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1. Identificacién del Tramite ’

‘ D Error material

El Patente de InvenC|on

D Patente de Modelo de Utlhdad

O Registro de Disefio Industrial -

D Esquema de Trazado de Circuitos Integrados

2. . Datosdel solicitante

Persona Natural ] PerSona Juridica - x

DAIICHI SANKYO COMPANY LIMITED

-Nombre o denominacion/ Nombre o razon soc:|al completa

Nombre representanfe legal

Tipo de empresa - Micro D

'M‘ediana-::: : D Otra. D

Documento de identiﬁcacién:

Nacionalidad/Pais de constitucion:

Ciudad

Japon - | Tokyo 1038426
Direccién eleqtrénica \‘"N Nkﬂmero telefénico
clientes@cavelier.com 2118650 3473611

D Autorizo expresamente a la Superintendencia de Industria y Comercio para que todas las comumcacnones sean enviadas a
través de la direccion de correo electrénico

3. Datos del apoderado:
Apellidos y Nombre Documento de identificacion Tarjeta profesional
De Paez Luz Clemencia C.C. 35.456.344 T.P.A. 23.555
Direccion y domicilio Ciudad
Carrera 4* No. 72 -35 Bogota
Direccién electrénica No. Fax Namero telefénico
clientes@cavelier.com 21186 50 34736 11
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indicar el nimero de su radicacién o protocolo de poder general
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4. Datos del tramite

Correccion:

Expediente No 12.121.222

Aparece

Debe ser

Modificacion:

EI Modificacion al capitulo reivindicatorio.
Presento nuevo capitulo reivindicatorio. compuesto por 73 reivindicaciones y pido respetuosamente
que el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas.
Respetuosamente manifiesto que a pesar de eliminar materia del pliego reivindicatorio originalmente
presentado, mi representada no renuncia a la proteccion que pueda obtener sobre dicha materia y
ademas se reserva el derecho de presentar una solicitud divisional que Ia contenga durante el tramite
de la presente solicitud, beneficiandose de la fecha de prioridad iniciaimente reivindicada.

Modificacién al capitulo descriptivo.
Modificacion al resumen.

Modificacién a los dibujos.

O O O O

Modificacion al solicitante.

5. Anexos

@ Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccién y/o modificacion.
D Poder, si fuere el caso.
@ Documento que contiene las modificaciones o correcciones.

D Copia de la solicitud y sus anexos en formato magnético.
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REIVINDICACIONES MODIFICADAS

1.- Un compuesto representado por la férmula general (I) o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo:

[Formula 1]

N\§\ OR"  paor
N R R? 5

en donde A representa un grupo cicloalquilo de C3 a C12 el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
fluoro, un grupo hidroxi, un grupo alquilo de C1 a C86, un grupo alcoxi de C1 a C8,
un grupo ariloxi y un grupo heterocicliloxi; R', R? y R® representan cada uno
independientemente un atomo de hidrégeno, un grupo fluoro o un grupo alquilo de
C1 a C6; R* representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco; y Y
representa un grupo: -CH,-CHR®-CH,-NHR® (en donde R® representa un atomo de
hidrégeno, un grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi de C1 a C6, y R°®
representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco), -O-CHR’-CH,-
NHR® (en donde R’ representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo de C1 a
C6 o un grupo alcoxi de C1 a C6, y R® representa un atomo de hidrégeno o un
grupo de profarmaco), o

[Férmula 2]

NHR®



(en donde R9 representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco, y *
representa la posicion para sustitucion).

2.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo cicloheptilo, un grupo
biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o un grupo adamantilo, cada uno
de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo fluoro, un grupo hidroxi, un grupo alquilo de C1 a C6,
un grupo alcoxi de C1 a C6, un grupo ariloxi y un grupo heterocicliloxi.

3.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 1 o una sal
farmacoldgicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo cicloheptilo, un grupo
biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o0 un grupo adamantilo, cada uno
de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un grupo etilo.

4.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademés porque A es un
grupo ciclohexilo el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o
diferentes seleccionados de un grupo fluoro, un grupo hidroxi, un grupo alquilo de
C1a C6, un grupo alcoxi de C1 a C8, un grupo ariloxi y un grupo heterocicliloxi.

5.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacol6gicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo cicloalquilo de C3 a C12 sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6
idénticos o diferentes.

6.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacol6gicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un

grupo cicloalquilo de C3 a C12 sustituido por un grupo metilo o un grupo etilo.



7.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o una sal
farmacol6gicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes.

8.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 1 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por un grupo metilo o un grupo etilo.

