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| ‘ Cdfn“n Rewmdicdie Makibiodo

' 5§ 1, Uncompuesto de fémula (1),

L
]
—

1
\ o underivado q‘arrnacéuhcamente aceptable del mismo, donde

«  Vrep -(CH2)4(O)¢~, ~CO- 0 -CH{alquilo C1.¢)-,
' Wes-O,-§(O) o -NR')

v , R rapr‘?senta H, alqulo Cia (CHLCORY. CO(CHz):NR'R?, SO.R2,

® ' (CHa)OR?, (CHANR®R® 0 (CHy)shet',
het' represanta un heterociclo saturado o Insaturado de 3 a 8

éhll:mos que conflene uno o més heterodtomos seleccionados

m 0 S, opclonaimente susttuido con alquilo Ce,
XeY |

tan Independientemente H, alquilo C..s, halégeno, OH,
,  CF, OCFa, ORY,

Z represénta (CHy){O)q-, -CO- 0 -CH(alqullo Cue)-,
El gnillo A representa un heterociclo saturado que contiene N da 4-7

l
‘ . membros, opcibnalmente sustituldo con OH y en el que opcionalments al
20 menosunNde ?nnlo estd sustituido con O,

El Ianlllo B representa feniio o un heterocicio Insaturado que contiene N
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)
de 4.7 l'me| bros, opcionaimente sustibudo con OH, haldgeno, CN, CONH;,
CFs, OCFa Ian el que opclonalmente al menos un N de anilio estd sustituldo
coh O; \

Ry Fl;’ representan independientemente H, alquito Ci. [opcionalmants
sustiuido co!n OH, halégeno, N(alquilo Cis): o alquiloxd Cia] alquiow Cis,
N(qllqu!llo &..?g o [acloalquiio Csa],

o R2 ¥y R® junto con el dtomo de nirdgeno al que estdn umidos,
representan ilndapendlantemente un heterociclo de 3 a 8 dtomos,
opcionalmente sustituido con alquilo Cr.a,

rR* repr‘leamta alquilo Cy.s lineal o ramificado,

ayc rebrasantan independilentsmanta 0, 16 2,

hey g'!representan indspendientementa 0 4 1, y

' nym;lilmenlanlndependlentemema1 62
2 Un comLuesto de acuerdo con la relvindicacién 1, donde W representa
NR!

3 Un combuesto de acuerdo con la relvindicaclén 1 o la reivindicacién 2,
donde R representa H, alqulio Cys, (CHzCOR? 0 SO,R2,

!

1

4 Up mmduesto de acuerdo con cualquiera de [as relvindicaciones 1 a 3,
donde R! es métllo

2
5 Ur? wnp}mb de acuerdo con las relvindicaciones 1 6 2, donde R* es
morfolinilp o lpurimlﬂlnllt.: (opclonaimente sustitudo con alquwio Cis

H
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[opaonalmebla sustihndo con OH, haldgeno, N{alquiio Ci )2, 0 alcox Cre] 0
NMe,) \

1
6  'Un cofnpuesto de acuerdo con cualquier reivindicaclén antenor donds. X

esH‘
i 1

7 Un puesto de acuerdo con cualquler rervindicacién antarior, donde Y
e.r.té1 en la pasicién 4 del anillo fenlleno (de acuerdo con la numeracién de
formuta (1) a la que esté unido

‘.
8 l:In conf'puesto de acuerdo con la remndicacién 7, donde Y es cloro

9 ' Un cnmnju.mto de acuerdo con cualquier rejvindicacién anterior, donde el
anlo A se ‘al anillo B medrante un atomo de nrindgeno en el anillo A

10, Un c:omI uesto de acuerdo con cualquier revindicacién antenor, donde el
anlilo A representa piperidinlo (opcionalmente susttuido con OH, y
opuonatmenbs LI menos un N asté sustituido con O)

