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Asunto - BOUCITUD DE PATENTE PARA “MIMETICOS DE
GLUCOCORTICCIDES, PROCEDIMIENTOS PARA SU PREPARACION,

: COMPOSICIONES FARMACEUTICAS Y U30S NE LOS MISMOS"

Solicitante . BOEHRINGER INGELHEIM PHARMACEUTICALS INC.,

Clase L ABTK 031/044, AB1K 031/421, AB1K DI 11426, AG1P 029/000, AB1P
Q37/0CE, 2070 213/030, COTD 231/042, COTD 238/026, CO7D 2683/056,
£O7D 277/024, COTD 277064, CI7D 307/080, CA7D 333/018

Fecha da solicited | Qctubre 21 de 2004

1. ¥Ya. Luz Clemencia DE FAEZ, en mi condicion de apoderada dé la sociedad solicitante de la
patante de la referencia, de acuerds con |a sustitucion del poder a mi otorgada por 8! docter

Emilio Farrers, me refiern al Oficio Mo, 5898 notificado por fijacidn en lista el 28 de Agoste de

2. Mediante el Oficio No. 9896 sa puso en conocimiento del solicitants e informe del examen
de fonde que confiene las ohservaciones hechas por su Despacho sobre la presente solicitud
de pafente. Con memorial radicadeo el 20 de Noviembre de 2009, solicité plazo de treinta dias
para atender e Oficio No. SB35 Al respecto. atiendo a las observaciones de l1a manera
siguienta:

3. Claridad del capitulo reivindicatorio:

3.1 Con el fin de atender las observaciones realizadas en cuante 2 la claridad del capitulo
reivindicatorio y de conformidad con lo establecido en el articulo 34 de la Decision 486, se
presanta un nueve capitulo reivindicatorio conta sustituto de! anteriormente prasentado, en el

MNIT. 850,041 ,367-2
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cual se tuvieron en cuenta [as objeciones hechas por su Despacho, realizande los siguisntes
cambics,

n o
1

3.1.1 Se borran los términos "ester”, “amida’, “solvate” v "heteroarilo” del capitulo retvindicatotio.
3.1.2 Se redagia un nuevo capitulo reivindicatorio con las antericres reivindicaciones 3, 4, 8, 9,
10, 14, 15 ¥ 18, en donde se describen los compuestos que han sido sintetizades y gque han
mostrade actividad en las prugbas en al menos uno de los ensayos realizados. Los compuestos
de las nuevas renindicaciones 1 a 3 se encuentran listados en las paginas 148 a 163. Tal y
coma s& mentiona en el Ultima parrafo de 1a pagina 147 y en las lineas ¥ a 10 de |a pagina 183,
los compuestes ahora reivindicades han sidoe probadeos y se ha demostrado que tienen ura

actividad potente en s ensayos def receptor de glucocorticnides.

3.1.2 De acuerdo cor @ anterior modificacidn es claro que |a materia ahora reivindicada se
encuentra completamente susientada en la descripcidn, pues no sale los compuestes gue se
encueniran en los ejemplos de las paginas 111 a 140 han sido sintetizados sine tamhbien se han
preparado compuestos adicionales de acugrde a los métodos descritos en los gjemplos de
sintesis, 105 cuales han sido probados por su activigdad. Dichos compuestos se encuentran
listados en las paginas 148 a 163 de |2 solicitud. Ademas de lo anterior, adjuntamos una tabla

con todos las compuestos gue han sido sintetizados,

De esta manera s claro que con las anteriores modificaciones det capitulo reivindicatorio
nuedan subsanadas las objecicnes que por claridad hizo su Despacho., ya gue permite
determinar el alcance de [a proteccion reivindicada y compararla frente al estado del arle, de
acUerds son las disposiciones de los articulos 14 v 30 de 1a Decisidn 486, Lo anterior porgue

las nuevas reivindicaciones han side limitadas a los compuestos listados en la tabla anexa.

Adicionalmente, por favor encuentre adjunto una tabla ¢on los datos biolégicos de alguhes I.-'”/

compuestos representativos, los cuales muestran que dichos compuestos resuslven el "

aroklema planteado en la invencian. Los ensaves se realizaron de asuerdo a las prusbas

descritas en la solicitud.

4. Por lo tanto, le solicito s& sirva continuar con ef {rdmite de la presente solicitud pues las
reivindicaciones se presentan de una forma clara y en consecuencia, con fundamsnto en |as
mismas una persona versada en la materia podria realizar el examen de patentabilidad de |a

preserte invencion.

o

&



e - b
CAVELIKR

ABDGADOS
@. Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones hechas por su Despacho sohre |a

presente solicitud de patente, atentamente solicito que se continle su tramitacién.
8, Anexos:

e Rllevo pliego retvindicatono con ooho (8) reivindicaciores,;
= Formuiaric para modificaciones.
+ Tabla de los compuestos que han sido sintetizados.

= Tabla con los dates hiologicos de algunos compuestos representativos

Sefiora Jate,

\Anl Pl \fl@éﬁ&g
® LUZ CLEMENCIA DE PAEZ
TP.A No.23.555

COLN.0TE12.841-00B-5
o LWMALMAUD-163615WPGLTE 2
Eb; Mg, M-2010-16361 5L A




CANVELIZR ABOTZALTS COLO-0TH72.841.006-5 [2-163543

(g

[ndustria y Comercio
SUPERINTEMDERNT A

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

Espacio reservada para 8! adhesive de radicacion

O :' o T suucrrun DE:

B Curreccmn de Errcr Materlal LEJ Mndlfrcacion a una suilcttud

wo o s [ Nombres: BGEHRINGER INGELHEIM T e e b
e PHARMACEUT!CALS AN . e TN
o o [ Sociedad constituida y: exlstente hEJD las leyes def :

NI I T A Rl Esradu de Delawara Estadr::s Umdns de Amérlca
. SOLICITANTE. . | A IDENTIFICACIC}N

' Dlracn:lﬁn 200 Rldgebur‘_l..r Road
1 'P.O. Box-388: Rldgefleld
Conhecticut 08877-0368,

. Estadas Un:das de Ameérica .-

- .. Domlclllo RJdgeﬂeld
Connectlcut . S
Estados Un:dos de Amérlca

.| Telefono: 54€ 09 70 Fax: 2494070
|E-mail:  clientes@eaveliar com

@ IDENTIFICACION
Nombre: Luz Clemeancia de PAEZ

Direccidn: Carrerza 42 Na. 72-35 C.C EI MIT |:|

REPRESENTANTE |Teléfono: 347 35 11 Fax: 217 92 11 ] ]
0 APODERADC ek oro

E-maii: cavelierfdcavelier com

Numern: 35.456.344 TP 23.555

. Numem de expedlanta o 04.105.799

® I@ '_ '_“Descnpclén de la correceion o mn:l:flr.:ac:mn solicitada:

F'resento NUEvo cap[tulo rewmdlcatorlc compuasto por 8 ralwndlcaclones con el fir de supera &

"'*=nb_|e_;|_r_anes Fachas por Su__D_espachu ala presents solicitud de patents ‘y’_pidn respet_u_os_a_m_apta ué

.« el'examen de patentabilidad sea realizadc sébre estas nuevas reivindicaciohes presentadas:

Anexos

Comprobante de pago de |a tasa por $114.000, por concepto de medificaciones.

