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Referencia : Expediente No. 00.065.554

Solicitante : NEUROQOGEN CORPORATION

Asunto : Solicitud de patente para:

"PIRROLCARBOXANIDAS FUSIONADAS; UMA NUEVA
CLASE DE-LIGANDOS DE RECEPTORES CEREBRALES
DE GABA”

Fecha de la solicitud : 31 de agosto de 2000

TRAMITE:02 - EVENTO:01 - ACTUACION:444

1. Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado del solicitante en
el asunto antes identificado, me refiero al auto nGmero 3108,
notificado por estado del 23 de noviembre de 2000.

2. Mediante el auto nlGmerc 3108 se puso en conocimiento del
solicitante el informe que contiene las observaciones hechas por su
Despacho Bobre la présente solicitud de patente. Atiendo a 1las
observaciones de la manera siquiente:

2.1. En las reivindicacionea. Presento con este escrito un
nuevo pliego reivindicatorio en el cual se han realizado las
siquientes modificaciones:

- Las reivindicaciones 2, 63 y 79 se redactaron ‘de manera
que ahora son dependientes de la reivindicacién 1 con el fin
de observar claramente el requisito de unidad de invencién
entre las reivindicaciones, de acuerdo con lo sugerido por
ese Despacho.
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- La reivindicacién 67 se ha corregido para que se dirija a
la composicién que contiene el compuesto de la
relvindicacién 1.

- Se modifica la enumeracién de las reivindicaciones 73 en
adelante asi como la dependencia de las mismas.

Le solicito se sirva aceptar este nuevo capitulo
reivindicatorio de 93 reivindicaciones en sustituciém del
presentado originalmente.

Finalmente, solicito a Usted muy comedidamente que s8i el
examinador encuentra alguna discrepancia con respecto a
alguna de las anteriores explicaciones, éstas sean
informadas junto con el examen de fondo y no constituyan
impedimento subatancial para el buen desarrollo de esta
solicitud de patente.

2.2. Arte Final. Adjuntc a este memorial presento los artes
‘finales de acuerdo con lo requerido.

2.3. Copia Certificada. Me permito informarle que la copia
certificada de la solicitud de patente estadounidense No.
09/387,311 del 31 de agosto de 1999, junto con su respectiva
traduccifn de sus reivindicaciones y caritula, de la cual se
reclama prioridad fue presentada junto con mi memorial
nimero 00065554 00000001 del dia 17 de noviembre de 2000.

2.4. Recibos. Presento junto con este escrito, el recibo de
pago por valor de $6B.000.co0 pesos por concepto de
modificaciones en solicitud pendiente. Adicionalmente
presento recibo de pago por valor de $ 420,.000.= por concepto
de los derechos por publicacién por palabra adicional.
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3. Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones
hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de patente,
atentamente solicito que se continfie su tramitacién.

) ENILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929

Bogots, 10 ENE 2001

Sefiora Jefe,

COLO 10611-801-005-2

\D‘\ ASN-44 ,
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la férmula:

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo en donde:
T es halé6geno, hidrégeno, hidroxilo, amino, alquilo o alcoxi;

X es hidrégeno, hidroxi, amino, bencilo, t-butoxicarbonilo,

benciloxicarbonilo, alquilo, o alcoxi;

G representa




Q es un arilo opcionalmente sustituido © un grupo de
heterocarilo opcionalmente sustituido que tiene de'l a 3 anillos,
3 a 8 miembros en cada anillo y de 1 a 3 heteroftomos; /

W Be selecciona de hidrbégeno, -0-, -NH-, -NR7-, -S(0)0-2-, -
C(=0)-, -0C(=0)-, -C(=0)0-, -C(=O)NH-, -NHC(=0) -,  NR7C(=0) -,
-NHS {(0) 0-2~, -NR?S(O)O-&-, -5(0) 0-2NH-, 5(0)0-2NR7~, y CR7RS
en donde R7 y R8 son iguales o diferentes y representan
hidr6geno, algquilo, o R7-R8 tomados juntos representan una mitad
ciclica que tiene 3-7 &tomos de carbono, en donde W no puede
ser hidr6geno cuando Q es fenilo, 2- 6 3-tienilo, o 2-, 3-, o 4
piridi_o, indolilo, imidazolilo, o piridazinilo;

Z es hidrégeno, hidroxi, cicloalquilo(alcoxi), amino, mono- o
di(alquilol)amino, "o azacicloalquilo, -0O{alquilol), 8(0)0-
2(alquilol), -C{=0) {(alquilol), -0C(=0) (alquilol}, OC(=0)H, -

C(=0)0O(alquilol), -C(=0)OH, -C(=0)NH (alquilol), -

C(=O)N(alquilol)2, -C(=0)NH2, NHC (=0) (alguilol), -NHC(=0)H,
N(alquilol)C(=0) (alquilol) ,NHS (0)0 2(alqui}ol),-
N(alquilol)S{0)0

2 (alquilol),-S(0)0-2NH{alquilol),-8(0)0-2 (alquilol)N{alquilol),
En donde cada alquilol es independientemente recto, ramificado o
ciclico, puede contener uno o dos'enlaces dobles o triples o
combinaciones de las misﬁas, Yy es no sustituido o sustituido con
uno o m4s sustituyentes independientemente seleccionados de
hidroxi, oxo, halb6geno, amino, ciano, nitro, y alcoxi, o

Z es -N(RN)2S8(0)0 2(RS) en donde.cada RN es independientemente
hidrégeno o alquilo donde .el alquilo es recto, ramificado, o
ciclico,  puede contener una o dos enlaces dobles o triples, y es
no sustituidoe o sustituido con uno o mas sustituyentes

seleccionados independientemente de hidroxi, oxo, halégeno

amino, ciano, nitro, y alcoxi,

r



RS es hidroxi, alcoxi, heteroarilo, arilo, o alquilo en donde
cada arilo y heteroarilo es sptionalmecon uno o dos de alquilo,
hidroxi, alcoxi, triflourometilo, halégeno, amino, o mono- o di-
alquilamino; y

cada alquilo es opcionalmente sustituido con hidroxi, alcoxi,
triflourometilo, haldSgeno, amino, mono- o di- alquilamino,
arilo, o heteroarilo; o

Z ea fenilo o fenilalquilo donde la porcién de fenilo es
opcionalmente gsustituida con alquilo, hidroxi, alcoxi,
triflourometilo, halégeno, amino, o mono- o di- alquilamino, o

Z e 2-, 3-, o 4-piridilo, 1- o 2-imidazeolilo, 1-, 2-, 6 3-
pirrolilo, azeditinilo, norborn-2-ilo, o adamantan-zlilo; cada
uno de los cuales se puede sustutir en un carbono terciario o un
nitrégeno secundario con Cl-Céalquilo, o

Z 8 NRSCOR10 en donde R9 y R10 son iguales © diferentes y
representan hidrégeno o alquilo o ciclealquilo, o

Z estid conectado, opcionalmente mediante W, a Q desde un anillo
.de 1-6 miembros; o

Z representa un grupo de la férmula:

en donde f

pesl, 2, o 3;

#
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D y D’ independientemente representan oxigeno, NRy o CHRy
giempre que 88lc D o D’ puede ser NRy en donde cada Ry es
hidrégeno o alquilo; y

Rz is hidrégeno o alquile, o

Z representa un grupo de la férmula:

R,
o3

en donde
pesl, 2, 6 3;
ges 0, 1, 6 2;
cada Rz es independientemente hidrégeno o alquilo; o

Z representa un grupo de la f6rmula:

a}dﬁr&

o)

en donde

ses 0, 1, 2 63, vy la suma de 8 y m es no menor que 1;

Ro es hidroxi, Cl-Céalcoxi, amino, mono- o di-alquilamino, en
donde cada alquilo es independiente y opcionalmente sustituido

con amino, mono- © dialquilamino, o

R,\

N

Ro es un grupo de la formula



en donde p, D, D', y Rz son como se definen anteriormente;

A AN

Yy independientemente representan una cadena de
carbono opcionalmenete sustituida con halégeno, oxo, ciano,
nitro, amino, mono o dialguilamino, alquilo, alguenilo,
alquinilo, trifluorometilo, trifluorometoxi, or cycloalquilo;
en donde
kes 0, 1, 2, 6 3;

mes 0, 1, 2, 6§ 3; ¥

A

representa una cadena de carbono opcionalmente
sustituida con RS y R6 ynes 0, 1, 2, &6 3; y R3, R4, R5, ¥y
R6 son iguales o diferentes y son independientemente
seleccionados en cada caso desde hidrégeno, algquilo, -COR1l o -
CO2R11 en donde R1l es alguilo o cicloalquilo que tiene 3-7
&tomos de carbono; o -CONR12R13 en donde R12 y R13 se
seleccionan independientemte de hidrégeno, alquilo, cicloalquilo
que tiene 3-7 Atomos de carbono, fenilo, 2-, 3-, 6 4-piridilo, o
NR12R13 forma un grupo heterociclico de morfolinilo,
piperidinilo, pirrolidinilo, o N-alquilo piperazinilo; o
R3-R4 se pueden tomar juntos para formar una mitad ciclica que
tiene 3-7 &tomos de carbono; o
R5-R6 se pueden tomar juntos para formar una mitad ciclica que
tiene 3-7 &tomos de carbono;
en donde cada grupo de alquilo que forma R3, R4, R5, o R6

substituyente o mitad del mismo se puede sustituir
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independientemente con hidroxi o mono- or dialquilamino en donde

cada alquilo es independientemente alquilo o cicloalquilo.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en

donde:

T es halbSgeno, hidrégeno, hidroxile, C1-C6 amino, algquilo o Cl-
C6 alcoxi;

X es hidrégeno, hidroxi, amino, Cl1-Cé6 alquilo, © Cl-C6 alcoxi;

