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Ref. Expediente No. 84.089.524

Solicitud de Patente PCT entrada fase nacional para. DERIVADOS DE
AMINOINDAZQLES, PROCEDIMIENTOS DE PREPARACION E INTERMEDIOS DE
ESTE PROCEDIMIENTO A TITULQ DE MEDICAMENTOS Y COMPOSICIONES
FARMACEUTICAS QUE LOS CONTIENEN

Solicitante; AVENTIS PHARMA S.A.

RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO

LIS PATING LEIVA mayor de edad, identificado y domigiliada como aparece al pié de
mi firma, en atencién a su oficic No. 13610 notificado el 24 de octubre de 2008,
atentamente me permito dar repuesta al mismo de la siguiente manera:

Claridad de la descripcidn (Art, 28 D. 486)

Presento un nuevo capitulo descritive con el fin de superar la objecion sobre |a
descripgion. En efecto, s& han corregido las inconsistencias en |os nombres quimicos de
los compuestos objetados par & seficr examinador. lgualmente se ha hecho una revisién
de todo el texto con el fin de corregir dichas inconsistencias en (o5 demas compuegstos
nombrados.
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Claridad de las reivindicaciones (Art. 30 D. 486)

Presento un nuevo capituio reivindicatorio con el fin de superar las objeciones planteadas
por el sefior examinador. En efecto, el nueve pliego reivindicatorio ha sido restringido a
compuestos especificos plenamente sustentados en la descripcidn de tal manera que la
materia abjeto de proteccién es zhora totalmente clara y concisa.

Novedad (Art. 16 D. 486)

Teniendo en cuenta gue el nuevo capitulo reivindicatorio ha sido restringide a compuestos
especificos, solicito al sefior examinadeor tener como superada la objecion por novedad ya
que los compuestos reivindicados no se encuentran revelades en los compuestos de
farmula (13 y {IIA) de las anterioridades D1, D2 y D4,

Nivel Inventivo {Art 18. D 486)

Solicito al sefior examinador reconocar &l nivel inventive a la presente invencidn en vista
de los resultados de ICA0 presentados en la respuesta al oficio 42561 los cuales
demuesiran |a elevada actividad inhibitoria de Ya fosforilacidn de la protelna Tau.

Argumenta el sefior examinador en el oficio 13610 que no es posible reconocer nivel
inventivo para los otros compuestos de formula (I} que presentan variaciones diversas y
complejas ya que los resultados de IC50 corresponden a compuestos de caracteristicas
quirmicas muy cerradas.

Ahora bien, teniendo en cuenta que el capitulo reivindicatorio esta dirigido a compuestos
claramente especificos, la objecidn por nivel inventivo debe tenerse como superada en
vigta de los resultados de 1C50 previamente presentados.

Anexos

. Nuevo capitule reivindicatorio
] Muevo Capitulo descriptive

v Forrmulario de modificaciones

. Recibo de pago
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Nombre:  LUIS PATINO LEYVA ' IDENTIFICACION

REPRESENTANTE
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1 Telsfono: 6107420 Fax:§10 74 80 ce. [ oe []
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§ Cumpmbante de pago de la tasa.

Poderes i fuere &l caso, junto con la sustitucién de los mismos a mi favor,

Documanto que acredita |3 existencla y representacién legal da las partes, cuando B8an personas jurfdicas
[X]Nuevo capitute reivindicatario

Instrugclones para e diligenciamiento dej presente formularic, ver reversa de esta pégina - LPLP2pia1



REIVINDICACIONES
1.- Compuesto caracterizado porque se elige entre:

