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Expediente No. 09-137.088
Modificaciones Voluntarias

P2009/000197
CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO
(Modificaciones Voluntarias)
1. Un compuesto, o las sales, solvatos, ésteres o profarmacos farmacéuticamente

aceptables de dicho compuesto, teniendo dicho compuesto la estructura general mostrada
en la férmula:

_-R?

donde:

ya sea (i) R? y R® estan unidos entre si para formar un resto cicloalquilo C4-Cs,
cicloalquenilo C4-Cs, heterociclilo de 5-8 miembros o heterociclenilo de 5-8 miembros,
estando cada uno de dichos restos cicloalquilo o heterociclilo sin sustituir u opcional e
independientemente sustituido con 1-5 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o
diferentes, estando cada sustituyente seleccionado independientemente dél grupo formado
por los restos mostrados mas adelante; o (ii) R? y R® estan unidos entre si para formar un
resto cicloalquilo C4-Cg, cicloalquenilo C4-Cg, heterociclilo de 5-8 miembros o
heterociclenilo de 5-8 miembros, estando cada uno de dichos restos cicloalquilo o
heterociclilo sin sustituir u opcional e independientemente sustituido con 1-5 sustituyentes
los cuales pueden ser iguales o diferentes, estando cada sustituyente seleccionado
independientemente del grupo formado por los restos mostrados mas adelante; y R® y R’
estdn unidos entre si para formar un resto cicloalquilo C4-Cg, cicloalquenilo C4-Csg,
heterociclilo de 5-8 miembros o heterociclenilo de 5-8 miembros, estando cada uno de
dichos restos cicloalquilo o heterociclilo sin sustituir u opcional e independientemente
sustituido con 1-5 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes, estando cada
sustituyente seleccionado independientemente del grupo formado por los restos mostrados

mas adelante; y
Ues E—C(Rf’)o N;

GesOuSs;

V se selecciona del grupo que comprende un enlace, O, -C(0)-, y N(R'*);

R', R® y R (cuando R’ no estd unido a R® pueden ser iguales o diferentes
selecciondndose cada uno independientemente del grupo formado por H, alquilo-,

alquenilo-, alquinilo-, arilo-, arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-,
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heteroarilo-, heteroarilalquilo-, heterociclilo- y heterociclilalquilo-, donde cada uno de
dichos alquilo-, alquenilo-, alquinilo-, arilo-, arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-,
cicloalquilalquilo-, heteroarilo-, heteroarilalquilo-, heterociclilo- y heterociclilalquilo-
pueden estar sin sustituir u opcionalmente sustituidos independientemente con 1-5
sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes, estando cada sustituyente
seleccionado independientemente del grupo formado por los restos que se muestran mas
adelante;

o, alternativamente, R' y R® se toman en forma conjunta para formar un enlace;

R se seleccionada del grupo formado por H, alquilo, alquenilo, alquinilo,
ciéloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquenilo, heterociclilo, heterociclilalquilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, -CN, -C(O)R"®, -C(O)OR"’, -C(ONR")(R'®), -
S(OINR)R™), -S(0NR)R™), -C(=NOR )R, y -P(O)(OR *)(OR"*);

R® se seleccionada del grupo formado por H, alquilo-, alquenilo-, alquinilo-, arilo-,
arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-, heteroarilalquilo-,
heterociclilo- y heterociclilalquilo-, donde cada uno de dichos -alquilo-, alquenilo-,
alquinilo-, arilo-, arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-,
heteroarilalquilo-, heterociclilo- y heterociclilalquilo- pueden estar sin sustituir u
opcionalmente sustituidos independientemente con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser
iguales o diferentes, estando cada sustituyente seleccionado independientemente del grupo
formado por los restos que se muestran mas adelante;

R" se selecciona del grupo formado por un enlace, alquilo-, alquenilo-, alquinilo-,
arilo-, arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-,

heteroarilalquilo-, heterociclilo-, heterociclilalquilo- y los restos:

HOGH 5’%9@——;%@@—35 G+
yors f’éj\g( = S (3

donde X es O,N(R'* 0 S;

donde cada uno de dichos alquilo-, alquenilo-, alquinilo-, arilo-, arilalquilo-,
alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-, heteroarilalquilo-, heterociclilo-
y heterociclilalquilo- para R'® asi como también los restos antes mencionados para R'
pueden estar sin sustituir u opcionalmente sustituidos independientemente con 1-3

sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes, estando cada sustituyente
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seleccionado independientemente del grupo formado por los restos que se muestran mas
adelante; y