Foderes, i fuere el caso

O 000

Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean
personas juridicas.
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1, Un compuesto de Formula (1A}

&n fa que:

R' es fenilo, maftiie, piridila, cromanilo, dihidrobenzofuraniio ¢ benzofuranile, cada uno

cpcicnalmente sustituido independientemente con uno ¢ dos grupes sustituyentes,

siendo cada grupo sustituyente de R' independientemante metilo, etilo, metoxi, etoxi,

fluaro, cloro, bromao, hidraxi, trifluorometila, trifluorometoxi o clano;

R? y R* son cada uno independientemente metild, o R* y R* junto con el atomo de carbona
al que estan unidas en comun forman un anille espirectclapropilo;

R*es CHy; y

R® s un grupo piridile, indolilo. azaindolilo, benzofuranile, furanopiridinile, tienopiridinilo,
benzoxazolile, bencimidazalilo, quinclinile o isoquinolinilo, cada uno opcianalmente
sustitlido independisntements con uno a tres grupos sustituyentes,
siendo cada grupo sustituyente de R® independientemente metilo, fenilo,
metoxicarbenile, aminocarbonilo, mefilaminocarbonile,  dimetilaminocarbaonilo,
rnarfolinilcarbonilo, fiuocre, cloro, bromo, ciano o trflucrometilo,

g una de sus tautdrmeros o sales.

2. El compuesto de Fdrmula {JA) segin la reivindicacién 1, en el qua:

R' es fenilo & dikidrobenzofuranilo,

0 uro de sus tautdmeros o sales.

3. LIn compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, seleccionadeo de:

1.1.1-Triffuaro-4-{5-fluoro-2-metoxifeni}-2-{ 1 H-indol-2-iimetil}-4-metilpentan-2-ol;
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2-(2,6-Dicloropiridin-4-ilmetil)-1, 1, 1-trifluors-4-(5-flucro-2-metoxifenil}-4-metilpentan-2-ol;
1.1, 1-Trifluare-4-(5-fluorp-2-metilfenili-2-(1 H—ir'|r:iuI-E-iImetiI}~4-metirp¢ntan-2—Dl;
2-[3-(2 B-Dicleropiridin-d-ilmatili-4.4 4-trifluarc-3-hidraxi-1, 1-dimatilbatill-d-Ayarofenal

4-{5-Brome-2,3-dihidrobenzofuran-7-il)-1,1,1 -trifluore-2-( 1H-indol-2-iimetil)-4-metilpentan-

2-ol;

2-{1H-Bencimidazol 2-ilmatill-1 1 Trifiuoro-d- S5 luoro-2-meloxifenit-4-metiipentan-2-¢),
1.1.1-Triflupo -4a(3—flu0_rofen|'i}«2~(1 H-indol-2-iimetil-4-metilpentan-2-ol;

1.1, 1-Triflupro-4-(5-fluoro-2-m etaxifeniI}a4-metil—za(quin0fin—4-i|meiil)pentan~2~c}!;

4-(2,3-dihidra-5-cianchenzofuran-7-ifi-1,1, 1-trifluoro-2-( 1 H-indok-2-ilrmetil)-4-metilpentan-2-
ol;

1,1.1-Triflugro-4-{5-fluore-2-metoxifenil)-4-metil-2-(2-cloropiridin-4-iimetilpentan-2-al;
1.1,1-Trifluoro-4-{5-flucro-2-hidroxife nil)-4-metil-2-(2-cloropiridin-d-ilmetil)pentan-2-of,

1, 1. 1-Trifluore-4-{5-fioro-2-metoxife nFI]1e4—metjI~2—I{2~cl0rf:|quinqun-4-Hmetinpenta n-2-ol;
1.1, 1-Trifluore-4-{5Fluore-2-hidraxifenil)-4-m eti[-za{z—clum‘q vinalin-4-imetipentan-2-ol;
1,1, 1-Triflugro-2-{ 1 H-indal-2-lmetil}-4-(4-metoxifenil)-4-metilpentan-2-of,

4-[4. 4 4-Triflupro-3-hidroxi-3-(1 H-indol-2-ilmetin-1, 1-dimetilbuti fenol;

1,1, 1-Trifluora-2-(5-fluaro- 1H-indol-2-ilmeatil)-4-(5-fltoro-2-metaxifenil)-4-metilpentan-2-ol;
1,1, 1-Trifluore-2-{7-flucro-1 H—ir!doI-2—iImetiI]|-4—(5—f|ucuro-2—metr:axifgnirj—d-metilpentan—z—ol;
4-(2 3-dihidrobenzofuran-7-il)-1,1, 1-trifluore-2-(1 H-indal-2-iimetil-4-métilpentan-2-ol;

1.1, 1-Trifleoro-4-{5-flearn-2-metovifenil-4-matil-2-{ 2-hramopindind-iimetifipenian-2-ol;
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1,1,1-Trifluoro-4-{5-flucro-2-metoxifenil)-4-metil-2-{ 7-metil-1 H-benzoimidazol-2-
itmetilipentan-2-ol;

4-Fluoro-2-[4.4 4-trifluaro-3-hidroxi-1, 1-dimetil-3-{4-metil- 1 H-indol-2-ilmetiljbutillfenal;
4-Fluoro-2-14, 4, 4-trifluore-3-{ 7 -flugro- 1 Heindol-2-ilmetil-3-hidroexi-1 , 1-dimetilbutil]fenol;

1.1, 1-Trifluoro-2-{6-flucro-1H-benzaimidazal-2-timetil-4-{ 5-fluoro-2-metaxifenil }-4-
me&tilpentan-2-ol;

2-(8, 7-Diflucra-1H-benzoimidazal-2-imetil}-1,1, 1-triffuoro-4-(5-fluoro-2-metoxifenif-4-
metitpentan-2-al;

4-12 3-Dirigrebhenzo‘uran-7-i3-1, 1. 1-triflucro-4-metil- 2-2 1 inalin-d-{im etilozntan-2-of;

4-{§-Brome-2,3-dihidrobenzofuran-7-il)-1, 1,1 4riflucro-4-metil-2-guinelin-4-ilmetilpentan-2-
oM,

4-(3-Etil-2-metoxifenil}-1, 1, 1-trifluors-4-metil-2-guinclin-4-imetilpentan-2-ol;
2-Etil-6-{d 4 4-trifluoro-3-hidroxi-1,; 1-dimetil-3-quindlin-4-ilmetilbutitifencl;
2-Etit-6-14 4, 4-trifluoro-3-hidroxi-3-{1 H-indol-2-imetil)- 1, 1-dimetilbutil|feno!

