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I. o Luz Clernencia DE PAEZ, an mi condicion do apoderada do (a sociedad solicitante do (a 

patente de 12 referencia, do acuordo con Is sustiluciôn del code,  a mi otorgada per a! doctor 

Erniho Ferrero, Me refjero a] Oficia No. 9895 notificado par ijachn en iista del 28 Be Ago8to do 

2.’1,9 -

2 2. Mediante el Oficia No. 9896 so puso an conocimiento del solicitante at informe del examen 

de rondo quo condone las observaciones heohas por SIJ Despacho sobre Is preser.te solicitud 

de patente. Con nienlohal radcado el 20 do NOvienibre do 2009. solicite plazo do treinta dias 

pars atender el Oficio No. 9896. Al respecto. atiendo a (as observaciones de Ia manors 

siguienls: 

3. Claridad del capit’jo reivindicatorjo: 

3.1 Con el fin do atender (as obseruaciones realizadas an cuanto a Is olariaad del capitulo 

reivindicatorio y do conformidad con lo establecide an ci articulo 34 do la EecisiOn 486, Be 

presents un nuevo capitulo reivind[catorio come sustitLito di anteriorrnente presentado, en el 

NIT. 860.041.367-
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cual Se tuvieron an cuenta las objeciones hechas per su Despacho, reeizando Ins siguientes 

cambios: 

3.1-1 Se borran los tØrminos aster"! �!emida! !!Solvato!! y heteroariIo del capLtu!o reh,indicatorio. 

3.1.2 Se redacta on nuevo capitu[o reivindicatoria con las antennas reivindicaciones 3, 4, 8, 9, 

10! 14! 15 y 18 an donde Se describen Ins compuestos qua han side oncrizal y qua han 

mostrado actividad an las pruebas anal menos uno de Ins ensayos realizados. Los corilpuestos 

de las nuevas raivindicaciones I a 3 Se ancuentran listados on as pginas 148 a 163. Tal 

conic Se menniona en. a] untimir p&rafo de Ia DODD 147 yen las tread 7  lode Ia pâqina 163! 

los cornpL’estos ahora reivindicados han side probados y Se he deniostrado qua tienen una 

sotividad potente an cs ensayos del receptor de glucocorticoides. 

3-1-3 Dc acLErdo con a anterior modificacion es clara qua to materia ahora raivindicada $e 

encuentra con,petamerite sustentada an to descripción, Does no solo Ins conipuestos qua se 

encuentran an Ins ejeniplos de las pÆginas lii a 140 han side sintetizados one tanibien Sc han 

preparada cornpuestos adicionales de acuerdo a Ins nietodos deserted an Ins ejemplos de 

sintesis los cuales han sido prbados par su actividad. Dichos compuestos So encuentran 

listados en las pagLnas 148 a 163 de la solicitud. AdemÆs de 1° anterior, adjuntamos una labia 

con fades los compuestos qua han side sintetizados. 

Dc esta nianera as care Due con las anteriores modificacionas del oapitulo reMndicatorio 

quedan subsanadas las objecionas qua par derided hide su Despcho, Va true permit 

determinar or alcance de a proecciOn reivindionda y conipararla frente at estado del one, de 

acuerdo con las disposiciones de Los articulos 14 y 30 de Is DecisiOn 486. La anterior perique 

las nuevas reivindicacionas han side limitadas a Ins compuestos listados an Ia table anaxa.i 

Acicionalmend. por favor encuentra adjunto una tabla con Ins data; biolOgicos de algunos K 
conipuestos representatives los cuales muestran qua dichos conipuestos resuelven ci 

problerna planteado an La invencian. Los ensayos Se realizaron dc ac!Jerdo a las pruebas 

descritas an to solicitud. 

4. PDT 10 tanlo, le solicito se sit continuer con of IrÆmite de Ia presente solicitud ones las 

reivindicaciones Se presentan de una forma core yen consecuencia, con fundamento an las 

nisrnas una persona versada an to materia podria realizar of examen de patentabilidad de la 

presenta invenciOn. 
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5. Puesto are Se han atendido a cabalidad las observaciones heohas per su Despacho sabre la 

precente soiicitud de patente, Stentamente solicito que Se continue su tramitación. 

t Anexos 

rL’avo plieg 0 rov;::u;cator;o con ocho (5) rem rdicacones; 

Formuario Para nic,Hificsoiones. 

Tabia de Ins compuestos qua ban side sintetizados. 

labia con Ins datos bioiOgoos de algunos compuestos representativos 

SeMora Jee. 
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SOLICITUD DE 

0
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Correccion de Error Material Modifcaclon a una solicitud 
Nombrei.. 

. 

BOEHRINGER ... NOELKEIM . 
PHARMACEUTICALS INC 
Sociedad ccnslitLjida 

y 

existente baja las leyes del - - 

SOLICITANTE Estado as Delaware, Estados Unidas de America 
IDENTIFICACION 

Dlrecclón 900 Ridgebury Road, - 
P 0 Box 366, Ridgefield, c c NIT Of 
Connecticut 06877-0368 

0 0 Estados Unedos de America c E otro 

Dom’c’l’o Ridgefield Nuniero 
Connecticut, 
Estates UnFdos de America 

. 

Telefono 5460970 Fax 2494070 
E-mail ciientescaveiier corn - 

IDE NTIF IC AC 10 N 
Nombre: Luz C!emencia to PAEZ 

Dirección: Camara 4 No. 72-35 c.c. NIT 0 
REPRESENTANTE TelØfono: 347 3611 Fax 21702 II CE 0 otro 0 

OAPODERAOO 
E-mail: Gave iieircavet,ercom 

Nijmero: 35.456.344 IP 23.555 

0 Numero de expedients: 04 lOS 799 

(3 Descnpclon de Is correction o modificacion sol’c’tada 
Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto pars reivindicacionea con el fin de supecar as 

objeciones bathes per Su Despacho a Is presents solicitud de Patents 
y 

pldo respetuosamente qu 

el examen de patentabil,dad sea realizado sebre estee nuevas reivindicaciones presentadas .t 
.... . . .. .. . . ... .. 

.. . 

() Comprobante do pago No  Fecha  

Anexos 

’s’’ fl Comprobante de page do in tasn per $114. 000 par concepta de modificaciones. 

0 pocieres, amereeloposo 

0 Docurnento qua acredita Is existenoin 
y 

representaci8n legal cia las parties , cuando scan 
personas juridicas. 

