin-2-ilamina;
6-(4-(2-Amino-ciclopentiloxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il]) -piridin-2-ilamina;

6-[4-(2-Amino-ciclobutiloxi)-5,6,7,8-tetrahidro-

‘nafcalen-l—il]-piridin-z-ilamina;

6-(4-(2-Amino-ciclopropiloxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il)-piridin-2-ilamina;

6-(4-{(3-Amino-ciclohexiloxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il)]-piridin-2-ilamina; |

6-[4-(3-Amino—ciclopentiloxi)-5,6,7,8-tefrahidro—

naftalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
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6-[4-(3-Amino-ciclobutiloxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il]-piridin-2-ilamina;
6-[(4-(4-Amino-ciclohexiloxi)-5,6,7,8-tetrahidro-
naftalen-1-il)-piridin-2-ilamina;
6-[4-(2-Amino-ciclopentiloxi)-naftalen-l—il]-piridin-2—
ilamina;
6-[4—(2—Amino-ciclobutiloxi)-naftalen—l-il]-piridin-z-
ilamina;
6-[4—(2-Amino-ciclopropiloxi)—naftalen~1-il]—piridin—z—
ilamina; '
6-[4—(2~(4-Dimetilamino-piperidin-l—il)~etoxi))-6,7,8,9-
tetrahidro-SH—benzociclohepten—1—il]-piridin—2-ilamina;
6-[4-(2-(4-Metil-pipera2in-1-il)-etoxi))—6,7,8,9-
tefrahidro—SH-benzociclohepten-1-il]—piridin-z—ilamina;
l—(4-{2—[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]—etil}-
piperazin-1-il)-etanona;
1-(4-{2-[4—(6-Amino~piridin-2—il)—fenil]-ecil}—
piperazin-1-il)-2-metoxi-etanona;
l-(4-{2—[4-(6—Amino-piridin-2-il)-fenil]—etil}-
piperazin-1-il)-2-fenoxi-etanona;
(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-piperazin-
1-il) -ciclopentil-metanona;
1-(4-{2—[4—(6-Amino—piridin—2-il)-fehil]-etil}-
piperazin-1-il)-2-fenil-etanona; |

3-{2—[4-(G-Amino-piridin—z—il)—fenil}—etil}-B-aza—

'
t

551
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biciclo(3.1.0]hex-6-ilamina;
2-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil)-etil}-
piperazin-1-il)-1-fenil-etanona;
1-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-
piperazin-1-il)-2-(4-fluoro-fenil) -etanona;
6-{4-[2-(4-Fenetil-piperazin-1-il)-etil]-fenil)-piridin-
2-ilamina;
2-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil)-etil})-
piperazin-1-il)-1-fenil-etanol;
{2-[4-(6-Amino-piridin-2lil)-fenil]-etil}-(3—oxa-9—aza-
biciclo([3.3.1}non-7-1il1) -amina;
6-(4-{2-[4- (2-Amino-2-fenil-etil) -piperazin-1-il}-etil}-
fenil) -piridin-2-ilamina;
6-{4-(2-(4-Amino-2,6-dimetil-piperidin-1-il)-etil] -
fenil})-piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(4-Metil-piperazin-1-il)-etil]-fenil}-piridin-2-
ilamina;
| (3-{2-(4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil)-etil)-3-aza-
biciclo(3.1.0]Jhex-6-il)-dimetil-amina;
6-[4-(2-Amino-etil)-fenil)-piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(8-Aza—espiro[4.S]dec~8-il)—etil]-fenil}-

piridin-2-ilamina;

i
t

S

6—{4-[2-(4-Isobutil-piperazin-1fil)-etil]-fenil}-.

piridin-2-ilaminea;

2-(4-{2-[4-(6-Amino—piridin-2—il)-fenil]-etil}-;
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piperazin-1-il) -N-isopropil-acetamida;
p-Tolil-amida del &cido 4-{2-(4-(6-amino-piridin-2-il) -
fenil) -etil}-piperazina-l-carboxilico; |
6-(4-{2-[4-(3~Fenil—propil)-piperazin-l—il]-etil}-
fenil) -piridin-2-ilamina;
1-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-
piperazin-1-il)--2-(4-cloro-fenil)-etanona;
8-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-3-bencil-
1,3,8-triaza-espiro(4.5]decano-2,4-diona;
N-(1-{2-[4- (6-Amino—p-iridin~2-il) ~fenil]-etil)-
pirrolidin~3-il)-2-(4-fluoro-fenil)-acet#hida;
8-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil) -etil}-8-aza-
bi;iclo[3.2.l]octf3-ilamina;
3-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-3-aza-
biciclo[3.2.1)oct-8-ilamina;
2-Amino-1-(4-{2-[4-(6-amino-piridin-2-il)-fenil] -etil}-
piperazin-1-il) -3-fenil-propan-1-ona;
6~{4~[2-(4-Amino-piperidin-l-il)-etil]-fenil}-piridin-2-
ilamina;
6-{4-[2-(4-Benzhidril-piperazin-l-il)-ecil]-fenil}-
piridin-2-ilamina;
6—{4—[2-(4—Benzhidril-piperidin-l-il)-etil]—fenil}-
piridin-2-ilamina; |
6-{4-[(Ciclohexil-metil-amino) -metil] -fenil}-piridin-2-

ilamina;
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o-{4-[(Ciclohexil-metil—amino)-metil]-2-metoxi-fenil}-
piridin-2-ilamina;

6-[(4- (Fenetilamino-metil) -fenil] -piridin-2-ilamina;

6-[2-Metoxi-4- (fenetilamino-metil)-fenil]-piridin-2-
ilamina;

6-[(4-(4-Amino-piperidin-1-ilmetil) -fenil}-piridin-2-
ilamina;

6-{4-[(Ciclohexil-metil-amino) -metil] -2-flucro-fernill-
piridin-2-ilamina;