25,7 -Dimetil-1H-benzoimidazol-2-imetili-1,1, 1 -trifluoro-4-(5-fluore-2-metoxifenil}-4-

metilpentan-2-ol;

2-[3-{5,7-Dimetil-1H-benzoimidazol-2-ilmetill-4,4 4-triffucra-3-hidroxi- 1, 1 -dimatilbutil]-4-

flucrafenal:
1,1,1-Trifluoro-4-{3-metoxifenil)-4-metil-2-guinolin-4-ilmetilpentan-2-ol:
T, 1,1-TFrifluore-2-{1H-indol-2-iimetil)-4-{3-metoxifenil}-4-metilpentan-2-ol;

1.1, 1-Trifluoro-4-{5-fluaro-2-metoxifenil)-4-metil-2-(1 H-pirrolo[2 3-¢]piridin-2-imetil jpentan-

2-ol; S

w11, 1-Trifluero-4-5-fluore-2-metiffenili-4-metdil-2-(4-metil-1 H-indel-2-ilmetilipentan-2-gl;
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1.1, 1-Trifluoro-4-(4-fluorofenii}-4-metil-2-(4-metil- 1 H-indol-2-ilmetil}pentan-2-ol;
1.1, 1-Trifluoro-4-{3-fluorofenil}-4-metil-2-{4-metil-1H-indol-2-Imetil ) pentan-2-ol;
1.1.1-Trifluoro-4-metil-2-quinelin-4-ilmetil-4-{ 3-riflucrometilfenifipentan-2-gf;

1,1,1-Trifluoro-4-{ 5-fluore-2-matilfenil)-4-metil-2-(7 -metii-1 H-benzaimidaznl-2-
iimetiNpentan-2-al;

1,4, 1-Trifluoro-4-{4-fluora-2-metoxifenil)-2-{ 1 H-indol-2-iimetil}-4-metilpentan-2-ol;

1.1, 1-Trifluors-2-(1 H-indol-2-ilmetil}-4-metil-4-( 3-trifluoremetiifenilipentan-2-ol;

1,11 -Trifluaro-44{4-f|uuro—2—metoxffenil}-4~metfl—z—_quinalfn4—i!meti|per1tan-2-a[;
5-Fluorp-2-{4,4 4-triflyore-3-hidroxi-1.1-dimetil-3-guinalin-d-ilmetitbutil fenal
4-(3-Bromo-4-flugro-2-metoxifenil)-1,1, 1-triflugro-4-metil- 2-quinolin-4-iimetipentan- 2-af;

2-[4-{5-Flugre-2-metoxifenill-2-hidroxi-4-metil-2 trifluocrametilpenti]-4-metil- 1 H-indol-6-
carbanitrilo;

2-{2-Fenil-4-matilimidazol-1-iimeti)-1,1, 1-triflugro-4-{5-flupro-2-metoxifenili-4-metilpentan-
g TR TE T
2T ¢

1.1,1-Trifluore-4-{3-fluera-2, 3-dihidrobenzofuran-7-if-4-metil- 2-quinclin-4-imetipentan-2-

ol;
2-{2-Fenilimidazol-1-imetil)-1,1. 1-triflunro-4-{5-flucro-2-metoxifenil)-4-metilpentan-2-al;
g

1,1, 1-Trifluoro-4-(5-fluore-2_3-dihidrobenzofuran-7-il)-2-{ 1 M-indol-2-imetil-4-metiinantan-
2-of; ' '

1.1, 1-Trifluors-4-metil-4-{5-metil-2 3-dihidrobenzofuran-7-il-2-quinolin-d-iimetipentan-2-af,
1,1,1-Triflucro-2-{ 1 H-indai-2-iimetil}-4-metil-4-fenilpentan-2-al;

1,1,*-Trifluoro-2-(1 H-indal-2-ilmetil}-4-metit-4-{5-metil-2,3-dihidrobenzofuran-7-iljpentan-2-

ol;

(\‘ﬂ/
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1T uore-2-0 Bnded -2 St -4-medil-4-m-roitpentan-2-ol;

1,1, 1-Trifleore-2-{ 1 H-indal-2-ilmetil)-4-metit-4-naftalen-2-ipentan-2-ol;
1,1,1-Trifluero-2-{ 1 A-indcl-2-iimetili-4-metil-4-o-tolilpentan-2-af,

1.1.1-Trifuere-2-{1 Findal-2-ilmetil)-4-metil-4-p-tolipantan-2-ol;

4-(2 3-Dihidrabenzofuran-5-i1-1 1, 1-trifluarg-4-metil-2-guinclin-4-lmatiipe ntan-2 -¢l;

4-(7-Bromo-2 3-dihidrobenzofuran-5-i- 1,1, 1-trifluoro-4-metil-2-quinolin-4-iimetilpentan-2-

ol
4-(2, 3-Dihidrobenzofuran-5-il)-1,1, 1-trifluare-2-{1 H-indol-2-Hmetil)-4-metilpentan-2-oi;
1,1,1-Trifluoro-4-{ 1-metoxinaftalen-2-il-4-metil-2-guinolin-4-iimetilpentan-2-ol;
2-(4.4,4-Trifluora-3-hidroxi- 1, T-dimetit-3-quinalin-4-iimetilbutilinaftalzn-1-ol;

1.1 1-Trifluore-d4-meti-d-nafialen-2- -2-guinolin-4-imetipentan-2-ol;

1,1, 1-Triflvaro-4-t5-fluare-2-metoxifenil)-4-metil-2-( 1 H-pirrolo{ 3, 2-c]piridin-2-iimetil} pemtan-
2-0f; LR

2-[4-(5-Flunro-2-metoxifenil}-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometilpentilj- 1 H-indof-5-cartonitrito,
1,1.1-Trifluoro-2-(1H-indol-2-ilmetil-4-( 1 -metoxinaftalen- 2-il)-4-metilpentan-2-ol;
1,1,1-Trifluoro-4-metil-2-quinoclin-4-iimsti-4-p-tolilpentan-2-ol;

&-Croran-8--1 1 AV Arifiuorg-4-rmetil-2-guindlin-4-imetipantan-2-oi;

1.1, 1-Trifluoro-4-metil-4-fenik-2-guinolin-4-iimetipentan-2-gl;
4-{&-Bromocroman-8-ii-1,1,1-triflucro-4-metil-2-quinoiin-4-iimetilpentan-2-of;

1.1.1-Triflucro-4-{&-fluoro-2-metoxifenil}-4-metil-2-(1H-pirolo[3. 2-blpiridin-2-ilmetil)pentan-
2-0l; ’ . fou
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1,1, 1-Trifluore-4-{5-fluora-2-metoxifenil)-4-metil-2-( 1 H—pirru!q[E,?_:—_bjpiridin-z—ilmeﬂljpentan—
2-331; e