R’ se seleccionada del grupo formado por H, alquilo-, alquenilo-, alquinilo-, arilo-,
arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-, heteroarilalquilo-,
heterociclilo- y heterociclilalquilo-, donde cada uno de dichos alquilo-, alquenilo-,
alquinilo-, arilo-, arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-,
heteroarilalquilo-, heterociclilo- y heterociclilalquilo- pueden estar sin sustituir u
opcionalmente sustituidos independientemente con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser
iguales o diferentes, estando cada sustituyente seleccionado independientemente del grupo
formado por los restos que se muestran mas adelante;

R, R'"® y R se seleccionan independientemente del grupo formado por H, alquilo,
alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, heterociclilo, heterocicliloalquil, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, arilcicloalquilo, arilheterociclilo, Rls-alquilo, R
cicloalquilo, Rls-cicloalquilalquilo, R'3-heterociclilo, Rls-heterociclilalquilo, Rls-arilo, RS

arilalquilo, R'®-heteroarilo y R'®-heteroarilalquilo;

R' es 1-5 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo formado por
alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, arilalquilo, arilalquenilo, arilalquinilo, -NO,, halo,
heteroarilo, HO-alquioxialquilo, -CF;, -CN, alquilo-CN, -C(O)R'g, -C(O)OH,
-C(O)OR”, -C(O)NHR”, -C(O)NH,, -C(O)NH,-C(O)N(alquil),,
-C(O)N(alquil)(arilo), ~ -C(O)N(alquil)(heteroarilo), ~-SR”, -S(O)R¥, -S(O)NH,
-S(O)NH(alquilo), -S(O)N(alquilo)(alquilo), -S(O)NH(arilo), -S(O)>,NH,, -S(O),NHR", -
S(O);NH(heterociclilo),  -S(O);N(alquilo),, -S(O);N(alquil)(arilo), -OCF3;, -OH,
-OR®, -O-heterociclilo, -O-cicloalquilalquilo, -O-heterociclilalquilo, -NH,, -NHR®,
-N(alquilo), -N(arilalquilo),, -N(arilalquil)-(heteroarilalquilo), -NHC(O)R®,
-NHC(O)NH,, -NHC(O)NH(alquilo), -NHC(O)N(alquil)(alquilo),
-N(alquil)C(O)NH(alquilo), -N(alquilo)C(O)N(alquil)(alquilo), -NHS(O),RY,
-NHS(O);NH(alquilo), -NHS(O),N(alquil)(alquilo), -N(alquil)S(O),NH(alquilo) vy
-N(alquil)S(0),N(alquil)(alquilo);

o alternativamente, dos restos R'® en carbonos adyacentes pueden estar ligados entre si

0
Z> 550 or® Tj

°> 0

para formar

2

R" es alquilo, cicloalquilo, arilo, arilalquilo o heteroarilalquilo;

RY s alquilo, cicloalquilo, arilo, halo, arilo sustituido, arilalquilo, heteroarilo o

heteroarilalquilo;
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donde cada uno de los grupos alquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, alquenilo y alquinilo en
R, RZRS, R®, R”, R®, R, RY? y R est4 independientemente sin sustituir u opcionalmente
sustituido por 1 a 5 grupos R*! indpendientemente seleccionados del grupo que comprende
alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquenilo, heterociclilo,

heterociclilalquilo, arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, halo, -CN, -ORP, -

C(O)RY, -C(O)OR",
-CONRPR™), -SR®, -SONRP)R'), -CHR®)R'), -S(0)NR™R'),
-C(=NOR™)R'®, -P(O)(OR")(OR'), NRPYR'™S), -alquil-N(RPYR'®),
NRP)COR'®,  -CH-NRP)C(OR', -CH-NRP)C(ONR'*)R!'), -CH,-R';
-CH,NRP)R'®), NR®S(O)R', NR)S(O),R', -CH,-N(R'®)S(0),R®,
NR™)S(OLNR')R"), NR®)SONR)R"), NR®)CONR")R"),

-CH;-NRP)C(ONR)R', -NRP)C(O)OR'S, -CH,-NR')C(O)OR'S, -S(O)RP,
=NOR", -N3, -NO, y -S(0),R"; y

donde cada uno de los grupos alquilo, cicloalquenilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo,
heterociclilo, heterociclilalquil, arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, alquenilo y
alquinilo en R* estd indpendientemente sin sustituir o sustituido por 1 a 5 grupos R*
independientemente  seleccionados del grupo formado por alquilo, cicloalquilo,
cicloalquenilo, heterociclilo, arilo, heteroarilo, halo, -CFs;, -CN, -OR!? -C(O)RIS,
-C(O)OR",  -alquil-C(O)OR”,  CONR“)R'®), -SRP,  -S(ONR)R'),