0 NOMBRE LUZ CLEMENCIA DE PAEZ i1 FIRMA V  
C.C.35 456,344 do UsaquenTP.A 

LMA 



REIVIN DICAC IC N E S 

1. Un composts de FOrmula (IA) 

OH 

R2R4R 

R CF3 
(IA) 

5 en a qLfe: 

as feni]o! naftilo! piridilo! cromanilo, dHiidrobenzofuranHo 0 benzofLlranilo, cada uric 

opcionalmente sustituido independientemente can uno o dos grupos sustituyentes, 

10 siendo cada grupo sLstituyente de R1 independientemente metilo, etila, metoxi, etaxi, 

fluaro, dora, broma, hidroxi, trifluorometilo, trifluorometoxi 0 cianc; 

15 

y son oath uno independientemente motile. 0 R2y R3 junta con ci Ætoma do carbono 

at que esân unidos on  comOn forman Un anillo espirociclopropilo; 

es Cl-I1; y 

OS Un grupo piridilo, indolilo, azaindolilo, benzofuranilo, furanopiridinilo, tienopiridinHo, 

benzoxazolilo, benciniidazolilo. quinolinilo 0 isoquinolinilo, cada uno apcionalmente 

20 sustituido independientemente con one a tres grupos sustituyentes, 

sienda cada grupo sustituyente de R5 independientemente metilo, fenhlo, 

metoxicarbonilo, aminocarbonilo, metilanlinocarbonilo, dimetilaminocarbartilo, 

morfalinilcarbonilo fluoro, dora, broma, came a trifluorametilo, 

25 

uno de sus tautOmeros a sales. 

2. Fl campuesto do Formula (IA) segln Ia reivindicac[On I en ci qua: 

30 R1 es fenilo 
a 

dihidrobenzofuranilo, 

o una de sus tautOmeras o sales. 

3. Un conipuesto de acuerda con to reiv[ndicacibn 1, seleccionado do: 

35 

1,1,1 -Trifruoro-4-(5-fruoro-2-metaxifenil)-2-( I HindoI-2-ilmetil)-4-metilpentan-2-ol; 



2 
16 

2-(26DioIor0pirdin4-iImetiI)-1 I I -trifluoro-4-(5-fruoro-2-metoxftenil)-4-meti!pentan-2-aI; 

1,1 1 -Tritium -4-(5-fluoro-2-metirfenil)-2-(I H-indoI-2-iImetiI4-metiFpentan-2-oI: 

5. 

2-[3-(26-DicIoropiridin4-ilmatifl-44 4-trifluoco-3-hidroxi-1 l-dmetithutit-4-Quocofenol; 

4-(5-Bromo-22-dihdrobenzoturan-7-U)-1 I! I -trifU0r0-2-( I U-indoI-2-iImeti-4-metipenIan-

2-0]; 

10 

2l H-Bencimidaz -2-ilnietL-I 1!’ $rifuoro-4-5-tluoro-2-rnekoxifenit)-4-Tnetipen%an-2-ol; 

S1.1 I -TrfIuouo-4(3-fIuorofeni9-2-(I H-indol-2-il met ir)-4-nieti! pen tan -2-oI; 

15 1,1,1 Trifluornt 4-(5-ftuoro-2-metoxifenil)-4-metil-2,(quinofin 4-ilmetil)pentart-2-ol  

4(2,3-dihidro-5-cienO}Jenz0furan-7-iI)- I I I -trifluora-2-( I H-indo!-2-iImeIiI)-4-metiIpentan2-

01; 

1,1,1 -TrifIuaro-4-(5-fIuoro-2-metoxrfeni)4-nie6I-2(2-cIoropiridin-4-ilmetil)pentan-2-oI; 

1 1)1 -TrifJuoro-4-(5-fruoro-2-hidraxifeniI)4-metiI-2-(2-ororopiridin-4-HmetiI)pentan-2-o; 

I I -Trifluoro-4-(5-flLloro-2-metoxifenrl)-4-metil-2(2-cloroquinorin-4-ilmetiI)pentan-2-ol; 

25 

1,I I -rri1Iuoro-4-(5-lIuorc-2-hIdroxifenII)4-metiI-2(2-cIoroqiJInoUri-4-Imetil) pentan-2-oI; 

I I! I -Trifluoro-2-(I H-indal-2-ilmetil)-4-(4-metoxiferlil)-4-metilpentan-2-o!; 

30 4-r44,4-TrifIuoro-3-hidroxH-(I H-indol-2-ilmetil)-tl-dimetiIbutiIrenol: 

2 

I I I -Trifruoro-2-(S-fruoro- I H-indoI-2-iFmetiI)-4-(5-fIuoro-2-metoxifeniI)-4-metirpntan-2-oI; 

I I 1-Trifluoro-2-(7-fluora-I H-idoI-2-iImetI)-4-(5-fIuoro-2-metoxitenifl-4-metipontan-2-oI; 

4-(23-dihidrobenzofuran-7-iI)-I 1,1 -trifluoro-2-(I H-indor-2-ilmetir)-4-metilpentan-2-oJ; 



3 

Iii -Trifluoro-4-(5-t1uora-2-nletoxifenhl)-4-metil-2-(7-meti]-IH-benzo[midazal-2-

iErnetil)pentan-2-oI; 

4-FEuoro-2-[4.4!4-trifl noun -3- hid roxi-1,1-di met! I -3-(4-metil-1 H-indol-2-ilmetil)butil]feno[; 

4-F]uoro2-44.4-trifIuoro-3-(7-fI bond -1H-indol-2-iImetiI)-3- hid roxi-1 1-dimetIbutiI] fen ofr 

1! 1,1 -Trifluoro-2-(6-fluoro-1 H- ben zoim 

meliIpentan2-oI; 

2-(87-Dif[uoro-1 H-benzoimidezo!-2iImetiI)-1 1 1-trif!uoro-4-(54luoro-2-nletoxifeniQ-4-

rneti!penten-2-aI; 

4-(2. 3-Did robe r1zo’ur n-7-jI)- 1.1 .trEfIuoro4_meti]_2_c,..!inoI n4��Ini eIpentan-2-ol: 

4-(-Bromo-22-dihidrobenzofuran-7-iI)-1 1,1 trifiuoro-4-metiI-2-qunoliri-4iIrnetiIpenon-2-

0]; 

4-(3-EtLI-2-metoxifeni)-1 I 1-trifiLIoro4-metiI-2-quinoIin-4-iImeti]pentan-2-oI: 

2-EtiI-6(4,44-tritIuoro-3-bidroxj1 I -dimetil-3-quinolin-4-ilmetilbutit)fenol; 

2-Eti-6-4!4,4-trifIuoro-3-hHroxi3(1 H-indo!-2-ilmetil)-1 I -dimetilbutil]fenol; 

25 2-(S!7-DmetH-1H- ben zoirnidawE-2-iImetiQ-1 1,1 -trifLuoro-4-(5-fIuoro-2-metoxitefliI)-4 

melilpentan-2-oI: 

30 

2-[3-(57-DirnetiI-1 H-berizoimicazo!-2-iImetiI)444-triffuoro-3-Ndroxi1 I -dimetiIbuti[]4-

flu orafe no’ 

j-TrifFuoro-4-(3-metoxfent])-4-mefil-2-1uinnIin-4-ilmetilpentan-2-ol: 

1,1 -Triiluoro-2-(1 H-indol-2-ilriietil)-443-metoxifeniI)-4-metilpentan2-ol; 

S I I I -Tritluoro-4-(5-fluoro-2-metoxjteriil)4-meti(-2-(1H-pirroloI23-c]pjridin-2-ilmetil)pentan-

2-ol 

,1,1 -Trifluoro4-(5-fluoro-2-metilfenl)-4-metil-2-(4-meti-I H-indol-2-ilmetiQpentan-2-ol; 
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S 