1-(4-{2—(4-(6-Amino—piridin-2-il)-2—metoxi—feni1]-e:il}-
piperazin-1-il)-2-fenil-etanona;

6-{4-(2-(4-Isobutil-piperazin-1-il)-etil)-2-mecoxi-
fenil}-piridin-2-ilamina;

3-{2-[4- (6-Amino-piridin-2-il) -2-metoxi-fenil] -etil}-3-
aza-biciclo[3.1.0)hex-6-ilamina;

{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-2-metoxi-fenil] -etil}- (3-
oxé-9—a2a—biciclo[3.3.1]non-7—il)-amina;

| 6-(4-{2-(4- (2-Amino-2-fenil-etil)-piperazin-1-il}-ezil}-

2-metoxi-fenil) -piridin-2-ilamina;

6-{4-[2-(4-Amino-2-metoxi-piperidin-1-il)-etii]-2-
metoxi-fenil}-piridin-2-ilamina;

2-(4-(2-[4- (6-Amino-piridin-2-il) -2-metoxi-fenil] -ezil}-
piperazin-l-il)~N—isopropil-acetamida;

6-{4-(4-Amino-piperidin-1-ilmetil) -2-metoxi-fenil}-

piridin-2-ilamina;
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1-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-2-metil-fenil]-ecil}-
piperazin-1-il)-2-fenil-etanona; |
6-{4-[2-(4—Isobutil—piperazin-l-il)-etil]—2-metil-
fenil}-piridin-2-ilamina;
3-{2—[4-(6-Amino—piridin-2-il)—2-metil—fenil]—etil}~3-
aza-biciclo{3.1.0}hex-6-ilamina;
2-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-2-metil-fenil] -etil}-
viperazin-1-il)-1-fenil-etanona;
1-(4-{2-(4-(6-Amino-piridin-2-il)-2-metil-fenil]-etil!}-
piperazin-l-il)-2-(4-fluoro-fénil)-etanona;
6-{4—[2-(4—Fenetil-piperazin-l-il)—etil]-z—meﬁil-fenil}-
oiridin-2-ilamina;
2-(4-{2-(4- (6-Amino-piridin-2-il)-2-metil-fenil) -etil}-
piperazin-1-il)-1-fenil-etanol;
{2—[4-(6—Amino-piridin-2-il)-2-meti1-fenil]—etil}-(3-
oxa-9-aza-biciclo(3.3.1]non-7-1l1) -amina;
| 6-(4-{2-[4-(2-Amino-2-fenil-etil) -piperazin-1-il]-etil}-
2-métil-fenil)-piridin-z—ilamina;
6-{4-(2-(4-Amino-2,6-dimetil-piperidin-1-il)-etil]-2-
metil-fenil}-piridin-2-ilamina;
2-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-2-metil-fenil]-etil}-
piperazin-1-il) -N-isopropil-acetamida;
6-[4-(4-Amino-piperidin-1-ilmetil)-2-metil-fenil}-
piridin-2-ilamina;

N-(1-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-
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oirrolidin-3-il)-2-fenil-acetamida;
N-(1-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-ecil)-
pirrolidin-3-1l1)-2-(3-trifluorometilfenil) -acetamida;
N-(1-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-
pirrolidin-3-il)-2-(4-tolil) -acetamida;
N—(l-{2-[4-(6—Amino-piridin-2-il)—fenil]-etil}-
pirrolidin-3-il)-2-(4-metoxifenil) -acetamida;
2-(4-{2-(4- (6-Amino-piridin-2-il) -2-metoxi-fenil) -ecil}-
viperazin-1-:11)-1-fenil-etanona;
l-(4-{2-[4~(6—Amino-piridin-2-il)-2—metoxi—fenil]—etil}-
piperazin-1-1il)-2-(4-fluoro-fenil) -etanona;
N-(1-{2-(4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil)-etil}-
pirrolidin-3-il)-2-ciclohexil-acetamida;
2-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil)-etil}-
piperazin-1-il)-1-(4-tolil) -etanona;
2-(4-{2-(4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-etil}-
pipgrazin—l—il)-1-(4:metoxifenil)—etanona;
2-(4-{2-[{4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-ecil:}-
piperazin-1-il)-1-(4-clorofenil) -etanona;
2-(4-{2-(4- (6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-ecil}-
piperazin-l-il)—1—(4-f1uorofenil)—etanona}
2-(4-(2-[(4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]-ecil}-
piperazin-l—il)—1-ciclohexil-etanoné;
1-(4—{2f[4-(6-Amino—piridin—2-il)-2—flubro—fenil]-etil}—

piperazin-1-il)-2-fenil-etanona;

j
!
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6-{4-[2-(4-Isobutil-piperazin-1-ilj)-etil]-2-flusvo-
fenil}-piridin-2-ilamina;
3-{2—[4-(6—Amino—piridin-2-il)-2-fluoro-fenil]—etii}-3-
aza-biciclo[3.1.0]lhex-6-ilamina; |
2-(4-{2-[4-(6-Amino-piridin—2~il)12-f1uoro-feni1]~etil}-
piperazin;l-il)-l-fenil-etanona;
1-(4-{2-[4?(6-Amino-piridin-2-i1)-2—f1uoro—fenil]Letil}-
piperazin-1-il)-2-(4-fluoro-fenil)-etanona;
6-{4-(2-(4-Fenetil-piperazin-1-il)-etil]-2-fluoro-
fenil}-piridin-2-ilamina;
2~(4—{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-2-f1uoro-fenil]—etil}-
piperazin-l-il)-l-fenil-etano;;
{2-[4-(6-Amino-piridin-2—il)-2-fluoro-fenil]-etil}—(3-
oxa-9-aza-biciclo(3.3.1]non-7-il) -amina;
6—(4—{2~[4-(2—Amino-2-fenil—etil)-piperazin-l—il]-etil}-
2-fluoro-fenil) -piridin-2-ilamina;
| 6-{4—[2-(4-Amino-2ofluoro-piperidin-1—i1)~etil]~2~
fluéro—fenil}-piridin-2—ilamina;
2—(4-{2-[4-(6~Amino—piridin-2-il)-2-fluoro—feni1]-e:il}-
piperazin-1-il)-N-isopropil-acetamida:
6—[4-(4-Amino-piperidin-l-ilmetil)-2—fluoro-fenil}-
piridin-2-ilamina;
6—{4-[2—(4-Amino-2,6-dieti1-piperidin-l-il)—ecil]-
fenil}-piridin-2-ilamina;