dcido(2Z) 4-|(6-cloro-1H-indazol-3-1l)amino]-4-oxo-2-hutenoico

acido(2E} 4-[(6-cloro-1H-indazol-3-iljamino)-4-0x0-2-butenoico

(2E} 4-[(6-claro- 1 H-indazol-3-ilamino-4-oxe-2-butenoato de etilo

{22} 4-[(6-cloro-1H-indazel-3-il)aminol-4-oxo-2-butenoato de etilo

4cidod-[(6-cloro-1H-indazol-3-ibamino|-4-oxo-2-butencico

acido(27y 4-1¢{3-bromo-1H-ndazol-3-11amino]-4-ox0-2-butenmeo

 4¢ido(2E) 4-[(6-cloro- | H-indazol-3-ilamino]-4-oxo-2-butenoico

4cido{2E) 4-[(5-bramo-1H-indazol-3-ilyamino|-4-0x0-2-butencico

acido(2Z} 4-[(6-cloro-1H-indazol-3-iljamine]-4-0x0-2-butencico

acidod-[(3-bromo-1H-indazol-3-il)amino-4-0xo-2-bitenoico

{2E} N-(6-cloro-1H-indazol-3-i1)-2-butenamida

{272} N-(6-cloro-1H-indazol-3-11}-2-butenamida

N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-3-butenamida, clorhidrato

4-[(6-cloro-1H-indazol-3-il)aminc]-4-axo-2-butencato de metilo

N-(6-cloro- 1H-indazol-3-11}-acetamida

N-{6-cloro- 1 H-indazol-3-il)-butanoamida

12E) N-(6-bromo-1H-Indazol-3-i1)-2-botenamida

(2E} N-(53-metil-1 H-indazol-3-11)-2-buienamida

{2Z) N-{6-bromo-1H-indazol-3-il)-2-butenamida

(2Z) N-(5-metil-1H-indazol-3-i1)-2-butenamida

N-(6-cloro-1H-indazol-3-il)-2-propenamida

{2E) N-[6-(trifliormetil-1H-indazol-3-il)]-2-butenamida

(273 N-[6-(trifldormetil-1H-indazol-3-il}]-2-butenamida

4-[{6-(trifliormetil)- 1 H-indazol-3-il]amino]-4-oxo-butaneato de etilo
{2E} N-[5-(trifliormetil)-1H-indazol-3-il]-2-butenamida

+



(3Z) N-[5-(trithiormetil}-1H-indazol-3-i1}-2-butenamida
N-[5-cloro-1H-indazol-3-1]-2-butenoamida /
N-[4-cioro-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-trifidormetil-1H-indazol- 331} -butanoamida
N-{6-clore-1H-indazol-3-il]-propenamida
N-[5-{trifldormetil)- 1 H-indazol-3-i]]-butancamida

N-[5-nitro-1H-indazol-3-il]-butanpamida

N-[6-bromo-1H-indazol-3-il)-bumtamoarnida
N-[6-(3-piridil)-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[4-iado-1H-indazol-3-il]-butanoamida

N-[6-fenil- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-16-bromo-3,7-dinitro-1H-1ndazol-3-11]-butancamida

'N-[6-bromo-7-nitro-1H-indazol-3-il]-butanoamida

N-{6-bromo-5-nitro-1H-indazol-3-it]-butanoamida
N-[(6-furan-3-il)-1H-indazol-3-ii]-butancamida

N-[[6-{4-benciloxi)fenil)-1H-indazol-3-il]j-butanoamida

N-[6-(4-hidroxi-fenil)- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-¢cloro-1H-indazol-3-il)-bencenoamida

N-[[6-(3,5-difliorfenil)-1 H-indaml-ﬁ—il]]—butanﬂamidé

' N-[6-(3-tienil)- 1H-indazol-3-il] butanoamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-i1]-2-tiofenacetamida

N-[5-(3-flGor-bencenosulfonilamino)- 1 H-indazol-3-il}-benzamida Hae.» P2

N-[6-(2-clorofenil)- 1H-indazol-3-1]]-butanoamida

N-[6-(2-cloro-4-hidroxifenil)- 1H-indazol-3-il]-buranoarnida
_ N-{[6-(4-etilfenil)-1H-indazol-3-i1]-butanoamida

N-[6-(4-etenilfenil)-1H-indazol-3-ii]-butancamida

N-[6-(4-piridil}-1H-indazol-3-il]-butanoamida

N-[6-(fenilmetil)-1H-indazol-3-il|-butanoamida
N-[6-(4-aminofenil}- 1 B-indazol-3-il]-butanoamida

N-[6-(1-morfolino)- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida

A



© M-[6-[4-feniletinil]-fenil}- IH-indazel-3-i1)-butanoamida
N-[6-(2-propenil)-1H-indazol-3-il]-butanoamida

~ N-[$-zmino- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-bromo-5-clore-1H-indazol-3-1l)-butancamida
N-{6-cloro-3-bromo-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-¢cloro-3-nitro- 1H-indazol-3-il]-butanoamida

 N-[6-(4-hidroxifenil)-5-bromo-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-{4-hidroxifenil)-3-(fenilamino)-1H-indazel-3-il]-butanoamida
N-[6-(¢-hidroxi-fenil)-3-(2-feniletenil)- 1 H-indazol-3-i1]-butanoamida
N-[6-{4-hidroxifenil)-5-fentlearbonil- 1H-indazol-3-1)-butanoamida
N-[6-(4-hidroxifeni!)-5-[3-(dimetilamino}-propinil]- 1H-indazol-3-il}-butanoamida

" N-[6-cloro-1H-indazol-3-i{]-3-tiofenecarboxamida
N-[6-clorp-1H-indazol-3-il]-2-piridinacetamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-il]-3-piridinacarboxamida

) N-[6-cloro-1H-indazol-3-il}-bencencacetamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-il]-bencenopropanamida

N-[8-cloro-1H-indazol-3-11]-3-piridinacetamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-il]-2-cloro-acetamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-i1]-4-morfolinacetamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-i1]-1-piperacinacetamnida