G representa

L

en donde

Q es fenilo, 2- 6 3-tienilo, o 2-, 3-, 6§ 4 piridilo, 2-, 4-, &
5-pirimidinilo, indolilo, imidazolilo, piridazinilo, 1,4-
benzodioxazinilo, 1,3-benzodioxolilo o imidazo[l,2-alpiridinilo,
todos los cuales se pueden sustitutir por uno © més de hidroxi,
halégeno, C€l1-C6 alquilo, Cl1-Cé6 alcoxi, ciano, nitro, amino, y
mono- or dialquilo{Cl1-Cé)amino;

W se selecciona de hidrégeno, -0-, -NH-, -NR7-, -8{0)0-2-, -
C{=0)-, -0OC(=0), -C(=0)O-, -C(=O)NH-, -NHC(=0)-, -NR7C(=0)-, -
NHS(0)0-2-, -NR78(0)0-2~, -S{0O)0-2NH-, -S(0)0-2R7H-, y CR7R8 en
donde R7 y R8 son iguales o diferentes y representan hidrégeno,

alquilo, o R7-R8 tomados juntos representan una mitad ciclica

2%



que tiene 3-7 &tomos de carbono, en donde W no puede Bser
hidrégeno cuando Q es fenilo, 2- 6 3-tienilo, o 2-, 3-, 6 4
piridilo, indeolilo, imidazolilo, o piridazinilo;
Z es hidrb6geno, hidroxi, C3-C7 cicloalquilo(Cl-Cé alcoxi),
amino, mono- o di (C1-Cé6 alquilol)amino, o C3-C7
azacicloalquilo, -0(C1-Cé alquilol), -8{(0)0-2(Cl1l-C6 alquileol), -
C(=0) (C1-C6 alquilol), -0C{(=0) (C1-Cé alquilol), -OC(=O)H, -
C(=0)0(Cl1-C6 alquilol), -C(=0)OH, -C(=0)NH(C1-Cé alquilecl), -
C(=O)NH2, =NHC (=0) (C1-C6 alquilol), -NHC (=6) H, ~-N({Cl1-C6
alquilol)C(=0) (Cl-Cé alquilol), -NHS(0)0-2(Cl1-C6 alquilol), -
N(C1-C6 alquilol)S{0)0-2(C1-Ce6 alquilel), -8 (0) 0-2NH (C1-C6
alquilol), o

-5(0)0-2(C1-C6 alquilol)N(Cl-Cé alquilol),
en donde (Cl-C6 alquilol se elige independientemente en cada
caso y es recto, ramificado o ciclico, puede contener uno o dos
enlaces dobles o triples, y es no sustituido o sustituido con
uno © mis sustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo,
halégeno, amino, ¢iano, nitro, and alcoxi, o©
Z es fenilo o fenil (Cl-Cé6)alquilo en donde la porcién de fenilo
es opcionalmente sustituida con Cl1-Cé alguilo, hidroxi, C1-Cé
alcoxi, trifluorometilo, trifluocrometoxi, halégeno, amino, o
mono- o diC1-Cé alquilamino, o
Z es 2-, 3-, 6 4-piridilo, 1- 6 2-imidazolilo, 1-, 2-, 6 3-
pirrolilo, o adamantano-2-ilo; cada uno de los cuales se puede
pustituwir en un carbono terciario o un nitrdgeno secundario
con Cl-C6éalquilo, o
Z es NRSCOR10 en donde R9 y R10 son iguales o difez:entea b'
represéntan hidrégeno o C1-Cé alquilo o C3-C7 ciclecalquilo, o

Z esti conectado, opcionalmente mediante W, a Q desde un anillo

p—

de 1-6 miembros; o r




Z representa un grupo de la f6rmula:

en donde

pesl, 2, 6 3;

D y D' representan independientemente oxigeno, NRy o CHRy
siempre que D o D’ pueda ser NRy en donde cada Ry es hidré6geno o
Cl-Cé alquilo; y

Rz es hidrégeno o C1-C6 alguilo, o

Z representa un grupo de la férmula:

en donde

pesl, 2, 6 3;

ges 0, 1, 6 2;

Rz es hidrégeno o Cl1-Cé alquilo; o

un grupo de la fé6rmula:

;,‘Hg[rRo

3’53
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en donde

ses 0, 1, 2 63, v la suma de 8 y m no es menor que 1;

Ro es hidroxi, (Cl1-C6alcoxi, amino, mono- o diCl-Céalgquilamino en
donde cada alquilo es sustituido independiente y opcionalmente
con amino, mono- o diCl-Céalquilamino, o

Ro es un grupo de la formula

Rz\_D
p

¥

N

en donde p, D, D', Yy Rz son como se definen anteriormente;

b4 representan independientemente una
cadena de carbono sustituida opcionalmente con hidrégeno,
halégeno, oxo, ciano, nitro, amino, mono o di(Ci-Cé6)alquilamino,

cadena recta o ramificada Cl-C6 alquilo, C2-C6 alquenilo, C2-C6

alquinilo, trifluorometilo, trifluorometoxi, o cicloCl-Cé
alquilo; f —
en donde

kes 0, 1, 2, & 3;

mes 0, 1, 2, 6 3; y \
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representa una cadena de carbono sustituida

opcionalmente con RS y Ré y es 0, 1, 2, &6 3;
R3, R4, R5, y R6 son iguales o diferentes y se seleccionan
independientemente en cada caso de hidrégeno, C1-Cé alquilo, -
COR1ll o -CO2R11 en donde R1ll es Cl-6alquilo o C3-C7
cicloalquilo; o

-CONR12R13 en donde R12 Yy Ri13 se seleccionan
independientemente dg hidrégeno, C1-Cé6 alquilo, C3-C7
cicloalquilo, fenilo, 2~, 3-, 6 4-piridilo, o NR12R1l3 forma un
grupo heterociclico el cual es morfolinilo, piperidinilo,
pirrolidinilo, o N-alquilo piperazinilo; o
R3-R4 se pueden tomar juntos para formar una mitad ciclica que
tiene 3-7 &tomos de carbono; o
R5-R6 se pueden tomar juntos para formar una mitad ciclica que
tiene 3-7 dtomos de &tomos de carbono; y
en donde cada grupo de alquilo que forma un R3, R4, R5, o R6
sustituyente o ©porcién del mismo puede . ser sustituido
‘independientemente con hidroxi o mono- o dialquilamino en donde
cada alquilo es independientemente C3-C7 alquilo o cicleoalquilo

que tiene 3-7 tomos de carbono.

3. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde Q

es fenilo o piridilo.

—

4. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde Q

es fenilo o piridilo; y
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vya sea el grupo o el grupo es sustituido por

OXO.

5. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la

f6rmala:

Y
Y W, L Z
R P o
N Y
2: ’ \ H Y
R&™ ™Ma~N T
X

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidr6geno, hidroxi, haldgeno, Cl1-Cé6 alquilo, C1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, y mono- o dialquile(Cl-C6)amino.

6. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
fé6rmula:
o W Z
Ry f Mo

DPD
Iz



en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl1-Cé alquilo, C€1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, y mono- o dialquilo{(Cl-C6)amino.

7. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacibn 1, de la
férmula:
Y
KW Z
R £ Ha
Ry N
Rs T\ "
RB n N T
H

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidr6geno, hidroxi, halégeno, Cl1-C6 alguilo, C1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, and monc- or dialquilo(Cl-C6)amino.

8. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicaci6én 1, de 1la

férmula:



Y
Y.
& W, 2
Re P LG
Ry N\ilx"'v
Rs TG
Rg T

en donde:

A 0o B es nitrégeno y el otro es carbono;

cuando A es nitr6geno Y es hidrégeno;

cuando B es nitrSgeno Y es hidrégeno;

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl1-Cé6 algquilo, Cl1-Cé alcoxi, ciano, nitro,

amino, and mono- o dialquilo(Cl-Cé)amino.

5. Un compuesto de acuerdeo con la Reivindi_cacién 1, de la
férmula:
Y
Y.
- W Z
o © I
Ry N Mo
Re H
Rs T\
Re 7 T
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en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidr6geno, hidroxi, halégeno, C1-C6 alquilo, Cl1-Cé alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- o dialquilo({C1-C6)amino.

10, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

férmula:

PLL

en donde Y es s8seleccionado independientemente en cada caso
hidr6geno, hidroxi, halégeno, Cl1-C6é alquilo, Cl1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- or dialquilo(Cl-Cé6)amino.

11. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicaci6én 1, de 1la
férmula:
Y
Y. Y
o) 0
Rs W, ._.Z
Ry N . M
Rs | Y
Rg
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en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, C1-C6 alquilo, Cl1-C6é alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- o dialquilo(Cl-C6)amino.

12, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
f6rmula:
Y.
o) 0O
Rs Y 4
R4 N k\H;
Rs T\
Re N T
H

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl1-Cé6 alquilo, Cl-C6é alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- o dialquilo(Cl-C6)amino.

13. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la
fé6rmula:
Y
0. .Z
m
Y
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en donde Y es seleccionado independientementeen cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl-Cé alquilo, Cl-Cé alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- o dialquilec(Cl-C6)amino.

14, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

feas
N

H vy

.

f6rmula:
O
Rs
I\

DL

H

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hiroxi, halégen, Cl1-Cé alquilo, Cl1-C6 alcoxi, ciano,

nitro, amino, y mono- o dialquilo(Cl-Cé6)amino.

15. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la

férmula:

Y
oL . Z
e 1
& y
n’\T )
H

LLZ



en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidr6geno, hidroxi, halégeno, C1-Cé alquilo, C1-Cé6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, y mono- o dialquilo(Cl-C6)amino.

16. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
fSrmula:
Y
()‘Y Z O Z
Ry O l m
Re N \II\’ Y
Rs TN "oy
RB n N T
|
X
en donde:

A o B es nitrdgeno y el otro es carbono;

cuando A es nitrbégeno Y es hidrégeno;

cuando B es nitrégeno Y es hidrégeno; y

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidré&geno,
hidroxi, halSgeno, Cl-C6 alquilo, C1-Cé alcoxi, ciano, nitro,

amino, and mono- or dialquilo(Cl-Cé6)amino.

17. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
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f6rmula:

en donde

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl-C6 alquilo, Cl-Cé alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- © dialquil {C1-C6)amino.

18. Un compuesto de acuerdo a la Reivindicacién 1, de 1la

férmala:

Y
Y z
0
R [ N Ym
Rq
Rs TN Py
Re™ ™ T



P

en donde Y es seleccionadco independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl1-C6 alquilo, C1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- o dialquil (Cl-C6)amino.

19. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
férmula:
Z
o 9 m
Ra
Ry N
R TN "oy
Rﬁ n N T
H

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl-C6 alquilo, Cl-Cé alcoxi,

ciano, nitro, amino, .and mono- o dialquil (C1-C6)amino.

20. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
f6rmula:
Y
Z
o 9 m
R N
Ry
Rs T\
R T T



en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, C1-C6 alquilo, Cl-Cé alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- or dialquil (C1-C6)amino.

21. Un compuesto de acuerdo conla Reivindicacién 1, de 1la
férmula:
Y
° Y. Z YA
Ry Jf B
R, N
H
Rs 1\ Y
Re . T
|
X
en donde:

A o B es nitrSgeno y el otro es carbono;

cuando A es nitrégeno Y es hidrégeno;

cuando B es nitrégeno Y es hidrégeno; y

Y es Beleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,

hidroxi, halégeno, C1-C6 alquilo, Cl1-C6 alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o dialquil(Cl-CG)amii)._j""

o
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22. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la

fS6rmula:

Y
v, .
0 0 /l m
R3 a N
Ry N '
Rs R
Rg N T
X

en donde Y es seleccionado independientementeen cada caso de
hidrégeno, hidroxi, haldégeno, Cl1-C6é alquilo, Cl1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, and mono- o dialquil (Cl-Cé6)amino.

23. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, la cual

en donde Y es seleccionado independientementeen cada caso de
hidré6genc, hidroxi, halégeno, C1-C6é alquilo, Cl1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, y mono- o dialquil (C1-Cé6)amino.



24, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicaciédn 1, el cual

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl-Cé6 alguilo, Cl1-Cé alcoxi,

ciano, nitro, amino, y mono- o dialquil (C1-Cs6)amino.

25. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, el cual es:

Y
Y Y
R £ ]
Ry N\N Z
Rs N "
R a~N T
X

en donde Y es seleccionado independientemente en cada caso de
hidrégeno, hidroxi, halbégeno, Cl1-C6 alquilo, Cl1-C6 alcoxi,

ciano, nitro, amino, y mono- o dialquil (C1-Cé)amino.



>
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26. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

féSzmula: .-
B

27. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

f&rmula:

Z
o 0 Dlm
3
N w
H

Rs '\
| i

28, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

- r—

f6rnl|u1a :

s k

29. Un combuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

férmqla:

p———

WyPes)
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30. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la

£6rmula;

R 2 1
T\

DLD

Y
Y O_  OR
N

N Y

H
.
I .
X

en donde:

R es hidrégeno o alquiocl en donde el algquilo es recto,
ramificado, o ¢iclico, puede contener uno o dos enlaces dobles o
triples, vy es no sustituideo o© sustituido con uno o més
sustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo, halégeno, amino,
ciano, nitro, and alcoxi; y

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, haldgeno, C1-C6 alquilo, Ci-C6 alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino.

31. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

f6rmula:

0 ~OR
CHYT  ®-

L R % - L



en donde
R3, RS5, y R6 independientemente representan hidrégeno,
alquilo;
Ra representa hidrégeno o alquilo en donde el alquilo

halogenado opcionalmente; y

e es un nimero enteroc de 1-3.

32. Un compuesto de acuerdo con la Revindicacién 1, de
férmula:
Y
Y O OR
Re N \’?/ Y
Rs | N\ H v
RB n N T
|
X
en donde

A o B es nitr6geno y el otro es carbono;
cuando A es nitr6geno Y es hidrégeno;

cuando B es nitrégeno Y es hidrdgeno;

la

R es hidrégeno o alquilo en donde el alquilo es recto,

ramificado o ciclico, puede contener uno o dos enlaces dobles o

triples, y es no sustituido o sgustituido con uno o mwmés
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sustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo, halSgeno, amino,
ciano, nitro, y alcoxi; y
Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl1-Cé alquilo, Cl1-Cé alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino.

33. Un compuesto de acuerdo con 1la Reivindicacién 1, de 1la

férmula:
Y
Y. 0.
7 \”,OR
O 0 | m
R; N
R, N
Rs Ty "oy
R¢ 7
H
en donde
. R es hidrégeno o© alquilo en donde el alquilo es recto,

ramificado o ciclico, puede contener uno o dos enlaces dobles o
triples, y es no sustituido o sustituide con uno o méas
sBustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo, halégeno, amino,
ciano, nitro, y alcoxi; y

Y es seleccionado independier;temente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl-Cé6 alquilo, Cl1-C6 alcoxi, c¢iano, nitro,

amino, and mono- o dialquil {Cl-C6)amino.



o mis sustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo,
halégeno, amino, ciano, nitro, y alcoxi; y
Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrbSgeno,
hidroxi, halégeno, C;-C¢ alquilo, C;-C¢ alcoxi, ciano,
5 nitro, amino, y mono- o dialquil (C,-Cg¢)amino.

33. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de

la £6rmula:

Y
Y. O
R a N
R4 N
Re N
H

10 R es hidrSgeno o alquilo en donde el alquilo es recto,

en donde

ramificado o }ciclico, puede contener uno o dos enlaces
dobles o triples, y es no sustituido o sustituido con uno
o mis sustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo,
halégenc:, amino, c¢iano, nitro, y alcoxi; y

15 Y es selecc'ionado independientemente en cada caso de hidrégen;a,
hidro:é;i, halégeno, ¢C;-C¢ alquilo, C;-C¢ alcoxi, ciano,
nitre, amino, and mono- ¢ dialquil (C,;-C¢)amino.
34. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de

la férmula:

Y
Y. (o)
Rs
R4 N Y
Re N T

X

20
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34, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
férmula: |
Y
I o M RaRy
3
Ry N Y
Rs Ty "oy
Re 0 T
1
X
en donde:

Ra y Rb son independientemente hidrégenc o alquilo, en donde
cada alquilo es independientemente recto, ramificado o ciclico,
puede contener uno o dos enlaces dobles o triples, y es no
sustituido o sustituido c¢con uno o més sustituyentes
seleccionados de: hidroxi, oxo, haldgeno, amino, c¢iano, nitro, y
alcoxi; o

Ra y Rb 8se pueden unir para formar wun anillo de
heterocicloalquilo; y

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl1-Cé alquilo, Cl-Cé alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino.

35. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la

f6rmula:

\n



2,5

en donde:

Ra y Rb son independientemente hidrégeno o alquilo, en donde
cada alquilo es independientemente recto, ramificado o ciclico,
puede contener uno o dos enlaces dobles o triples, y es no
sustituido o sustituido con  uno o mis sustituyentes
seleccionados de: hidroxi, oxo, haléSgeno, amino, ciano, nitro, y
alcoxi; o

Ra y Rb 8e pueden unir para formar wun anillo de
heterocicloalquilo; y

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl-Cé alquilo, Cl-Cé6 alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino.

36. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
férmula:
O« NR R
o O (CHaSe
Rs
b
R f N
R



en donde

R3, R5, y R6é representan independientemente hidr6geno, o
alquilo;

Ra y Rb representan independientemente hidrégeno o alquilo;

e es un nimero entero de 2-3.

37, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la
f6rmula:
Y
Y. 0 N
w0 O LU em
x B
Re N &Y
Rs R Y
Re NOT
|
X

en donde:

A o B es nitrSgeno y el otro es carbono;

cunado A es nitré6geno, Y' es un par de electrones;

cuando B es nitrégeno; Y/’ es un par de electrones;

Ra y Rb son independientemente hidrégeno o alquilo, en donde
cada alquilo es independientemente recto, ramificado o ciclico,

puede contener uno o dos enlaces dobles o triples, y es no



sustituido o sustituido con uno o mas sustituyentes
seleccionados de hidroxi, oxo, halbégeno, amino, ciano, nitro, y
alcoxi;

Y ez selecciocnado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeno, Cl-Cé alquilo, C1-Cé alcoxi, c;i.ano, nitro,

amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino;

cuando A es carbono, Y’ es hidr&geno, hidroxi, haldgeno, C1-C6
alquilo, Cl1l-C6 alcoxi, c¢iano, nitro, amino, o© mono- o
dialguil (Cl1-C6)amino; y

cuando B es carbono, Y'‘’ es hidrégeno, hidroxi, halégeno, Cl1-C6
alquilo, C1-C6 alcoxi, ciano, nitro, amino, o mono- o

dialquil (C1-C6)amino.

38. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la

férmula:
Y

- Y. O NR.R
Ry N
Ry N
&w v
RO nN

H

en donde:
Ra y Rb son independientemente hidrégeno o alquilo en donde

cada alquilo es independientemente recto, ramificado o ciclico,



puede contener uno o dos enlaces dobles o triples, y es no
suptituido o© sustituido con une o mis sustituyentes
seleccionados de: hidroxi, oxo, halégeno, amino, ciano, nitro, y
alcoxi; o '

Ra y Rb se pueden unir para formar una aniilo de
heterocicloalquilo; y

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,

hidroxi, halégeno, Cl-C6 alquilo, Cl1-C6 alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino.

39. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la
férmula:
Y
(o)
& NRqRp
R 0 0 T M.
3 . N
Ry N
Rs )
RGnN
H

en donde:

Ra y Rb son independientemente hidr6geno o alquilo en donde cada
alquilo es independeintemente recto, ramificado o ciclico,
puede contener uno o dos enlacesdobles o triples, y es no
gsustituido o sustituido con uno o mis sustituyentes
seleccionados de: hidroxi, oxo, halégeno, amino, ciano, nitro, y

alcoxi; o



ot

Ra y Rb 8se pueden unir para formar wun anillo de
heterocicloalquilo; y

Y es seleccionado independientemente en cada caso de hidrégeno,
hidroxi, halégeﬁo, Cl-Cé alquilo, Cl-Cé alcoxi, ciano, nitro,

amino, y mono- o diaquil (Cl-C6)amino.

40. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de la

fé6rmula: -

(CHew g

Iz

>
N

en donde

R3, RS, Yy R6 representan independientemente hidrégeno, o
alquilo;

Ra representa hidrSgeno © alquilo en donde el alquilo es
hplaéenado opcionalmente; y

e es un nimero entero de 1-3,

41. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, de 1la
f6rmula:
Y
o o Y Z NR.R,
R, X B«
Ry Ny
Rs | Y
R¢



| en donde:

Ao B. es nitrégeno y el otro es carbono;

A es nitrSgeno, Y’ es un par de electrones;

cuando B ea nitxdgeno, Y'’ es un par de electrones;

Ra y Rb son independienentemente hidrégeno o alquilo -en donde
cada alquilo es independientemente recto, ramificado o ciclico,
puede contener uno o dos enlaces dobles o triples, y es no
sustituido o sustituido con uno® O - mas gustituyentes
seleccionados de: hidroxi, oxo, halbégeno, amino, ciano, nitro, y
alcoxi; o

NRaRb forma un anillo de heterocicloalquilo;

Y es independientemente seleccionado en cada caso de hidrogeno,
hidroxi, halégeno, C1-C6 alquilo, Cl-Cé alcoxi, ciano, nitro,
amino, y mono- o dialquil (C1-C6)amino;

cuando A es carbono, Y’ es hidrégeno, hidroxi, halégeno, C1-C6
alqu.ilo, Cl-C6 alcoxi, cilano, nitro, amino, o© mono- o
dialquil (Cl-Cé)amino; y

cuando B es carbono, Y’’' es hidrégeno, hidroxi, halbégeno, C1-C6
alquilo, Cl1-Cé alcoxi, ciano, nitro, amino, i:; mono- O

dialquil (C1-C6)amino.

42. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacidén 1, de la
férmula: .
O
R N _G
H
Rg I
R¢

3

9



en donde G representa:

- aﬁ}":&m“ X@Q}

en donde Z es oxigeno, nitrégeno, o metileno; ymes 1 6 2.

43, Un compuesto de acuerdo con la Reividicacién 1, el cual
es

N-[4-(2-Pirrolidiniletoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6, 7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;

N-[3- (2-Dimetilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6, 7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;
N-[3-(2-n-Propilaminoetoxi) fenil) -4-ox0-4,5,6, 7-tetrahidro-1H-
ind61-3-carboxamida;

N- [3-(2-n-Butilaminoetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;
N-[3-(2-Iscbutilaminoetoxi) fenil) -4-oxo-4,5,6, 7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;
N-[3-(2-Ciclobutilaminoetoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;
N-[3-(2-t-Butilaminoetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;

N-{3-(2-Ciclopropilmetilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
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N-{3-([2- (4-Methilciclohexil)aminoetoxi] fenil}-4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; o
N-{3-[2- (3-Trifluorometylbencilamino)etoxi] fenil}-4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida.

44. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, el cual
es

N-{3-[3- (3-Trifluorometilbencilamino)propoxi] fenil}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (2~-Dimetilaminoetil)fenil] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol -3-carboxamida;
N-[4-(Z;Pirrolidin—l-iletil)fenil]-4—oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H—
indol-3-carboxamida;

N-[4- (2-Diisopropilaminocetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol -3 -carboxamida;

N- [4-(2-Metilaminocetoxi) fenil] -4-o0x0-4,5,6,7~-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;

N- [4- (2-Etilaminoetoxi) fenil] -4-oxo-4,5, 6, 7-tetrahidro-1H-indol-
3-carboxamida;

N- [2-Fluoro-4- (2-etilaminoetoxi) fenil] ~4-ox0-4,5, 6, 7-tetrahidro-
1H-indol carboxamida;
N-[;—(2—n-Propilaminoetoxi)fenil]-4—oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;

N- [2-Fluoro-4- (2-n-propilaminoetox)fenil] -4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; o

N- [3-Fluoro-4- (2-n-propilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida. '
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45, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicaciéﬂ 1, la cual
es
N- [3-Fluoro-4- (2-n-propilaminocetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-clorhidrato de carboxamida;
N-[4-(2-Ciclopropilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;
N-[4- (2-Isopropilaminoetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol -3 -carboxamida;
N-[4- (2-Ciclopropilmetilaminoetoxi) fenil)] -4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-Ciclopropilmetilaminocetoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida hemifumarato;
N- [2-Fluoro-4- (2-Ciclopropilmetilaminoetoxi) fenil] -4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N- [3-Fluoro-4- (2-Ciclopropilmetilamincetoxi) fenil] -4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N- [3-Fluoro-4- (2-Ciclopropilmetilaminocetoxi) fenil] -4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida tosilato;
N-[4- (2-Isobutilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida; o
N- [2-Fluoro-4- (2-Isobutilamincetoxi) fenill -4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida.
46. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, la cual

es
N- [3-Fluoro-4-(2-Isobutilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4-{2-n-Butilaminocetoxi)fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-

~—’

indol-3-carboxamida; ,




N-[4- (2-n-Butilaminocetoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-clorhidrato de carboxamida;

N- [3-Fluoro-4- (2-n-butilaminoetoxi) fenil)] -4-oxo0-4,5,6, 7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-t-Butilaminoetoxi)fenil] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;

N- [3-Fluoro-4-(2-t-butilaminoetoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (2-adamant-2-ilaminoetoxi)fenill] -4-oxo-4,5, 6, 7-tetrahidro-
1H-indol-3~carboxamida;
N-{4-[(R)-Pirrolidin-z-ilmetoxi]fenil}-4-oxo-4,5,6,7—tetrahidro-
1H-indol -3 -carboxamida;

N-{4-[(S) -Pirrolidin-2-ilmetoxi] fenil}-4-oxo0-4,5, 6, 7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida; or

N-{4- (Piperidin-3-ilmetoxi) fenil] -4-0x0-4,5,6, 7-tetrahidro-1H-

indol-3-carboxamida.

47. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, 1la cual
es

N- [4- (Piperidin-3-ilmetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-clorhidrato de carboxamida;
N-[4-(2-Dimetilaminoetoxi)fenil] -4-ox0-4,5,6, 7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;

N-[3-Fluoro-4- (2-dimetilaminocetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol -3-carboxamida;

N-[4- (2-Pirrolidin-l1-iletoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-Imidaz-1-iletoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-

indol-3-carboxamida; ' __.J'
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N- [3-Fluoro-4- (2-morofolin-1-iletoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N- [3-Fluoro-4-{2-pirrolidin-1-iletoxi) fenil] -4-oxo-,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-(2-Piperidin-2-iletoxi)fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;
N-{4-[3-(2,2,2,-Trifluoretil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; o
N- [4- (3-Isopropilaminopropoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6, 7-tetrahidro-

1H-indol-3~-carboxamida.

48. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, la cual
es

N-{4-[3- (2-Metilpropil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro~1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (3-Isobutilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida;

N-[4-(3-Ciclopropilmetilaminopropoxi)fenil] -4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-[3-(3-Etilpropil) aminopropoxi) fenil}-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (3-Ciclopentilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-[3-(N-Ciclopropilmetil,N-propil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-Metilaminoetoxi)pirid-3-ilo]-4-oxo-4,5,6,7-tetrahidfo-
1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (2-Etilaminoetoxi)pirid-3-ilo] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-

indol-3-carboxamida .-j ~J




-

N-[4-(2-Btilaminocetoxi)pirid-3-ilo] -4-o0x0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-clorhidrato de carboxamida; o
N-[4- (2-n-Propilaminoetoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indol -3-carboxamida.

49. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, el cual
es

N-[4- (2-n-Propilaminocetoxi)pirid-3-ilo)] -4-oxoc-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-~3-clorhidrato de carboxamida;

N-[4- (2-Isopropilaminocetoxi)pirid-3-ilo)-4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-Isopropilaminoetoxi)pirid-3-ilo]-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-clorhidrato 4e carboxamida;

N-[4- (2-n-Butilaminoetoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo-4,5,6, 7-tetrahidro-
1H-indol -3-carboxamida;

N-[4-(2-n-Butilaminoetoxi)pirid-3-ilo] ~4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol-3-clorhidrato de carboxamida;

N-[4- (2-t-Butilaminoetoxi)pirid-3-ilo] ~4-oxo-4,5, 6, 7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (2-Bencilamincetoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (2-Bencilaminocetoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol-3-clorhidrato de carboxamida;

N-[4- (Pirid-3-ilmetoxi)pirid-3-ilo) -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-
indol-3-carboxamida; o

N—[4—(Pirid—3—i1metoxi)pirid—3—ilo]-4-oxo—4,5,6,7—£etrahidro-1H-
v |

indol-3-clorhidrato de carboxamida. ,
-~

g
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50. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, el cual
es
N-[4-(Pirid-4-i1metoxi)pirid-a-ilo]-4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro~1H-
indol -3 -carboxamida;

N- [4-({Pirid-4-ilmetoxi)pirid-3-ilo] -4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro~1H-
indol-3-clorhidrato de carboxamida;

N-{4-[(R) -Pirrolidin-2-ilmetoxilpirid-3-ilo}-4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-[(R)-Pirrolidin-2-ilmetoxi)lpirid-3-ilo}-4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-clorhidrato de carboxamida;
N-{4-{(s)-Pirrolidin-2-ilmetoxi] pirid-3-ilo}-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-Dimetilaminoetoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-
1H-indol-3-carboxamida;

N- [4- (3-Dimetilaminopropoxi)pirid-3-ilo] -4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (2-Pirrolidin-1l-iletoxi)pirid-3-ilo] -4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(2-Pirrolidin-l1-iletoxi)pirid-3-ilo}-4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-clorhidrato de carboxamida; o
N-[4-(2-Dimetilaminocetoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo-4,5,6,7-tetrahidro-

1H-indol-3-carboxamida.

51, Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, la cual
es

N-{4-[2-{(4-Metil-piperazin-1-ilo)etoxi]pirid-3-ilo}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-{4-[2-Morfolin-1l-iletoxi]pirid-3-ilo}-4-oxo-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; )

%
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N-{4- [2-Piperidin-1-iletoxi]pirid-3-ilo}-4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-{4- [2-Piperidin-l1-iletoxi]pirid-3-ilo}-4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-clorhidrato de carboxamida;
N-{4-[(1-Metil-pirrolidin-3-ilo)metoxilpirid-3-ilo}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol -3 -carboxamida;
N-{4-[{1-Btil-pirrolidin-3-ilo)metoxi]lpirid-3-ilo}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-[2-(1-Metil-pirrolidin-2-ilo)etoxi]pirid-3-ilo}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-[2-(1-Metil-pirrolidin-2-ilo)etoxi]pirid-3-ilo}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-hidrato de carboxamida;

N-[4- (3-n-Propilaminopropoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; o

N-[4- (3-Ciclopropilmetilaminopropoxi)pirid-3-ilo] -4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indel-3-carboxamida.

52. Compuesto seg(in la Reivindicacién 1, que es
N-{4-[3-(2-etilbutil)aminopropoxilpirid-3-il}-4-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4- (3-ciclohexilaminopropoxi)pirid-3-il]-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-[4-(3-ciclohexilmetilaminopropoxi)pirid-3-il] -4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol -3 -carboxamida;

N-{4-[3- (pirid-4-ilmetil) aminopropoxilpirid-3-yl}-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-[4-(2-Pirrolidin-1-iletoxi)pirid-3-yl] -4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indole-3-carboxamida;
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N—[4-(3-di-n-propilaminopropoxi)pirid-3-i1]-4-oxo-4,5,6;7-
tetrahidro-1H-indol-3-~carboxamida;
N-{4-[3-di(ciclopropilmetil)aminopropoxilpirid-3-1il}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3~-carboxamida;
N-{4-[3-di(2-ethilbutil)aminopropoxi]pirid-3-il}-4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N-{4-[3-di (pirid-4-ilmetil) aminopropoxilpirid-3-il}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; or

N-{4-[2- (2-pirrolidin-1-iletoxi)etoxilpirid-3-il}-4-oxo0-4,5,6,7-

tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida.

53. Compuesto segfin la Reivindicacifn, 1 que es
N-{4-{2-(2,2-dimetilaminoetilamino) -2-oxoetil] fenil}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol -3 -carboxamida;

N-{4-[2- (4-metilaminopiperizin-1il)-2-oxoetil] fenil}-4-oxo-
4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;
N-{4-[7-azabiciclo(2.2.1)hept-2-iloxi] fenil}-4-o0x0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida;
N-[3-(2-dietilaminocetoxi) fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
'ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida;

. N-[3-{(2-pirrolidin-1-iletoxi)fenil]-4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida;

N- [3-(2-di-i-propilaminoetoxi) fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]lpirrol-3-carboxamida;

N- [3-(2-n-propilamincetoxi)fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta [b]pirrol-3-carboxamida;

N-[3-(2-n-butilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-

ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida; ,:S_ __J-_---,
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N- [3- (metilaminopropoxi)fenil} -4-oxo-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
cicloheptalblpirrol-3-carboxamida; or
N-{3-[3-(N-etil,N-metil)aminopropoxi] fenil}-4-ox0-1,4,5,6,7,8-

hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida.

54. Compuesto segfin la Reivindicacién 1, que es

N-{3-[3- (N-ciclopropilmetil,N-n-propil)aminopropoxi] fenil}-4-
oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-[3-(azeditinolpropoxi) fenil) -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta [blpirrol-3-carboxamida;
N-[3-(3-etilaminopropoxi) fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta[b] pirrol-3-carboxamida;
N-{3-{3-(2,2,2-trifluoroetil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta [b]lpirrol-3-carboxamida;
N-[3-(3-n—pr6pilaminopropoxi)fenil]-4-oxo-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta[blpirrol-3-carboxamida;

N- [3- (3-isopropilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[b] pirrol -3-carboxamida;
N-[3-(3-ciclopropilaminopropoxi) fenil] -4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]lpirrol-3-carboxamida;

N- [3- (3-ciclopropilmetilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida; o
N-[3-(3-ciclobutilaminopropoxi) fenil] -4-o0xo0-1,4,5,6,7,8-

hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida.

55. Compuesto segln la Reivindicacién 1, que es

N-[3-(3-ciclohexilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-

hexahidro-ciclohepta [b]lpirrol-3-carboxamida; ]\j




Be?ﬁo

N-{3-[3-(3-etilpropil) aminopropoxi] fenil}-4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[blpirrol-3-carboxamida;
N-{3-[3-(2-metilpropil)aminopropoxil fenil}-4-oxo0-1,4,5,6,7,8-~
hexahidro-ciclohepta[b] pirrol-3-carboxamida;
N-[3-(3-isobutilaminopropoxi) fenil]} -4-oxo-1,4,5,6,7, 8-hexahidro-
ciclohepta[b]) pirrol-3-carboxamida;

N- [3~-(3-t-butilaminopropoxi) fenil) -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-{3-[3-(2-metilbutil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[blpirrol-3-carboxamida;

N- [3- {(3-Isoamilaminopropoxi)fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta [bl pirrol-3-carboxamida;
N-{3-[3-(4-metilpentil) aminopropoxi] fenil}-4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida;
N-{3-[3-(1,1-dimetilpropil) aminopropoxi] fenil}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida; o
N-{3-[3-(3,3,-dimetilbutil)aminopropoxi] fenil }-4-oxo-

1,4,5,6,7,8-hexahidxo-cicloheptalb] pirrol-3-carboxamida.

56. Compuesto segln la Reivindicacién 1, que es
N-{3-[3-(2,4-dimetilpent-3-il)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida;
N-{3-[3-(4-metilciclohexil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta(b] pirrol-3-carboxamida;
N-{B-[3-(4-t-buti1ciclohexil)aminopropoxi]fenil}-4—oxo—
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-{3-[3-(2,6-dimetilciclohexil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-

1,4,5,6,7,S-hexahidro-ciclohepta[b]gi;rol-s-carboxamida;

—
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N-{3-[3-(1-feniletil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[b]lpirrel -3-carboxamida;

N- [3- (3-norborn-2-ilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida;

N-[3- (3-adamant-1l-ilaminopropoxi)fenil] -4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[bl pirrol-3-carboxamida;

N-[3~- {(3-norborn-2-ilmetilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[b]pirrol-B-qgrboxamida;

N- [3-(3-adamant-2-ilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-~carboxamida; o
N-[4-(2-etilaminoetoxi) fenil] -4-o0x0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-

ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida.

57. Compuesto seglin la Reivindicacién 1, que es
N-[4-{2-etilaminoetoxi) fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta [b]lpirrol-3-carboxamida clorhidrato;
N-[2-fluoro-4- (2-etilaminoetoxi) fenil] -4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;

N- [4- (2-n-propilaminoetoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7, 8-hexahidro-
ciclohepta[b]lpirrol-3-carboxamida;
N-[4-(2-ciclopropilaminocetoxi) fenil)] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-4-(2-n-butilamincetoxi) fenil) -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta(b] pirrol-3-carboxamida;

N-[4- (3-etilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-{4-[3-(1-fenil-1-metiletil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-

1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta[b]lpirrol-3-carboxamida;
- .

\



N- [4- (pirid-3-ilmetoxi)pirid-3-il])-4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta[blpirrol-3-carboxamida;

N- [4- (pirid-4-ilmetoxi)pirid-3-il] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta[b] pirrol-3-carboxamida; o

N- [4- (pirid-4-ilmetoxi)pirid-3-il] -4-oxo-1,4,5,6,7,8-hexahidro-

ciclohepta[b]lpirrol-3-carboxamida clorhidrato.

58. Compuesto seg(n la Reivindicacién 1, que es

N- [4- (2-dimetilaminocetoxi)pirid-3-il) -4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida;
N-[4-(2-dietilaminoetoxi)pirid-3-il] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;

N- [4- (2-pirrolidin-l-ilethoxi)pirid-3-il]-4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[b] pirrole-3-carboxamida;
N-[4-(2-Pirrolidin-l-iletoxi)pirid-~3-il] -4-ox0-1,4,5,6,7,8~
hexahidro-ciclohepta[b]pirrble—3-carboxamida clorhidrato;
N-[4- (2-piperidin-l-iletoxi)pirid-3-il] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-{4-[2-(1-metil-pirrolidin-2-il)etoxilpirid-3-il}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta[b]pirrol-3-carboxamida;
N-{4-[(1-etil-pirrolidin-3-il)metoxi]pirid-3-il}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta[b]lpirrol-3-carboxamida;
N-[4- (2-morfolin-1-iletoxi)pirid-3-il] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N-[4-(2-dietilaminoetoxi)pirid-3-il]-4-ox0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-cicloheptalb]l pirrole-3-carboxamida; o

N-[4- (2-n-propilaminoetoxi)pirid-3-il}-4-oxo-1,4,5,6,7,8-

J

hexahidro-ciclohepta [blpirrol-3-carboxamida. S
4
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59. Compuesto seg(n la Reivindicacién 1, que es

N-[4- (2-n-propilamincetoxi)pirid-3-il] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida clorhidrato;

N-[4- (2-isopropilaminoetoxi) fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta[bl pirrol-3-carboxamida;
N-[4-(3-isopropilaminopropoxi) fenil] -4-ox0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]lpirrole-3-carboxamida;

N-[4- (3-ciclopropilaminopropoxi) fenil] ~4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;

N-[4- {(3-ciclobutilaminopropox) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclochepta [b]pirrol-3-carboxamida;

N-[4- (3-ciclopropilmetilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida;

N- [4- (3-isobutilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-
ciclohepta([b] pirrol-3-carboxamida;
N-{4-[3-(2,2-dimetilpropil) aminopropoxi] fenil}-4-oxo-
1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta[b]lpirrol-3-carboxamida;
N-{4-[3-(3-etilpropil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida; o
N-{4-[3-(2-metilbutil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-1,4,5,6,7,8-

hexahidro-ciclohepta[b] pirrole-3-carboxamida.

