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Expediente No. 11-177.219
Modificaciones Voluntarias
P2011/000207

CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Modificaciones Voluntarias)

1. Un péptido ciclico de Formula (I):
NH
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o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde:

R; es -NH-C(=0)- o -C(=0)-NH-;

R es -H o -CH;- y, si R; es -CH,-, forma con R3 un anillo de .pirrolidina, estando el
anillo de pirrolidina opcionalmente sustituido por —OH;

R3 es -(CHy),- si R, es -CH;-, y de otro modo Rj se selecciona de
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MNH
N :
R4a, R4y y Ry4c se seleccionan cada uno independientemente de hidrégeno, halo,
alquilo(C;-Cjg)-halo, alquilo(C;-C,g)-dihalo, alquilo(C;-Cj¢)-trihalo, alquilo(C;-Cjy),
aléoxi(Cl-Clo), alquil(C;-Cyp)tio, arilo, ariloxi, nitro, nitrilo, sulfonamida, amino, amino
monosustituido, amino disustituido, hidroxi, carboxi o alcoxi-carbonilo, con la condicion de
que al menos uno de Ry, Ryp ¥ Ryc no sea hidrégeno;
Rs es -OH 0 -N(Re2)(Reb);
Réa y Rep son cada uno independientemente H o una cadena de alquilo C; a Cq4
lineal, ramificada o ciclica;
Ry es -H o -C(=0)-NHj;
w es en cada instancia independientemente 0 a 5;
xeslasl;
yeslal;y

z es en cada instancia independientemente 1 a 5.

2. El péptido ciclico de la Reivindicacién 1, que es de Formula (II):
NH
H;N—4 5
N
H‘\—;_' >\~CH

N
o H
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o
R
2\N XR1(/Q>—«
Ry L\ HN Rs
0”7 NH H//\é H
H N~ [
N
R4a R4CO ::: O
R4b ?NH
Hn=

o0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

3. El péptido ciclico de la Reivindicacion 1 o la Reivindicacion 2, en donde R es -

C(=O)-NH-,xes2 ey es 3.

4. El péptido ciclico de la Reivindicacion 1 o la Reivindicacion 2, en donde R; es -

NH-C(=0)-,xes 3 eyes?2.
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5. El péptido ciclico de cualquiera de las reivindicaciones 1-4, en donde R es H o -
CHs-y, si Ry es -CH;-, forma con Rj un anillo de pirrolidina, sustituyéndose opcionalmente
el anillo de pirrolidina por -OH; y

R3 es -(CHy),- si Ry es -CHj-, y de otro modo Rj se selecciona de

NH
—cr - BN
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> z 2 , /tjz\u NH2
0 /(/\)\ CH
— 3
AN e, o N\
H , o} o
/(/\)\l/OH WNHz
w z
CH, o 0 .
6. El péptido ciclico de cualquiera de las reivindicaciones 1-4, en donde R, es Ho -

CH;- y, si Ry es -CH»-, forma con R3 un anillo de pirrolidina, sustituyéndose opcionalmente
el anillo de pirrolidina por -OH; y
R3 es -(CHj);,- st R; es -CHj-, y de otro modo Rj se selecciona de
CH,
O

—cH, .- b 7T ONH, SN,
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7. El péptido ciclico de cualquiera de las Reivindicaciones 1-4, en donde R; es H, R3

/\[(NHz \/\”/NHz
S o o .

se selecciona de

8. El péptido ciclico de cualquiera de las Reivindicaciones 1-4, en donde R; es -CH,- y

Rj es -(CHa),-, formando juntos R; y R3 un anillo de pirrolidina insustituido.

9. El péptido ciclico de cualquiera de las reivindicaciones 1-8, en donde al menos uno

de Rua, Rap y Ry se selecciona independientemente de
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—F —ClI —OH
3 b 5
——CH, —O0—CH,
CH, F
CH, , F |
—NH, —NO, o AN
10.  El péptido ciclico de cualquiera de las Reivindicaciones 1-8, en donde al menos uno

de R4a, Rap ¥ Ry se selecciona independientemente de hidrogeno, halo, alquilo(C;-Cy)-halo,
alquilo(C;-C4)-dihalo, alquilo(C,-C4)-trihalo, alquilo(C;-Cy), alcoxi(C;-Cs), nitro, nitrilo,

amino o hidroxi, con la condicién de que al menos uno de R4a, R4p ¥ R4c no sea hidrégeno.

11. 11.  El péptido ciclico de cualquiera de las Reivindicaciones 1-8 en donde Ry,

. estd en la posicidon 4 y es -C=N y Ryp y Ry son cada uno H.

12. 12.  El péptido ciclico de cualquiera de las Reivindicaciones 1-8 en donde Ry,

esta en la posicion 4 y es -F y Rqp y Ry son cada uno H.

13.  13.  Un péptido ciclico seleccionado de:
Ac-Arg-ciclo(Glu-Asn-D-Phe(4-CN)-Arg-Trp-Orn)-NH, (SEQ ID NO:48);
Ac-Arg-ciclo(Glu-GIn-D-Phe(4-CN)-Arg-Trp-Orn)-NH, (SEQ ID NO:51);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Asn-D-Phe(4-F)-Arg-Trp-Orn)-NH, (SEQ ID NO:74);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Asn-D-Phe(4-CN)-Arg-Trp-Orn)-OH (SEQ ID NO:90);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Gln-D-Phe(4-CN)-Arg-Trp-Orn)-OH (SEQ ID NO:91);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Gln-D-Phe(4-F)-Arg-Trp-Orn)-NH; (SEQ ID NO:97);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Pro-D-Phe(4-CN)-Arg-Trp-Orn)-NH, (SEQ ID NO:44);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Pro-D-Phe(4-F)-Arg-Trp-Orn)-NH, (SEQ ID NO:72);
Ac-Arg-ciclo(Glu-Pro-D-Phe(4-F)-Arg-Trp-Orn)-OH (SEQ ID NO:107);

o una sal farmacéuticamente aceptable de cualquiera de los anteriores.
14.  Una composicién farmacéutica que comprende un péptido ciclico o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo de cualquiera de las Reivindicaciones 1-13 y un

portador farmacéuticamente aceptable.

Ak ok ook ok ook sk ok ok ok
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ANEXO EXPLICATIVO DE LAS MODIFICACIONES

- Se eliminaron las Reivindicaciones 15 a 20.
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