1 -Trifluoro-4-(4-fluorofenjfl-4-metil-2-(4- met jr-1 H-indol-2-il met il)pentan-2-o1 

1! I! -Tritluaro-4-(3-fluorofenjl)-4-metjl-2-(4-niejjl-1 H-indol.2-ilmetil)pentan-2-oI; 

5 ii 1-TrifIuoro-4-metiI-2-qunoIin-4-iImeti-4-(3-trifFuorometiIfeniF)pentan-2-ol; 

1,1,1 -TrifIuoro-4-(5-fIuoro2-nieti]fenI)-4-metjI-2-(7-metiI-1 H-benzoimidazol-2-

ilmeti!)pentan-2-aI; 

10 1! I! I-Tritluaro-4-(44Iuoro-2-metoxifenil)-2-(1 H-indoI-2-i(metH)-4-metiIpentan-2<I 

115 

1! 11 -trifluoro-2-(1 H-indol-2-i!metH)-4-metiI-4-(3-trifluarometF]fenhl)pentan-2-oI; 

I I -TrifIuoro-4-4-fIuoro-2-nietoxtfeniI)-4-met[]-2-quinoUn-4-imetiIpentan-2-oF; 

5-Fuoro-2-(4!4!4-tritIaro-3-h1drokI .1 -dimetil-3-q uinolin-4-ilrnetirbu{iI)fenoI 

4-(5-Bromo-4-fluoro-2-rnetoxitenil)-I 1,1-trifluoro-4-meto-2-quino[in-4-ilnietdpenten-2-oF; 

20 244-(5-FIuoro-2-metoxiteniI)-2-bidroxi-4-metiI-2-trifCuoromtiIpentH]-4-metiI-1H nde-6-

carbonitrilo 

H-indol-6-

carbonitrilo  

2-(2-Fenil.4-metilimidazol-I-i]rnetiI)-1 I-trif]uoro-4-(5-fluorc-2-metoxifeni])-4-metilpentan-
- 

2 

-Tritiuoro-4-(5-fiuoro-2.3-dthidrobenzoturan-7-iE)-4-rneti]-2qLIinoIin4-iFmetilpentan-2-

ol; 

C 

2-(2-FenhIirnidazoI-1-imetI)I j I-trifluoro-4-(5-fiuoro-2-metoxifenil)-4-metilpentan-2-oF; 

30 

I! I! I -Tr Iucra-4-(5-fIuoro-23-dihdrobenzofuran-74[)-z-(I H-indoI-2-iImeti(-4-mettl2entan-

2-al; 

I! I I -Trifluoro-4-metil-4-(5-mefll-2! 3-dihdrobenzoturan-7-il)-2-quinoIin4-iFniebIpentan-2-oF; 

35 

1 1,1 -Trifluorc-2-( I H-indol-2-ilmetil)-4-metrl-4-fenirpentan-2-oI; 

1! 1! TrifIucro2-(1 I-I-indok2-ilmetil)-4-metit-4-(5-metik2,3-dthidrobenzcfuran-7-iI)pentan-2-

ci; 
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ll 

5 

I A -Thfuoro-2-(I 

I I-TrfIuoro-2-(I HndoF-2-iImetiI)-4-meti-4-naftaen-2-iIpentan-2-oJ; 

1,1 1 -TrjfIuoro-2-(I H-irtdo]-2-itmetil)-4-metil-4-o-(olilpentan-2-oP; 

I 1,1 -Trifi uoro-2-(1 H-indoI-2-imetiI)-4-rnetiI-4-p-toiIpentan-2-oJ: 

0 4-(2,3 Dih!drobezofura,-s-tlj-1 I! 4cifIuoco-4nwt2-quinon-4-rn,ticpentan-2-ol; 

4-(7-Bromo-2! 3-dihidrobenzofuran-5-i[)- I 1,1 -trifluora-4-metiJ-2-quinoln-4-i]melilpentan-2-

I S 

1 B 4(23-Dihidrobenzofuran-5-jI)-1 A! I-trifluoro-2-(1 H-indol-2-ilrnetil)-4-melilpentan-2-oI; 

I I -Trifluoro4-( I metoxinaftaIen-2-i-4-metiJ-2-quinoIin-4-i!metIpentn-2-oI; 

2-(44A-TrifIuoro-3-h idrax- I I -dimeti-3-quinaIin-4-iFnietiJbutrI)nafIaFen-1 -ci: 

20 

I 

I! I-TrfIuoro-4-(5-fIuoro-2-metoxifeniI)-4-rneti-2-(l H-pirrolof3!2-a]piridin-2-ilmetii)pentan-

2-oi 0 

S2.5 

2-[4-(5-Fiuoro-2-r,etoxfen0)-2-hdroxi-4-metH-2-trifIuorometiJpentiI]-I H-indor-5-csrhontrio; 

I I -Trifluoro-2-( I H-indoI-2-iImeti)-4-(i -rnetoxinaftaien-2-iI)-4-metUpentan-2-o; 

so 1,1,1 Tnfluoro 4-metil-2-quinolin-4 ilmetil-4-p tolilpentan 2 ol, 

4-Crorrian -S-i i-I ! 1! I 4T Thu ore -4-rnetii-2-q ui n of’ n -4-il me0i p e nta n -2- o: 

I, I -Triflucro-4-nietil-4-fenir-2-quinolin4-ijnietilpentan-2-oI 

3 5 

4-(6-Sromocromari-8-iF)-I ! I I -trifFuoro-4-meLiI-2-quinoin-4-HmetiIpentan-2-o; 

I A A -Trifluoro-4-(5 fluoro-2 metoxifenrl)-4 metil-2-(IH pi7olo[3 2 bLoindrn-2-ilmetil)Pentan-

2-ol p �� 
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-Trifiuoro-4-(5-fluoro-2-meloxifenil)-4-metil-2-(1H-pirroIoj23-bpiridin-2-lmetil)pentan-
0.�. 

5 V Ii !1 -Trifluoro-4-(3-fiuorofenhl)-4-metil-2-(1 H-pirrolo23-c]piridin-2-ilmetil)r,entan-2-ol: 

1,1 ,1 -TrifLuoro-4-meti14-fenil-2-quinolin-4-ilmetilpentan-2-oI; 

10 

1.1 l-Tdfluoro-4-(5-fluoro-2-metoxifenil)-2-(7-0uoroquino)in-4-ilrner4-rnetflpenlan-2-oL 

11! 1 -Trifluoro-4-(4-fiuorofenhl)-2-(7-fIuoroquinolin-4-ilmetiI)-4-metLlpentan2-ol; 

le 

1,1 !1-Trifluoro-4-(4-fluorofenil)-2-(5-fluoraquinolin-4-ilmetil)-4-metilpentan-2-ol; 

15 2-(4-(5-Foro-2-metadfenil)-2-hidrnxi-4-meti1-2-tdfluorometilpentiJj- 1J4-indoJ-3-carbanitrilo; 

2-4- (2 3 -Di hi robe n zofu ran-i-il)-2- hid raxi-4-m etLi- 2-t nfl U 0 rom etil pen I -I H-in dot-S - 

carbon 5trflo; 

20 2-[4-(5-Fluoro-2-metiifenil)-2-hidroxi-4-metjl-2-trifluanonietilpentil]-4-metil-IH-indol-6-