1.1,1-Trifluore-4-{3-fluorofenil)-4-metil-2-(1H-pirrotal2, 3-clpiridin-2-ilmetil}pentan-2-ol;
G

1.1.1-Trifluoro-4-metil-4-fenil-2-quindin-4-ilmetilpantan-2-of,

1.1, - Trifluore-4-(5-fluoro-2-metoxifeni))- 247 -flucrequinelin-4-ilmetil-4-metilpentan-2-ol;

1.1, 1-Trifluoro-4-{4-fluorofenil)-2-{Ffluoroguinclin-g-ilmetil-4-metilpentan-2-al;

1.1, 1-Trifluore-4-{4-flucrofenil)-2-(5-fluoraquinolin-4-ilmetil}-4-metilpentan-2-cf,

2-[4-{5-Fluoro-2-metoxifenily-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometilbentil]- 1 H-indol-3-carbanitrilo;

2-[4-(2 3-Dihidrobenzofuran-7-il)-2-hidroxi-4-metil- 2-trifluorometilpentil}-1H-indot-3-

carbonitrils:

2-[4-(E-Fluoro-2-metifenili-2-hidrod-4-metil-2-trifliorometilpentitl-4-meti-1H-indo-6-

carkontio
1,1, 1-Trifluorc-4-{2-metoxifenil)-4-metil-2-guinclin-4-iimetilpentan-2-ol;
1.1,1-Trifluore-2-{1 H-indol-2-iimetili-4-( 2-metoxifenil)-4-metilpentan-2-ol;

2-[4-{5-Fluora-2, 3-dihidrehenzofuran-7-ij-2-hidroxi-4-metil-2-4riflucrometiipentil]-1 H-indal-
3-carbonitriio;

A-{5-Bromo-<-metoxifeni}-1,1, 1-trifiugro-4-metil-2-qguinslin-4-ilimetilpentan-2-of;
4-(5-Bromo-2-metoxifenilj-1 1 .'i—triﬂunro-z-ﬁH—inr:!0I-24Imetit}-4-metilpentan—2—a];
2-14 4 4-Triflugro-3-hidroxi-1,1-dimetil-3-guinoclin-4-ilmetitbutiVfenal;

1,1, 1-Trifluaro-4-metil-4-fenil-2-(1 H-pirrolo|2, 3-clpiridin-2-ilmetiljpentan-2-af;

-/F

2-[4-[5-Bromo-2 3-dihidrobenzofuran-7-il-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometitpentil]-1 H-indol-
A.carbonitrilo;
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4-Bromo-2-4,4,4-triflucro-3-hidroxi-1,1-dimetil-3-guinslin-4-ilmetilbetiifenct;

1,1, 4-Trifluoro-4-{4-fluorofenili-4-metil-2-{ 1 H-pirrolo[2, 3-c]piridin-2-ilmeti)pentan-2-al,

W

4-(2,3-Dihidrobenzefuran-7-il-1,1,1-trifiuoro-4-metil-2-( 1 H-pirrolof2, 3-c)piridin-2 -
ilmetifjpentan-2-of;

2-[4-{4-Fluora-2-metoxifenili-2-hidraxi-4-metil-2-trifluaremetil-
pertiil-1H-indol-3-carbonitrile;

2-{2-Hidroxi-d-metil-4-fenil-Z-trifluorometilpentil)-4-metil-1 H-indal-8-carbonitrilo;
2-[&-(3-Fluorofenil)-2-hidroxi-4-matil-2-trifluorometilpentil]-4-metil- 1 H-indol-6-ca rbonitriie;
2-14-{4-Flugrefenily-2-hidraxi-4-metil-2-triflusrometilpentil]-4-metil-1 H-indol-8-carbenitrilo;

2-[4-(2 3-Dihidrabenzofuran-7-il)-2-hidroxi-4-metil-2-trifluarometilpentit]-4-metil- 1 H-indo-6-

carhonitlo:

1.1,1-Trifluoro-4-(4-fluere-2-metoxifenil}-4-metil-2-( 1 H-pirralo[2, 3-c)piridin-2-ilmetil)pentan-
2-0l; -

T, 1 1-Frifluore-4-meti-4-fenil-2-{1 H-pirrole]3 2-¢]piridin-2-ilmetigpentan-2-ol;

_5-""

4-{2 3-Dihidrobenzofuran-7-it-1,1,1-trifliuoro-4-metil-2-{1 H-pirrolo[3, 2-clpiridin-2-
ImatiNpentan-2-al; -

2-[2-Hidroxi-4-metil-4-fenil-2-trifluorometilpentin- 1 H-indoi-8-carbonitrilo;
2-[4-(3-Fluorgfenil)-2-nidroxi-4-metil-2-trifluorometiipentif]-1
H-ingdel-3-carbonifrile,;

2= 4t A-Fruorofenit-2-hidrosi-4-mreti-2-Anfluorometiiperti}- H-indol-3-carpormnio,

1.1.1-Trifluoro-4-(4-fluorg-2-metoxifenil}-4-metil-2-(5 6.7, 8-tetrahidruqufnolin—4~
Imetilipentar-2-0l,

1=[4-(8-Flgaro-2-medoxifenill- 2-hidraxi-4-meatil-24Ariflucromatiinantill-1 (-indol-3-carbonitrila,
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1.1, 1-Friflugro-4-{4-flucro-2-metoxifenil}-4-matil-2-( 1 A4-pirrolo[ 3, 2-¢piridin-2-iimetilpentan-
Z-ol; o

2-2-Hidroxi-4-metil-A-fenil-2-trifluorormetilpentil- 1 H-indal-3-carboriitrila;

8-Fluoro-2-[4 4 4-irifluors-3-hidroxi-1, 1-dimetii-3-{1 H-pj['r:olc[?_, 3-¢]piridin-2-
iimetinbutiiifenol:

2-14-f4-Fiuoro-2-metoxifenill-2-hidroxi-4-metil-24rifluorometilpentil]-14-indol-5-carbonitrilo;

2-14-{2 3-Dinidrobenzofuran-7-il-2-hidroxi-4-metil-2 4rifluorametilpenti]-1H-indol-5-
carbonitrilo;

2-14-{ 3-Fluarotenil)-2-hidroxi-4-rmetil-2-trifluorometitpentil]-1 H-indol-5-carbonitrilc;
2-[4-{4-Fluorofenil}-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometilpentil]-14-indol-5-carbanitrilo;
2-4-{5-Fluoro-2-metilfenin-2-hidroxi-4-meti-2 triflucrometilpentil])-1 H-indol-5-carbonitrile;