-S(OXNRP)R'), ~C(=NOR")R"®, -P(O)(ORP)(OR'®), NR)R'),
-alquil-N(R®)(R'®), -NR"®)C(O)R'¢, -CH,-N(R"®)C(O)R'S, NR®)S(O)R',
NR)S(0),R'®, ~ -CHa-N(R™)S(O),R'¢, NR®)S(OLNR'HR',

NRPSONRR7),  -NRP)ICONR')YR"),  -CHNR“)CONR')R"),
-N(R")C(O)OR'®, -CH,-N(R'*)C(0)OR ', -N3,=NOR", -NO,, -S(O)R" y -S(0),R">.

2. Un compuesto, o las sales, solvatos, ésteres o profirmacos farmacéuticamente
aceptables de dicho compuesto, teniendo dicho compuesto la estructura general mostrada

en la formula:

R1 V/R2
.
RP—__~ v R
| R
RO e

donde:
Ues é—C(RS)O N;

GesOoS;
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V se selecciona del grupo formado por un enlace, O, -C(O), y N(R™);

R!, R’ y R’ pueden ser iguales o diferentes, seleccionindose cada uno
independientémente del grupo formado por H, alquilo-, alquenilo-, alquinilo-, arilo-,
arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquil-, heteroarilo-, heteroarilalquilo-,
heterociclilo- y heterociclilalquilo-, donde cada uno de dichos alquilo-, alquenilo-,
alquinilo-, arilo-, arilalquilo-, alquilarilo-, cicloalquilo-, cicloalquilalquilo-, heteroarilo-,
heteroarilalquilo-, heterociclilo- y heterociclilalquilo- puede estar sin sustituir u
opcionalmente sustituido independientemente sustituido con 1-5 sustituyentes los cuales
pueden ser iguales o diferentes, estando cada sustituyente seleccionado independientemente
del grupo formado por los restos que se muestran mas adelante;

R*y R® estan unidos entre si para formar un resto cicloalquilo C4-Csg 0 heterociclilo
de 5-8 miembros, estando cada uno de dichos restos cicloalquilo o heterociclilo sin sustituir
u opcional e independientemente sustituido con 1-5 sustituyentes los cuales pueden ser
iguales o diferentes, estando cada sustituyente seleccionado independientemente del grupo
formados por los restos que se muestran mas adelante;

R se selecciona del grupo formado por H, alquilo, alquenilo, alquinilo,
cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquenilo, heterociclilo, heterociclilalquilo, arilo,
arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, -CN, -C(O)R"®, -C(O)OR", -C(O)NR")R'®), -
S(ONR)R'), -S(0)2NR )R'), -C(=NOR)R'*, y -P(O)(OR*)(OR);

R?® se selecciona del grupo formado por H, alquilo, cicloalquilo, arilo y heteroarilo,
cada uno de dichos alquilo, cicloalquilo, arilo y heteroarilo esta sin sustituir u
opcionalmente sustituido independientemente con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser
iguales o diferentes, estando cada sustituyente seleccionado independientemente del grupo
formado por los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y
alcoxi;

R' se selecciona del grupo formado por un enlace, arilo, heteroarilo, cicloalquilo,

heterociclilo, arilalquilo, alquilarilo, heteroarilalquilo, heterociclilalquilo y los restos:

9 ‘f F;@—é %C@—é;’j I
w . S N
SE S Neey

donde X es O,NH o S;

)

donde cada uno de dichos arilo, heteroarilo, cicloalquilo, heterociclilo y los restos

antes mencionados para R puede estar sin sustituir u opcionalmente sustituido
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independiemente con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo formado por los grupos halo,
alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi; y

R’ se selecciona del grupo formado por alquilo, arilo, heteroarilo, heterociclilo,
arilalquilo, alquilarilo, heteroarilalquilo y heterociclilalquilo donde cada uno de dichos
alquilo, arilo, heteroarilo y heterociclilo puede estar sin sustituir u opcionalmente sustituido
independientemente con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes,
estando cada sustituyente seleccionado independientemente del grupo formado por los

grupos halo, alquilo, -CN, -NH,;, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi.

3. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, donde U es C(R®).

4. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde U es N.

5. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde G es O.

6. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde G es S.

7. El compuesto de acﬁerdo con la Reivindicacion 1, donde R! es H, o donde R' es

alquilo, o donde R' es metilo.

8. El compuesto de acuefdo con la Reivindicacion 1, en donde:

(@  R?yR®estan unidos entre si para formar un anillo ciclopentilo; o

() R’y R® estan unidos entre si para formar un anillo ciclopentilo, que se
encuentra sustituido por 1-3 sustituyentes los cuales puedes ser iguales o diferentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo formado por los grupos halo,
alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi; o |

(c) Ry R® estan unidos entre si para formar un anillo ciclohexilo; o

(d)  R®y R® estan unidos entre si para formar un anillo ciclohexilo, el cual esta
sustituido con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes, seleccionandose
cada uno independientemente del grupo formado por los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -
NH(alquilo),-N(alquilo),, hidroxi y alcoxi; o

() UesN,Ges O,y R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo
piperidinilo incluyendo el N de U como el nitrégeno del anillo piperidinilo, el cual esta sin
sustituir; o

® UesN,Ges O,y R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo
piperidinilo incluyendo el N de U como el nitrogeno del anillo piperidinilo, donde dicho

anillo piperidinilo estd sustituido con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o
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diferentes, seleccionandose del grupo formado por los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -
NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi; o

(g UesN GesO,yR*y R® estan unidos entre si para formar un anillo
pirrolidinilo incluyendo el N de U como el nitrégeno de dicho anillo pirrolidinilo el cual
esta sin sustituir; o

(h) UesN, Ges O,y R*y R® estan unidos entre si para formar un anillo
pirrolidinilo incluyendo el N de U como el nitrégeno de dicho anillo pirrolidinilo, donde
dicho anillo pirrolidinilo esta sustituido con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales
o diferentes, seleccionandose del grupo formado por los grupos halo, alquilo,
-CN, -NH,, -NH(alquilo), ;N(alquilo)z, hidroxi y alcoxi; o

1) UesN, Ges O, y R y R® estan unidos entre si para formar un anillo
piperazinilo incluyendo el N de U como el nitrégeno de dicho anillo piperazinilo el cual
esta sin sustituir; o

()] UesN,Ges O, yR*y R® estan unidos entre si para formar un anillo
piperazinilo incluyendo el N del U como el nitrogeno de dicho anillo piperazinilo donde
dicho anillo piperazinilo esta sustituido con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales
o diferentes, seleccionandose del grupo formado por los grupos halo, alquilo,
-CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi;

(k) R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo morfolinilo el cual esta
sin sustituir; o

] R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo morfolinilo el cual esta
sustituido con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes, seleccionandose
del grupo formado por los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,,
-NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi; o

(m) R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo piranilo el cual esta sin
sustituir; o

(M) R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo piranilo el cual esta
sustituido con 1-3 sustituyéntes los cuales pueden ser iguales o diferentes, seleccionandose
del grupo formado por los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,,
-NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi; o

(0) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo pirrolidinilo el cual esta
sin sustituir; o

(® R?y R® estan unidos entre si pra formar un anillo pirrolidinilo el cual esta
sustituido con 1-3 sustituyentes los cuales pueden ser iguales o diferentes, seleccionandose
del grupo formado por los grupos  halo, alquilo, --CN, -NH,,
-NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi y alcoxi.

9, El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde:
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(a) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R?! seleccionados independientemente, y dicho anillo esta fusionado
con un anillo arilo o heteroarilo, y dicho anillo fusionado resultante estd opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente; o

()  R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R”', y dicho anillo estd fusionado con un anillo fenilo , y dicho
anillo fusionado resultante estd opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*
seleccionados independientemente; o

(¢ R’y R®estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R, y dicho anillo est4 fusionado con un anillo fenilo , y dicho
anillo fusionado resultante esta opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*
seleccionados independientemente; o

(d R*y R® estan unidos entre si para formar un anillo, y dicho anillo esta
fusionado con un arilo o un anillo heteroarilo;

(¢) R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo, y dicho anillo esta
fusionado con un fenilo; o

® R?> y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?! seleccionados independientemente, y
dicho anillo estd fusionado con un anillo arilo o heteroarilo, y dicho anillo fusionado
resultante estd opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R* seleccionados
independientemente; o