{
11 '"Un eomduesto de acuendo con cualquier reivindicacién anterior, donde el
anillo B representa piridiniio o pidmidinilo (opcionalments sustituido con OH,
halbgbno CN, QGONHz. CF3, OCF;3 y opclonalments al menos un N de anillo
estd sustituldo t?on 0)

|
l

12 U oomp:uesto de acuerdo con ia reivindicacién 11, donde el anilio B
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representa prridirwlo

13 i Un cor‘npuesto de acuerdo con cualquier remndicacién anterlor, dorcie V
reprasenta -GH-

14 Ln compuesto de acuerdo con cualquier revindicacién anterlor, donde Z
raplie.sénln CHz

15 Un oorrllpuesto de acuerdo con cualquiera de las remndicaciones 1 a 3,
donqlle cuandg R? y R? junto con el nitrdgeno al que estin unidos representan
un he;term:nclo‘r el heterociclo estd seleccionado antre piperaznlio, plrrolidinilo,

plparldlrlailo. ﬁildmldmllo, tetrahidropiranlle, o morfolinilo, opcionalmente
sustituido con htquilo Cya.

16 Un oomku&cto de acuerdo con la reivindicacién 1, seleccionado entre
Toclorhudirato de 8-cloro-5-meiil-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-{1,2Jorpiridinil-4-

m)-5.6-dildro-41-2,3,5,10b-tetraaza-benzojejazuileno,

' Triclorudrato de 8-cloro-5-isopropil-1-(3,4,5,8-tetrahidro-2H-

1 .2']blp|iddlnll-4-||)—5.8—dlhldro-4H—2.3.5.1Db-tetraaza-ben:o[e]azulano.
DlldommE'ato de 1{8-cloro-1-{3,4,5,6-tetrahidro-2H-{1,2']biplridinil-4-il)-

4H,8F-2]3,5,10b-tstraaza-benzofelazulen-5-il-etanona,
8-Cloro-S-metanosulfonil-1-(3,4,5,6-tetratndro-2H{1,2 lbipindmil-4-11}-5,6-

ditdro-4}H-2,3 5, 10b-tetraaza-banzoje]azuleno,
8-Cloro-§-metil-1-(1-pirimidin-2-i-pipendin-4-1)-5,6-dihidro-44-2,3,5, 10b-

tetraaza-henzofsjazuieno,
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X

. 1 8-Cloro-5-metanosulforul-1-{1-primidin-2-li-piperidin-4-i1}-5,8-dihidro-4H-
2,3,5,10b-tefraazs-benzofejazuleno,

tat:aa;a-trlcltflola,4,0.0‘2.6']pentadeca-1(11).3.5.12.14—pentaeno

i

tetra

13-Clt%ro-8-maﬂl-3-(3.4,5.6-teh'ahldm-2H-[1 12 Ibiprridinit-4-)-2 4,5 8-

13—Cla|ro-3-(3,4,5,6—ﬁetmhldro—2!—#—{1.2’]bip|nd|nil-4-ll)-8-om-2.4.5-tnaza-
thciclo[0,4,0,02,6"pentadeca-1(11),3,5,12, 14-pentasno,

i -{B-Cllbro-1 -(3,4,5,6-tetrahidro-2H{1,2 Thipindinli-4-l)-4H,6H-2,3,5,10b-
tetranza-be

[8C

Dimetl

Dimett

[elazulen-5-1l]-2-dimetilamino-stanona,

1-(3.4,5 8-tetraimdro-2H41,2 bipiridini-4-I)y-4H,8H-2,3,5,10b-
tehnazp—banz!:[e]azu]ew&-ll]-rnorfolln-d—n-mahnona,
¢} o| (9-8-Cloro-5-(4-metil-marfolin-2-lmetl)-1-(3,4,5.6-tetrahidro-2H-
[1,27bipiridini-4-11)-5,6-dihidro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-benzo[ejazuleno,