C rhnn tri 0; 

I!! I -Trifluaro-4-(2-metoxifenil)-4-meil-2-quLnolin-4-ilnieti!penIan-2-ol; 

025 1 1,1 -Tr ifluono-2-(1 H-indol-2-ilmeti!)-4-(2-metoxirenil)-4-rnetirpentan-2-ol; 

2-(4-(5-Fluoro-2, 3-dihidnobenzaturan-7-ifl-2-hidnoxi-4-metil-2-lrifiuonometilpentLlj-1 H-inda[-

3-carbonLtrilo 

30 4-(5-Broma-2-metoxifenil)-I,I j-trifluono-4-metil-2-quinolin-4-ilmetitpentah-2-ol: 

4-(5-Bromo-2-metoif�nil)-1 !1 1-trflura-2-(11-f-indoI-2-ilmetiL)-4-metiLpentan-2-ol; 

2-(4.4.4-Trifluoro-3-hidnoxi-1 I -dimetil-3-qutnolin-4-ilmeti[buti!)fenol; 

35 

- 1! 1 1-Tnitluoro-4-metic-4-fenil-2-(1 H-pinrolo[23-o]piridin-2-ilmetil)penlan-2-al; 
/ 

2-[4  (5- Bra m o-2, 34 hid robe n z of u ran-i-il) -2 -hid raxi-4-ni eti I-2t nfl uo mm eti I pe nfl l] -I H-in do!-

3-ca rb on hmi 10: 



4-Bromo-2-(444-trFflluoro-3-hidroxr1 1 -dimeIil-3-qLIir1olin-4-ilmetilbuti)fenol; 

1 1-Trfluoro-4-(4-fluorofeni!)-4-met]l-2-(IH-pirrolo123-cIpi rid Th-2-iImetil)pentan-2-or 

’> 4-(2,3-Dihidrobenzofuran-7-il)- 1 1-triflLIoro-4-metil-2-(1I-1-pfrro]o[2,3-c]pridin-2-

ilrneti!)pentn-2-o; 

2-14- (4-Flu ow -2-rn etoxife n i -2-h d roxi-4- m etiJ-2-t rif I uo ro rn eti I - 

fl pentij-1 H-indol-3-carbonifrilo: 

15 

2-(2 -H d roxi-4 -m eti 1-4-ten i 1 -2 -trill U 0 rom eti ’pent ii) -4-rn t il-I H-in dcl -6-ce rb on itr 10; 

2-14-($-FIuorofenI)-2-hidroxi-4-rnetI_2-trifIuaromet[JpentiII-4-n1etiJ_1 H-ind]-6-carbonitriio; 

214 -(4 -FJ u 0 rofen i r) - 2-hid rox i -4-met i [-2 -frifl u 0 rorn & ii penti I] -4-met il-I H- Indict -6-c a rb on i Iii 10; 

2-[4-(2, 3-Dhdrobenzofuran-7-iI)-2-hidroxi-4-metiI-2-trifIuorornetiIpentifl-4-n1etiI- I H-iridol-6-

carbonitrila- - 

20 

1,1,1 T,ifluoro 4 (4 fluoro-2-metoxifonil)-4-mei (1 H-pirraIo[2!3-c]piridn-2-itmetd)pentan-

2-ol: 

�I
 -Trif]L’oI-O-4-metU-4-tenil-2-( I 

25 

4-(2!3-Dihid robe nzofuran-7-iF)-1 1,1-trfIuora-4-nietiJ-2-(1 I-I-pirroIoL3!2-cpindEn-2-

:Imetiopen.an2o1; -_ 

30 
2-(2-Nidraxi-4-metil-4-feni]-2-trifluorometilpentiQ-I H-rid&-6-carbontri!o; 

2-14- (3-Fr u 0 rofen ii) -2-hi dro xi -4-ni et ii -2-trif Eu cr0 meti ’pent i ri-I 

H-in do]- 3-c2 rbs itr 10; 

2-4-4-F luor oten I) -2-hidrox-4-meti -2-trilu or oi-n ekIpenil)-1 H-n d DI-3-ca rbonnrir a; 

35 1.1 .I-TrifIuoro-4-(4-fIuoro-z-nietoxifeni!)-4-mehI-2-(5.78-tetrahidroqunoIin-4-

ImetiE)pentan-2-oI; 

-[4-(-Fluoco-Z-rneLoen)-2-hidrax-4-cnet-2-krituococietirpent%l-1 H-ndol-S-carbontriEo 



8 

5 

I 11-Trifiuoro-4-(4-fruoro_2-rnetoxffenil)-4-metil-2-(lH-pirropo[32-c)piridin-2-i!rnetl)pentan-

2-ol: 

2-(2-Hidroxi-4-rnetiI-4-fenIl-2-trifluorornetilpentio- I H-irido!-3-carboriltrilo; 

5-Fluoro-2-14!4!4-trifruoro-3-hidroxi-I 1-drneti!-3-(I K-p)rrolo[23-c]piridin-2-

Hmetir)butiflferlol: 

2-14-t4-Fluoro-2-metoxifenhl)-2-hidroxi-4-metit-2-trifjuorornetilpentilj-I h-indol-5-oarbonitrilo; 

2-f4-(2. 3-Dihidrobenzofur2 r1-7..i-2-hidroxi-4-rnetir-24ifluorometirpentil]-I H-indol5-

oarbontriro: 

2 -14-t3 -F luorol eni O-2hid roxi-4-rn etiI-2 -trill U 0 ron, etI rp enti li-I fl-in do F-S-carbon itri 1°; 

2-I4-(4-FIuorofenil)-2-hidroi-4-rnetir-2-trifIuorornetiIpentil]-1 h-indol-5-carbonitrilo; 

244 -(5-Flu o ro-2-rn eli Ife nil) -2-hid ro i -4-rn t -2 -triflu ororn eli’ penti li-I H-i rid al -S-carbon itri 10: 

20 4-(2, 3-Dihidrobenzofuran-7-iI)-I I, I -triflLloro-2-(7-fluoro-I H-indol-2_i!nletiO4-metilpentan-2-

01; 

o 4-PIuoro-2-4,4.4-trifFvoro-3-hidrox?-I !1-dirnetil-3-(IH-pftrDlo[3,2-c]piridifl-2-

icrnettl)bukil)tenol; 

25 

30 

111 -ThiflLJoro-2-(7-fJL)ora- I f-J-iridol-2-irmetil)-4-nletil-4-feni!pentan-2-0I: 

Ester metilico del acido 2-[4-(4-fluoro-2-n,etoxifenir)-2-hidroxF-4-rnetil-2-trifluorometilpentH]-

I H-irdol-5-carboxilico. 