6-{4-(2-(4-Amino-2,6-dibencil-piperidin-1-il)-etil] -
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540

fenil})-piridin-2-ilamina;
{2-[4—(6-Amino-piridin-2~il)-fenil]—etil}-(9-(4-1luoro}-

i

bencil-3-oxa-9-aza-biciclo[3.3.1)non-7-1il1)-amina; *

{2-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil] -etil}-(9- (4-cloro) -

l

bencil-3-oxa-9-aza-biciclo(3.3.1)non-7-1il)-amina;
{2—[4-(6-Amino-piridin-2-il)-fenil]—etil}~(9-(4-mecil}-
bencil-3-oxa-9-aza-biciclo(3.3.1]Jnon-7-1il) -amina; |
{2-[4- (6-Amino-piridin-2-il) -fenil) -etil}- (9- (4-mecoxi) -
bencil-3-oxa-9-aza-biciclo(3.3.1]Jnon-7-il) -amina; 1
6-[2-Isopropoxi-4-((4-fénetilpiperazin—l-il)-etilX-
fernil] -piridin-2-ilamina; |
6-[2-Isobutoxi-4—((4-f¢netilpiperazin-1-il)-etil%-
fenil] -piridin-2-ilamina; |
6- [2-Isobutoxi-4-((4-dimetilaminoetil) -fenil] -piridin-2- ,
ilamina; |
6-[2-Isopropoxi- (N-(2-metil)propil)-4-(pirrolidin-3-il);-
fenil] -piridin-2-ilamina;
| l-[4-(6-Amiho-piridin—2-il)-3-isopropoxi-fenil]-2-({-
fenetil-piperazin-1-il)-etanol;
6-[2—Ciclopentiloxi-4—((4-dimetilaminoetil)-fenil}&
piridin-2-ilamina;
6-[2-Ciclopentiloxi-4-((4-fenetilpiperazin-2-il)-stil)-
fenil) -piridin-2-ilamina;
6-[2-Ciclohexiloxi-4-((4-fenetilpiperazin-1-il)-etil)-

fenil]-piridin-2-ilamina;
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6-(2-Ciclobutiloxi-4-((4-fenetilpiperazin-1-il)-ecil) -
fenil]-piridin-2-ilamina; i

6-[2-Ciclopropiloxi-4-((4-fenetilpiperazin-1-il)-etil) -
fenil)] -piridin-2-ilamina; E
6-[2-Isopentiloxi-4—((4-fenetilpiperazin-1-il)~etil?-
fenil] -piridin-2-ilamina;
6- [2-Isohexiloxi-4-((4-fenetilpiperazin-1-il)-ecil) -
fenil)] -piridin-2-ilamina;
6—[2-Ciclopentiloxi-(N-(2-metil)propi1)—4-(pirrolidin-§-
il)-fenil] -piridin-2-ilamina;
6~[2—Ciclohexiloxi—(N-(2—metil)propil)-4-(pirrolidin—3-
il)-fenil]-piridin—2-ilamina;_
6-[2-Ciclobutiloxi-(N-(2-metil)propil)-4- (pirrolidin-3-
il)-fenil] -piridin-2-ilamina; |
6—[2—Ciclopropiloxi-(N-(2-metil)propil-4—(pirrolidin-j-
il) -fenil)] -piridin-2-ilamina;
6- [2-Isopentiloxi- (N-(2-metil)propil)-4- (pirrclidin-3-
il)-fenil] -piridin-2-ilamina; | :
6-[2-Isohexiloxi-(N-2-metil)propil)-4—(pirrolidin-3-il);
fenil] -piridin-2-ilamina; |
1-(4-(6-Amino-piridin-2-il)-3-isobutoxi-fenil]-2- {4-
fenetil-piperazin-1-il)-etanol;
l-[4-(6-Amino-piridin—2~il)-3—£sopropoxi-fenil]~2-(6,7-

dimetoxi-tetrahidroisoquinol-2-il)-etanol;

1-[4-(6-Amino-piridin-2-il) -3-isopropoxi-fenili-2-(4-
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dimetilamino-piperidin-1-il)-etanol; !
1-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-3-isopropox:-fenil]-2-

|
(dimetilamino) -etanol; |

1-[4-(6-Amino-piridin-2-il)-3-ciclopentiloxi-fenil]-2-
(4-fenetil-piperazin-1-il) -etanol;
6-[4-(2-dimetilamino-etoxi)-2-metoxi-fenil)-piridin-2-
ilamina;
6-[4-(2-dimeti1amino-etoxi)-2,3-dimetil-fenil]-piridié-
2-1lamina; :
6-[4-(2—dimecilamino-etoki)~3~metoxi-fenil]—piridin-2-
ilamina; k
6-[4-(2—dimetilamino-etoxi)—3-etoxi—fenil]-piridin-z-
ilamina; L
6—[4-(2-dimetilamino-etoxi)—2—isopropil-fenil]-piridinf
2-ilamina;
6-[2-ciclopropil-4-(2-dimetilamino-etoxi)-fenil]-

piridin-2-ilamina; .

i

6-[2-ciclobutil-4-(2—dimeti1amino—etoxi)—fenil]-piridinL
2-ilamina;