(20 R®> y R® estdn unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*, y dicho anillo esta fusionado con un
anillo de arilo, y dicho anillo fusionado resultante estd opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes R*! seleccionados independientemente; o

(h) R? y R® estin unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*, y dicho anillo est4 fusionado con un
anillo fenilo, y dicho anillo fusionado resultante estd opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes R*' seleccionados independientemente; o

1) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo, y dicho
anillo esta fusionado con un anillo arilo o heteroarilo; o

()] R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo, y dicho
anillo est4 fusionado con un anillo de fenilo; o

(k) UesN,yR?y R® estan unidos entre si para formar un anillo piperidinilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados, y dicho anillo esta
fusionado con un anillo arilo o heteroarilo, y dicho anillo fusionado resultante esta

opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*! seleccionados independientemente; o
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()] UesN,yR*y R® estan unidos entre si para formar un anillo piperidinilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?*! seleccionados, y dicho anillo esta
fusionado con un anillo arilo, y dicho anillo fusionado resultante estd opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente; o

(m) UesN,y Rzl y R® estan unidos entre si para formar un anillo piperidinilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?! seleccionados, y dicho anillo esta
fusionado con un anillo fenilo, y dicho anillo fusionado resultante est4d opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente; o

(n) UesN,yR?y R® estan unidos para formar un anillo piperidinilo y dicho
anillo esta fusionado con un anillo heteroarilo; o

(0) Uesn,yR?y RS estan unidos para formar un anillo piperidinilo (por ej., U

es N), y dicho anillo esta fusionado con un anillo de fenilo.

10.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1 donde:

(@) R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R?! seleccionados independientemente, y R® y R’ estan unidos entre
si para formar un anillo opcionalmente sustituido con 1 a § sustituyentes R*' seleccionados
independientemente; o

(b)  R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R?! seleccionados independientemente, y R®y R estan unidos entre
si para formar un anillo que esta fusionado con un anillo arilo o heteroarilo, dicho anillo
fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados
independientemente; o

(¢)  R*y R estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R® y R’ estan unidos entre
si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado con un anillo arilo o
heteroarilo, dicho anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes R*! seleccionados independientemente; o

(d  R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R® y R estan unidos entre
si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado con un anillo arilo, dicho
anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*
seleccionados independientemente; o

()  R?y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R® y R estan unidos entre
si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cs que estd fusionado con un anillo fenilo, dicho
anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?'

seleccionados independientemente; o
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® R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R® y R’ estan unidos entre
si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado con un anillo fenilo, donde
dicho resto de fenilo est4 sustituido con 1-3 halos independientemente seleccionados; o

() R?yR® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R* seleccionados independientemente, y R® y R’ estan unidos entre
si para formar un anillo ciclopentilo que esta fusionado con un anillo fenilo, donde dicho
resto de fenilo est4 sustituido con 1-3 F; o

(h)  R*y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes, R*' seleccionados independientemente, y R® y R’ estan unidos entre
si para formar un anillo tetrahidropiranilo que esta fusionado con un anillo fenilo, donde
dicho resto de fenilo esta sustituido con 1-3 F; o

(1) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R® y R’ estan unidos entre
si para formar un anillo ciclopentilo que esta fusionado con un anillo fenilo, donde dicho
resto de fenilo esta sustituido con 1 F; o

()] R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R® y R” estan unidos entre
si para formar un anillo tetrahidropiranilo que estd fusionado con un anillo fenilo, .dicho
resto de fenilo esta sustituido con 1 F; o

(k) R®> y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R* seleccionados independientemente, y
R® y R’ estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido con 1 a §
sustituyentes R*! seleccionados independientemente; o

{)) R?> y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y
R® y R7 estan unidos entre si para formar un anillo que esta fusionado con un anillo arilo o
heteroarilo, dicho anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes R*' seleccionados independientemente; o

(m) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R seleccionados independientemente, y
R® y R’ estan unidos entre si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado
con un anillo arilo o heteroarilo, dicho anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente; o

(m R?> y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y

R® y R’ estéan unidos entre si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado
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con un anillo arilo, dicho anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes R*! seleccionados independientemente; o

(0) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?*! seleccionados independientemente, y
R® y R7 estan unidos entre si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado
con un anillo fenilo, dicho anillo fusionado resultante opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes R*! seleccionados independientemente; o

() R® y R® estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?' seleccionados independientemente, y
R® y R estan unidos entre si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado
con un anillo fenilo, donde dicho resto de fenilo estd sustituido con 1-3 halos
independientemente seleccionados; o