9.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo:

[Férmula 3]

*——<>——CH3 , CoHs *——O —<>——OH ,
CH
~—Q , 0
; “CH,

CH, '

(en donde * representa la posicién para sustitucion).
10.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal

farmacol6gicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un

grupo:
[Férmula 4]
*‘<>_CH3 | *—<>'CzH5 , *OCHs ,
CH



(en donde * representa la posicién para sustitucion).

11.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es el
grupo:

[Férmula 5]

(en donde * representa la posicién para sustitucion).

12.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es el
grupo:

[Férmula 6]

(en donde * representa la posicién para sustitucion).

13.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 12 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque Y es el grupo: -CHz-CHR®-CH;-NHR® (en donde R®
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi
de C1 a C6, y R® representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco).

14.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 13 o una sal
farmacologicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque R® es un

atomo de hidrégeno.



15.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 13 o0 14 o una
sal farmacologicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque R® es
un atomo de hidrégeno.

16.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 13 o 14 o una
sal farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque R® es
un grupo de profarmaco.

17.- EI compuesto de conformidad con la reivindicacion 16 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque el grupo
de profarmaco representado por R® es un grupo alcanoilo de C1 a C6 ei cual
puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de
un grupo amino, un grupo halégeno, un grupo hidroxi, un grupo carboxi, un grupo
carbamoilo, un grupo alcoxi de C1 a C6, un grupo arilo y un grupo heterociclilo; un
grupo alcoxicarbonilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres
grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo alquilo de C1 a C6, un
grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un
grupo arilo; o un grupo heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido
por uno a tres grupos identicos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un
grupo alquilo de C1 a C6.

18.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 16 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque el grupo
de profarmaco representado por R® es un grupo fenilalanilo, un grupo L-norleucilo,
un  grupo  [(5-metil-2-oxo-1,3-dioxol-4-il)metoxi]lcarbonilo, un grupo [1-
(isobutiriloxi)etoxi]carbonilo, un grupo [1-(2,2-dimetilpropanoiloxi)etoxi]carbonilo, un
grupo ({1-[(ciclohexilcarbonil)oxi]etoxi}carbonilo) o] un grupo (1-
acetoxietoxi)carbonilo.

19.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1 a 12 o una sal farmacologicamente aceptable del mismo,



caracterizado ademas porque Y es el grupo: -O-CHR’-CH,-NHR® (en donde R’
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi
de C1 a C6, y R® representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco).

20.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 19 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque R’ es un
atomo de hidrégeno.

21.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 19 o 20 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque R® es un atomo de hidrégeno.

22.- ElI compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 19 o 20 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque R® es un grupo de profarmaco.

23.- ElI compuesto de conformidad con 22 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque el grupo
de profarmaco representado por R® es un grupo alcanoilo de C1 a C6 el cual
puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de
un grupo amino, un grupo halégeno, un grupo hidroxi, un grupo carboxi, un grupo
carbamoilo, un grupo alcoxi de C1 a C6, un grupo arilo y un grupo heterociclilo; un
grupo alcoxicarbonilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres
grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo alquilo de C1 a C6, un
grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un
grupo arilo; o un grupo heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido
por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un
grupo alquilo de C1 a C6.

24.- ElI compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 12 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,

caracterizado ademas porque Y es el grupo:



[Férmula 7]

NHR®

(en donde R® representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco, y *
representa la posicion para sustitucion).

25.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 12 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque Y es el grupo:

[Férmula 8]

o iii"“NHz

(en donde * representa la posicién para sustitucion).

26.- EI éompuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 12 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque Y es el grupo:

[Férmula 9]

CHé—CHz—CHZ—NH2

*

(en donde * representa la posicion para sustitucion).

27.- ElI compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 26 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque R, R? y R® son un atomo de hidrégeno.

28.- ElI compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 27 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,

caracterizado ademas porque R* es un atomo de hidrégeno.



29.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 27 o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo,
caracterizado ademas porque R* es un grupo de profarmaco.

30.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 29 o una sal
farmacolégicamenté aceptable del mismo, caracterizado ademas porque el grupo
de profarmaco representado por R* es un grupo alquilo de C1 a C6 el cual puede
ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un
grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un
grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser sustituido por uno a tres
grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un grupo alquilo de
C1aC®6.

31.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 29 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque el grupo
de profarmaco representado por R* es un grupo bencilo o un grupo
[(isopropoxicarbonil)oxi]etilo.