N-[6-¢loro-1H-indazol-3-il]-4-[(2-metoxietillamino])-ciclohexancarboxamida

d-gmino-N-[6-clore- 1H-indazol-3-il]- 1-piperidinacarboxamida

_ “i_N—[ﬁ—clnro- 1H-indazol-3-i1]-4-morfolinilcarboxamida

sus racémicos, enantidmeros, diastereoisdmeros y sus mezclas, sus tautémeros y sus zales

. farmacéuticamente aceptables.
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2.~ Compuesto caracterizado porgue se elige entre;

dcido{22) 4-[(6-cloro-1H-indazoi-3-il)amino]-4-o0xo-2-butenoico
(2E} 4-[(b-cloro-1H-indazoi-3-ilantino]-4-oxo-2-butenoata  de etilo
acidod-[{6-cloro- 1H-indazol-3-ilyaming]-4-ox0-2-hutenoico
acido(2Z} 4-[(5-bromo-1H-indazol-3-il}amino]-4-oxo-2-butenoico
acido(2E) 4-[(6-cloro- 1H-indazol-3-il)amino]-4-oxo-2-butenoico
f01004-1{5-bromo-1H-ndazol-3-11)amino}-4-oxo-2-butenoico
{2E) N-(6-cloro-1H-indazol-3-il)-2-butenamida
N-({6-cloro-1H-indazol-3-il)-3-butenamida, clorhidrata.
4-[{6-cloro-1 H-indaml—fﬁ—il]émin&]-4-0xu-2-butenﬂam de metilo
N-(6-cloro-1H-indazol-3-il}-acetamida
N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-butanoamida

(2E) N-(6-bromo-1H-indazol-3-il}-2-butenamida

(2E) N-(5-metil-1H-indazol-3-il}-2-butenamida

N-{6-cloro- 1H-indazol-3-il)-2 -propenamida

(2E} N-[6-(trifliormetil-1H-indazoi-3-i1)]-2-butenamida
4-[[6-(trifldormetil)- 1H-indazol-3-illamino]-4-oxo-butanoate de etilo
(2E) N-[5-(trifiiormetil)- 1H-indazol-3-il]-2-butenamida
N-[5-¢loro-1H-indazol-3-il]-2-butencamida
N-[4-¢cloro-1H-indazeol-3-i1]-butanoamida

N-[6-trifliormetil- 1H-indazol-3-il}-butanoamida -
N-[6-cloro-1H-indazol-3-il]-propenamida
N-[5-(triflaormetil)- 1 H-indazol-3-i]]-butancamida

N-| 5-uitro- LH-indazal-3-il]-botanoarnida
N-[6-bromo-1H-indazol-3-il]-butanoamida

N-[6-{3-piridil)- 1H-indazol-3-il}-butanoamida
N-[4-iodo-1H-indazol-3-il]-butanoarmida
N-[6-fenii-1H-indazol-3-il]-butanoamida

N-{6-bromo-5,7-dinitro- 1 H-indazol-3-il)-butancamida

N-{6-bromo-7-nitro- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida



M-[6-bromo-5-nitro- TH-ndazol-3-ill-butancamida
N-[(6-furan-3-il)-1H-indazol-3-il}-butanoamida
N-[[6-(4-benciloxi)fenil}-1H-indazol-3-i1]]-butanoamida
M-[6-{4-hidroxi-fenil)- T H-indazol-3-il]-butanoamida
M-[6-cloro- 1 H-indazol-3-il]-bencenoamida
N-[[6-(3,5-difltorfenil)- 1H-indazol-3-il}]-butancamida

. N-[6-{3tienil)-1H-indazol-3-il] butancamida

tN—[ﬁ—cIi}rﬂ—lH—inda zol-3-il]-2-tiofenacetamida

e

=

N-[5-(3-flior-bencenosulfonilamine)-1 H-indazol-3-il]-benzamida i = Vo

N-[6-{2-fenilelil}-1H-indazot-3-il)-butanoamida
N-(6,7-diflcor-1H-indazol-3-il)-butancamida:
_N—[6—(4—memxifenil}—1H—indaznl—B—il]—butammida
N-[6-(4-metiltiofenil)-1 H-indazel-3-il]-butanoamida
N-[6-{4-triflGormetoxifenil)- 1 H-indazol-3-il}-butanoamida

N-[{6-(1-propenil)-1H-indazol-3-i1j-butanoamida

-N—{ﬁ—clom— 1H-indazol-3-ilj-2-piridinacarboxamida

N-[6-(4-fldorfenil)-1H-indazol-3-il]-butancamida
N-[6-[4-(1,1-dimetilotil}fenil]-1H-indazol-3-il]-butancamida

N-[6-bromo-7-amino-1H-indazol-3-il]-butanoamida

" NL[6-f4-(trifldormetil)feni ]-1H-indazol-3-i]-butanoamida

N-{6-(4-metilfenil)-1H-indazol-3-il]-butanoamida

3 N-{6-(3,5-diclorofenil)- LH-indazol-3-1i}-butanoamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-il]-3.5-diclornbenzamida