6-[2-ciclopentil-4-(2-dimetiiamino-etox:)-feril]-
piridin-2-ilamina; ' ;

6-[4-(2-dimetilamino-etoxi) -2-metoxi-S-procil-fenil] -

piridinilamina;

it

6-[4—(1-metilazetin-3-iloxi)-2-metoxi-5-eti1~fenil]

piridin-2-ilamina;
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2—(6—amino-piridin-2-il)-5-(2—dimetilamino-etcxi)-feno};
6—[4-(2-dimetilamino-etoxi)-2-propoXi-fenil]-piridin~%~

ilamina;
|
6-[4- (2-dimetilamino-etoxi) -2-isopropoxi-fenil)-piridin-

!
. . i
2=ilamina; '

6—[4—(2—dimetilamino-etoxi)‘2—etoxi-feni1]—piridin-ﬁ-
ilamina;
6-[4-(2-dimetilamino-etoxi)—2—metoxi-5—propil-fenilh-
piridin-2-ilamina; :
6—[S-alil-4-(2~dimetilaﬁino—etoxi)-2J%etoxi—fenil]f
piridin-2-ilamina; |
6—[3-alil—4-(2-dimetilamino-etoxi)-2-metoxi-fenil]ﬁ
piridin-2-ilamina; ' |
6-[4-(2-dimetilamino—etoxi)-2,6—dimetil~feni1]—piriding
2-ilamina;
6—[4—(2-dimetilamino~etoxi)—2—isopropil-fenil]—piridin%
2-ilamina; ‘
' 6-(2-terc-butil-s- (2-dimetilamino-etoxi) -fenil) -piridin:
2-ilamina;
4-(6-amino-piridin-2-il)-3-metoxifenol;
6—[4~(2—pirrolidinil-etoxi)—2,3-dimeti1—fenil]-pir;iinf

2-lamina;
6-(4-(4-(N-metil)piperidiniloxi)-2,3-dimetii-fenil] -

piridin-2-ilamina;

6-[(4-(2-pirrolidinil-etoxi)-3-metoxi-fenil] -piridin-2-
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X

6-{4-(2-(6,7-dimetoxi-3,4-dihidro-1H-isoquinolin-2-i1} -

1lamina;

etoxi) -3-metoxi-fenil}-piridin-2-ilamina; ‘ |
6—{3-metoxi-4;[2-(4-fenetil-piperazin-l—il)—etoxi[-
5 fénil}-piridin-2-ilamina;
6-{3—metoxi-4—[2-(4-meti1-piperazin-l—il)—etoxi]-fenilk-
piridin-2-ilamina;
-6-{4—[2-(4-dimetilamino-piperidin—l-il)-etoxi]-3-metox£-
fenil}-piridin-2-ilamina;
10 6-(4-(2-pirrolidinil-etoxi) -3-etoxi-fenil] -piridin-2-
ilamina;
4-(6-amino—piridin~il)-3jciclopropi1‘fenol;
6-[2-ciclopropil—4-(2—pirrolidin-1-ilFetoxi)—fenil];
piridin-2-ilamina; |

1
1

i5 éster terc-butilico del acido 3-(3-(6-amino-piridin-2-

il)-4-ciclopropil-fenoxi)-pirrolidina-1-carboxilico;
6—[2-ciclopropil—4~(l-metil-pirrolidin-B-iloxi)—fenilL
piridin-2-ilamina;
4-(6-amino-piridin-2-il)-3-ciclobutil-fenol;
20 6-(2-ciclobutil-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil]-
piridin-2-ilamina;

i
i

6-[2-ciclobutil—4—(l-metil—pirrolidin-3-iloxi)-fenil]1
piridin-2-ilamina;
4-(6-amino-piridin-2-il)-3-ciclopentil-fenol;

25 6-[2-ciclopentil-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil] -
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i i
|

éster terc-butilico del &acido 3-[4—(6-amino—piridin-;-

piridin-2-ilamina;

il)-3-metoxi-fenoxi}~pirrolidina-l~carboxilico; ;
6-[4-(l-metil—pirrolidin—B—iloxi)—2-mecoxi—fenil]-
piridin-2-ilamina;
éster terc-butilico del &cido 4-[4-(6-amino-piridin-%-
il)-3-metoxi-fenoxi) -piperidina-1-carboxilico;
6-[2-metoxi-4—(l—metil-piperidin-4-iloxi)-fenilL-
piridin-2-ilamina; | ;
6-[4-(aliloxi)-2-metoxi-fenil]-piridin-Z—ilamina;
4-(6-amino-piridin-2-il) -3-metoxi-6-alil-fenol;
4-(6—amino—pifidin-2-il)73-metoxi~2-ali1—fenol;
4-(6-amino—piridin-2—il)-3-metoxi—6-propil-fenol;
6-[2~isopropil-4-(pirrolidin-3~iloxi)—fenil]-piridin}2r '
ilamina;
6-[2-isopropil-4-(piperidin-B-iloxi)—fenil]-piridin—zi
ilamina;
6—[2-isopropil-4—(1-meti1—azetidin—3-iloxi)-fenil]{
piridin-2-ilamina;
6-[2-isopropil-4-(l-metil-piperidin-4-iloxi)-fernii]-
piridin-2-ilamina;
6—[2-isopropil—4-(l-metil-pirrolidin-3~iloxi)-fenil];
piridin-2-ilamina; | ‘
6-[2-isopropil-4-(l-metil-pirrolidin-3-iloxi)-fenii]-,

piridin-2-ilamina;
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6—[2-isopropil-4-(2-metil-2-aza—biciclo[2.2.1}hepc—$- fil
iloxi) -fenil] -piridin-2-ilamina;
|
6-[4-(2-dimetilamino-etoxi) -2-metoxi-fenil) -piridin-2-