32.- Un compuesto representado por la formula general (I-1) o una
sal farmacolégicamente aceptable del mismo:

[Férmula 10]

5
®\l\\f\ AR R .
N R’ R? o
en donde A representa un grupo cicloalquilo de C3 a C12 el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
fluoro, un grupo hidroxi, un grupo alquilo de C1 a C6, un grupo alcoxi de C1 a C6,

un grupo ariloxi y un grupo heterocicliloxi; R'", R?> y R® representan cada uno

independientemente un atomo de hidrégeno, un grupo fluoro o un grupo alquilo de

I



C1 a C6; R* representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco; R®
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi
de C1 a C8; y R°® representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco.
33.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 32 o una sal
farmacoldgicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo cicloheptilo, un grupo
biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o un grupo adamantilo, cada uno
de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un grupo etilo; R'", R? y R®
son un atomo de hidrégeno; R* es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1
a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi
de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
oxo y un grupo alquilo de C1 a C6; R® es un atomo de hidrégeno; y R® es un
atomo de hidrégeno; un grupo alcanoilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido
por uno a tres grupos identicos o diferentes seleccionados de un grupo amino, un
grupo haldgeno, un grupo hidroxi, un grupo carboxi, un grupo carbamoilo, un
grupo alcoxi de C1 a C6, un grupo arilo y un grupo heterociclilo; un grupo
alcoxicarbonilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos
idénticos o diferentes seleccionados de un grupo alquilo de C1 a C6, un grupo
alcanoiloxi de C2 a Cé, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un grupo arilo;
0 un grupo heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido por uno a tres
grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un grupo alquilo de

C1acCe6.
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34.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 32 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes; R’, R? y R® son un atomo de hidrogeno; R* es un atomo de hidrégeno,
un grupo bencilo o un grupo [(isopropoxicarbonil)oxiletilo; R® es un atomo de
hidrégeno; y R® es un atomo de hidrégeno, un grupo fenilalanilo, un grupo L-
norleucilo, un grupo [(5-metil-2-oxo-1,3-dioxol-4-il)metoxi]carbonilo, un grupo [1-
(isobutiriloxi)etoxiJcarbonilo, un grupo [1-(2,2-dimetilpropanoiloxi)etoxi]carbonilo, un
grupo ({1-[(ciclohexilcarbonil)oxi]etoxi}carbonilo) 0 un grupo (1-
acetoxietoxi)carbonilo.

35.- Un compuesto representado por la formula general (I-1a) o una
sal farmacolégicamente aceptable del mismo:

[Férmula 11]

):NHRs
D
N : 4
N

O
en donde A representa un grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo

cicloheptilo, un grupo biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o un grupo
adamantilo, cada uno de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos
idénticos o diferentes seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un
grupo etilo; R* representa un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1 a C6 el
cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi
de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo

ox0 y un grupo alquilo de C1 a C6; R’ representa un atomo de hidrégeno, un

13
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grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi de C1 a C6; y R® representa un atomo
de hidrégeno; un grupo alcanoilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a
‘tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo amino, un grupo
halégeno, un grupo hidroxi, un grupo carboxi, un grupo carbamoilo, un grupo
alcoxi de C1 a C6, un grupo arilo y un grupo heterociclilo; un grupo alcoxicarbonilo
de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o
diferentes seleccionados de un grupo alquilo de C1 a C6, un grupo alcanoiloxi de
C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo
heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos
idénticos o diferentes seleccionados de un gfupo 0ox0 Yy un grupo alquilo de C1 a
C6.

36.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 35 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademés porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos aiquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes; R', R y R® son un atomo de hidrégeno; R* es un atomo de hidrégeno,
un grupo bencilo o un grupo [(isopropoxicarbonil)oxiletilo; R® es un atomo de
hidrégeno; y R® es un atomo de hidrégeno, un grupo fenilalanilo, un grupo L-
norleucilo, un grupo [(5-metil-2-oxo-1,3-dioxol-4-il)metoxi]carbonilo, un grupo [1-
(isobutiriloxi)etoxi]carbonilo, un grupo [1-(2,2-dimetilpropanoiloxi)etoxiJcarbonilo, un
grupo ({1-[(ciclohexilcarbonil)oxi]etoxi}carbonilo) o} un grupo (1-
acetoxietoxi)carbonilo.

37.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 35 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por un grupo metilo o un grupo etilo; y R*, R® y R® son

un atomo de hidrégeno.