I -14-(2 3-Dihidrohenzofuran-7-11)-21,idroxi-4-rne{il-2-trifluoromelilpenti]]- I -1-indol-3-

Ca rho n itril 0; 

I LI -TrifIuoro-4-(S-ftuoco_2-cetilfe l)-4-nekil-2-K1 H-prroot2-o1prithn-2-itThetilpentan-2-

35 oi: 7 

S I I I -Trifluoro-4-(5-tluoro-2-metoxifenH)-4-metil-2-(3-metil- I H-pirrolo[2, 3-cJpiridn-2-

ilmetil)pentnn-2-oI; 



1   1-TritIuoro-4-(3- met oxiteniI)-4-metj!-2-(5-trjftLIorometjI-1 H-ndoI-2-H met iI)oentan-2-oJ; 

2 2-H d rox4 (3 yi etoxite nil) -4m et i -1 nil u o rom eti p e nil I] -1 H-in d &-5 -carl, nfl it ri 10 

5 4-Fluoro-2-[4!44-trifluono-3-hidroxi_1 1-dimetl-3-(1 H- fired lo[23-c}pi rid in-2-

irnetil)bLHilJfenol; 

5-Fluoro-24444-trifluora-3-(7-tluoro- I H-indol-2-il met il)-3- hid roxi-1 I -dinietilbutil]teno!; 

1.0 244-(5-Plucjro-2-hidroxifenil)-2-bidroxi-4-metil-24rifluorometilpentil]-4-metil-1 H-indol-6-

carbontri!a; 

S 4-FIuoro-2-4.44-trffluaro-3-hidroxLI 1-dimeiil-3-(3-nletil-I H-pirroloj2,3-clp[ridin-2-

ilmeti)butil]fenot15  

I 1 1-Trifiuoro2-(1 H-indol-2-i!metil)-4-metil-44Eafen-3-ilpentan-2-ol; 
.c. 

1 1-Trffluoro-4-nieti-2-quinolin-4-iImetil-4-tiofen-3-iIpentan2-ol; 

20R 5-Fluoro-2-444-trfluoro-3-hidroxi-1 1-dimetil-3-(1H-pirrolo32-c]piridin-2-

ilmetF])butl]tenoI: 
p. 

0 I  1-Tnfkroro-4-(34iuorofenrl-4-meW-2-(I H-pirrolo(32-c3pirdin-241metll)pentan-2-al: 

25 3-(4.4!4-Trifluoro-3-t,idroxi-1,1 dimetil-3quLnolin4ilm?tilbutil)feqol 

ESter Melillo deE feed 2-[4-(5-bromo-2-metoxitenil)-2-hidroxi-4-metil-2-

trf! uororr etilpenkUl-1 H- ndak5-carboxil ico; 

30 Ester metilico del ªcido 2-[4-(5-tluoro-2-metox[fenil)-2-hidroxi-4-melil-2-trifluorometilpentil]-

I H-indal-5-carboxIiico; 

4-(2,6-DimetilfenH)-I 1! 1 -tnifiuoro-4-matil-2-qurio]in-4-ilmetiEpentan-2-ol; 

35 3-[4!4!4-Tnifluoro-3-hidroxi-3-(I H-indol-2-ilmetil)-I ?1-dmetiIbut[l]fenal; 

1,1.1 Trifluoro-4 (5 fluaro-2 3.dihidrobenzofuran7il)-4metik2(1 H-pirrolo[2,3-c1pftidin-2-

ilmeti)pentan2<[ 



2  Edrox:..4-(a..rnetoxicenil)-4-etil_2-trluororne,ipentill-4-mekii-1 H-i nod -6-oerbonhhto 

2- [4- (5- no mo-2 met ox ife nil) -2-hid roxi-4 -met i [-2 -tr 1fF U oro ni et i [p nt 1]-4-ni ettI-I H-i nd oI-6-

orbon iti}l o 

5 

2-14- (4 -El Lw ro-2- hid roxifen i )-2- hid roxi-4 -oh et ir-2 -t rift LI 0 rom et i !p e nti 1)-I H-in do  -5-carbo nit ri Fo 

( 

I -Trl[ uoro4-(5-tluoro-2 -m etoxiteni%) 4-m etll-2-(5 : H-iro-2-ilm etil) pen a n-2 -01 

10 Amda del acido 2-14-(5-fruoro_2-nietoxifenio_2-hidroxi-4-metir-2-trifluorometilpent[J1-I H-- 

in do -5-ca rho xi lico; 

Dinietilanhida del âcida 2-f4-(5-fluoro-2-metoxifenil)-2-hidroxi-4-mefll-2-trifluorometilpentiri-

I H-indol-5-oarboxilico; 

2-[4-(5-Fluoro-2-niotoxifenir)-2-hidroxi-4-n1etir-2-trjfluoronietiFpentil-4 H-indol-5-i!3morto!Ln-

4-irnietanona; 

Ester mefFlico del Æcido 2-(4-(6-flu3ro-2-rnetoxiteniI).2-hiaroi-4-rnS-2-triftuorometilpenttl)-

20 IH-indol-6-carboxflioo: V 

Eser rn ethi Co del addle 2-14-( 5-flu oro-2- hid roxifen i 0-2- hid roxi-4 -met i t-2 -trifi U orom et i Fpenti I)-- 

I H-indol-6-carboxilioo 

25 0 two de SL!5 tutómeros 0 saes. 

30 

4. Un Conipuesto segOn Ia reivinclioacibn 3. estando el sonipuesto seleccionado de: 

I! 1.1 -7rifiuoro4-(5-fluoro-2-metoxiferiiF)-2-(I H-tndol-2-ijr,ietil)-4-metilpentan-2-or; 

2-(2.S-Dictorop; nor -.4-iln-ietii)-I I .I-ft.f1u0r0-4-(5-flUorO-2-tetcxifenii)-4-metilpent2n-201 

I I I-Trfluoro-4-(5-luoro-2-metiIIeniI)_2-( I H-indoi-2-ilmetil)-4-metilpefltan-2-ol: 

35 4-(5-Bromo-2!3-dihidrobenzofurnn-7-il)-I I 1-trifluoro-2-(IH-indol-2-inietFl)-4-metiIpentan-

2-01: 

I-trifluoro-4-(5-fiuoro-2-metoxifenil)4-meti1-2-(quin&in-4-ilmetiF)pentan-2-OJ; 



N 

.1 .1-Trif uoro-2-(7-fluoro-1 H-indal-2-il met il)-4-(5-fluoro-2-rnetoxEfenil)-4-rnetil pen tan-2-aI; 

4-(2,3-dihidrohenzoftran-7-i!)-1 I,1-triiFuoro-2-(fl-1-indo]-2iImetil)4-rnetiIpentan-2-aI; 

5 -dimeti(-3-(4-metil-1 H-indol-7-ilnietiI)butjlJfennl; 

4423-Dihidroberizofuran-7-I)-1 1 I -trifluoro-4-rnetil-2-quinolin-4-ilnietil pentan-2-oI; 

4-(5-Bromo-2.3-djhidrobenzofuran-7-i[)-1 1,1-trfIuoro-4-mettl-2-quiriokn-4-i]metiIpentan-2-

10 ol; 

2-[3-(5 !7-Dirjietfl-1 H-benzoimidazol-2-iimetil)-444-trirluoro-3-hidroxi-I ,1 -drnetiIbutiI]-4-

fluorofeno): 

15 1,1,1 Triflumm-21-(3 metoxiferril)-4-metil-2-quinolin 4-ilmetilpentan-2-ol  

ill -Tritluaro-2-fl H-indol-2-ilmebl)-4-(3-metoxLfeni!)-4-meblpentan-2-oI; 