60. Compuesto segfin la Reivindicacién 1, que es
N-{4-[3- (2-metilpropil)aminopropoxi] fenil}-4-oxo-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]l pirrol-3-carboxamida;

N-[4- (3-i-pentilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-

ciclohepta[b] pirrol-3-carboxamida; S:""' —

N
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N-[4- (3-ciclohexilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta[blpirrol-3-carboxamida;

N-{4-[3- (N-ciclopropilmetil, N-n-propil)aminopropoxil] fenil}-4-
oxo0-1,4,5,6,7,8-hexahidro-ciclohepta [b] pirrol-3-carboxamida;
N- [4- (3-indan-2-ilaminopropoxi) fenil] -4-oxo0-1,4,5,6,7,8-
hexahidro-ciclohepta [b]lpirrol-3-carboxamida;

N- [3-fluoro-4- (2-etoxi-2-oxoetoxi) fenil] -4~-oxo0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N- [3-fluoro-4- (2-hidroxi-2-oxoetoxi) fenil] -4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidrq-lH-indol-3-carboxamida;
N-[3-fluoro-4-(2-etilamino-2-oxoetoxi) fenil] -4-ox0-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida;

N- [3-fluoro-4- (2-dietilamino~2-oxocetoxi) fenil] -4-oxo0-4,5,6, 7~
tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida; o

N-{3-fluoro-4- [2- (4-metilpiperizin-1-il)-2-oxoetoxi] fenil}-4-

oxo-4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-carboxamida.

61, Compuesto segln la Reivindicacién 1, que es
N-etil-N-{[2-(etilamino)etil] -2-{4-[(4-oxo-(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il))carbonilamino] fenoxi}acetamida;

N- [2- (dipropilamino)etil]l -2-{4-[(4-oxo-(4,5,6,7-tetrahidroindol -
3-il))carbonilamino)] fenoxi}acetamida;

N- [2- (dietilamino)etil] -N-metil-2-{4-[(4-oxo-(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il))carbonilamino] fenoxi }acetamida;

N-[2- (dietilamino)etil] -N-etil-2-{4-[(4-oxo0-(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il))carbonilamino] fenoxi}acetamida;

N- [4- (2-morfolin-4-il-2-oxoetoxi) fenil] (4-oxo-(4,5,6,7-

tetrahidroindol-3-il) ) carboxamida; !
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N-{3-fluoro-4-(2-morfolin-4-il-2-oxoetoxi) fenil] (4-oxo-(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il) ) carboxamida;
(4-oxo-(4,5,6,7-trihidroindol-3-il)) -N- [4- (2-0ox0-2-
piperaziniletoxi) fenil] carboxamida;

N- [3- (dietilamino)propil] -2-{4- [ (4-oxo- (4,5, 6,7-tetrahidroindol -
3-il)) carbonilamino] fenoxi}acetamida;

N-[3- (dietilamino)propill -2-{2-£luoro-4-[({4-oxo-(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il))carbonilamino] fenoxi}acetamida;

N- [4- (dietilamino) -1-metilbutil] -2-{4-[(4-oxo-(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il) )carbonilamino] fenoxi}acetamida;
N—[4-(dietilamino)-l—metilbutill-2-{2-f1uoro-4-[(4—oxo—(4,5,6,7-
tetrahidroindol-3-il) ) carbonilamino] fenoxi}acetamida;

N-(2-{[2- (N-metilacetamida)etil] amino}pirid-5-il)-4-oxo-4,5,6,7-
tetrahidro-1H-indol -3 -carboxamida

N- (2-etoxi-4-metilpirid-5-il)-4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-
3-carboxamida;

4-ox0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-8cido carboxflico {a-[2-
(tiofeno-2-sulfonilamino) -etoxi] -fenil)}-amida;
4-0x0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-4cido carboxilico (4-
[1,2,4] -triazol-1-il-fenil) -amida;
4-0x0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-4cido carboxflico {a-[3-(1-
metil-1H-imidazol-4-sulfonilamino) -propoxi] -fenil}-amida;
4-oxo0-4,5,6,7-tetrahidro-1H-indol-3-4cido carboxilico
imidazo[1l,2-a]piridin-5-ilamida; o
4-oxo-3a,4,5,6,7,7a-hexahidro-1H-indol-3-&cido carboxilico[6-(3-

propil-[1,2,4)tidazol-S-ilamino)-piridin-2-il]amida.

62. Compuesto segfin la Reivindicacién 1, de la f6rmula:



@

o las sales no téxicas farmacéuticamente aceptables de la misma
donde:
Q es feﬁil o 3-piridil, cada uno de los cuales puede ser
monosustituido o bisustituido por un hidroxi o un haldégeno;
W es oxigeno o nitrégeno;
Z es hidrbSgeno, hidroxi, C3-C7 cicloalquil (C1-Cé6 alcoxi), amino,
mono- o di{Cl-C6 alquill)amino, o C3-C7 azacicloalquil, ~-O(Cl-Cé6
alquill), -s(0)0-2(Ci1-C6 alquil), -C(=0) (Cl-C6é alquill), -
oc(=0) (Cl1-C6 alquill), -OC(=0)H, -C(=0)0O(Cl-Cé alquill), -
C(=0)OH, -C(=O)NH(C1-C6 alquill), -C(=0)NH2, -NHC (=0) (C1-
Cé alquill), -NHC(=Q)H, -N(C1-C6 alquili)C(=0) (Cl-Cé alquili},
-NHS (0) 0-2 (C1-C6 alquill), -N{C1-Cé alquill)s (0)0-2(C1-Cé6
alquilil), -S{0)0-2NH(C1-C6 alquill), o

-8(0)0-2{C1-C6 alquill)N(C1-C6 alquill),
donde C1-C6 alquill se selecciona independientemente en cada
ocurrencia y es recto, ramificado o ciclico, puede incluir uno o
dos enlaces dobles © triples, y es no sustituido o es sustituido
por uno o més sustituyentes seleccionados de: hidroxi, oxo,
halégeno, amino, c¢iano, nitro o alcoxi, ©
Z es fenil o fenil(Cl-C6)alquil donde 1la porcién fenil es
opcionalmente sustituida por C1-Cé alquil, hidroxi, <C1-C§6
alcoxi, trifluorometil, trifluorometoxi, halbgeno, amino, o

mono- o diCl-Cé alquilamino, o

[
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Z es 2-, 3-, o 4-piridil, 1- o 2-imidazolil, 1-, 2-, o 3-
pirrelil, o adamantano-2-il; cada uno de los cuales puede ser
sustituido en un carbono terciario o un nitrégeno secundario por
Cl-Céalquil, o

Z es NRO9COR10 donde R9 y R10 son iguales o diferentes vy
representan hidrégeno o C1-C6 alquil o C3-C7 cicloalquil, o

Z esti unido, opcionalmente a través de W a Q desde un anillo de
1l a 6 miembros; o

Z representa un grupo de la férmula:

donde

pesl, 2, o 3;
D y D' representan independientemente oxigeno, NRy o CHRy
siempre y cuando s86lo unoc de D y D’ sea NRy donde cada Ry es
hidrégeno o C1-C6 alquil; y

Rz es hidrégeno o C1-C6é alquil, o

Z representa un grupo de la fSrmula:
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donde
pesl, 2 o 3;
ges 0, 1 0 2;
Rz es hidr6Sgeno o Cl1-Cé alquil; o

un grupo de la férmula:

3(‘%“,&

donde

ses 0, 1, 2 0 3, vy la suma de s y m es no menos de 1;

Ro es hidroxi, Cl-Céalcoxi, amine, mono- o diCl-C6alquilamino,

donde cada alquil es independiente u opcionalmente sustituido

por amino, mono o diCl-Céalquilamino, o

Ro es un grupo de la f6rmula

R0

N

& 5

donde p, D, D' y Rz son seglin se define a continuacién;

4

\-\

L —
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Aa

A

Y e representan independientemente una
cadena de carbono opcionalmente sustituida por hidrégeno,
halégeno, oxo, ciano, nitro, amino, mono o di{Cl-Cé6)alquilamino,
una cadena recta o ramificada Cl1-Cé alguil, C2-Cé algquenil, C2-
Cé alquinil, trifluorometil, trifluorometoxi, o cicloCl-Cé
alquil;
en donde
kes 0, 1, 2 o 3;

meBO. 11203;Y

A

repregsenta una cadena de <carbono opcionalmente
gsustituida por RS yRé ynes 0, 1, 2 o 3;
R3, R4, R5, y R6 son iguales o diferentes e independientemente
seleccionados en cada ocurrencia de: hidrégeno, Cl1-C6 alquil, -
COR1l o -CO2R11l donde Rl1l es Cl-C6alquil o C3-C7 cycloalquil; o
-CONR12R13 donde R12 y Rl13 pson independientemente
seleccionados entre hidrédgeno, Cl1-Cé6 alquil, C3-C7 cicloalquil,
fenil, 2-, 3- o 4-piridil, o NR12R13 forma un grupo
heterociclicp que es morfolinil, piperidir'til, pirrolidinil o N-
alquil piperazinil; o

R3-R4 pueden ser tomados juntos para formar una mitad ciclica

que contenga 3 a 7 dtomos de carbono; o r -

A
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R5-R6 pueden ser tomados juntos para formar una mitad ciclica
que contenga 3 a 7 Atomos de carbono; y
Donde cada grupo alquil que forme un sustituyente R3, R4, R5, o
R6 o una porcién del mismo pueda ser independientemente
sustituido por un hidroxi o mono- o dialquilamino donde cada
alquil es independientemente un C3-C7 alquil o cicloalquil que

contenga 3 a 7 &tomos de carbono.