4-{2 3-Dihidrobenzofuran-7-i)-1,1, 1-trifluoro-2-(7-fluora-1H-indol-2-iimetil}-4-metilpantan-2-

of,

4-Fluoro-2-44,4.4-trifluoro-3-hidroxi-1,1-dimetil-3-{ 1 H-pirfolol 3, 2-clpiridin-2-
irnetibutifans); ~

1,1, 1-Trifluoro-2-{7-fluero- 1 H-indol-2-ilmetil)-4-metil-4-fenilpentan-2-ol;

Ester metilico del Acido 2-f4-(4-fusra-2-metoxifenil}-2-hidroxi-4-metil-2-triflusrometilpentil]-
1 H-irdol-S-carbhorilics,

1-14-{2.3-Dihidrohenzofuran-7-il}-2-hidroxi-4-metil-2-triffucrometilpenti]- 14-indol-3-
carbonitriio;

1, 1. 1-Trifluorg-4-(5-flunro-2-metifenill-d-rmetil 2.0t H-pirrotol 2, 3-clpindin-2 imetljpertan-2-
ol: s

1,1, 1-Trifluoro-4-{B4luoro-2-metoxifentl)-4-metil-2-(3-metil- 1H4-pirrolof2, 3-clpiridin-2-
iimetilpentan-2-al; ey
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1.1, 1-Trifluaro-4-[3-metaxifenil}-4-metit-2-(5-4rifluerametil-1 H-indol-2-imetilipentan-2-oi;

2-[2-Hidroxi-4-(3-metexiferil)-4-metil-2-trifluoremetilpenti]-1 H-indol-5-carbonitrilo;

o, 4-Fluoro-2-[4 4 4-trifluore-3-hidroxi-1, 1-dimetil-3-(1H-pirolo[2, 3-clpiridin-2-

imetinbutilifenol;
5-Fluoro-2-14 4 dutrifluoro-3-(7-fluore-1 H-indol-2-iimetil-3-hidroxi-1, 1-dimetiibutil)fenal;

2-[4-(5-Flugro-2-hidroxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-4rifluorametilpentil]-4-metil-14-ind ol -6-

carboniirilo;

4-Fluoro-2-id 4 A-trifluaro-3-hidroxi-1, 1 -dimetil-3- 3-meti|-1 H-pirrolef2, 3-clpiridin-2-
Imetiioutilenat: "

1.1, 1-Trifiuoro-2-{1 H-indoI-2—i!metiI)—4—met‘|l~4atiofe_n—3—iIpentan-z-ol;

1.1, 1-Trifluoro-4-metit-2-quinolin-4-ilmetil-4-tiofen-3-itpentan-2-ol;
B,

5-FlLroro-2-14.4, 4-trifluoro-3-hidraxi-1, 1 -dimetil-3-{1 H-pirrolol3, 2-c]piridin-2-
Ly

ilmetiBbutiljfenol,;
1,1, 1-Trifluoro-4-{3-fiuorafeni}-4-metit-2-( 1 A-pirralal 3, 2-clpiridin-2-ilmetil) pentan-2-of;
3-{4.4 4-Trifliare-3-hidroxi-1,1-dimetil-3-guinclin-d-ilmetilbutilfenel:

Estar trnetilico def acidn 2-[4-(5-bromn-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-

triflucromretilpentill-1/--indal-S-carboxdilico;

Ester metilico dal dvido 2-[4-(5-fluora-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorametilpentil]-
1H-indal-5-carboxilico,

4-{2 8-0imetilfenil)-1, 1,14rifluoro-d-metil-2-guinclin-4-iimetifpentan-2-ol;
3-[4,4 4-Trifluore-3-hidroxi-3-( 1H-indol-2-lmetili-1, {-dimetitbutilfenal;

1,1,1-Triflugro-4-{5-fluore-2, 3-dihidrobenzofuran-7-l)-4-metil-2-{ 1 H-pirrola[ 2, 3-c]piridin-2-

iImetifipentan-2-al;
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2-12-Hidraxi-4-( 3-matoxifanii-4-metit-2 Arifluoremetipenti]-4-metit-1 H-indol-8-carbonitrito;

2-[4-(E-Bromo-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2#ifluorometilpentil]-4-metil-1 H-ind ol -8-
carbonitriio,

2-[&-{4-Fluoro-2-hidroxifenit-2-hidroxi-4-metil-2-trif uorometilpentil]-1 H-indol-5-carbonitrilo;
£
1,1, 13- Triflucro-4-{5-fluore-2 -metoxitenit)-4-m etﬂ—zu_ (5-nitrg-1 H-indol-2-itmetipentan-2-ol,

T —

Amida del acido 2-[4-(5-fluoro-2-metoxifenii}-2-hidrexi-4-metil-2-triffucrometilpentil]-1 H-
indok-5-zarbaoxilico;

Dimetilamida del acido 2-[4-(5-fluoro-2-metaxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorametilpentit-
1H-indal-b-~carboxilico;

{2-[4-(5-Fluaro-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-metil-24riffusrometilpentill-1 H-indal-5-martalin-
4-iimetanona;

Ester matilica dal dcida 2-{4-(5-fucro-2-metoxifenil-2-Hidro-4-metii-2 4rifiuorometitpentil)-
1H-indol-B-carboxilico; v

Ester metitico del acido 2-14-{B-fluoro-2-hidroxifenil)-2-hidroxi-4-meti-2-trifluorametifpentil]-
TH-indol-B-carbaxiliss,

O uNo ce SUs tautémeros O sales.

4, Un compuesto segin la reivindicacion 3, estando el compussta seleccionado de:
1.1, 1-Trifluoro-4-(5-fluoro-2-metoxifeni-2-(1H-indol-Z-iimetil)-4-metilpentan-2-al;

2-(2 8-Licleropiridin-4-ilmetii)- 1, 1, 1-trflucro-4-(5-fluoro-2-metexifenit-d-metilbentan-2-ol;
1.1 - Triflucro-4- 5Fuore-2tnetifaniip2-{ t H-indol-2-imetin-4-metiipentan-2-cl;

4-{5-Bromo-2 3-dihidrobenzofuran-7-il)-1, 1, 1-trifluore-2-{1 H-indol-2-iimetil}-4-metipentan-
2-o;

1.1, 1-Trifluoro-d-{ 5-fluora-2-metoxifanil}-4-metil-2-(quinclin-4-ilmetil pentan-2-o;
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1.1 1-Trifluors-2-{7-fluorg-1H-indol-2-iimetil)-4-{ 5-fluore-2-metoxifenil-4-metilpentan-2-al,
£-(2, 3-dihidroebenzafuran-7-il-1, 1, 1-triflusra-2-{ 1H-indol-2-ilmetil)4-metipentan-2-al
4-Fluare-2-14 4 4.1rifluoro-3-hidroxi- 1 1 -dimetil-3~-{4-meatil-1 H-indol-2-iImetil)butilffenat,
4-i2 3-Dhhidrobetzofuran-7-H-1. 1, 1-trifluore-d-metil-2.guinolin-4-ilmetilpentan-2-ol;