5

N—['ﬁ—(tliclomfeni]}—1H—indazol-3-il_]-butanoamida

N-[6-cloro-1H-indazol-3-il]-bencenopropanamida, triflioracetato

N-{6-cloro-1H-indazol-3-i]]-bencenopropanamida
N-[[6-{4-etilfeniD)- 1H-1ndazol-3-il]]-butanoamida
N-{6-(4-piridinii}-1H-indazol-3-i!]-hutancamida

N-(5-amine-1H-indazol-3-il}-butanoamida

“\N-(5-bromo-6-cloro-1H-indazol-3-il-butancamida

i}



N-{6-cloro-1H-indazol-3-ih-2-tiofenecarboxamida

N-(6-¢cloro-1H-indazol-3-i13-2-metilpropilamida

d-clorp-N-{6-cloro-1H-1indazol-3-M)-butanoamida
N-{5-fenil-6-cloro-1H-indazol-3-il}-butancamida
_ N-[5-bromo-6-[4-{fenilmetoxi)fenil]-1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[5-bromo-6-(4-hidroxifenil)- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N—[[ﬁ-{4-nitrnfe1lil}- 1H-indazol-3-iul]l-butanoarmids,
N-{6-(2-clorofenil)-1H-indazol-3-i]]-butancamida
N-[6-{3-{fenilmetoxi)fenil]- 1H-indazol-3-il}-butancantida
N-[6-(3-hidroxifenil)-1H-indazol-3-il}-butancamida
N-[6-cloro-5-{4-piridinil}- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
.N-[6-claro-5-{3-ﬁ.1ranil)— 1H-indazol-3-il]-buanoamida
_N—[ﬁ—[2—::iorn—4—{fenilmetuxi]-fenil}— 1H-indazel-3-il]-butancamida
.N—[ﬁ—(Z—clnm-at-hidrnxifenil}— 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[5,6-dibrome-1H-indazol-3-il]-butanoamida

N-[6-cloro- 1H-tndazol-3-i1]-2,2,3.3.,4,4 4-hepraflior-butanoamida
N-[6-cloro-3-{4-A¢orfenil)- IH-indazol-3-il]-butanoamida
N-[[6-(4-aminofenil)-1H-indazel-3-il}]-butanoamida
N-[6-[4-(dimetilamino)fenil}- 1 H-indazol-3-il]-butznoamida
N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-4-metil- 1 -piperazineacetamida

N-{&-cloro-1H-indazol-3-11)-1-piperidinacetamda

FN-{ﬁ—clﬂm—1I—[—indaml—3-il)-4-murfalinacetamida

N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-1H-1,2,4-triazole- 1 -acetamida
’ M-6-cloro-1H-indazol-3-4h)-2-ciclohe xilarnimoy-acetarmda
2-[{fenilmetillamino]-N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)}-acetamida
N-{6-cloro-1H-indazol-3-j1}-1H-azepina- | -acetamida
N-{6-clore-1H-indazol-3-il)-1-piperazinacetamida
N-{6-claro-1H-indazol-3-i13-2-[[3-(dimetilamina)pronil lamino |-aceamids
'N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-tiomor folina-4-acctamida

N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-1-pirrelidinacetamida

Ao



4" N-{6-cloro-1H-indazol-3-il)-2-[[Z-{dimetilamino)etil Jamino]-acetamida
ﬂ-{ﬁ-clnm- 1H-indazol-3-il}-I-ciclopropilaminoacetamida, tritldoracetalo
N-(6-cloro-1H-indazol-3-il)-1-ciclopropilaminoacetamida
N-(6-clore-1H-indazol-3-i)-2-(2-dietilamino-etilamino)-acetamida, cris trifhior-acetato
N-{b-cloro-1H-indazol-3-11)-2-(2-dietilaminc-etilaming)-acetamida,

* N-[5,6-difenil-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-cloro-5-{4-metilfenil)- 1H-indazol-3-il}-butanoamida
N-{3-fenil-6-[4-{fenilmetoxi)fenil]- 1 H-indazol- 3-il]-butanoamida
N-[5-fenil-6-(d-hidroxifenil)- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-cloro-5-{4-piridinil)}-1H-indaz¢l-3-il]-butanoamida
M-[5-{4-aminofenil)-6-cloro- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-cloro- 53-{4-etilfenil)-1H-indazol-3-il]-butanoamida

~ N-{6-cloro-5-[4-(fenilmetoxi)fenil]- 1H-indazol-3-il]-butancamida
N-[6-¢lore-5-(4-hidrexifenil)- 1H-indazol-3-il]-butanoamida