63. Un compuesto de acuerdo a la reivindicacién 1, en donde el

compuesto tiene una f6rmula A o f6rmula B:

R3 ’G Ra o) 0

KL
IZ___
=z
&£z
TZ

o una sal farmacéuticamente aceptable de la misma en donde

R3, R4, RS y R6 son iguales o diferentes y son seleccionados de:
hidrégeno, alquil, -COR1l1l o -CO2R11 donde R1l1l es un alquil o
cicloalquil que contiene 3 a 7 &tomos de carbono; o -CONR12R13
donde R12 Yy R13 son independientemente seleccionados de
hidrégeno, alquil, cicloalquil que contiene 3 a 7 &tomos de
carbono, fenil, 2-, 3-, o 4-piridil, o NR12R13 forma un grupo

heterociclico que es morfolinil, piperidinil, pirrolidinil, o N-

-
alquil piperazinil; o j
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3
R3-R4 pueden ser tomados juntos para formar una mitad ciclica
que contenga 3 a 7 &tomos de carbono; o
R5-R6 pueden ser tomados juntos para formar una mitad ciclica
que contenga 3 a 7 &tomos de carbono; y -
Donde cada grupo alquil que forma un sustituyente R3, R4, R5 o
R6 ©o una porcién del mismo puede ser independientemente
sustituido por un hidroxi © mono- o dialquilamino donde cada
alquil es independiente un algquil o un cicloalgquil gque contenga
3 a 7 &tomos de carbono; y

G representa

J
Vo Sl

donde

Rh es hidrégeno, halégeno, Cl-Céalquil, Ci-Céalcoxi o
trifluorometil;

ses 0, 1, 2 03, yla suma de s y m es no menos de 1;

Ro es hidroxi, Cl-Cé6alcoxi,. amino, mono- o diCl-C6alquilamino
donde cada alquil es independiente y opcionalmente sustituido
por amino, mono- o diCl-Céalquilamino, o

Ro es un grupo de la fSrmula



pesl, 2, or 3;

D y D’ representan independientemente oxigeno, NRy o© CHRy
siempre y cuando s86lo uno de D y D’ sea NRy donde cada Ry es
hidrégenc o C1-Cé alquil; y

Rz es hidrégeno o Cl1-C6 alquil.

64. Compuesto seglin la Reivindicacién 63, en donde Rh es

hidrégenoc o halégeno y Ro es un grupo de la férmula:

\

donde

R14 es hidréSgeno o Cl-Cé6alquil;
R15 es hidrégeno o Cl-Céalquil;
R16 es hidrSgeno, etil o metil;
R17 es Cl-C6alquil; y

J es un grupo Cl1-C4 alquileno.

—JJ ~

\ .
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65. Compuesto segiin la Reivindicacibén 63, en donde s es 1 y Ro

es etoxi, hidroxi, etilamino, dietilamino, morfelinil,

\\——\N‘\\ﬂ_ %4{:—7gj“\

JyNH

piperazinil, 4-metilpiperazinil,

— -\
NH - — N
r% ~
;- N\,—-

K
;\‘-H/\/\N/\ ;INJ\/\/Nj

) -— H

66. Compuesto seglin la Reivindicacién 1 para uso en el
tratamiento terapéutico de cualquier enfermedad o deasorden
asociado a agonismo patogénico, agonismo inverso o antagonismo

del receptor GABA,.

67. Una composgicién farmacéutica que comprende un compuesto de
acuerdo a 1la reivindicaciébn 1, combinado con al menos un

vehiculo o excipiente farmacéuticamente aceptable.

68. Método para el tratamiento de una enfermedad o desorden
asociado a agonismo patogénico, agonismo inverso o antagonismo

del receptor GABA,, el cual comprende administrar al paciente
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que requiera dicho tratamiento una cantidad efectiva de un

compuesto segin la Reivindicacién 1.

'

'63. Método segiin la Reivindicacién 68 en donde la enfermedad o
A -

el desorden asociado a agonismo patogénico, agonismo inverso o
antagonismo del receptor GABA, es ansiedad, depresién, trastorno

del suefic o trastorno cognoscitivo.

70. El 'uso de un compuesto segiin la Reivindicacién 1 para la
elaboracién de un medicamento para el tratamiento de una
enfermedad o desorden asociado a agonismo patogénico, agonismo

inverso o antagonismo del receptor GABA,.

71. El uso de un compuesto segin la Reivindicacién 1 para la

~ «

elaboracién de un medicamento para el tratamiento de ansiedad,
depresién, trastornos del suefio, trastorno cognoscitivo,

demencia causada por la enfermedad de Alzheimer.

72. Método para localizar los receptores GABA, en una muestra de
tejido que comprende poner en contacto la muestra con un
compuesto detectablemente rotulado seglin la Reivindicacién 1
bajo condiciones que permitan la fijacién del compuesto a los
receptores GABAA, lavar la muestra para eliminar el compuesto no

fijado y detectar el compuesto fijado.
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73. Método para inhibir la fijaciémn de un compuesto de
benzodiazepina a un receptor GABA,, el cual comprende poner en
contacto un compuesto seglin la Reivindicacién 1 con células que
expresen dicho receptor en presencia de benzodiazepina, en donde
el compuesto Be encuentra presenta a una concentracién
suficiente para inhibir la fijacién in vitro de un compuesto de

benzodiazepina a un receptor GABA,.

74. Método para alterar la actividad transductora de sefiales de
los receptores GABAA, el cual comprende la exposicibén de las
células gue expresan dichos receptores a un compuesto segin la
Reivindicacién 1 a una concentracién suficiente para inhibir la
fijacién in vitro de R015-1788 con c¢élulas gque expresen un

receptor GABA, humano clonado.

\
75. Compuesto farmacéutico envasado que comprende el compuesto

farmacéutico seglin la Reinvindicacién 66 en un contenedor e
instrucciones para el uso de dicho compuesto para el tratamiento
de un paciente que sufra de un desorden secundario a agonismo,

agonismo inverso o antagonismo del receptor GABA,.

76. Compuesto farmacéutico envasado seglin la Reivindicacién 75
en donde el paciente sufre de ansiedad, depresidn, trastornos
del suefio, trastorno cognoscitivo o demencia causada por

enfermedad de Alzheimer.

235
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77. Compuesto segln la Reivindicacién 1 en donde un ensayo sobre

la fijacién del receptor GABA, al compuesto presenta un Ki de 1

micromolar o menos.

78. Compuesto segln la Reivindicacién 1 en donde un ensayo de
la fijacién del receptor GABA, al compuesto presenta un Ki de

100 nanomolar © menos.

79. Un compuesto de acuerdo a la reivindicacién 1 en donde en
un ensayo de la fijacién del receptor GABA, al compuesto

presenta un Ki de 10 nanomolar o menos.

|

80. Compuesto seglin la Reivindicacién 1, donde

T es hidrdgeno.

neslo32;

X es hidrégeno o élquil;

R3, R4, R5 y R6 son iguales o© diferentes, y son
independientemente Bseleccionados en cada occurrencia de

hidrégeno o alquil; y

$—K-W-M—2Z
G representa fenil o piridil, cada uno de 1los cuales es
sustituido por un grupo y opcionalmente por
halégeno, alquil, alcoxi, hidroxi, amino, o mono- o
dialquilamino;
donde

K y M representan independentemente un enlace o Cl1-C6 alquileno;
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A
W representa -0-, -NH-, -NR7- donde R7 representa hidr6geno o
alquil, o C1-C3 alquileno; y
Z es hidrégeno, hidroxi, cicloalquil (alcoxi), amino, mono- o
di (alquill)amino, o] azacicloalquil, -O(alquill), -s5({0)o0-
2 (alquill), -Cc(=0) (alquill), -0OC(=0) (alquill), -OC{=O)H, -~
Cc(=0)0(alquill), -C(=0)OH, -C(=O)NH{alquill), -C{=0)N{alquilil)2,
-C(=0) NH2, -NHC (=0) (alquill), -NHC(=0) H, -
N(alquill)C(=0) (alquill), -NHS(0)0-2(alquill), N{alquill)S(0)O0-
2(alquili), -S{(0)0 2NH(algquill), -8(0}0 2({alquill)N{alquill),
en donde cada alquill es independientemente rectd, ramificado o
ciclico, puede contener uno o dos enlaces dobles o triples, y es
no sustituido o es sustituido por uﬁo © miAs sBustituyentes
independientemente seleccionadose de hidroxi, oxo, halégeno,
amino, ciano, nitro y alcoxi, o
Z is -N(RN)2S(0)0-2(RS) donde
Cada RN es independientemente hidrégenc o alquil donde el alquil
es recto, ramificado o ciclico, puede contener uno o dos enlaces
dobles o triples, y es no sustituido o es sustituido por uno o
mis sustituyentes independientemente seleccionados de hidroxi,
oxo, halégeno, amino, ciano, nitro y alcoxi, y
RS es hidroxi, alcoxi, alquil donde el alquil es opcionalmente
sustituido por hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino,
mono- © di-alquilamino, o
Rg es hetercaril no sustituido or sustituido por alquil,
hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino, © mono- o
dialquilamino;
Z es fenil or fenilalquil where 1la porcién fenil es
opcionalmente sustituida por alquil, hidroxi, alcoxi,

triflourometil, halbégeno, amino, o mono- or'di-alquilamino, (o]
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Z es 2-, 3- o 4-piridil, 1- o 2-imidazolil, 1-, 2 , o 3-
pirrolil, azeditinil, norborn-2-il o adamantan-2-il; cada uno de
los cuales puede ser sustituido en un carbono terciario © un
nitrégeno secundaric por Cl-Céealquil, o

Z representa un grupo de la fb6rmula:

donde

pesl, 2 o 3;

D y D' representan independientemente oxigeno, NRy o CHRy
siempre y cuando 86lo uno de D y D’ sea NRy donde cada Ry es
hidrégeno o alquil; y

Rz es hidrégeno o alquil, o

Z representa un grupo de la férmula:

donde —

pesl, 2 o03;Y

A



ges 0, 1 0 2; o

Z representa un grupo de la f&Srmula:

5:(41",&

dornde
ses 0, 1, 2 0 3, vy la suma de s v m es no menoa de 1;
Ro es hidroxi, Cl-Céalcoxi, amino, mono- o di-algiilamino donde

cada alquil es independiente y opcionalmente sustituido por
amino, mono- o dialgquilamino, o

Ro es un group de la formula

donde p, D, D' ¥ Rz son seglin se define a continuacién.