1,1! 1-Trifluoro-4-(5-tluoro-2-metoxi fen i[)-4-metil-2-(1 H-pirroIo[2!3-c]pi rid in-2-iI met iI) pen tam, 

O 2-01; 

I!1 1 H-indol-2-itmetil)pentan-2-o[; 

�1
 1, -Trifluoro-4-(4-tluoroteni[)-4-met[l-2-(4-meti[-I H-ndoI-2-iImetiI) penten-2-oI; 

25 

,1-Trifluoro-4-(3-f[uorafenhl)-4-metjl-2_(4-metE]-IH-jndol_2-ilmetil)pentan-2-aI; 

I I -T nfl LI C ro-4-m et 11-2 -q u inc ’in -4 jim eli 1-4- (3 t nt! LI cr0 m eti lien ii) pent an- 2-al 

30 1,1 ,1-Trjflucro-4-(4-iluoro-2-metoxjfenjF)-2-(I H-indol-2-lmetjl)-4-metilpentan-2-o; 

-YrIftIoro-2-(1 K 

1.1 1 -Tr!fIuoro-4-(4-fIuorc-2metoxifeniI)-4-meti(-2qulnoIin-4-iImetilpentan-2-oI 

35 

5-FIuoro-2-(4,44-trfLo:o-3-frdrox- 1,1 Amend -3-quinoljn-4-ilrnetilbuti])feno]; 

4-(5-Bronio-4-fluoro-2-metoxifenil)-1 ,1 I-trjfIuoro4-nietH-2-qujno[in-4-ilrnetilpentan-2-Ol; 



2 -(4-(5 -Flu o ro-2-m etc x ite nil) -2-hid rox i -4-rn eli’ -2-trifi U ore meli I pe nti 11-4-rn etL I-I H-i nd ol 

arbonitrilo: 

-Tritluoro-4-(5-fuoro-2,3-dThidroben2ofuran-7-i-4-r11et[l-2-quinoln-4-iLmetilpentan-2-

5 0’; 

1.1.1 -Trifluoro-4-(51luoro-2 !3-dihidrcbenzofurar,-74)-2-( 1 H-indol-2-ilmetil)-4-metilperitan-

2-01; 

1-Triftuoro-4-meil-4-(5-rnefll-23-dihidrobenzofuran-7-i[)-2-quinolin-4-ilmet[!pentan-2-ol; 

-Trifluoro-2-(1 H-indol-2-iImetil)-4-rnetil-4-(5metil-2!8-dihidrobenzofuran-7-il)pentan-2-

ol; 

1.1 1 -Trfluoro-2-(1H indot 2 Imatil)-4 metil-4-m4olilpentan 2 ol 

j-Trifluoro-2-(1 H-indo1-2ilmetil)4-metil4-0-tolElpenten-2-oI; 

4-(7-Bromo-2 3-dihidrabenzofuran-5-il)-1 1,1 -trifluoro-4-metil-2-q uinoIin-4-lmetilpentan-2-

0]; 

2 C 

I A i-Trfluora-4-(5-tluoro-2-rnetoxifenil)-4-meti[-2-(I H-pirrolo132-c]piridin-2-lmelil)pntan-

2-al; 

le2-14-(5-PlLIoro-2-rnetoxifen il)-2-hidroi-4-metil-2-trifluorametilpenti]]-I H-indol-5-carbonitrUo; 

25 

-Trifluoro-4-metil-4-fenil-2-quino]in-4-ilmetitpentan-2-ol; 

I -Tritluaro4-(5-fluoro-2-metoxifenil)2-(7-fCuoroqunolin-4-ilmetil)-4-metiLpentan-2-al; 

30 1,1.1 T,rfluoro-4 (4 flunrofenil)-2-(S-fluoroquinolin 4-ilmetil)4-metilpentan 2-ol: 

2-11.-{5-F]uaro-2-nietoxifenil)-2hidroxi4metil-2-trif[uorometilpent[l]-I14-indol-3-carboritrilo 

2-[4  (2,3 Ci hid robe nzofu ran -7iI)- 2-hid rox4 -met i F-2 -t rifE u o rom Si’ penti l] -I H-in dol -2-

Ca rb on it rib 

2-L4-(5-Elucro-2-meti lfenl)-?-hidraxi-4-metil-2-trifluorometlpentiiJ-4-meti 

Garbontri]o; 

1 .I..Thfluoro-4-(2-fl1etoxifenU)-4-metil-2quinolin-4-iln1etilpentan-2-o[; 



1.1 1 -TrfIucro-2-(1 H-indo!-2-ilmetiF)-4-(2-metoxitenil)-4-metilpentan-2-ol; 

2-[4-(5-Fluoro-2, 3-dihidrobenzofuran-7-iI)-2-hidroxi-4-metir24rifIuorometiIpentiI]-1 K-ndo! 

5 3-carbonitrilo: 

4-(5-Bronio-2-nietoxifeniE)-1 1 1-trifluoro-4-nietil-2-quinoIin-4-ilmetilpentan-2-o; 

4-(3-Bromo-2-rnetoxifen iD- I ij-trifluora-2-(l*iindo..2-ilmeti[)-4-meti[pentan-2-ol: 

2-(444-Trifluoro-3-hidrax- 11 -dimetil-3-quinolin-4-itmetilbutil)fenol; 

/ Ii 1-TrifFuoro-4-metil-4-feni1-2-(lH-pirroIo2-cpridin-2-ilmetil)pentan-2-01; 

15 2-4-(5-8romo-22-dihidrobenzofuran-7-iJ)-2-hidroxi-4-metik24rifiuorometiFper1tiI]-1 H nd&-

3-oarbonitri!o; 

4-8ramo-2-(4!44-trifluoro-3-hidrcxi-1 I -dimet[]-3-quinolin-41lmetilbutil)fenal 

2 C PI 4(2!3Dihidobenzofuran-7-iI)-1 I 1trifIuoro-4-metiI-2-(1 H-pirrolo[2r3-c]piridin-2-

flmetil)pentan-2-oI; 

2- [- (4-Flu oro-2- m etoxfen i !)-2- hid roxf 4 metil 2 -t nt I U 0 rorn eti I-- 

�pe nti I] -1 H-i nd 01 -3-carbon un 10 

25 

2-(2-H idrcxi-4-metiI-4-fenil-2-trifluorometilpentir)-4-metu-1 H-ndoI-6-carbonitri!o; 

2-14-(3-Fluonofenil)-2-hidroxi-4-meti[-2-ftif!uorometilpentil]-4-metil-1 H-i ndoI-6-carbonitriIo 

30 2-4-(4-FIuarotenir)-2-bidroxi-4-metiI-2-tnif!uorometiIpentiI]4-metiI-1 H-indal-6-c&bonitnilo: 

2-[4-(2, 3Dihidroberzofuran-7-iI)-2-hidroxi-4-metiI-2-trifIuorametiIpentiI]-4-rnetiI- I H-indol-6-

carbonitrilo; 

35 1! 1! l-Tniflucra-4-(4-tluaro-2-metoxifenil)-4-metik2-(1 H-pirroIo23-cJpftidin-2-ImetiI)pentan-