'N-[3,6-bis[4-(fenilmetoxi)fenil -1 H-indazal-3-i1j-butanoamida

N-[5,6-bis (4-hidroxifenil)- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-{3-(3-furanil)-6-[4-{fenilmetoxi)fenil]- 1 H-indazol-3-il] -butanoanida
N-[5-(3-furanil)-6-{{4-hidroxifeni)-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[5-{4-etilfenil}-6-[4-(fenilmetoxi)fenil] - 1H-indazol-3-il]-butanoamida

| N-[5-{4-etilfenil)-6-(4-hidroxifenil)- 1 H-indazo!-3-1l]-butancamida
N-[5-(3-piridil)-6-[4-{fenilmetoxi)fenil]-1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-{5-(3-piridil}-6-{4-hidroxifenil)- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[5-(2-furanii})-6-[4-{fenilmetoxi)fenil]-1 H-indazol-3 -1l -butanoamida
N-[5-(2-furanil)-6-(¢-hidroxifenil}-1H-indazoi-3-i1]-buranoamida
N-{3-bromo-6-cloro-7-nitro-1H-indazol-3-il)-butanoamida
N-(5-bromo-6, 7-diflior- 1H-indazol-3-il)-butancamida
N-{6-(4-clanofenil)- 1H-indazol-3-i|-butanoamida
N-(6,7-diflior-5-nitro-1H-indazol-3-11)-butanoamida
N-(6,7-diflior-5-fenil- 1 H-indzzol-3-il}-butancamida
N-[6-{6-hidroxi-piridin-3-il}- 1H-indazol-3-il]-butanoamida

Mo



- N-[6-(3,4-dihidroxi-fenil)- 1H-indazol-3-il]-butanoamida, triflijoracetato
N-[6-(3,4-dihidroxi-fenil)- 1H-indazol-3-11]-butanoarnida
N-[7-flior-5-nitro-6-[2-( feniletil)amino}- 1H-indazol- 3-it] -butanoamida
N-(7-fhior-3-nitrg-6-morfoling- 1H-indazol-3-il)}-butancamida
N-{7-fléor-5-amino-6-morfolino- 1 H-indazol -3-i1)-butanoamida
N-(S-bromo-'f-ﬂﬂor -6-morfoline-1H-indazol-3-11)-butanoamida
N-[7-flaor-a-{trifloormetil}- 1H-indazal-3-il]-butancamida
N-{6-bromo-4, 5, 7-trifldor- 1H-indazol-3-11}-butanoarnida
_ N—[ﬁ—(ﬁ—aminﬂ—piridin—3—il_}—1H—indazc-l~3-i1]~butan::-amida, diflioracetato
N-[6-(6-amino-piridin-3-il}- 1 H-indazol-3-il] -butanoamida
2-cloro-N-(6,7-diflior- 1 H-indazel-3-il}-acetamida
. N-{a,7-diflnor-1H-indazol-3-11)-1-piperidinacetamida
su racémico, sus epantidmeros, tautémeros asi como sus sales farmacéuticamente
aceptables.

3,- Composicién farmacéutica, caracterizada porque comprende, en un medio
farmacéuticamente aceptable, un compuesto definido segin una cualquiera de las

reivindicagiones 1 o 2,

4.- Medicamento caracterizado porque contiene, al menos. un compuesto definido
seglin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3'para su aplicacion terapéutica en el
tratamiento de las enfermedades en las que se observa una fosforilacién de la proteina

Tau.

5.- Medicamento segiin la reivindicacidn 4 caracterizado porgue contiene, al
menos, un compuesto definido segiin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3 }para su
aplicacién terapéutica en el tratamiento de lag enfermedades neurodegenerativas, los
accidentes cerebrovasculares, los traumatismos craneales v espinales y neuropatias
periféricas, la obesidad, las enfermedades del metabolismo, la diabetes tipo II, la
hipertensién esencial, las enfermedades cardiovasculares aterosclerdticas, ¢l sindrome de

los ovarios policisticos, le sindrome X, 1a imunodeficiencia y el cancer.
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6.- Medicamento seglin la reivindicacién S caracterizado porque la enfermedad
neurodegenerativa es o bien la enfermedad de Alzheimer, de Parkinson, la demencia

frontoparietal, la degeneracién corticobasal o la enfermedad de Pick.