(¢)) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo opcionalmente sustituido
con 1 a 5 sustituyentes R*' seleccionados independientemente, y R®y R estan unidos entre
si para formar un anillo ciclopentilo que esta fusionado con un anillo fenilo, donde dicho
resto de fenilo esta sustituido con 1-3 halos independientemente seleccionados; o

(r) R? y R® estén unidos entre si para formar un anillo piperidinil opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes R*! seleccionados independientemente, y R® y R’ estan
unidos entre si para formar un anillo tetrahidropiranilo que esta fusionado con un anillo
fenilo, donde dicho resto de fenilo estd sustituido con 1-3 halos independientemente
seleccionados; o

(s) R® y R® estin unidos entre si para formar un anillo piperidinilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R?! seleccionados independientemente, y
R® y R7 estan unidos entre si para formar un anillo ciclopentilo que esta fusionado con un
anillo fenilo, dicho resto de fenilo esté sustituido con 1 F; o

® R®> y R® estin unidos entre si para formar un anillo piperidinilo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes R* seleccionados independientemente, y
R®y R’ estan unidos entre si para formar un anillo tetrahidropiranilo que est4 fusionado con
un anillo fenilo, dicho resto de fenilo esta sustituido con 1 F; o .

(u) R?y R estan unidos entre si para formar un anillo heterociclilo, y Ry R’
estan unidos entre si para formar un anillo cicloalquilo C4-Cg que esta fusionado con un
anillo fenilo, estando dicho resto fenilo sustituido con 1-3 halos independientemente
seleccionados; o

) R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo piperidinilo, y Réy R’
estan unidos entre si para formar un anillo ciclopentil que estd fusionado con un anillo
fenilo, estando dicho ‘resto fenilo sustituido con 1-3 halos independientemente

seleccionados; o
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W R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo piperidinilo, y R® y R’
y Y pIp yRrRy
estan unidos entre si para formar un anillo tetrahidropiranilo que estd fusionado con un
anillo fenilo, estando dicho resto fenilo sustituido con 1-3 halos independientemente
seleccionados; o
X R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo piperidinilo, y R® y R’
y p p1p y Yy
estan unidos entre si para formar un anillo ciclopentilo que estd fusionado con un anillo
fenilo, estando dicho resto fenilo sustituido conl F; o
R? y R® estan unidos entre si para formar un anillo pi eridinilo, y R® y R’
y y p p1p y y
estan unidos entre si para formar un anillo tetrahidropiranilo que estd fusionado con un

anillo fenilo, estando dicho resto fenilo sustituido conl F.

11.  El compuesto de la Reivindicacic’)n 1, donde

(@) Resarilo;o

(b) R’ es fenilo sin sustituir; o

() R esun fenilo que esta sustituido con 1-4 sustituyentes que puede ser el
mismo o diferente, cada sustituyente esta independientemente seleccionado del grupo que
comprende los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi, alcoxi,
arilo y heteroarilo; o

(d R’ es 4-fluorofenil; o

() R’ es naftilo no sustituido; o

(® R’ es un naftilo que est4 sustituido con 1-4 sustituyentes que puede ser el
mismo o diferente, cada sustituyente esta independientemente seleccionado del grupo que
comprende los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi, alcoxi,
arilo y heteroarilo; o

(g) R’ es bifenilo no sustituido; o

(h) R’ es bifenilo que estd sustituido con 1-4 sustituyentes que puede ser el
mismo o diferente, cada sustituyente esta independientemente seleccionado del grupo que
comprende los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi, alcoxi,
arilo y heteroarilo; o

(@) R es3-(1,1’-bifenil)-ilo; o

(G)" R es 4-(1,1°-bifenil)-ilo.

12.  El compuesto de la Reivindicacién 1, donde R¥es H; 0 R®es alquilo; o R® es metilo.

13. El compuesto de la Reivindicacién 1, donde R es heteroarilo; R'? es arilo; o R'es

fenilo.

14.  El compuesto de la Reivindicacion 1, donde:
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(@ R’ esun heteroarilo no sustituido; o

b) R® es un heteroarilo que estd sustituido con 1-3 sustituyentes que puede ser
el mismo o diferente, cada sustituyente estd independientemente seleccionado del grupo
que comprende los grupos halo, alquilo, -CN, -NH,, -NH(alquilo), -N(alquilo),, hidroxi,
alcoxi, alquilo sustituido con halo, y alquilo sustituido con -OR'*; o

(¢) R’ esimidazol-1-ilo; o

(d R’ es 4-metil-imidazol-1-ilo; o

(e) R’ es 5-cloro-4-metil-imidazol-1-ilo.

