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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

E. S. D.

Re: Expediente N°. 11-058.068
Solicitud de Patente de Invencién “PIRROLIDINAS”
Solicitante: PFIZER LIMITED

Nuestra Ref: P2011/000085

RESPUESTA AL OFICIO N° 11490 NOTIFICADO

POR FIJACION EN LISTA No. 276, DE FECHA 22 DE JULIO DE 2011,

(EXAMEN DE FORMA ART 12)

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogota, D.C., identificado tal como aparece
al pie de mi firma, en mi caricter de apoderado de la sociedad en referencia, me permito dar
respuesta al auto emanado por ese Despacho dentro del término legal previsto en el articulo 12

del Cédigo Contencioso Administrativo en los siguientes términos:

1. En respuesta a la unica observacion del Examinador, me permito adjuntar un Capitulo
Reivindicatorio Modificado en donde se eliminaron las Reivindicaciones 15 a 21. Las
Reivindicaciones restantes se reenumeraron, quedando un total de 16 reivindicaciones en total.
Asi las cosas adjunto un recibo por valor de $162.000 que cubre la tasa correspondiente a 6

reivindicaciones adicionales.

2. Solicito al Despacho sea tenido en cuenta el nuevo pliego de Reivindicaciones en el

presente tramite.
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Expediente No, 11-058.068
Modificaciones Voluntarias
P2011/000085

CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Modificaciones Voluntarias)

1. - Un compuesto de Férmula (1)

1 j\ z
A
0

(1
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en la que:

R' es un grupo fenilo opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes
seleccionados cada uno independientemente de F, Cl, Br, CN, alquilo C;.4, alquiltio C;4,
alcoxi C,4, fluoroalquilo C, y fluoroalcoxi C,.¢, 0 es un grupo cicloalquilo Cs.;

X representa un enlace directo, NH u O;

0 —i
g - SOR°

. o -
Z se selecciona de H y CN

R’esHo alquilo C,.¢ opcionalmente sustituido con 1 a 3 dtomos de flior;

R}es alquilo C,.¢ opcionalmente sustituido con 1 a 3 atomos de flior;

Ar es un grupo aromatico que consiste en 1, 2 o 3 anillos aromaticos, en los que
dichos anillos arométicos se seleccionan cada uno independientemente de fenilo y un anillo
heteroaromatico de 5 6 6 miembros que contiene 1, 2, 3 o 4 heterodtomos seleccionados
cada uno independientemente de N, O y S, y en los que dichos anillos arométicos, si son 2
o mas, pueden estar condensados y/o enlazados por uno o mas enlaces covalentes, y en los
que dichos anillos aromdticos estidn opcionalmente sustituidos con 1, 2 o 3 sustituyentes
seleccionados cada uno independientemente de F, Cl, CN, OH, alquilo C,, alquiltic Ci.,
fluoroalquilo Cjs, fluoroalquiltio Cs, fluoroalcoxi Cig, alcoxi Cis, SO:RY, NRRS,
NHSO,R, SO.NR®R®, CONR'R!! y NHCOR'?;

R* y R” son cada uno independientemente alquilo C,.¢ opcionalmente sustituido con
1 a 3 dtomos de flior;

Rs, RS, Rs, Rg, R'O, R!! y R'? son cada uno independientemente H o alquilo C;.
opcionalmente sustituido con 1 a 3 tomos de flor;

o su sal farmacéuticamente aceptable, solvato (incluyendo hidrato) o profarmaco.

2. Un compuesto segun la Reivindicacion 1, que es un compuesto de Férmula (12)
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o un compuesto de férmula (Ib)

Z
R—X N ""'\

O~Ar (Ib)

en la que R!, X, Ar y Z son como se definié en la Reivindicacion 1, o su sal

farmacéuticamente aceptable, solvato o profarmaco.

. 3. Un compuesto segiin la Reivindicacion 1 o 2, en el que R' es un grupo fenilo
opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados independientemente de

F, Cl, alquilo C|4 y alcoxi Cj.4, 0 es un grupo cicloalquilo Cs.

4, Un compuesto segin la Reivindicacion 3, en el que R' es ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo, 2-fluorofenilo, 4-fluorofenilo, 2-clorofenilo, 4-clorofenilo, 2-etoxifenilo, 2-

metoxifenilo, 4-metoxifenilo o 4-metilfenilo.

5. Un compuesto segun la Reivindicacion 4, en el que R! es 4-metoxifenilo o 4-
fluorofenilo.
6. Un compuesto segin una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 5, en el que X

representa un enlace directo.

7. Un compuesto segiin una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 6, en el que Z es
II 2
o
8. Un compuesto segun una cualquiera de las Reivindicaciones | a 7, en el que Z es
-COOH.
9. Un compuesto segiin una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 8, en €l que Ar es

un grupo aromatico que consiste en 1, 2 o 3 anillos arométicos, en los que dichos anillos

aromaticos se seleccionan cada uno independientemente de fenilo y un anillo
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heteroaromatico de 5 ¢ 6 miembros que comprende (a) de 1 a 4 atomos de nitrégeno, (b) un
atomo de oxigeno o un dtomo de azufre, o (¢) un dtomo de oxigeno o un atomo de azufre y
1 o 2 atomos de nitrégeno; y en los que dichos anillos aromaticos, si son 2 0 mas, pueden
estar condensados y/o enlazados por uno o més enlaces covalentes, y en los que dichos
anillos aromaticos estin opcionalmente sustituidos con 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados
cada uno independientemente de F, Cl, CN, OH, alquilo C;., alquiltio Cy.s, fluoroalquilo
Ci.6, fluoroalquiltio C,g, fluoroalcoxi Cg, alcoxi Ci, SO;R*, NR’R®, NHSO,R’,
SO,NR®*R’, CONR'R'' y NHCOR".

