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1. Me refiero a mi memorial de 11 de Marzo de 2003.

2. Por medio del presente me permito manifestar a usted que en
ejercicio del derecho conferido por el Articulo 28 numeral 1 del Tratado de
Cooperacién en materia de Patentes PCT, el capitulo reivindicatorlo tal
como fue presentado originalmente en Fase Internacional fue modificado
al momento de su presentacion en Fase Nacional, quedando con- 22 ?

reivindicaciones. 2 ?’ .

Las modificaciones realizadas se encuentran plenamente sustentadas en
la descripcién de la presente invenclén y en este sentido, no configuran
una ampliacltén del Invento o de la divulgacién contenida en la solicitud
presentada.

3. Por consiguiente anexo me permito presentar copla del capitulo
reivindicatorio correspondlente a la solicitud de la referencla, que consta de
29 reivindicaciones, tal como fue presentado origihaimente en Fase
Internaclonal, junto con su traduccién.

4, Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de
conformidad.

Senor Superintendente,

JOSE A LLOREDA
T.P. 10.784
Cédigo 231
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REIVINDICACIONES

/ .
1. Un compuesto de férmula:

'l
"':c"g"ﬁ
6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste.
Y

2, Un compuesto de formula:

o
il

3. Una composicién que comprende un compuesto de férmula:

HC

Hl . 9 CH‘
N5~
0 CH,

H,C~§~N
i

6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste, en combinaciéon con un vehlculo

portador, diluente 6 excipiente farmacéuticamente aceptable.

w?

4. Un método p£r}a potenciar la funcién de los receptores del glutamato en un
paciente, método el cual comprende la administracién a dicho paciente de una

cantidad eficaz de un compuesto de férmula:

o]
3

i
6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste.
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5. Un método de tratamiento de la depresién en un paciente que comprende
la administracién a dicho paciente de una cantidad eficaz de un compuesto de
férmula:

' H Q@ £

cH,

?
H,cgu

6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste.

6. Un método de tratamiento de la esquizofrenia en un paclente, el cual
comprende la administracién a _dicho paciente de una cantidad eficaz de un

compuesto de férmula:
Hy" 4§ ot
N
H:

H,c-g-u

& una sal farmacéuticamente aceptable de éste.

7. Un método para el tratamliento de los das@rdeﬁas cognitivos en un
paciante, método que comprende la administracién a dicho paciente de una

cantidad eficaz de un compuesto de férmula:
CH,

H ? CH,
N_
.
ot
.o n
6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste.

8. Un producto de manufactura que comprende material de empaque y un
compuesto de férmula

H,
- H_ﬁ CH,
%
Q
ey
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6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste, contenido dentro dicho material
de empaque, en donde di¢ho material de empaque comprende una etiqueta la
cual indica que dicho compuesto pued.e usarse para el tratamiento de por lo
menos una de Ias siguientes condiciones: Enfermedad de Alzheimer,
esquizofrenia, déficits cognitivos asociados con esquizofrenia, depresién, y
desérdenes cognitivos.

9. Un producto de manufactura acorde con la Reivindicacién 8, en donde
dicha etiqueta indica que dicho compuesto puede usarse para el tratamiento de la
enfermedad de Alzheimer.

10. Un producto de manufactura acorde con la Reivindicacién 8, en donde
dicha etiqueta indica que dicho compuestoc puede usarse para tratar la
esquizofrenia.

11. Un producto de manufactura acorde con la Relvindicacién 8, en donde
" dicha etiqueta indica que dicho compuesto puede usarse para tratar la depresion.

12. " Un producto de manufactura acorde con la Reivindicacién 8, en donde
dicha etiqueta indica que dicho compuesto puede usarse para tratar déficits
cognitivos asociados con la esquizofrenia.

>

13. Una composicién farmacéutica que comprende un compuesto de férmula:

6 una sal farmacduticamente aceptable de éste, en una cantidad entre
aproximadamente 5 microgramos y 500 microgramos.

14. na compaosicion farmacéutica acorde con la Reivindicacion 13, en donde

el compuesto de férmula:
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0 CH,

f
*‘*ch

6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste, estd presente en una cantidad
situada entre aprox. 5 micmgr;mos - 200 microgramos.

15. Una composicién farmacéutica acorde con la Relvindicacién 13, en donde
el compuesto de férmuia:

CH,
H Q cH,
H-ﬁ—(
O CH,

f
H,cgn

6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste, esta presente en una cantidad
de aprox. 5 microgra(mbﬁ’ﬂo mlcrogramoﬁ.