' B-Clorol5-plﬂmldln-2-ll-1-(3.4,5,6—tehah|dro—2H—[1.2']b|p|ndmll-4-|l)-6,6-
dihldro—4H-2.3]5.10b—hlraaza—benzo[e]azuleno.

da del dcldo 8-cloro-1-(3,4,5,6-teirahidro-2H-{1,21bipindinr-4-
i)-4H,6H-2,3,510b-tetraaza-benzo[elazuleno-5-sulfénico,

ida def acido 8-cloro-1-{1-piimidin-2-li-plperidin-4-l)-4H,6H-
2,3,5,10b-tetraaza-benzofelazuleno-5-sulfdnica,

1 3—Glorq‘-9-met||-3-(3.4.5.6-tetmhldro-2H-[1 ,2Toipiridinii-4-)-2,4,5,9-

4,0,0*2 8*]pentadaca-1(11),3,5,12,14-pentaeno,

13-CIoru!-B-meIil-3-(1-pmndln-z-ll-plperldin—4—ll)-2.4.5.8-tetmaza-
h'icldp[9|4.0.0'1,6‘]pentndaen-1 (11),3,5,12,14-pentaeno, o
farmaaéuﬂcamgnhe aceptables de los mismos

derivados

17 E uso 'de un compuesto de acuerdo con cualquiera de las
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rahlindltaclcinas 1 a 16 como medicamento
1

18 ., Un procadimiento pera el fratamiento de la ansledad, enfermedad
cardiovasculbr (incluyendo angina, aterasclerosis, hipestensidn, insuficiencia
cardiaca, edema, hipemairemia), dismenomea (primaria y secundana),
endomemomls. emesis (incluyendo marecs por movimientio), retardo del
crecimento | Intrautenno, inflamacién  (incluyendo  arbitis  reumatolde),
mitiesmerz, preclampsia, syaculacién precoz, parto prematuro (pretérmino) o
;nhnﬁadad }de Raynaud, que comprende administrar una cantidad
tarapéftmamente eficaz de un compuesto de acuerio con cualquiera de las
reivindicaciongs 1 a 16 a un paciente que padecs tal trastomo

\

|
19 Un pmciedmlanto de acusrdo con la relvindicactén 18, donde el trastomo
es dlsmpnorre‘a (pnmaria o secundaria)

20 El uso de un compuesto de acuerdo con cualquiera de las
raivnndlmdone's 1 a 16 en la fabricacién da un madicamento para el tratamiento
de la ansiadad, enfarmedad cardiovascular (incluyendo angina, aterosclerosis,
hipertensién, |insuﬁclenda cardlaca, edema, hipematremia), dismenorrea
{pimaria y sbcundaria), endomeinosis, emes:s (incluyendo marecs por
movimlento), rlktardo del crecimlents ntrautenno, Inflamacién (incluyendo
artniis qaumat;)lde). mitlesmerz, preclampsia, eyaculacidn precoz, parto
premam;l'o (pmtiﬁnmno) o enfermedad de Raynaud

21: Uso de'acuerdo con la reivindicacién 20, para el tratamiento de

'
l
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dlsmenmrreéI {(pnmana o sacundana)

22 ,Una fil.mnulacmn farmacéutica incluyendo un compuesto da acuerdo con

cuslquiera d'h las relvindicaciones 1 a 18 junto con un axciplente, diluyente o
s \'lehlc-ulo fan'llacéuﬂcamente aceptable

23 ‘Iniem!etﬂos de formuias (1), (). (X). (XV), OOUV) y OV)

10 enlasguew}x. Y, Z, anfios A y B, y n son como se han definido en la
reivindicacién 1y LG representa un grupo saliente adecuado

24 Un procd|d|m|ento para preparar un compuesto de férmula (f) de acuerdo

con la relmndlcéddn 1. o un derivado farmacéuticamente aceptable del mismo,
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21
que Ecompl?nda hacer reaccionar un compuesto de formula (ll) con un
. fizador écldo
!
: N~N
i Og'a
SO A
HN
(m X

donde ips anlllos Ay B y loa grupes W, X, Y, y n son como se han definido
5 enterioments
1 1