¥

ilamina; |
6-{4-[2-(bencil-metil-amino)-etoxi]-2-metoxi-feni:]-
piridin-2-ilamina; |
6- [2-metoxi-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil]-piricéin-
2-i1lamina;
2-[4-(6-amino-piridin-2-il) -3-metoxi-fenoxi} -acetamidaj;

6-[4-(2-amino-etoxi)—2—métoxi-fenil]-piridin-2-ilamina§
6—{4-[2-(3,4-dihidro-lH—isoquinolin«Z-il)-etoxi]-2}
metoxi—fenil}-piridin-z-ilamipa;
2-[4-(6-amino—piridin-2-il)-3-metoxijfenoxi]—etanol; 2
6-{2-metoxi-4-(2-(2,2,6,6-tetrametil-piperidin-1-i7)+ :
etoxi] -fenil}-piridin-2-ilamina;
6-{4-[2-(2,5-dimetil-pirrolidin-1-il)-etoxi]-2-metcxi-
fenil})-piridin-2-ilamina; ‘
6—{4-[2-(2,S-dimetil-pirrolidin-l-il)-eCOxi]-2—metcxi{
fenil}-piridin-2-ilamina; . \
2-[4-(6~-amino-piridin-2-il)-3-metoxi-fenoxil-1-(2,2,%,5-
tetrametil-piperidin-1-il)-etanona;
6-[2~metoxi~4—(1-metil—pirrolidin-2-i1metbxi)—fenil]-i
piridin-2-ilamina; |
6-{4-[2- (bencil-metil-amino) -etoxi) -2-propoxi-fenil}-

piridin-2-ilamina;



T
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6-[4-(2-etoxi-etoxi)—2-metoxi-fenil]-piridin—z-ilaminé;
6-[4-(2—etoxi—etoxi)-2-isopropoxi-feni1]—piridin-z-

3

ilamina; t

} 6—[2—metoxii4-(3-metil-butoxi)-fenil]—piridin~2~ilamin%;

S ) 6-{4-[2—(bencil-metil—amino)-etoxi]-2—etoxi—feni1}f
piridin-2-ilamina;

6—[2-etoxiv4-(3-metil—butoxi)-fenil]-piridin~2-i1amina;

1-(6-amino-3-aza-biciclo(3.1.0)hex-3-il)-2-[4-(6-amino*

piridin-2-il) -3-etoxi-fenoxi) -etanona; ;

10 6-[2-etoxi-4- (2-pirrolidin-1-il-etoxi) - fenil] -piridin-2.

i1lamina;

V
§

3-{2-[4-(6-Amino-piridin—2~il)—3—etoxi—fenoxi]-etil}-Bi

aza-biciclo[3.1.0)hex-6-ilamina;

1—(6-amino-3-aza-biciclo[3.1.0]hex-3—il)-2-[4-(6-amino¥
15 piridin-2-il) -3-metoxi-fenoxi) -etanona;
3-{2—[4-(6-amino-piridin-2-il)—3—metoxi-fenoxi]-etil}-B-'

aza-biciclo(3.1.0)hex-6-ilamina;

t

6-[2-isopropoxi-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil)-

piridin-2-ilamina;

20 6-{4-[2-(benci1—metil-amino)-etoxi]-2-isopropoxi-fenil}°L
piridin-2-ilamina;
6—[5-alil—2-metoxi-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil]-I
piridin-2-ilamina; |
6-(2-metoxi-4-(pirrolidin-3-iloxi)-fenil]-piridin-2-

25 1ilamina;
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6—[2-metoxi—4-(l-metil-pirrolidin-B—ilbxi)-fenil]-
piridin-2-ilamina;

6-(2-etoxi-4-(pirrolidin-3-iloxi)-fenil]-piridin-2-
ilamina;

6- [2-isopropoxi-4-(pirrolidin-3-iloxi)-fenil)-piridin-2-
ilamina;

6- [2-metoxi-4- (piperidin-4-iloxi)-fenil] -piridin-2-
ilamina;

6-[2-metoxi-4-(2,2,6,6-tetrametil-piperidin-4-iloxi) -
fenil] -piridin-2-ilamina;

6- [2-isopropoxi-4-(pirrolidin-3-iloxi)-fenill-piridin-2-
ilamina;

éster terc-butilico del &cido 3-(4-(6-aminc-piridin-2-
il) -3-metoxi-fenoxi]-azetidina-1-carboxilico;

6-[4- (azetidin-3-iloxi) -2-metoxi-fenil] -piridin-2-
1lamina;

| 6- [2-metoxi-4-(l-metil-azetidin-3-iloxi)-fenil)-piridin-

2—iiamina;

6- [2-isopropoxi-4- (pirrolidin-3-iloxi)-fenilj-piridin-2-
ilamina;

6- [2-isopropoxi-4- (pirrolidin-3-iloxi)-fenil! -piridin-2-
ilamina;

6—[2-mecoxi-4~(pirrolidin-3-iioxi)-fenil]-piridin-2-
ilamina; |

6-[2-metoxi-4-(1l-metil-pirrolidin-3-iloxi)-fenil]-

#
595

2
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piridin-2-ilamina; ;

. 6-[2-metoxi-4-(1-metil-pirrolidin-3-iloxi)-fenil]-

piridin-2-ilamina;

6-[2-metoxi—4~(2-metil-2-aza—biciclo[2.2.1]hept—5—
5 1loxi)-fenil)-piridin-2-ilamina;

6-[2-metoxi-4—(l-metil—piperidin-4—iloxi)-fenil]-

piridin-2-ilamina;

6-[4-(l-etil—piperidin-4-iloxi)-2-metoxi-fenil]-piridina
2-ilamina;
10 6-[S-alil—2—metoxi-4-(i-metil—pirrolidin-B—iloxi)- !

fenil] -piridin-2-ilamina;