81. Compuesto segiin la Reivindicacién 80 donde X es hidrSgeno.

|




82. Compuesto seglin la Reivindicacidtn 81 donde K es un enlace

y W es oxigeno.

83. Compuesto segin la Reivindicacién 82 en donde M es C2 o C3

alquileno.

84. Compuesto segifin la Reivindicacién 83 en donde G es fenil.

—

85. Compuesto segiin la Reivindicacién 84 en donde

Z es amino, mono- o di(alquil)amino, o azacicloalquil, -
O(alquil), -S{0)0-2(alquil}, -C(=0)(alquil), -OC(=0) (alquil), -
OC(=0)H, -C(=0}0(alquil), -C(=0)OH, -C(=O)NH(alquil), -C(=0)NH2,
-NHC (=0) (alquil), -NHC (=0) R, -N{alquil)C(=0) {(alquil), -
NHS(0)0 2{alquil), -N{alquil}s{0)0-2(alquil), -S(0)o0-
2NH (alquil),- -8{0)}0-2(alquil)N{alquil), o

Z es -N(RN)2S(0)0-2(RS) donde

cada RN es independientemente hidrfigeno o alquil, y

RS es hidroxi, alcoxi, o alquil donde el alquil es opcicnalmente
sustituido por hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino,
o mono- o di-alquilamino, o

Rs es fenil, imidazolil, piridil, pirimidinil, pirrolil,
pirazolil, oxazolil, isoxazolil, tiazolil, o isotiazolil, cada
uno de los cuales es opcionalmente sustituido por alquil,

hidroxi, alcoxi, ¢triflourometil, halégeno, amino, o mono- ©

R

dialquilamino.
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86. Compuesto segln la Reivindicacién 81 donde K es un enlace

y W es un enlace o metileno.

87. Compuesto seg(n la Reivindicacién 86, en donde M es C2 o

C3 alquileno.

88. Compuesto segiin la Reivindicacién 87 en donde G es fenil.

/o

’

/

Z es amino, mono- o di(alquil)amino, o azacicloalquil, -

89, Compuesto segfin la Reivindicacién 88 donde.

O(alquil), -8(0)0-2(alquil), -C(=0) (alquil), -OC(=0) (alquil), -
OC(=0)H, -C(=0)0(alquil), -C(=0)OH, -C(=0)NH{alquil), -C(=0)NH2,
-NHC (=0) (alquil), -NHC(=O)}H, -N(alquil)C(=0) (alquil), -NHS(O)O0-
2(alquil), -N(alquil)s(0)0-2{(alquil), -s8{(0)0 2NH(alquil), -
S(O)O-2(a1quil)N(a1qui1), o |

Z es -N(RN)25(0)0-2(RS) donde

cada RN es independientemente hidrégeno o alquil, y

RS es hidroxi, alcoxi o alquil donde el alquil es opcionalmente
pustituido por hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino
o mono- ¢ di-alquilamino, o

Rs es fenil, imidazolil, piridil, pirimidinil, pirrolil,
pirazolil, oxazolil, isoxazolil, tiazolil o isotiazolil, cada
uno de los cuales es opcionalmente sustituide por alquil,
hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino, o mono- o

dialquilamino.



90. Compuesto. segln la Reinvidicacién 83 en donde G es

piridil.

91. Compuesto segln la Reivindicacién 90 en donde
Z es amino, mono- o di(alquil)amino, o azacicloalquil, -

0{alquil), -8(0)}0-2{alquil), -C(=0) (alquil), -0OC(=0) {alquil)}, -

oC(=0)H, -C{=0)0(alquil}, -C{=0)0H, -C{=0)NH (alquil)},
C(=O)NH2, -NHC (=0) {alquil), -NHC (=0) H, -
N{alquil)C(=0) (alquil), -NHS (0) 0-2 (alquil), -N(alquil)S(0)o-

2 (alquil), -s(0)0-2NH(alquil), -S5(0)0-2(alquil)N(alquil), o

Z es -N{(RN)25(0)0-2(RS) donde

cada RN es independientementé hidr6geno o alquil, y

RS es hidroxi, alcoxi o alquil donde el alquil es opcionalmente
sustituido por hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino,
© mono- or di-alquilamino, o©

Re es fenil, imidazolil, piridil, pirimidinil, pirrolil,
pirazolil, oxazolil, isoxazolil, tiazolil, o isotiazolil, caa;
uno de los cuales es opcionalmente sustituido por alquil,
hidroxi, alcoxi, triflourometil, halSgeno, amino, o mono- o

dialquilamino.

92. Compuestc segiin la Reivindicacién 87 en donde G es

piridil.

93. Compuesto segiin la Reivindicacién 92 donde
Z es amino, mono- o di(alquil)amino, o azacicloalquil, -

O(alquil), -S8{(0)0-2(alquil), -C(=0) (alquil), -0OC(=0) (alquil), -



oC(=0)H, -(=0)O(alquil), -C(=0)OH, -C(=O)NH(alquil), -C(=0)NH2,
-NHC(=0) (alquil), -NHC(=0)H, - (alquil)C(=0) (alquil), -NHS(O)O-
2{alquil), -N{alquil) 8 (0)0-2 (alquil), -8(0)0-2NH{alquil), -
8(0)0-2{alquil)N({alquil), o

Z e -N(RN)2s(0)0-2(RS) donde

cada RN es independientemente hidrégeno o alquil, y

RS es hidroxi, alcoxi o alquil donde el alqui es opcionalmente
sustituido por hidroxi, alcoxi, triflourometil, halégeno, amino,
o mono- or di-alquilamino, o©

Rse es fenil, imidazolil, piridil, pirimidinil, pirrolil,
pirazolil, oxazolil, isoxazolil, tiazolil, o isotiazolil, cada
uno de los cuales es opcionalmente psustituido por alquil,

hidroxi, alcoxi, triflourometil, hal&égeno, amino o mono- o
_j

dialquilamino

A J
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Radicacion no _00—65554

Concepto Técnico no 98 _ Clasificacion Internacional de Patentes 2 61 K 340 431)ib

2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

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

Si{X] NO[] Contiene un resumen de la invencidn (Art26-e).
. SI[y] NO[] Contiene el titulo o nombre de la invencion (Art 27-d).
Si{1 NO[] Contiene la descripcion de la invencion (Art26-b).

SI[X] NO[] NOESAPLCABLE [ ] Contiene los dibujos necesarios para comprender fa invencion
(Art.26-d)

SI[X] NO[] Contiene una o més reivindicaciones. (Art26-c).

SI[] NO[] NOESAPLCABLE[¥] Han sido desarroflados los productos y/o procedimientos a partir
de recursos genéticos o de sus productos derivados de los que cualquiera de los Paises
Miembros es pals de origen. (Art 26- h).

SIf] NO[] NO ES APLICABLE [X]Los productos yio procedimientos han sido obtenidos o
desarrollados a partir de los conocimientos tradicionales de las comunidades indigenas,’
afroamericanas, o locales de los palses miembros, de acuerdo a lo establecido en ia
Decision 391 y sus modificaciones y reglamentaciones vigentes.(Art.26-).

SI[] NO[X| Lainvencion se refiere a un producto relativo a un material bolbgico. (Art26-).
\ SIDd NO[] Laprioridad coincide con la materia reivindicada.
SiX] NO[] CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS

OBSERVACIONESYOTR SI MNOT ] ver hoja(s) anexals)
%e. anexa Cfl nmd icatodic oo 339- 406, en donde =€
n?ca rervm mcmnes 2, 62,67 ,33-93 y g ke mpla2a

r{gl\’ldl
Exﬁlﬂnon cmd?)nal fo)ro 0%

202038
Bogota . C., _Abri| A2/02%

Carrera 13 No. 27-00 Plso 5y 10
Conmutador: 334 12 21234 .
Fax: 281-31 25 e-mall: info@ic.gov.co
Santa Fe de Bogotd D.C. -Colombia
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2020
Bogotd, D.C.
Doctor(a)
EMILIO FERRERO
Apoderado(a)
REFERENCIA: Radicacién No. 00-85554

Trémite 002

Evento 001

Actuacién 416

Oficio No. 842

Folios 001
Teniendo en cuenta que [a solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, redine los requisitos de forma establecidos en los articulos 26 y 27 de la
Declsién 486 de la Comisién de la comunidad andina, y en las demés disposiciones vigentes sobre
la materia, 88 envia el exiracto de la solicttud a la Oficina de comunicaciones para efecto de su
publicacién en la Gaceta de Propledad Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma
Decision.
Bogota, D.C., ®-10-2005 Eaﬂ%a&wfuhﬂ{emﬂhﬂoendnﬁmm SI¥ go1a
Gacela de Propledad Industrial, de fecha El término hébll sefialado por la ley
expird el J5-10-2007  ySI__NO_.A se presentaron oposiclones por parte de terceros.

\_____—-—
202038
Carrera 13 N° 27-00 Plecs 5 y 10°
Conmutador 334 1221-2-3-4

Fax 281 3125
Santafd de Bogots, D.C. - Colombia