15. Un compuesto, o las sales, solvatos, ésteres o profairmacos farmacéuticamente
aceptables de dicho compuesto, teniendo dicho compuesto la estructura general mostrada

en la féormula:

R R?
N U/ RS
: l R7
r—R" N—¢
donde:
(1)  Ues C(H) o (C(alquilo);
R'es H; .
R? y R® estan conectados para formar un anillo de cicloalquilo de 4-7
miembros;
R’ es fenilo;
Rées H;
R es fenilo sustituido con alcoxi; y
R’ es 4-metil-imidazol-1-ilo; o
(2) UesCH, C(alquilo) o N;
R!es H;
R? y R® estan conectados para formar un anillo heterociclilo de 5-7
miembros

R’ es fenil;
R®es H;
R'? es fenilo sustituido con alcoxi; y
R’ es 4-metil-imidazol-1-il; o |
(3) Ues CH, C(alquilo) o N;
R!es H;
R? y R® estan conectados para formar un anillo piperidinilo;

R’ es 4-fluoro-fen-1-ilo;
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R8es H;

R" es fenilo; y

R’ es imidazol-1-ilo; o

U es CH, C(alquilo) o N;

R'esH;

R? y R® estan conectados para formar un anillo piperazinilo;
R’ es 4-fluoro-fen-1-ilo;

R®es H;

R es fenil; y

R’ es 5-cloro-4-metil-imidazol-1-ilo; o

U es CH, C(alquilo) o N;

R'es H;

R? y R® estan conectados para formar un anillo piperidinilo;
R’es fenil;

R8es H;

R'? es fenil; y

R’ es imidazol-1-ilo; o

U es CH, C(alquilo) o N;

Res H;

R’ es H;

R? y R® estan conectados para formar un anillo piperazinilo;
R8es H;

R!? es fenilo sustituido con alcoxi; y

R’ es imidazol-1-ilo; o

U es CH, C(alquilo) o N;

R'es H;

R’ es (alcoxi)aril-alquil-;

R? y R® estan conectados para formar un anillo piperidinilo;
R®es H;

R' es arilo(alcoxi-sustituido); y

R’ es imidazol-1-ilo; o

U es CH, C(alquilo) o N;

R'es H;

R? y R® estan conectados para formar un anillo piperazinilo;
R’ es fenilo sustituido con halo;

Rées H;

R'? es arilo(alcoxi-sustituido); y
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R’ es imidazol-1-il.

16.  El compuesto de la Reivindicacion 1 seleccionado del grupo que comprende:

(a) los compuestos de formulas 1A a 40A, 1 a 7, o una sal, solvato o éster
farmacéuticamente aceptable del mismo; o

(b)  los compuestos de formulas 1 a 7 y 9 a 22, o una sal, solvato, éster o

profarmaco farmacéuticamente aceptable del mismo.

17.  El compuesto de la Reivindicacién 16 donde:

(@)  dicho compuesto es seleccionado del grupo que comprende los compuestos
de formulas: 1a7y9a22;0

(b)  dicho compuesto es una sal farmacéuticamente aceptable de un compuesto
seleccionado del grupo que comprende los compuestos de formula: 1a7y9a22;0

(¢) dicho compuesto es un solvato farmacéuticamente aceptable de un
compuesto seleccionado del grupo que comprende los compuestos de féormula: 1 a7y 9 a
22;0

(d)  dicho compuesto es un éster farmacéuticamente aceptable de un compuesto

seleccionado del grupo que comprende los compuestos de formula: 1 a7y 9 a 22.

18.  Una composicién farmacéutica que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz

de un compuesto de la Reivindicacién 1, y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

19.  Una composicién farmacéutica:

(1)  que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, o una sal, solvato o éster farmacéuticamente aceptable
del mismo, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, o

(2)  que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, o una sal, solvato o éster farmacéuticamente aceptable
del mismo, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, y una cantidad eficaz
de uno o mas farmacos activos farmacéuticamente seleccionados del grupo formado por: (a)
farmacos utiles para el tratamiento de la enfermedad de Alzheimer, (b) farmacos utiles para
inhibir la deposicion de la proteina amiloide (por €j., proteina beta amiloide) en, o alrededor
de un tejido neurolégico, (c) farmacos fWtiles para tratar varias enfermedades
neurodegenerativas, y (d) farmacos utiles para inhibir la gamma-secretasa, o