6-[2,6—dimetil—4-(3—piperidin~l-il-propoxi)-fenil]-

viridin-2-ilamina;

6-[2,6-dimeti1-4—(2—pirrolidin—l—il—etoxi)~fenil]-

15 piridin-2-ilamina;
6-{2,6-dimetil-4—[3-(4-metil-piperazin-l-i1)-propoxi]- i
fenil] -piridin-2-ilamina;
6—[2,6-dimetil-4-(2-morfolin-4-il-etoxi)-fenil]-piridin~
2-ilamina;

20 6—{4-[2-(bencil-metil-amino)-etoxi]-2,6—dimetil-fenil}- |

piridin-2-ilamina;
2-[4-(6-amino-piridin-2-il)-3,5-dimetil-fenoxi] - |

acetamida; - ‘
6—[4—(2—amino—etoxi)—2,6-dimetil-fenil]—piridin-z- '

25 ilamina;
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6-[2-isopropil-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil]- | btz
piridin-2-ilamina; |
2-(2,5-dimetil-pirrolidin-1-il)-6-(2-isopropil-4-{2- ‘
pirrclidin-1-il-etoxi)-fenil] -piridina;
5 - 6-{4-(2-(3,5-dimetil-piperidin-1-il)-etoxi]-2-isopropil -
fenil}-piridin-2-ilamina; . ‘
6-({2-terc-butil-4-(2-pirrolidin-1-il-etoxi)-fenil]-

piridin-2-ilamina;

1
i

3—{2—[4'-(6-Amino-piridin-2-il)~bifenil-4-i1]—etil}-3—
10 aza-biciclo(3.1.0]hex-6-ilamina; i
6-[4'-(4-Fenetil-piperazin-1-ilmetil)-bifenil-4-il]-
piridin-2-ilamina;
3-[4"-(6-Amino-piridin-2-il) -bifenil-4-ilmetil] -3-aza-
biciclo[3.1.0}hex-6-ilamina;
15 3-[4’-(6-Amino-piridin-2-il) -bifenil-3-ilmetil] -3-aza-
biciclo[3.1.0}lhex-6-ilamina;
| 2-Amino-N-[4'-(6-amino-piridin-2-il)-bifenil-3-3i1]-
prépionamida; ' !
2-Amino-N-[4’-(6-Amino-piridin-2-il)-bifenil-3-il}-3-
20 fenil-propionamida;
6-[4-(1-Bencil-1,2,5,6-tetrahidro-piridin-3-il)-fenil]-

piridin-2-ilamina;

e

6-[4-(1-Bencil-piperidin-3-il) -fenil] -piridin-2-ilamina;
6-[4-(1-Bencil-piperidin-2-ilmetil)-fenil) -piridin-2-

25 1ilamina; ‘ '
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6-{4-[1—(2,2-Diﬁénil-etil)-piperidin-2-ilmetil]-fenil}-
piridin-2-ilamina;
6-[3-(2—Dimetilamino-ciclopentilmetil)-fenil]-piridin-2-
ilamina;
6—[3-(2-(4-Meti1piperazin—l-il)-ciclopencilmetil)—
fenil] -piridin-2-ilamina;
6-(4- (Piperidin-4-il)-fenil) -piridin-2-ilamina;
6-[3-(2-(N-Ciclohexilamino)-ciclopen;ilmetil)-fenil]-
piridin-2-ilamina; |
6-[3-(2-(N—Ciclohexilamiho}—ciclopentilmetil)—fenil]~
piridin-2-ilamina;
6-[3-(2-(N-Fenetilamipo)-ciclopentilmetil)—fenil]-
piridin-2-ilamina;
6-[3-(2—(N-Fenetilamino)-ciclopentilmetil)—fenil]—~
viridin-2-ilamina;
6-{3—(2-(4—Metilpiperazin—1-il)-ciclohexilmetil)-fenil]—
piridin-2-ilamina;
| 6-[3-(2—(N-Bencilamino)-ciclohexilmetil)-fenil]-piridin-
2-ilamina;
6-{4-[2-(2—Etoxi-etilamino)~ciclohexilmetil]-fenil}-
piridin-2-ilamina;
6-[4-(2-(4-Bencilpiperazin-1-il)-ciclohexilmetril) -
fenil] -piridin-2-ilamina; |

6-[4-(2-(4—(N—Isopropilacetamido)piperazin-l-il)-

ciclohexilmetil)-fenil]-piridin-z-ilamina;
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6-(4-((2-(Fenetil)-[(2.2.1)biciclohept-1-il)metil)
fenil] -piridin-2-ilamina;

6-[4-((2-(3-aza-biciclo[3.1.0]hex-6—ilamino)

(2.2.1)biciclohept-1-il)metil)-fenil]-piridin-2-ilamina;

~

6-[2- (N-Fenetilamino) -5-fenil-ciclohexilmetil)metil)

fenil) -piridin-2-ilamina:

6-[4-((2- (Fenetil)-([2.2.1)biciclohept-1-il)metil)

fenil] -piridin-2-ilamina;

6-[((2-(3-aza-biciclo(3.1.0lhex-6-ilamino) -5-fenil-
ciclohexilmetil)metil)-fenil]lpiridin-2-ilamina;

N-Metil- (2-aminopirid-6-il-bencilideno) -oxindol;

N-Metil-(2—aminopirid-67il-bencil)~oxindol;

N-(2-Dimetilaminoetil) - (2-aminopirid-6-il-bencilideno) -
oxindol;

N~(2-Dimeti1aminoetil)—(2-aminopifid-6-i1-bencil)-
oxindol;

6-[(N-5-Isoxazolilmetil)-4- (piperidin-4-il)-fenil]-
pigidin-Z-ilamina;

6-[((N-Acetamido) -4- (piperidin-4-il)-fenil) -piridin-2-
ilamina;