25 Un pro#edimlento para preparar un compuesto de férmuta (I} como se ha
definido en laliremndimdon 1, o un denvado famacéuticaments acaptable del
miamo, qua cdmprende hacer reaccionar un compuesto de formula (HI)

H-...NQ/E;LV\
\ z,w

. X
10 }' (m)
con un compudsto de férmula (IV)
()

l
enlnqut'ahsaﬁlllosAyBylosgmposW,x.Y.ynsoncomosahandeﬁrﬂdo

en la revindicadién 1, y 2 rapresenta un gnipo saflente tal como haldgeno
15 '

- -
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1
26 , Un pl’Iocecﬁmlento para preparar un compuesto de férmuia (1) como se ha
definido enia reivindicacion 1, donde W represents NR', o un denvado

Fannqcéuhcq’monta aceptable del mismo, que comprande hacer reaccionar un
’ |
complesto de formula (V)

N—?ﬂ_
1 A
.’o .o T
, g >»z
, X
, ) | W
con un'compuissto de férmula (V1)
1
;! Rl/ r
v

Y

e la querlos InIIIos A y By los grupos R', X, Y, y n son como se han definido
eri la reivindicdcidn 1 y Z° representa un grupo sallente tal como halégeno
i !
|
27 Un pmc{adlmlento para preparar un compuesto de férmula (1) como se ha

definido en lal revindicaclén 1, donde W representa NR', o un denvado

farmacéu nte aceptable del mismo, que comprende hacear reaccionar un

nnmpuqtodeflﬂrmula(\f)

-N
, { 3~
I A
X Yy
. ™
conzllmoqmpues';todefﬂnnwa(vn)

| g
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1 R'%O

: Vi
1
: entla que las anillos A y B y los grupos R', X, Y, y n son como se han definido
-I en la relvindicacitn 1

5§ 28 Un prdcedlmlentn para preparar un compuesto da féomuta (1) como se ha

qeﬁmdoen Ia reivindicacién 1, o un denvado famacéubcaments acaptable del

———— -

mlsmo, que comprende hacer reaccionar un compuesto de férmula (XIit)

m

oany
. con Un pompulLsto da fémuta XXIV)

8
v
)—-\

10

]
en‘la que los anillos A y B y loa grupos V, W, X, Y, y Z son como se han
definido en la reltmndluadon 1

29, Un procetd:mlento para preparar un compuesto de férmula () como se ha
' 15. definidoenla rtL.MndmcIOn 1, 0 un denvado farmacéuticamente aceptable del
|
mismo, que comprende hacer reacclonar un compuesto de férmula (XIM)



15

Ry

1 m"’
con un compussto de frmula POCV)

y
"4
N
- Q\w
| A
: ' x N
Qo)

enlaquaIoa!}anllloaAyBylosgruposV,w.X,Y.stoncomosehan

5 dpﬁmd?anla!rehrlndlcaclén1

30 Un comg':uesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde dicho
compuesto es ' Ibesilato de 8-cloro-5-metl-1-(3,4,5,6-tetraludro-2H-
[1.2‘]Plpmdlm 4-)-5,6-dihidro-4H-2,3,5,10b-tetraaza-benzofelazuleno

|
31 Un combuesto de acuerdo con la relvindicacién 1, en donde dicho
compuesto es el 8-cloro-5-metil-1-(3,4,5,6-tetrahidro-2H-[1,2'Tbipiridinit-4-11)-5,6-
dihidro-4H-2,3,5, 10b-tetraaza-benzofejazulenc

— — 3 st —
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Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegic de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, reGne los requisitos de forma establecidos en
la Decislén 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacifm en
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Dado en Bogot& DC,
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