2-at11
 

I -riLILIorQ- 2-(1H pirrol,[3,2 c1pirdin-2-dmetiPpenian 2-01, I 



14 

4-(23-Dihidro ben zofuran-7-H)-1 I I -trifluoro-4-metil-2-(1 H-pirrolo3 !2-c]piridin-2-

i!metil)pentan-2-ol; 

2-(2-Flidroxi4-metil-4-fenU-2-trifluorometilpentil)-I H-indol-5-carbonitrilo; 

I -TrifiLloro-4-(4-fluoro-2-metoxifenii)-4-metii-2-(5. 67M-tetrahEdroquinohn-4 

iimetii)pentan-2-oi: 

I I I-Triiluoro-4-(4-fluoro-2-meloxifenil)-4-metil-2-(1 H-pirroIo[32-c]piridin-2-iImetiI)peritan 

0 2-or: 

, 5-FIuoro-2-[4!4!4-trViuoro-3-bidroxi-1 j-dimetil-3-(1 H-pirroIo[2!3-cpiridin-2-

iinletil)buti!ifeiiol; 

:5 2-[4-(4-Fluoro-2-metoxifenifl-2-hidroxi-4-nieti!-2-trifluorometilpentil]-1 H-indcl-5carbonitriIo; 

2-[4-(2 3 -D h d robe n zofu ra n7 I) -2-hid ro i-4-ni et I- 2-t ri flu o ro m eti ’pent ill-I H-in doE- 5-

carbon it ri 

20 2-[4-(4-Fluorofenil)-2-hidroxi-4-nietil-2-trifluorometilpenlifl-IH-indol-5-carbonitri!o; 

2-[4-(5-Fluoro-2-rnetilfenil)-2-hidroxi4-metil-2-trifluorametilpenti]-1 H-indol-5-oarbonitrilo; 

404-FEuoro-2-[4,4!4-tri{luoro-3-hidroxi-1 .1 -dimetil-3-(IH-pirrorc[3.2-cpiridin-2- 

25 ilmotil) buti[]fenol -. 

1-[4-(2  3-Dihidrobenzofuran-7-il)-2-hidroxi-4-metil-2-triflLlorametilpentit]- I H-indol-3-

carbontri]o; 

30 1 I I 1-Triflucro-4-(5-fluoro-2-metilfeniE)-4-metil-2-(1 H-pirrolo[2!3-C]Pirdifl-2-ilmetiOpentafl-2-

ci; 

1! 1, I-Trifluoro-4-(5-flucro-2-metoxifenil)-4-metiE-2-(3-metil-I H-pirrolo[2!3-c]piridin-2-

Elmetil)pentan-2-ol; 

35 

4-Fiuoro-2-[44.4-tritluoro-3-hidroxi-I j -dimetil-3-(IH-pirro!o[22-c]piridin-2-

ilmetil)butiflfenol; 

2-[4-(5-E! I H-indoi-6-



carbanitrIo; 

4-FIuaro-2-[4,4,4-trifIuoro-3-hdrox-1 -dimei[-3-(1H-pirroIo22-c]pridin-2-

ilmetil)bLltiJ]fenoI; 

2- [2- Hid roxi 4 -(3-rn &o x ife n I) -4 met ii -2-trif! u 0 romet lip ent[ I] -4-met" -1 H-in do 1 -6-ca rb cr1 i tn lo; 

2- [4- (5- B rorno 2-metoxiienil-2 -hidroi -4-rn etil -2 -lrl U 0 ro m elil p entill -4- meti I -I H indol -6-

carbonitrilo; y 

a 

Ester metilico del âoido 2-[4-(5-tluoro-2-metoxitenil)-2-hidroxi-4-nietik2-trfluorometilpentiI]-

I H-in d ol- 6-ca rb oxil ca 

15 

uric, de sus tauameros n sales. 

S. Una cornposiciOn farmaceutica qua coniprende one cantidad eficaz de Un 

coripuesto segUn una de las revindicaciones I a 4! 0 una sal del riismo. y Un excipiente 

o vehIcuro farmacØuticarnente aceptable. 

20 6. Un compuesto de Formula (IB) 

OH 

R2R4R 

S R R 
B) 

en I@ qLIe: 

es fenile opoinnalmerite susiIuido independientemente con uno a dos grupos 

2 csustituyentes, 

siendo oath grupo sustituyente de R1 independientemente metoxi a fluoro; 

son cada uno me10 

30 

R es CR2: 

es Un grUPG piridilo, indoliro, szaindoli]o O bencimidazolilo, cads uno opcionalmente 

sListituido independientemente con uric a tres coupes mode  

35 

es aiquilo CJ -Cs , oicloalqLIilo C -C, 6 cicloalqL’r C-C7-metil, 



[6 . 

Li 

5 

o end de sus tautomeros o sales. 

7. Un compuesto de acrjerdo can Ia reivindioacian 6 seleoctonado de: 

2-CioIopropiI-44-fluoro-2-metoxifeniI)-1 -( I H-indol-2-il)-4-metilpentan-2-ol; 

5-(5 -Flu o ro-2 -met ox iten ii )-3-( I H-in do 1-2-il melt I) -2 5-dim etil fri exa n-3-o I: 

2 5-(5-Fluoro-2-metoxifenhl)-3-(IH-1ndol-2-ilnietil)-5-metithex3n-3-ol; 

2-Ciciahexil metil-1 -(46-dimetil-p[ridin-2-i1)-4-(5-fluora-2-nletoxi-feniD-4-metil-pentan-2-o[ 

2-Ciolohexi lrnetil-4-(5-f[uoro-2-metoxi-tenil)-I -(I 4-indol-2-iL)-4-metit-pentan-2-ol: 

5..(5-r.;uaro2rrcoxiicr!i:)3..(henc:m ide7o!-2- ’met 1) 2 ,2. 5-trirneti[hexa r -3-c; 

4-(5 Huaro- 2-rn etox ’ten ii)- 2-flue ro m etil- 1- (1K- indol- 2-il) -4-mel lIp enta -2- oL 

2 P .2-CicIapropil-4-(5-ilL,oro-2-metxifenil)-4-mettl-I-(I H-pirr.o[2,3-c]piridin-2-iQper1lafl-2-Ol; y 

\4-(5-8romo-2.3-d,hidrobe,izofuran-7-ifl-2-cccloprooil-4-metil-I -(I H-pirrolol2!3-c]piridin-2-
- --.- --

il)penlan-2-ol, 

AD 2c a end de sus tautomeros a sales. 

30 

B. [ma corn posicion farrnacŁutica 4ue corn prende one cantldad eficaz do un campuesto 

segOn ur’.a de las reivindicaciones 6 a 7, 0 uno de sus Iautmeros a sales, y Un exoipiente 

o vehic:,lo tarrnaceuticamente aceplable. 