6- {((N-Benzoilmetil) -4- (piperidin-4-il) -fenil)-piridin-
2-ilamina;

5-[((N-(3,4-Dimecoxibenci1))-4;(piperidin-4—il)—fenil]-
piridin-2-ilamina;

6-[((N-(3,4-Meti1enodioxibencil))—4-(piperidin—4-il)-
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fenil]-piridin-z—ilamina;
6-[((N-(2-Furil)metil)-4-(piperidin-4-il)-fenil] -
piridin-2-ilamina;
N-(4'-(6-Amino-piridin-2-il)-bifenil-4-ilmetil]-5,6-
dimetoxi-1,2,3,4-tetrahidroisoquinolina;
6-[(N-(5-Isotiazolil)metil)-4- (piperidin-4-il)-fenil] -
piridin-z-ilamiﬁa;
6-[(N-(5-Tiazolil)metil)-4- (piperidin-4-il)-fenil]-
piridin-2-ilamina;
6-[(N-(2-Piridil)metil) -4- (piperidin-4-il)-fenil] -
piridin-2-ilamina;
6-[(N—(3-Piridil)metil)-4—(piperidin-4-i1)~fenil]-
piridin-2-ilamina;
6- [(N-(2-Imidazolil)metil)-4- (piperidin-4-il)-fenil]- .
oliridin-2-ilamina;
6- [(N-(4-Imidazolil)metil) -4- (piperidin-4-il)-fenil] -
piridin-z—ilamina;
6-[(N-(4-Piridil)metil)-4-(piperidin-4-il)-fenil] -
piridin-2-ilamina;
6-[(N-(2-Furil)metil)-4-(pirrolidin-3-il)-fenil] -
piridin—z-ilamina;
6-[(N-(2-Metil)propil)-4-(pirrolidin-3-il)-fenil] -
oiridin-2-ilamina; |
8-[4-(6-Amiro-piridin-2-il)-fenil]l-3-isobutil-3-aza-

biciclo(3.2.1]octan-8-01;



8—[4—(6-Amino-piridin—2-il)-fenil]-3—furan-2-ilmetil-3—
aza—biéiclo[3.2.1]octan-8—ol;
8—[4—(6-Amino—piridin—2-il)-fenil]-3~bencil-3-aza¥
biciclo(3.2.1)octan-8-01;
6-[8-(2-Dimetilamino-etoxi)-1,2,3,4—tetrahidro-1,4-
metano-naftalen-S-il]—piridin-Z-ilamina;
6—[8—(2-Pirrolidin—1—il-etoxi)-1,2,3,4—tetrahidro-1,4-
mecano-naftalen-S-il]-piridin—z-ilamina;
6-[8—(2-Dimetilamino-etoxi)-1,2,3,4-tetrahidro-1,4-
etano-naftalen—S—il]-piridin-é-ilamina; §
6~[8—(2-Pirrolidin-l-il-etoxi)—1,2,3,4-tetrahidro-1,4— '
etano—naftalen-s—il]-piridin-Z—ilamina; ?
6-[8-(2-(4-Dimetilamino—piperidin-1-il)-etoxi)-1,2,3,4—
tecrahid:o—l,4—metano-naftalen-5-il]-piridin-2-ilamina;
6—[8-(2-(6,7-Dimetoxi-tetrahidroisoquinol-2-il)-e:oxi)—
1,2,3,4—tetrahidro~l,4-metano-naftalen¥5-il]-piridin—z-
lamina; vy
6-[8-(2-(4-Metilpiperazin—l-il)-etoxi’-1,2,3,4~

tetrahidro-l,4-metano—naftalen—5-il]-piridin—z-ilamina.




10. [MODIFICADA] Un procedimiento de tratamiento de
un  trastorno o afeccién que puede tratarse mediante la
alteracién de los ritmos circadianos en un mamifero,
incluyendo un ser humano, que comprende administrar a dicho
mamifero una composicién farmacéutica de acuerdo con la
Reivindicacién 1.

\11. [MODIFICADA] Un procedimiento de tratamiento de
un trastorno o afeccidn seleccionado entre ceguera, obesidad,
trastorno afectivo estacional, trastorno bipolar, desfase
horario, trastornos de los ritmos circadianos del suefio,
privacién del suefio, trastornos del suefio REM, hipersomnia,
parasomnias, trastornos de los ciclos de suefio-vigilia,
narcolepsia y trastornos del suefio asociados con el trabajo a
turnos o con horarios de trabajo irregulares; enuresis
nocturna y sindrome de las piernas inquietas en un mamifero,
que comprende administrar a dicho mamifero una composicidn
farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacién 1.

12. [MODIFICADA] Un procedimiento de tratamiento de
un  trastorno o afeccidén seleccionado entre distimia,
trastorno depresivo mayor; trastorno bipolar, trastorno
afectivo estacional y otros tratornos del estado del animo;
trastornos de ansiedad incluyendo trastorno de ansiedad
generalizada, traétorno obsesivo-compulsivo, trastorno de

panico, trastorno de estrés post-traumdtico, fobias sociales,




agoratobia y otras fobias; ceguera, obesidad, apoplejia,
desfase horario, trastornos del suefio tales como trastornos
del ritmo circadiano del suefio, narcoplesia, apnea durante el
suefio, trastornos del suefio REM, parasomias, trastornos del
ciclo de suefio-vigilia, privacién del suefio, insomnio,
hipersomnia vy trastornos del suefio asociados con 1la edad
avanzada, el trabajo a turnos o con horarios de trabajo
irregulares; enuresis nocturna, sindrome de las piernas
inquietas y trastornos cognitivos tales como demencia Yy
trastornos de la memoria en un mamifero, que comprende
administrar a dicho mamifero una composicién farmacéutica de
acuerdo con la Reivindicacién 1.
13. [NUEVA] El uso de una composicidn

farmacéutica que comprende:

(a) un compuesto inhibidor de 1la NOS o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo;

(b) opcionalmente un antagonista del receptor NK-1 o
una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; y

(c) opcionalmente un SSRI o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo;
para fabricar una medicamento Util en el tratamiento de un

trastorno o afeccién que puede tratarse mediante 1la

alteracién de los ritmos circadianos en un mamifero, en la

que los agentes “a”, “b” y “c” estdn presentes en tal



composicidén en cantidades qQue hacen a la combinacién de los
agentes presentes eficaz para tratar un trastorno o afeccidn
¥

que puede tratarse mediante 1la alteracién de 1los ritmos

3

circadianos.