(3) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, o una de sus sales, solvatos, o ésteres farmacéuticamente
aceptables, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, y una cantidad

efectiva de uno o mas inhibidores de BACE,
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(4) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, o una de sus sales, solvatos, o ésteres farmacéuticamente
aceptables, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, y una cantidad
efectiva de uno o mas inhibidores de colinesterasa, o

(5) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacién 1, o una de sus sales, solvatos, o ésteres farmacéuticamente

aceptables, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, y una cantidad

~ efectiva de uno o mas inhibidores de colinesterasa, o

(6) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, o una de sus sales, solvatos, o €steres farmacéuticamente
aceptables, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, y una cantidad
efectiva de uno o mas inhibidores de BACE, antagonistas muscarinicos, inhibidores de
colinesterasa; inhibidores de la gamma secretasa; moduladores de la gamma secretasa;
inhibidores de la HMG-CoA reductasa; agentes anti-inflamatorios no esteroides;
antagonistas del receptor de N-metil-D-aspartato; anticuerpos anti-amiloides; vitamina E;

agonistas del receptor nicotinico de acetilcolina; agonistas inversos del receptor de CB1 o

antagonistas del receptor de CBl; un antibiético, secretagogos de la hormona del.

crecimiento; antagonistas de histamina H3; agonistas de AMPA; inhibidores de PDE4;
agonistas inversos de GABA,; inhibidores de agregacion amiloide; inhibidores de
glucdgeno sintasa quinasa beta; promotores de la actividad de alfa secretasa; inhibidores de
PDE-10 e inhibidores de la absorcién del colesterol, o

(7) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente
aceptable, y una cantidad efectiva de uno o mas inhibidores de BACE, antagonistas

muscarinicos, inhibidores de colinesterasa; inhibidores de la gamma secretasa; moduladores

" de la gamma secretasa; inhibidores de la HMG-CoA reductasa; agentes anti-inflamatorios

no esteroides; antagonistas del receptor de  N-metil-D-aspartato; anticuerpos anti-
amiloides; vitamina E; agonistas del receptor nicotinico de acetilcolina; agonistas inversos
del receptor de CB1 o antagonistas del receptor de CB1; un antibiético, secretagogos de la
hormona del crecimiento; antagonistas de histamina H3; agonistas d¢ AMPA; inhibidores
de PDE4; agonistas inversos de GABA,; inhibidores de agregacion amiloide; inhibidores
de glucogeno sintasa quinasa beta; promotores de la actividad de alfa secretasa; inhibidores
de PDE-10 e inhibidores de la absorcion del colesterol, o

(8) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, o una de sus sales, solvatos, o ésteres farmacéuticamente
aceptables, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente aceptable, y una cantidad

efectiva de clorhidrato de donepezilo, o
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(9) que comprende una cantidad efectiva para uso terapéutico de por lo menos un
compuesto de la Reivindicacion 1, y por lo menos un vehiculo farmacéuticamente

aceptable, y una cantidad efectiva de clorhidrato de donepezilo.

3k ok ok ok ok sk ok ok ok ok ok ok ok ok ok
I- ¥
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ANEXO EXPLICATIVO DE LAS MODIFICACIONES

- Se eliminaron las Reivindicaciones 7-10, 13-45, 47-51, y 53-64

- Se adicionaron las Reivindicaciones 7, 8 y 11-17
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Bogota D.C.,

Doctor (a)

OLARTE GARCIA CARLOS REYNALDO
Apoderado(a) y/o Representante de
SCHERING CORPORATION

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

Folio 392

REFERENCIA Radicacidén No. 9 137088
Solicitud internacional PCT/US2008/006733
"* Fecha inicio fase nacional 01/01/2010

N Tramite 11
Evento 378
Actuacidn 416

K Oficio No. 11445

I Folios 1

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, reline los requisitos de forma establecidos en
la Decisién 486 de la Comisidén de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacidn en
Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la Circular Unica de la Superintendencia
de 1Industria y Comercioc, se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de
Comunicaciones para efecto de su publicacidén en la Gaceta de Propiedad Industr‘l.

CGmplase
Dado en Bogotéa DC,

%

ALIX CARMENZ ESPEDES DE VERGEL
Directora de/ Nuevas Creaciones {(c)

26 00T 201

Ase

jfernand

Al contestar favor indique el nGmero
de radicacién consignado en el rétulo
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