LMA\LMA\ID-1 53131 &WPCL761 2 
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*) typing error; it is assumed that it should read: .pentan-2-oI instead of .�pentart-3-ol 

**) There is the possibility that these two compounds were meant to be identical, although the 
names arid structures differ. 21. 
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Abogado 
J LUZ CLEMENCIA DE PAEZ 

ASUNTO Radii 04-105799 
Trämite all 
Evento 379 
ActuaciOn 430 -. 
Oficlo 1 4 b I 
Folios 004 
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Via National 

Via PCT (fase national) 1XI Cap.l1:1 Cap, II 

Na. Sal. International PCT/US03/08901 
Feohia do Prosentacion Internal. 21-03-2003 

Como resultado del examen do fonda, realizado can fundamento an el articulo 45 do 
Is Decision 486 do a Comision do Is Comunidad Aridina, sole comunica: 

1. Documentos estudiados 

DescripciOn: Folios 324-499 
y 

254 came as radico inicialmente 
� Reivindicaciones: Folios 500-576 coma as radico inicialmente 

Folios 636-878 conic so radicO el 02-07-2008 
Fo1ios699-714 come so radioa el 01-05-2010 

Prioridad: Folio 2 28-03-2002, US! 60/367.758 
09-12-2002, US, 60/431.617 
24-01-2003! US, 60/442.404 

Respuesta.del soLicitante Folios 631-634 coma as radica el 02-07-2008 
Folios 699-714 come so radicO el 01-05-2010 

2. Objeto de Is invencion 

Titulo de Is solicitud: MIMETICOS DE GLUCOCORTICOIDES, 
PROCEDIMIENTOS PARA SU PREPARACON, COMPOSICIONES 
FARMACEUTICAS Y USOS DE LOS MISMOS. 

El problems tecnico planteado an esta solicitud esta relacionado con  Is necesidad 
de obtener nuevos compuestos no esteroideos con actividad moduladora do Is 
tuncian de receptores its glucoconlicoides, pan ser usados on el tratamiento do 
procesos iriflamatorios, alØrgicos o proliferativos. 
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Para solucionar este problems tecnico Is solloitud an estudia proporciona on  
Reivindloaciones 14: un compuesto de formula (IA) 0 uno do sus tautomeras 
sales. 

Reivindicacion 5: una composioion farrnaoeutica quo comprende un compuesto de 
formula (IA) a una sal del rnsrno y un excipiente a veblculo farmaceuticaniente 
aoeptable. 

Reivindioaciones 6-7: un compuesto de formula dB) a uno do sus tautomeros 
sales. 

H 

S R Re 
R  

lB 
Reivindioacion 8: una composiciôn farniaoØutica qua  comprende un compuesto de 
formula (IB) 0 una sal der rnisnlo y un excipiente 0 vehlculo farmaoeuticamente 
aoeptable. 

rj 

Clasificacion internacional de Patentee (IPC): A61 K31/343  A61 K311404  A61 K31/44  
A61K311426, A6I1<3I/421, AS1P2WOO. 

3. De Is  solicitud de Patents 

3.1. Reivindicaciones (adicu!o 300486) 

En reivindicaciones 3-4 y 7 existen compuestos for ftiera de la materia delirnitada 
pairs un compuesto de formula IA (reivindicacion 1) y pars un compuesto de formula 
lB (reivindloacion 6), ya quo algunos sustituyentes no Se encuentran an Ids all[ 
definidos, par lo qua as neoesario reviser  corregir. 

compuesto Sustituyente por fuer 
- de Is 

delinhitaciOn de If reivindicaoiOn I 
Compuesto 15 (folio 701: pa9. 3) FF 1 H-pirroioI2,3-cpiridin 
Compuesto 11 (folio 703; peg. 5) 
Cornpuesto 18 (folio 703; $g- 5) 
Compuestos I 2, IS (folio 704; $9. 6) 
Compuestos 2, 3, 9-11 (folio 705; pag. 7) 
Compuestos 1, 3, 10,14-15 (folio 706; pag. 8) 
Compuestos 3, 1,16 (fobo 707: $9.9) 
Compuesto 9 (folio 709; $g. II) 
Compuesto 9 (folio 710; $g. 12) 
Compuestos 6,915-16 (folio 711; $g. 13) 
Compuestos 4,5.10,12-14 (folio 712; $9. 14) 
Compuesto peg ._IS) _1_(folio_713;_ 
Compuesto II (folio 702; $g. 4) 

_______________________________________ 
R’: 2-fenii-4- met iiimidazoi 

Compuesto 13 (folio 702: pag. 4) R:2-Ieniiimidazol 
Compuestos 4 (folio 708; pap. ID)’: 5-nitro-1 H-indol 
Compuestos 7-8 (folio 707; pa. 9) R’: tiofen 
Compuesto 7 (folio 714; pap. 16) R: fluorometil 
Compuesto S (folio 714; pap, 16 1H prrfIp2,3-clprdrn 
Compuesto 9 (folio 714; pag. 16) A’: 5-bromo-2,3-dihidrobenzofuran 

I H-pirroioj2,3-oiridin 
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739 -
Par to anterior exists falls de derided de acuerdo con Las exigencies del articulo 30 
de Is Decision 486. 

4. Respuesta al solicitante 

> El solicitante anexa un nuevo capitulo reivindicator[o (folios 699-714)! an el qua 
Se ha delimitado Is materia, corrigiendo las objeciones par falls do claridad, 
concisiOn y sustento; capitulo qua as aoeptado par esta Oficina. 

No obstante, Se encuentra quo en as reivindicacones 34 y 7 existen 
compuestos par fuera do Is materia delimitada para un oornpuesto do formula IA 
(reivindicacian 1) y pare un compuesto de formula 0 (reivindicacion 8), ya qua 
algunos sustituyentes no Se enouentran an Ins alli definidos, siendo neoesario 
revisar y corregir. 

El soricitante serials en relacian con Is informacian de actividad bilOgioa do 
compuestos do Is nvenciOn, qua his enviado un anexo con datos its tal actividad 
para compuestos representativos (folio 71 5)que muestran qua tales compuestos 
resuelven of problems planteado (folio 696; peg. 2 respuesta). 

Al respecto, Se encuentra que el anexo con datos de actividad sobre receptores 
de glucocorliccides pare compuestos de la invenciOn (compuestos de formula IA 
y I B), permiten reconocer quo Se resuelve el problema plantoado relacionado con 
encontrara nuevos compuestos qua tengan acciOn sabre receptores de 
glucocorticoides, para 5cr usados on el trataniiento de procesos inflamatorio, 
alergicos 0 proliferativos, 

S. Conclusion 

En cumplimiento del articulo 45 de Ia DecisiOn 488 de Is Comision de Is Comunidad 
Andina, as Its indica quo dabs Car respuesta dentro del termino do assents dies 
contados a partir de Is fecha de notifioaciOn de Is presents comunicaciOn. En caso 
de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 si a poser de Is respuesta 
subsistieran los impedimentos pare Is concesian, Se denegarÆ la patente. 

Notif[quese el presents oflcio conformo a In dispuesto an �1 numeral 5.2 literal e) del 
oapttulo quinto del titul prinlero d ircular CJnioa No. 10 de 2001 

ALIX CARMENZA ESPEDES DE VERGEL 
Directora de Nue 5 Creaciones (C) 

El anterior requerimiento fue notificado par fijaciOn an fists, de Pecha 
460. 2010 
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