18. Una composicién farmacéutica preparada a través de un proceso que
comprende la disolucién de la {(2R)-2-[4-(4{2-[(metiIsulfonil)
amino]etil}fenil)feniljpropil}f(metiletil)sulfonillamina en un apropiado polietilenglicol
en forma llquida, y el posterior enfriamiento de la solucién a temperatura
ambiente. ' "

17. Una composicién farmacéutica acorde con la Reivindicacién 16, en donde
el polietilenglicol apropiado es el polietilenglicol 3350.

18. Una composicién farmacéutica acorde con la Relvindicacién 17, en donde()
la composicién farmacéutica se llena en cdpsulas apropiadas.

S

19. .Una composicién farmacéutica acorde con la Relvindicacién 18, en donde
las cdpsulas apropiadas son [as cépsulas de gelatina dura.
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20. Una composicién farmacéutica acorde con la Reivindicacién 18, en donde
la {(2R)-2{4-(4-{2-{(metilstifonil}amino]etil}fenil)fenillpropil}(metiletif)sulfonillamina
estd presente en una cantidad de aprox. 5§ microgramos - 500 microgremos en
cada cépsula apropiada.

21. Una composiclén farmacéutica que comprende, una disolucién de {(2R)-2-
[4-(44{2-{(metilsulfonil)amino]etil}{fenil)fenillpropii}j(metilstil)sulfoniljamina y un
polietilenglicol apropiado.

22. Una composicion farmacéutica acorde con la Reivindicacién 21, en donde
el polietilenglicol apropiado es el PEG 3350.
<

23. Una composicion farmacéutica acorde con la Reivindicacién 21, en donde
la {(2R)-2-{4-(4{2-{(metilsulfonll)amino]etil}feni!)fenil]propil}{(metiletil sulfonil]
amina estd presente en una cantidad entre aprox. 5 microgramos - 500
microgramos.

>
24, Una composicion farmacéutica acorde con la Reivindicacién 21, en donde
la {(2R)-2-{4-(4-{2-{(metilsulfonil)amino]etil}fenil)fenil]propIf{(metiletil)sulfonil]
amina esté presente en una cantidad de aprox. 5 microgramos - 500
microgramos y el polietilenglicol apropiado es el PEG 3350.

25. Uso de un compuesto de férmula:

H,| n_g_(cn,
CH,

f
H,c-g-u

en la manufactura de un medicamento para el fratamiento de la enfarmedﬁd de

Alzheimer.

26. Uso de un compuesto de férmula:
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en la manufactura de un medicamento para tratar la esquizofrenia,

27. Uso de un compuesto de formula:

para la manufactura de un medicamento para tratar déficits cognitivos asociados
con |a esquizofrenia.

28. Un compuesto de férmula:

'
H,Cgu

/
6 una sal faamacéuticamente aceptable de éste, .de uso como producto

farmacéutico.

29. Uncompuesto de férmula:

6 una sal farmacéuticamente aceptable de éste, en la manufactura de un
medicamento para potenciar la funcién de los receptores del glutamato.
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WO 01900587 PCT/USOYV /11747

WE CLAIM:

1. A compound of the formula:

?
H,C~§—
N
s ora phamacsutically accepiable salt thereof.

2. A compound of the formula:

Hy™ 49 on
N
T
wods
I
10 3. A composition comprising a compound of the iormula
ﬁ-
H CH,
oo
N

or a pharmacsutically acceptable salt thereof in combination with a
pharmaceutically acceptable camier, diiluent or exciplent.
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4. A method of potentiating glutamate receptor function in a patient, which
comprises administering to sald patient an effective amount of a compound of
the formula:

T ng e

O CH,

H,c—g—n

or a pharmacsutically acceptable salt thereof.

5. A method of treating depression In a patient comprising administering to
sald patient an effective amount of a compound of the formula:

CH,
R en
s ¥

H,c-ﬁ
o

or a pharmaceutically acceptable salt thereof.
8. A method of treating schizophrenia In a patient comprising administering

to sald patient an effective amount of a compound of the formula:
n. §th

R
HOg

or a pharmaceutically acceptable salt thereof.

. | LT e
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7. A method of treating cognitive disorders in a patient comprising
administering to sald patient an effective amount of a compound of the formula:

H,
n_g _(cu,
o CH,

R
H,c-g—u

or a pharmacsutically acceptable salt thereof.