4-{5-Broma-2, 2-dihidrobenzofuran-7-ib-1, 1, 1-rifluora-4-meti-2-quinolin-4-iimetilpentan-2-
ol

" 2e[3-(E,7-Dimeti-1 R-benzaimidazol-2-imetil)-4, 4, 4-trifluare-3-hidroxi-1,1-dimetilbutil]-4-

flunrofens!;
1,1,1-Triflucro-4-{ 3-metoxifenil-4-metil-2-gquinaiin-4-iimetilpentan-2-ol:
1,1, 1-Trifluoro-2-{ 1 H-indol-2-iimetil}-4-{ 3-metoxifenil}-4-metipentan-2-0l;

1,1, 1-Trifluera-4-(5-fluoro-2-metoxifenill-d4-metil-2-{ 1 H-pirrolo[ 2, 3-clpiridin-2-ilmetil)pentan-
2.al: T N

1,1, 1-Frifluoro-4-.{5-fluoro-2-metilfenil)-4-metil-2-{4-metil-1H-indol-2-ilmetilpentan-2-ol;
1,1, %= Trifluaro-4-(d-fluorofenify-4-metil-2-(4-metil-1H-incdal-2-ilmetil) pentan-2-cl;

1,1, 1-Triflugora-4-{ 3-flu Dmfenilj—ﬂ—m atil-2-(d-metil-1 H-indol-2-ilmetifpentan-2.-al,

1,1, 1-Trifluoro-4-metil-2-quinolin-4-iimetil-4-( 3-trifluarometilfenilpentan-2-al;
1.1,1-Triflucro-4-(4-fluore-2-metoxifeniiy-2-(1 H-indol-2-iimetil)-4-metilpentan-2-of;

1,1, T-Trigtuore- 2201 Feindol-2-imetili-d-meti-4- 3-trifluaromeatilfeni pentan-2-al;

1.1, 5-Trifluoro-4-(4-fluare-2-metoxifenil)-4-metil-2 -quinclin-4-ilmsetiipentan-2-ol;
5-Fleoro-2-(4. 4, 4-trifl coro-3-hidroxi- 1 1 -dimetil-3-auinolin-4-iimetilbutilifenc;

4-(5-Bromeo-4-flioro-2-metaxifenil}-4 1 1-trifluoro-4-metil-2Z-quinalin-4-iimetiipantan-2-oi,
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2-14-{5-Fluoro-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-trifucrometilpentii]-4-metil-1 H-indol-5-
carsanitrilo: '

11 1-Trifluoro-4-{5-fuorn-2 3-dihidrobenzofuran-7-if)-4-metil-2-quinolin-4-iimetilpentan-2-

al;
1.1.1-Trifluoro-4-(5-fluare-2, 3-dihidrobenzofuran-7 -i)-2-{ { H-indol-2-ilmetil}-4-meatiipentan-
2-al;

1.1, 1-Trifluors-4-meiil-4-{5-metil-2, 3-dihidrobenzofuran-7-ib-2-guinolin-4-iimetilpentan-2-al;

T 1 -Trifluore-2-01 H-indal-2-itmetil)-4-metil-4-(5-metil-2, 3-dihidrobenzofuran-7-lpentan-2-

ol:
1.1.1-Trifluoro-2-( 1 H-indol-2-ilmetil}-4-metil-4-m-toliipentan-2-af;

1.1, 1-Trifluera-2-{1 H-indol-2-iimetil-4-metil-4-o-tolilpentan-2-al;

4-(7-Bromo-2, 3-dihidrobenzofuran-5-i1)-1,1, 1-trifluoro-4-metil-2-g Uinolin-4-iimetilpemtan-2-

ol

1.1, 1-Trifluora-4-(5-fluare-2-metoxifenil}-4-metil-2-(14-pirrole] 3 2-clpiridin-2-imetil) pentan-
Z2-0l;

2-14-(5-Fluore-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-triflucrometilpentil]- 1 H-indol-5-carbonitrile;
1 1,1 -Trifluore-4-metil-4-fenil-2-guinclin-4-iimetilpentan-2-ol;

1.1, i-Trifluarg-4-(5-fluaro-2-rmetexifenil)-2-{ 7-flucroguinclin-4-ilmetil }-4-metilpantan-2 -al;
1,1.1-Triflkiero-4-(4-fluorefenih-2-(5-fluaroguiralin-d-iimetil}-4-metilpentan-2-al;
2:4-(5-Fluore-2-metoxifenil)-2-hidraxi-d4-metil-2-triffucrometilpenti]-1/-+~indol-3-carbonitrilo;
&-[4-(2,3-Ditidrobenzofuran-7-ilj-2-hidroxi-4-metit-2-trifluorometiipentil]-1 H-indol-3-

carbonitrila;

2-[4-(3-Fluera-2-metilfenil}-2-hidroxi-4-metil-2-trifuorometilpentii)-4-metil- L H-indoi-5-

carbonitnlo;

1.1.1-Triflucre-4-{ 2-metoxifeniil-4-metil-2-quinolin-4-iimetilpentan-2-ol;

N -
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1.1, 1-Triflucro-2-( 1 H-indol-2-iImeatif-4-{ 2-metaxifenil)-4-metilpentan-2-o;

2-[4-(5-Fluora-2, 3-dihidrobenzafuran-7-il-2-hidroxi-4-metil-2-triflucrometil pentil]-1H-indal-
J-carbonitrilo;

4-(5-Bromo-2-metoxifenib-1,1 .1.—trifluorm—4—metil—2—q Uinofin-4-imetilpentan-2-ct;
4-(z-Bromo-2-metoxifanii}-1,1, 1-triflucro-2-( 1 H-indoi-2-ilmetit}-4-metiipentan-2-ol:
2-(4.4 4-Triflucro-3-hidroxi- 1, 1-dimetil-3-quinolin-a-imetilbutilfenal;
1.1.1-Trifluoro-4-metil-d-feril-2-{ 1 {-f—ErierIE {;ﬂ-n::]piridin-2-i|meti|}pentan-2~c|;

2-[4-{5-Bromo-2_ 3-dihidrobenzofuran-7-il-2-hidroxi-4-metil-2-triflucrametilpentil]-1 H-indal-
3-carbonitrito;

4-Bramo-2-{4 4 4-trifllorn-3-hidroxi-1, 1-dimetil-3-quinalin-4-fimetilbutilifenal;

(R

fimetil)pentan-2-ol;

2-[4-(4-Fluoro-2-metoxifenil}-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometil-
pentil]-1H-indol-3-carbonitrilo;