7.~ A titulo de productos intermedios

3-amino-6-cloro-1-[(2-trimetilsililetoxi)metil]-indazol
N-[[6-cloro-1-I(2-trimetilsilitetoxidmetit]-indazol-3-il1]-nropanamida
N’—[[6-clcnrn_-1+{2-trimetilsililf:toxi}meti!]-indazol—B—il]]—butanc-amida
N-[[6-(3-piridil)-1-[(2-trimetilsililetoxi}metil] -indazol-3-il]}-butanoamida
N-[6-(3-piridih -1 H-indazol-3-1i) bmancamida
N-[[6-fenil)-1-[{2-trimetilsililetoxiymertil]-indazol-3-il]]-butanoamida
N-[[(6-furan-3-il}-1-[{2-irimetilsililetoxiymetil]-indazol-3-il]]-butanoatmida
N-[[[6-(4-benciloxi)fenil]-1-[(2-trimetilsililetoxi)metil]-indazel-3-11]]-butanoamida
N-[[6-(3,5<diflaorfenil)-1-[{2-trimetilsililetoxi)metil]-indazol-3-il)]-butanoamida
N-[[6-(3-tienil)-1-[(2-trimetilsililetoxiymetil]-indazol-3-11]] butanoamida
N-[6-(2-feniletil)-1-[[2-(trimetilsiliDetoxi]metil]- | H-indazol-3-il] -butancamida
N-[6-[4-(metiltio)fenil]- 1-[[2-(trimetilsilileroxilmetil]- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-(4-metoxifenil)- 1-[[2-(trimetilsililetoxilmetil]- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-[4-(triflormetoxiyfenil]-1-[[2-(trimetilsilil}etaximetil]-1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[(6-(2-propenil}-1-[[2-(rimetilsiLil)etoximetil)-1 H-indazo}-3-il]-butanoamida

N- [6-(4-fhior fenil)- L-[[2-¢teimetilsilibetoxi]imetil]- | H-indazol-3-Ull-butanoamida
N-[6-]{1, 1-dimetilotil}fenil]- 1-[[2-(trimetilsilil}etoxilmetil]-TH-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-[4-(triflaormetilyfenil]-1-([2-{rrimetilsililyetoxifmetil]- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-(4-metilfenid)- 1-[[2-(rimetilsilil)etoxi] metil)-1 H-indazol-3-ilj-butanoamida
N-[6-bromo-1-[[2-(trimetilsilil}etoxi]metil]- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-{6-(3,5-diclorofenil)-1-[[2-(trimetilsilil)etoxi]metil]- 1H-indazol- 3-i]-butanoamida
N-[6-(4-clorofenil}-1-[[2-(rimetilsililetoxi]metil]- | H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-(4-etilfenil)-1-[[2-(trimetilsilil)etoxi]metil]-1 H-indazol-3-il]-butanoamida
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N-[6-(4,4,5,5-tetrametil-[1,3,2]dioxaborolan-2-1i)- 1-[[2-(trimetilsilil)etoxi]metil]- 1H-

- indazol-3-il]-butanoarmida

N-[6-(4-piridil)-1-[{2-{trimetilsilil)etoxi]metil)- 1 H-indazol-3-il}-butancamida
N-[5-bromo-6-cloro-1-([2-(trimetilsilil)etoxi]lmetil]- 1H-indazol-3-il]-butanpamida

; N-[5-fenil-6-cloro-1-[[2-(trimetilsililetoxi]metil - LH-indazol- 3-il] -butancamida
N-{3-bromo-6-[4-(fenilmetoxi)fenil]-1-[[2-{trimetilsilil)etoxi]metil]- 1 H-indazol-3-il]-

| butanoamida
N-[6-(4-nitrofenil)-1-[[2-(trimetilsililetoxi]metil]- 1 H-indazol-3-il}-butanoamida
N-[6-(2-clorofenil)-1-[(2-{trimetilsilil}etoxi]metil]- 1 H-indazel-3-il ] -butancamida
.N—[ﬁ—[:i—(feni]metoxi}fenil]- 1-[[2-(trimetilsililietoxiymetil]- ILH-indazol-3-i!)-butancamida

N [B-cloro-3-(d-piridil}-1-[{2-(trimetilsililictoxiuietil}- 1H-indazol-3-1]]-butanoamida
N-[6-cloro-5-(3-furanil)- 1-[[2-(trimetilsilil)etoxi]metil}- tH-indazol-3-il]-butancamida
1-bromo-2-cloro-4-(fenilmetoxi)-benceno
N-[6-[2-cloro-4-{feniimetoxi}-fenil]-1-[[2-(trimetilsililetoxiJmen!]- | H-indazol-3-il]-
butanoamida

“N-[§,6-dibromo- 1-[{2-(trimetilsililetoxi]metil]- 1H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[5-(4-flGorfenil)-6-cloro-1-[[2-(trimetilsilil}etoxi]metil]- | H-indazol-3-il]-butancamida
N-{6-[4-(dimetilamino)fenil]-1-[[2-{trimetilsilil)etoxi]metil]- 1 H-indazol-3-il]-butanoamida
2-cloro-N-(6-clora- 1 H-indazol-3-11)-acetamida
N-[5,6-difenil-1-[[2-(trimetilsililyetoxi]metil] -1 H-indazol-3-il]-butanoamida
N-[6-cloro-5-(4-metilfenil)-1-[[2-(trimetilsilil)etoxi]metil]- 1 H-indazol-3-i1]-butanoarnida
N-[6-[4-(fenilmetoxi)fenil-]-5-fenil- 1-[[2-{trimetilsiliDetoxi]metil]- 1 H-indazol-3-il]-
butanoamida