8. An asticle of manufacture compiising packaging material and a
compound of formula:

R eH
. 2%
nef
o
or a pharmaceutically acceptable sait thereof contained within said packaging
matarial, wherein seld packaging materlal comprises a label which Indicates that
sald compound can be used for treating at least one of the following; Alzheimer's

disease, schizophrenla, cognltive deficits associated with schizophrenia,
depression, and cognitive disorders.

9. An article of manufacture according to claim 8 wherein sald label
Indicates that sald compound can be used for treating Alzhelmer’s disease.

10. An article of manufachure according to claim 8 wherein saki labe!
Indicates that sald compound can bs used for treating schizophrenia.

11. An article of manufacture according to claim 8 wherein sald label
indicates that sald compound can be used for treating depression.
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12. An article of manufacture according to claim 8 wherein said label
Indicates that said compound can be used for treating cognitive deficita
assoclated with schizophrenia.

13. A phamaceutical composition comprising a compound of formula:
H 5 n_g_é:n,
0 CH,

7
"=°“§‘H
or a pharmaceutically acceptable salt thereof, In an amount of about 5
micrograms to about 500 micrograms.

14. A pharmaceutical composition according to claim 13 whereln the
compound of formula:

H,

n_? _(GH:
& ©H,

R
chg_u

or a pharmaceutically acceptable salt thereof, is present In an amount of about 5

micrograms to about 200 micrograms.

15. A pharmaceutical compostition according to claim 13 wherein the
compound of formula:

or a pharmaceutically acceptable salt thereof, Is present in an amount of about 5

micrograms to about 100 micrograms.
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16. A pharmaceutical composition prepared by a process comprising
dissolving {(2R)-2-J4-{4-{2-

[(methyisulfonyl)aminoethyl}phenyf)phenyljpropyl}i{methylethyl)sulfonyl]amine In
a suitable polysthylene glycol in liquid form, and then cooling the solution to room

temperature.

17. A pharmaceutical composition according to claim 16 whereln the
suliable polysthylene glycol Is polyethylene glycol 3350.

18 A pharmaceutical composiiion according to clalm 17 whereln the
pharmacsutical composition Is filled Into suitable capsules.

19. A phamaceutical composition according fo claim 18 wherein the
sultable capsules are hard gelatin capsules.

20. A pharmaceutical composition according to claim 18 whereln the

{(2R)-2-{4-(4-{2-
[(methylsulfonyl)amino]ethyi}phenyi)phenyllpropylH(methylethyl)sulfonyljamine is
present in an amount of about 5 micrograms to about 500 micrograms In each
suftable capsule.

21. A pharmaceutical composition comprising, dissolving {(2R)-2-{4-(4-{2-
[(methyleulfonyl)amino]ethyljphenyf)phenyflpropyl}(methylethyl)sulfonyljemine
and a sultable polyethylene glycol.

22. A pharmaceutical composition according to clalm 21 wherein the
sultable polyethylene glycol ls PEG 3350.

23. A pharmaceutical composition according to claim 21 whereln the {{2R)-
244-(4-{2-{(methyisulfonyl)aminojethyf}phenyl)phenyl}-
propyf}i(methylethyl)sulfonyllamine Is present in an amount of about 5
micrograms to about 500 micrograms.
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24. A phammacsutical composition according to claim 21 wherein the {(2R)-
2-JA(4-{2-{(methylsulfonyl)amino]ethyl}phenyl)phenyllpropyl}(methylethyi)-
sulfonyfJamine Is present in an amount of about § micrograms to about 500
micrograms and the sultable polyethylene glycol is PEG 3350.

25. Use of a compound of formula:

ey
N
for the manufacture of a medicament for treating Alzhelmer’s dissass.

26. Use of a compound of formula;

"-"“g‘ﬂ

for the manufacture of a medicament for treating schizophrenla.

27. Use of a compound of formula:

%
Ko

for the manufacture of a medicament for treating cognltive deficits assoclated
with schizophrenia.




X _ut

WO 0150057 PCT/USO1/11747

28. A compound of formula:
" ug o
CH,

oty

o]
or a pharmaceutically acceptable salt thereof for use as a pharmaceutical.

20. A compound of formula:
HI°y§ cH
H_ ] _( |
>y o oy
f
H,C~
g
or a pharmaceutically acceptable salt thereof for the manufacture of a
medicament for potentiating glutamate receptor function.
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Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente indicado
en la referencia, reliine los requisitos de forma establecidos en la Decisidn 486 de la Comision de la
Comunidad Andina, el Tratado de Cooperaciéh en Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la
Circular Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se envia el exiracto de la solicitud a la
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