2-(2-Hidroxi-4-metil-4-fenil-2-trifluorometilpentif}-4-metil- 1 H-indol-6-carbonitrilo;
2-14-(3-Fluorcfenil}-2-hidroxi-d-metii-2-trifluoromatilpentil]-4-metil-1 H-indol-8-carbonitrilo;
2-f4-{4-Fluorofenif}-2-hidraxi-4-metil-2-triftuorometilpentil]-4-metil-1 H-indol-6-carbonitrilo;

2-[4-(2 3-Dihidroberzofuran-7-il)-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometilpentil]-4-metil- 1 H-indcl-6-
carbonitrile;

3517 4 1, 1-Trifluoro-4-{4-fluoro-2-metaxifenil)-4-metil-2-{1 H—pirrc:I:}IE_._S—::]piridin—2—i|meti|]pentan—

'
1

2-of, =

11, 1-Trifluore-4-metil-4-fenil-2-{ 1 Hepirrole[3, 2-clpiridir-2-imetif rentan-2-al;

1
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4-(2,3-Dihidrobenzofuran-7-i)-1,1, 1-trifluoro-4-metil-2-{1H-pirrclo{3, 2-c]piridin-2-

iImetillpentan-2-ol;
2-(2-Hidroxi-4-metil-4-fenil-2-trifluorometilpentil}-1 H-indol-5-carbonitrilo,

1,1, 1-Trifluoro-4-{4-fiuoro-2-metoxifenil)-4-metil-2-(5, 6,7, 8-tetrahidroquinolin-4-

iimetilpentan-2-al:

51 1-Trifluoro-4-{4-fluoro-2-metoxifenil)-4-metil-2-(1 H-pirrole{ 3. 2-c]piridin-2-ilmetiljpentan-
2-nf: T

S-Flupro-2-[4,4 4-trifiuore-3-Ridraxi-1, 1-dimetil-3-(1 H-pirralo[2, 3-c]piridin-2-

ifmatilbutiifenal;
2-[4-(4-Fluoro-2-metoxifenii-2-hidroxi-4-metil- 2-trifluorametilpentil]- 1 H-indal-5-carbonitrilo;

2-[4-(2 3-Dhhtdrobenzofuran-7-il)-2-hidroxi-4-metil-2-trifluorometilpentil}-1 H-indol-5-

carbonftrila:
2-[4-(a-Flusrofenil)-Z-hidroxi-4-metil-2-trifluarometilpertil)- 1 H-indol-5-carbonitrilo;
2-[4-(5-Flaoro-2-metilfenil)-2-hidroxi-4-metil-2-triflucrometilpentii]-1A-indol-5-carbanitrilo:

4-Fluore-2-[4,4 4-trifluoro-3-hidroxi-1. 1 -dimetil-3-(1 H-pirrolo[ 3, 2-cipiridin-2-

iirretiltbutiffenal,

1-[4-{2 3-Cihidrobenzofuran-7-il)-2-hidroxi-d-metil-2-trifluorometilpantit]- t H-indol-3-
carbonitrilo,

1,1, 4-Trifluaro-4-( S-fluore-2-metifenif-4-metil-2-(1 H-pirrolg[2, 3-¢piridin-2-ilmetipentan-2-

al: or

1.1, 1-Trifluoro-4-(5-fluoro-2-metoxifenil}-4-metit-2-{3-metil-1#-pirrole[2, 3-clpiridin-2-

iimetilpentan-2-al;

\f 4-Fiuoro-2-[4.4,4-trifluoro-3-hidroxi-1,1-dimetil-3-(1 H-pirrolof 2, 3-c]piridin-2-

Hmetilthutitifenal:

2-[4-{5-Fluora-2-hid-oxifenil)-2-hidroxi-4-meti-2-triflugromeatilpentil-4-metil- 1 H-indoi-6-



carbarnitrilo:

, 4-Fluoroe-2-[4,4,4-trifluoro-3-hidroxi- 1, 1-dimetil-3-{1H-pirrolof2, 3-clpiridin-2-
iimetilibutil]fensl;

2-[2-Hidroxi-4-{3-metoxifenil)-4-metil-2-triflucrometilpenti]-4-metil-1 H-indol-6-carbonitrile;

2-[4-(5-Bromo-2-metoxifenill-2 bidrosd -4 -medil -2 Arifiucrometilpentil]-4-rmetil-1 H-indol-6-
carbenitrile; v '

.
Ester metilico del dcida 2-[4-(5-fluoro-2-metexifenil)-2-hidroxi-4-metil-2-triflucrometilpentii]-
1H-indel-B-carboxilico,
o ung de sus tautdmeros o sales,

15

5. dna composicién farmaséutica que comprende una cantidad eficaz de un
compuesto ssgin una de las rewvindicacionas 1 a 4, o una sal del mismo, ¥ ur excipients

o vehiculo farmacédticamente aceptable,

20 6. Un compueste de Formula (1B}

R OH
R°
RMR4
F|21 =

en fa que:

R es fenilo, opcionalmente sustituide independientemente con une o dos grupes

b
.

sustituyentes,

siendo cada grupo sustituyente de R' independientemente metoxi & fluaro;

R? y R® son cada uno metite;

30
R* es CHa;
R® es un grupo piridile, indolile, azaindelilo & bencimidazoliln, cada uno opcionalments
sustittido independientemente ¢on uro 3 fres grupos metilo; y
3L

R" es alquile C,-Cs, cicloalguilo Ca-Ce, 8 cizloalgui' Cy-Ce-matil,
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o uno de sus tavtémeros o sales.

7. Un compugsto de acuerdo con Ja reivindicacidn 6, seleccionado de:
2-Ciclopropil-d-{5-flucro-2-metoxifenil)-1-{ 1 H-indol-2-i)-4-metiipantan-2-cf;
5-{B-Fluore-2-metoxifenil}-3-(1H-indal-2-ilmetil)-2,5-dimetilhexan-3-ol;
5-(5-Fluoro-2-metoxifenif)-3-( 1 H-indol-2-ilmetii-5-metithexan-3-ol;

2-Ciclohexilmetil-1-{4 B-dimetil-piridin-2-il)-4-{5-fluoro-2-metoxi-fenil}-4-metil-pentan-2-ql;
2-Ciclohexilmetil-4-{5-fluore-2-maetoxi-fenil)-1-{1 H-indol-2-ib-4-metil-pentan-2-ol;
Be{b-luoro-d-rrmioxiicnin-3-(bencimidazal-2-imetl)-2,2, 5-trimetilhexan-3-c’;

4-[5-Fluare-2-metoxifenii}-2-fluorometil-1-(1 H-indoh-Z-il]-4-metiipentan-2-of;

L -

)
1, 2-Ciclopropil-4-{5-4luoro-2-metoxifentl)-4-metil-1-(14-pirralo[2, 3-c]piridin-2-fpentan-2-al; y

i~4-{5-Bromn-2 3-dihidrobenzofuran-7-i-2-cicloprovil-4-metil-1-{1 H—pierIDI_EI B-c)piridin.2-

lipentan-2-ol, e X W

o uno de sus tautémeros o sales,
8. Una composicion fanmaceutica que comprends una cantidad eficaz de un compuesto

segln una de las reivindicaciones 8 a 7, ¢ uno de sus taustdmeros o sales, y un excipiente

o vahiculo farmacéuticarnente aceptable.
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*) typing error: it 1s assumed that it should read: .. -pentan-2-ol instead of ...-pentan-3-ol

¥4} There is the possibility that these two compounds were meant to be identical, although the
names and structures differ. _ 1}
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA ¥ COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogoté, D.C.