-N JJe-gloro-5-(4,4,5,5-tetrametil-{ 1,3, 2)dioxaborolan-2-il)- 1-[2-(trimetilsililyetoxi]metil}-
1H-indazol-3-il]-butanoamida
'N-{6-cloro-5-{4-nitrofenil)-1-[[2-(trimetilsililietoxijmetil}-1H-indazol-3-il]-butancamida

| N-[6-cloro-5-(4-etilfenil)-1-[[2-{crimetilsililetoxi]metil]- 1 H-indazol-3-il |-butanoamida
N-[6-cloro-3-[4-(fenilmetoxi)fenil]- 1-[[2-(trimetilsililetoxijmetil]- 1 H-indazol-3-iI]-

butancamida
. -.{



N-[5,6-bis 4-[{ fenilmetoxi)fenil]-1-[[2-{trimetilsilil}etoxi]metil]- 1H-indazol-3-1i]-
butancamida
N-15-03-furanil-6-14- fenilmeloxifenity-1 -{[2-{rimeriisiiletoxi] metil]-1H-indaz0)-3-i1) -

_ butanoamida

| N-[5-{4-etilfeni]}-6-[4-(fenilmetoxi)fenil] - 1-{[2-(trimetilsiliDeroxi]metil]- | H-indazol -3-il]-

" butaitoarmnida
N-[§-{3-piridinil}-6-[4-(fenilmetoxidfenil]-1-[[2-{trimetilsilil}etoxi]metil]- 1 H-indazol -3-ii) -
Eutanoamida
N-[5-(2-furanil}-6-[4-(fenilmetoxi)fenil]-1-[[2-(trimetilsilil}etexi]metil]- 1 H-indazol-3-i1]-

butanoamida

- N-{6,7-difldor-1-[[2-( trimetiisilil)etoxilmetif]- 1 H-indazo)-3-il)-butanpamida

N-{5-bremo-6, 7-difloor-1-[[2-(trimetilsilil}etoxi]metil]- 1H-indazol-3-il)-butanoamida
N-[6-{4-cianofenil)-1-[[2-(trimetilsililetoxi]metil]-1H-indazol-3-il]-butanoamida :
N-[6,7-diflior-5-fenil-1-[[2-{trimetilsililetoxi]metil]- 1 H-indazol-3-ii]-burancamida
5-Bromo-2-{[2-(trimetilsilil}etoxi]metoxi]-piridina

N-[6-16-T12-(irimetiisitihetoxilmetoxi)-piridil-3-i 1 -2-(rimetiisitihetoxijmetil)- 1 H-

indazol-3-il]-butanoamida

N-[6-(2,2-difenil-benzo[1,3]dtoxoi-5-il)-1-[[2-(trimetilsililjetoxi]metoxi]- 1H-indazol-3-1l)-
butapoamida

N-[6-(1,3-benzadioxol-5-il}-1-[[2-(trimetilsililjetoxi]metoxi]-1 H-indazol-3-il}-butanoamida
N-[6-(1,3-henzodiorol-5-il)- LH-indazol-3-il]-banoamida
6-clore-4,5,7-triflor-1H-indazol-3-amina: ¢

_N-[6-{6-amino-piridin-3-il}-1-[[2-(trimetilsilil)etoxijmetil]- 1 H-indazol-3 -il]-butancamida

.~ 3-amino-6-bromo-1H-indazol ¢

3-amino-53-metil-1H-indazol ;

3-amino-5-{triflvorometil)-1H-indazol

—

" 3-amino-4-cloro-1H-indazol®

3-amine-5-nitro-1H-indazol »
3-amino-5-{3-pirldinii)-1H-indazol

3-amino-4-iodo-1H-indazol »
oS



3-amino-&-fenil-1H-indazol
3-amino-6-bromo-3,7-dinitro-1H-indazol ¢
3-aming-6-bromo-7-nitro-1H-indazol -
3-amino-6-bromo-5-nitro-1H-indazol -
F-amino-o-(furan-3-il)-1H-indazol
3-aminu—ﬁ-[-*-t-{ﬁ:nilmetox_i}fenil]— 1H-indazol
:Er—aminn—ﬁ-(dt-hidm xi-fenil)-1H-indazol
3-amino-6-(3,5-diflaorfenil}-1H-indazol
3-aming-6-(3-tienil }- | H-indazol
3-aming-5-[[(3-l¢orfenilsultonil]amine]- | H-indazol
3-amino-6-(2-feniletil)-1H-indazoi