14. [NUEVA] El uso de una composicién farmacéutica
-

seglin la Reivindicacién 13, en la que el trastorno o afeccidén
se selecciona entre ceguera, obesidad, trastorno afectivo
estacional, trastorno bipolar, desfase horario, trastornos de
los ritmos circadianos del sueflo, privacién del suefio,
trastornos del suefio REM, hipersomnia, parasomnias,
trastornos de los ciclos de suefio-vigilia, narcolepsia vy
trastornos del suefio asociados con el trabajo a turnos o con
horarios de trabajo irregulares; enuresis nocturna y sindrome
de las piernas inquietas.

15. -[NUEVA] El uso de una composicidn farmacéutica
seglin la Reivindicacidn 13, en la que el trastorno o afeccidén
se selecciona entre distimia, trastorno depresivo mayor,
trastorno bipolar, trastorno afectivo estacional Y otros
tratérnos del estado del dnimo; trastornos de ansiedad
incluyendo trastorno de ansiedad generalizada, trastorno
obsesivo—compulsivo, trastorno de panico, trastorno de estrés
post-traumatico, fobias sociales, agorafobia Y otras fobias;
ceguera, obesidad, apoplejia, desfase horario, trastornos del

suefio tales como trastornos del ritmo circadiano del suefio,
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narcoplesia, apnea durante el suefio, trastornos del suefio

REM, parasomias, trastornos del ciclo de suefio-vigilia,

privacién del suefio, insomnio, hipersomnia y trastornos del

suefio asociados con la edad avanzada, el trabajo a turnos o

con horarios de trabajo irregulares; enuresis nocturna,

sindrome de las piernas inquietas y trastornos cognitivos

tales como demencia y trastornos de la memoria.
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2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

| s 5 |
Folio _ © |

Radicacion no 00-244L% |

Concepto Técnico no Clasificacion Internacional de Patentes Aé“(, 3"/Ol‘j{bi/élD )3,1/40 >1,>i/425
|

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decision 486 se determinb que
esta solicitud de Patente de Invencion:

SIX] NOJ[] Contiene un resumen de la invencion (Art.26-g). l
SI[X] NOJ[] Contiene el titulo o nombre de la invencion (Art.27-d).
SI[X] NOJ[] Contiene la descripcion de la invencion (Art.26-b). *

SI[T ] NO[] NOES APLICABLE [~ ] Contiene los dibujos necesarios para comprender la invencion |
(Art.26-d) %

SI[x] NO[ ] Contiene unao mas reivindicaciones. (Art.26-c).

SIT] NO[ ] NO ES APLICABLE [ X Han sido desarrollados los productos y/o procedimientos a partir |
de recursos genéticos o de sus productos derivados de los que cualquiera de los Paises
Miembros es pais de origen. (Art. 26- h).

SIf] NOI[ | NO ES APLICABLE [\ JLos productos y/o procedimientos han sido obtenidos o
desarroltados 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-).

4 SIT ] NO[X] La invencion se refiere a un producto relativo a un material biologico. (Art.26-J).

SIX] NOJ[ ] La prioridad coincide con la materia reivindicada.
SI[X] NO[] CUMPLELOSREQUISITOS TECNICOS

I OBSERVACIONES Y OTROS: SI[] NO [ ] ver hoja(s) anexa(s)

4. Modi(ico HIOo pregentado inicialmente por el comsignado en d {olio 563 |

2. Ancxa nuevo aaptold rewindicadorio folioy 569 & 614 que reemploza <) oricyingl -
. mMmunte procentado | oo cmbios efkicioodos 5o mencionon <on claridad en 05

i, 2402 9639 569 |\ clo perc poblicacion (folio 568, dareda demdtica (folio 561 |
|~ EXAMINADOR TECNICO  de. propicdorion ({olic 566). g

L 20204 4. ES preciso mencionar coe i oo comodal no es patendable
en Colombia ({oLos 612w 6l4), |

BogotaD.C, 12 maovrzo 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 Bogota D.C. - Colombia
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Industria y Cometrcio

SUPERINTENDENCIA

Folio 6:Z002-Q 5 ‘
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2020
Bogota, D.C.
Doctor(a)
CARLOS R. OLARTE
Apoderado(a)
REFERENCIA: Radicacion No. 00-24427

Tramite 002

Evento 001 -

Actuacion 416

Oficio No. 580

Folios 001

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

publicacion en la Gaceta de Propiedad Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma
Decision.

Camplase o
Dado en Bogota, D.C.,alos Q) 2 ABZ. iird

ALIX CESPEDES DE VERGEL
Jefe de Jd Division de Nuevas Creaciones

Bogota, D.C.,22'06 N 40% El extracto de es(%solizi(t)ud_ﬁm publicado en el niimero 5 / 6 dela
Gaceta de Propiedad Industrial, de fecha 20~09-"200L _ Eftérmino habil sefialado por la ley
expird el 29-0%-2001 ySI__NO & se presentaron oposiciones por parte de terceros.

Carrera 13 No. 27-00 Pisos 5, 7 y 10
Conmutador: 382 0840
Fax: 382 2695
E-mail: info@sic.gov.co
WWW.SIC.goV.Co
Boqgota, D.C., Colombia