Ahogade
J LUZ CLEMENCIA DE PAEZ

ASUNTO Radicacion 04-105788
Tramite g11
Evento 378
Actuacion 430
Oficio 12401
Folios 004
Patente de Invencion X Patente de Modeio de Utilidad
V(a Nacional
Via PCT {fase nacicnal) | X Cap.| Cap. Il X
No. Sol. Internacional PCT/USO3/08901

Fecha de Praesentacidn Internal, 21-03-2003

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el atlculs 45 de
la Decisitn 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 324-488 v 254 como se radico inicialmente

Reivindicaciones: Folios 500-576 como se radicd inicialmente
Folios 636-878 como se radico el 02-07-2008
Folios 698-714 como se radicsd el 01-05-2010

Prioridad: Folic 2 28-03-2002, U3, B60/367.758

09-12-2002, US, 60/431.817

24-01-2003, US, 60/442.404

Respuesta del solicitante Folios 631-634 coma se radicd el 02-07-2008
" Folins 689-714 como se radicd el 01-05-2010

2. Objeto de la invencién

Titulo de la solicitud. MIMETICOS DE GLUCCCORTICGIDES,
PROCEDIMIENTOS  PARA  SU  PREPARACION, COMPOSICIONES
FARMACEUT!ICAS Y USOS DE LOS MISMOS.

El problema técnico planteado en esta solicitud esta relacionade con la necesidad
de obtener nuevos compuestos no estercideos con actividad moduladora de la
funcién de receptores de glucoceorticoides, para ser usados en el tratamiento de
procesos inflamatorios, alérgicos o proliferativos.

Exp 2004 135799
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Para solucionar este problema técnice la solicitud en estudic proporciona en:
Reivindicaciones 1-4: un compuesto de formula (|A} 0 uno de sus tautémeros o
sales.

H

Reivindicacion §: una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de
formula (IA) o una sal def mismo y un excipiente o vehiculo farmacéuticamente
aceptable.

Reivindicaciones B-7: un compuesto de formula {(iB) 0 unco d& sus tautémeros o
sales.
3

R ?H
RMR‘FRE
1
R* R 18

Reivindicacion 8: una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de
formula {IB) o una sal del mismo y un excipiente o vehiculo farmacéuticamente
aceptable.

Clasificacién internacional de Patentes (IFC): AG1K31/343, AB1K31/404, AG1K31/44,
ABTK31/428, AG1K31/421, AB1P29/00.

3. De la solicitud de Patente

3.1. Reivindicaciones {articulo 30 D 486)

En reivindicaciones 3-4 y 7 existen compuestos por fuera de |la materia delimitada
para un compuesto de formula A {(reivindicacidn 1) y para un compuesto de formula
IB (reivindicacion 8), ya que algungs sustituyentes no se encuentran en los alli
definidos, por o que es necesaria revisar y comegir.

Compuesto Sustituyente por fuera de Ia
delimitacidn de la relvindicacidn 1
Compuesto 15 (folic 701, pag. 3) R* 1H-pirrala[2.3-clpiridin

Compussto 11 (folic 703, pag. )

Compuesto 18 (folio 703; pag. 8)
Compuestos 1, 2, 16 {folio 704; pag. B)
Compusstos 2, 3, 8-11 {falio 705; pag. 71
Compuestos 1, 3, 10.14-15 {folio 708; pag. 8}
Compuestos 3, 6.8-10,16 (folio 707, pag. 9}
Compuesto 8 {falio 709, pag. 11)

Compuesto 8 {folio 710; pag. 12)
Compuestos 891518 {folio 711, pag. 13)
Compuestos 4,5.10,12-14 (folin 712: pag. 14)
Compuesto 1 {folio 713; pag. 15]

Compuesto 11 {folio 702, pag. 4) R™ 2-fenil-4-metilimidazol
Compuesto 13 (falio 702: pag. 4) R" 2-fenilimidazel

Compuestos 4 {folio 708, pag. 10} R”: S-nitro-1H-indol

Compuestos 7-8 (folia 707; pag. 9) R': tiofen

Compuesto 7 {folio 714; pag. 16} R"™ fluorarmetil

Compussto 8 {folio 714; pég. 16} Rf’: 1H-pirrolo{2. 3-c]pitidin
Compuesto 8 {folio 714, pag. 168} R 5-bromo-2,3-dinidrabenzafuran

R®. 1H-pirralof2,3-c]piridin
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Por o anterior, existe falta de claridad de acuerdo con las exigencias del articulo 30
de la Decision 486,

4. Respuesta al solicitante

# El solicitante anexa un nuevo capituio reivindicatorio (folios 698-714), en el que
se ha delimitado la materia, corrigiendo las objecionas por falta de claridad,
concision y sustento; capitulo que es aceptado por esta Cficina.

No obstante, se encuenfra que en las reivindicaciones 3-4 y 7 existen
compuestos por fuera de la materia delimitada para un compuesto de formula 1A
{reivindicacién 1) y para un compuestc de formula |B (reivindicacion 8), ya que
algunos sustituyentes no se encuentran en los alli definidos, siendo necesario
revisar y corregir.

# El solicitante sefiala en relacién con la informacién de actividad hildgica de
compuestos de la invencidn, gue ha enviado un anexo con datos de tal actividad
para compuestos representativos (folio 715)que muestran que tales compuestos
resuelven el problema planteado (folio 696; pag. 2 respuesta).

Al respecto, se encuentra que el anexo con datos de actividad sobre receptcres
de glucocorticoides para compuestos de |la invencidn {compuestos de formula A
y 1B}, permiten reconocer que se resuelve el problema pltanteado relacionadc con
encontrara nuevos compuestos que tengan accidn sobre receptores de
glucocorticoides, para ser usados en el tratamiento de procesos inflamatorios,
alérgicos o proliferativos.

5. Conclusion

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisidn 486 de la Comisidn de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dias
contados a partir de la fecha de notificacién de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesidn, se denagara la patente.

Notiflquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el nurmeral 5.2 literal e) del
capitulo quinto del tituly primere d ircular Unica Ne. 10 de 2001,

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Directora de Nueyas Creaciones (C)

El anteriqr‘_ﬁ requerimiento  fue notificado por fijacion en lista, de fecha

E ALl 2070

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO
No. 2545 Cédigo No. 202078
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