3-amino-6, 7-diflior-1H-indazol 4
3-amino-6-(4-metoxifenil}-1H-indazol
3-amino-6-{4-menitiofenil}- |H-indazol
F-amino-6-(4-trifigormetoxifenil)- 1H-indazol
3-amino-(6-{1-propenil)-1 H-indazol
?;—alninr.:s—ﬁ—(4-ﬂﬁ0rfﬂni]}f1H-indazﬂl
3-amino-6-[4-(1, 1-dimetilotilfenil}-1H-indazol
3—amin0-6-br01nn-?-amino— 1H-indazol 4
3-amino-6-(4-metilfenil)- 1H-indazol
3-amino-6-{3,3-diclerofenil)- tH-indazol
3-aming-6-{4-clorofenil)-1H-indazol
3—amfnn—6-(4—etilf6ni1}- 1H-indazol
3-amino-6-(4-piridil)-1H-indazol
3-amino-5-amino—IH—indazcl %
3-aming-3-bromo-6-¢loro-1H-indazol ¢
3—aminu~5-fani]-6-c10m~ IH-indazol
3-amino-5-bromo-6-[4-(fenilmetoxi)fenil]- 1H-indazol
.3—aminu—ibrumaﬁ-(4-hidmxifenil}— 1H-indazol

3-amino-6-(4-nitrofenil)-1H-indazol



F-aming-6-{ 2-clorofenily- 1H-indazol
F-amino-6-[3-(fenilmetoxi)fenil]- 1 H-imdazol
3-amino-6-( 3-hidroxifenil)- | H-indazol

3-amino-6-cloro-5-(4-piridinil}- | H-indazol

'3-amino-6-cloro-5-(3-faranil)- 1H-indazo)

3-amino-6-[2-cloro-4-{fenilmetoxiy-fenil]- 1 H-indazol
3-amino-6-(2-clore-d-hidroxifenil)-1H-indazol
3-amino-3,6-dibromo-1H-indazol -
Jeaminc-o-cloro-5-(4-Mldorfenily- 1 H-indazol
3-amino-6-{d-aminctenil)-1H-indazol
3-amino-6-[4-{dimetilamino)fenil]- | H-indazol
3-amino-3,6-difenil-1H-indazol
3-amino-6-cloro-5-(4-metiifenil)- 1H-indazol
3-amino-5-fenil-6-[4-(fenilmetoxi)fenil]-1H-indazol
3-amino-35-fenil-6-(4-hidroxifenil)- 1 H-indazol
?_s—aminu~5-{4-aminofenih—ﬁ—cmm-‘1H-‘1ndazo‘1
3-amino-f-cloro-5-{4-etilfenil)-1H-indazol
3-aming-6-¢loro-3-[4-{fenilmetoxi) fenil]- 1H-indazol
ﬁ-aminc--ﬁ—clﬁrn—i-{4—hidroxifenil}- 1H-indazol
3-amino-5,6-bis [4-(fenilmetoxi)fenil]- 1H-indazol

3-amino-5,6-bis (4-hidroxifenil)-1H-indazol

3-amino-3-(3-furanil)-6-[4-{feniimeroxifenil]- 1H-indazel

3-aming-5-(3-furanil}-6-([4-hidroxifenil}-1H-indazol

3-amino-5-(4-etilfenil}-6-[4-(fenilmetoxiytenil |- 1 H-indazol

3-umino-5-(4-etilfenil)-6-(4-hidroxifenil)-1H-indazol

3-amino-5-(3-piridil}-6-[4-(fenilmetoxi)fenil]- 1 H-indazol

3-amine- 3-{3-piridit)-6-(4-hidroxifenil)- 1 H-indazel

3-amino-5-(2-furanil)-6-[4-{fenilmetoxi)fenil]- 1 H-indazol

3-amino-5-(2-furanil}-6-(4-hidroxifenil}- 1| H-indazol
3-amino-3-bromo-g-clore-7-nitro- 1H-indazol
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3-aming-3-bromo-6,7-diflior-1H-indazol ¢

3-amino-6-{4-cianofem])- 1H-indazol

3-amino-6, 7-diflGor-5-nitro-1H-indazoly
3-aming-6,7-difldor-5-fenil-1H-indazol
3-amino-6-(6-hidroxi-piridin-3-il)- 1H-indazol
3-amino-6-{3,4-dihidroxi-fenil)-1H-indazol
3-amino-7-fior-5-nitro-6-{2-(feniletilamino]- 1 H-indazol
3-aming-7-flior-3-nitra-6-moriolino- 1H-indazol
3-arino-7-tlor-3-aminc-5-morfoling- | H-indazol
3-amino-5-bromo-7-fltor -6-morfoline-1H-indazol
3-aming-7-flior-6-(trifliiormetil)- 1 H-indazol §
_3-amino-6-bromn—4,5,T—triﬂﬁu r-1H-indazol ¢

3-amino-6-(6-amino-piridin-3-il)-1 H-indazol.
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