10.  Un compuesto segin una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 9, en el que Ar es
fenilo, naftilo, bifenilo, piridinilfenilo, pirimidinilfenilo, fenilpiridinilo, fenilpirimidinilo,
fenilpirazinilo o pirazinilfenilo, cada uno opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3
sustituyentes seleccionados cada uno independientemente de F, Cl, CN, OH, alquilo C.,
alquiltio C].ﬁ, fluoroalquilo C,., fluoroalquiltio Cy.¢, fluorcalcoxi C,.¢, alcoxi Cj.e, SO,R*,
NR’R®, NHSO,R’, SO.NR®R®, CONR'’R" y NHCOR™,

11.  Un compuesto seguin una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 10, en el que Ar es
fenilo, naftilo, bifenilo, piridinilfenilo, pirimidinilfenilo, fenilpiridinilo, fenilpirimidinilo,
fenilpirazinilo o pirazinilfenilo, cada uno opcionalmente sustituido con 1 6 2 sustituyentes

seleccionados cada uno independientemente de F, Cl, CN, -CONHj; y alcoxi C,..

12, Un compuesto segiin una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 11, en el que Ar es
2,3-difluorofenilo, 3-cloro-4-fluorofenilo, 4-(4-cianofenil)fenilo, 4-(4-fluorofenil)fenilo, 4-
(5-cloropiridin-2-il)fenilo, 4-(5-cianopiridin-2-il)fenilo, 4-(5-cloropirimidin-2-il)fenilo, 4-
(5-cianopirimidin-2-il)fenilo, 4-(5-fluoropirimidin-2-il)fenilo, 4-(5-aminocarbonilpirimidin-
2-il)fenilo, 2-(4-clorofenil)pindin-5-ilo, 2-(4-fluorofenil)piridin-5-ilo, 2-(4-
cianofenil)piridin-5-ilo, 2-(4-clorofenil)pirimidin-5-ilo, 5-(4-clorofenil)pirazin-2-ilo o 5-(4-

fluorofenil)pirazin-2-ilo.

13.  Un compuesto segin la Reivindicacion 1 o 2, seleccionado de:
acido 3-{[(4'-cianobifenil-4-il)oxi]metil} -1-(4-fluorobenzoil)pirrolidin-3-carboxilico
(R1 = 4-fluorofenilo, X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 4-(4-cianofenil)fenilo);
acido3-{[(4'-cianobifenil-4-il)oxi]metil }-1-(4-metoxibenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R'=4-metoxifenilo, X=enlace directo, Z=-COOH, Ar = 4-(4-cianofenil)fenilo);
dcido  3-{[4-(5-cloropirimidin-2-il)fenoxilmetil }-1-(4-fluorobenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R' = 4-fluorofenilo, X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 4-(5-cloropirimidin-
2-iD)fenilo),
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acido 1-(4-clorobenzoil)-3-{{4-(5-cloropiridin-2-il)fenoxijmetil } pirrolidin-3-
carboxilico (R'=4-clorofenilo,X=enlace directo, Z=-COOH, Ar=4-(5-cloropiridin-2-
il)fenilo);

acido 1-(4-clorobenzoil)-3-( {[6-(4-clorofenil }piridin-3-il Joxi } metil )pirrolidin-3-
carboxilico (R'=4-clorofenilo,X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 2-(4-clorofenil)piridin-
5-ilo);

acido  3-{[4-(5-cloropirimidin-2-il)fenoxi]metil } -1 -(2-metoxibenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R' = 2-metoxifenilo, X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 4-(5-
cloropirimidin-2-il}enilo);

acido 3-({[2-(4-clorofenil)pirimidin-5-ilJoxi}metil)-1-(4-fluorobenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R'=4-ﬂuorofenilo,X=enlace directo,Z=-COOH,Ar = 2-(4-clorofenil)pirimidin-
5-ilo);

acido 3-{[4-(5-cianopiridin-2-il)fenoxi)metil } - 1-(4-fluorobenzoil )pirrolidin-3-
carboxilico (R! = 4-fluorofenilo, X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 4-(5-cianopiridin-2-
ih)fenilo);

acido  3-{[4-(5-cloropirimidin-2-il)fenoxi]metil }-1-(4-metoxibenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R'= 4-metoxifenilo, X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 4-(5-cloropirimidin-
2-iDfenilo);

acido  3-({[6-(4-clorofenil)piridin-3-ilJoxi} metil)-1-(4-fluorobenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R'=4-fluorofenil, X = enlace directo, Z = -COOH, Ar = 2-(4-clorofenil)piridin-
5-ilo);

acido  3-({[6-(4-clorofenil)piridin-3-il]oxi}metil)-1-(2-metoxibenzoil)pirrolidin-3-
carboxilico (R'=2-metoxifenilo,X=enlace directo,Z = -COOH, Ar = 2-(4-clorofenil)piridin-
5-ilo);

o su sal farmacéuticamente aceptable, solvato o profarmaco de cualquiera de ellos.
14.  Una composicion farmacéutica que incluye un compuesto segun una cualquiera de
las Reivindicaciones 1 a 13, o su sal farmacéuticamente aceptable, solvato (incluyendo
hidrato) o profarmaco, y un excipiente, diluyente, vehiculo o adyuvante farmacéuticamente

aceptable.

15.  Un compuesto de formula:
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