¢
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38.- Un compuesto representado por la férmula general (I-2) o una sal
farmacol6gicamente aceptable del mismo:

[Férmula 12]

®\ RS2 O/[R7
N

R' R0
en donde A representa un grupo cicloalquilo de C3 a C12 el cual puede ser

sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
fluoro, un grupo hidroxi, un grupo alquilo de C1 a C6, un grupo alcoxi de C1 a C8,
un grupo ariloxi y un grupo heterocicliloxi; R', R y R® representan cada uno
independientemente un atomo de hidrégeno, un grupo fluoro o un grupo alquilo de
C1 a C6; R* representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco; R’
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi
de C1 a C8; y R® representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco.
39.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 38 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo cicloheptilo, un grupo
biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o un grupo adamantilo, cada uno
de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un grupo etilo; R', R? y R®
son un atomo de hidrégeno; R* es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1
a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi
de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo

oxo0 y un grupo alquilo de C1 a C6; R es un atomo de hidrégeno; y R® es un
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atomo de hidrégeno; un grupo alcanoilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido
por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo amino, un
grupo halégeno, un grupo hidroxi, un grupo carboxi, un grupo carbamoilo, un
grupo alcoxi de C1 a C6, un grupo arilo y un grupo heterociclilo; un grupo
alcoxicarbonilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos
idénticos o diferentes seleccionados de un grupo alquilo de C1 a C6, un grupo
alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un grupo arilo;
o un grupo heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido por uno a tres
grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un grupo alquilo de
C1acCé.

40.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 38 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes; R, R y R® son un atomo de hidrégeno; R* es un 4tomo de hidrégeno,
un grupo bencilo o un grupo [(isopropoxicarbonil)oxiletilo; y R” y R® son un atomo
de hidrégeno.

41.- Un compuesto representado por la férmula general (I-2a) ¢ una
sal farmacolégicamente aceptable del mismo:

[Férmula 13]

en donde A representa un grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo
cicloheptilo, un grupo biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo 0 un grupo

adamantilo, cada uno de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos
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idénticos o diferentes seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un
grupo etilo; R* representa un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1 a C6 el
cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi
de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
oxo y un grupo alquilo de C1 a C8; R’ representa un atomo de hidrégeno, un
grupo alquilo de C1 a C6 o un grupo alcoxi de C1 a C8; y R® representa un atomo
de hidrégeno o un grupo de profarmaco.

42.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 41 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes; R", R* y R® son un atomo de hidrégeno; R* es un atomo de hidrégeno,
un grupo bencilo o un grupo [(isopropoxicarbonil)oxiletilo; R’ es un atomo de
hidrégeno; y R® es un atomo de hidrégeno; un grupo alcanoilo de C1 a C6 el cual
puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de
un grupo amino, un grupo halégeno, un grupo hidroxi, un grupo carboxi, un grupo
carbamoilo, un grupo alcoxi de C1 a C6, un grupo arilo y un grupo heterociclilo; un
grupo alcoxicarbonilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres
grupos identicos o diferentes seleccionados de un grupo alquilo de C1 a C6, un
grupo alcanoiloxi de C2 a C8, un grupo cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un
grupo arilo; o un grupo heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido
por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un

grupo alquilo de C1 a C6.

7



15

43.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 41 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por un grupo metilo o un grupo etilo; y R* R” y R® son
un atomo de hidrégeno.

44.- Un compuesto representado por la formula general (I-3) o una
sal farmacolégicamente aceptable del mismo:

[Férmula 14]

9
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en donde A representa un grupo cicloalquilo de C3 a C12 el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
fluoro, un grupo hidroxi, un grupo alquilo de C1 a C86, un grupo alcoxi de C1 a C8,
un grupo ariloxi y un grupo heterocicliloxi; R', R? y R® representan cada uno
independientemente un atomo de hidr()geno, un grupo fluoro o un grupo alquilo de
C1 a C8; R* representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco; y R®
representa un atomo de hidrégeno o un grupo de profarmaco.

45.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 44 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo cicloheptilo, un grupo
biciclo[3.1.0]hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o un grupo adamantilo, cada uno
de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un grupo etilo; R', R? y R®
son un atomo de hidroégeno; R* es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1

a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes

i3
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seleccionados de un grupo alcanoiloxi de C2 a C8, un grupo cicloalquilcarboniloxi
de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
oxo y un grupo alquilo de C1 a C8; y R® es un atomo de hidrégeno; un grupo
alcanoilo de C1 a C6 el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos idénticos o
diferentes seleccionados de un grupo amino, un grupo halégeno, un grupo hidroxi,
un grupo carboxi, un grupo carbamoilo, un grupo alcoxi de C1 a C86, un grupo arilo
y un grupo heterociclilo; un grupo alcoxicarbonilo de C1 a C6 el cual puede ser
sustituido por uno a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
alquilo de C1 a C6, un grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo
cicloalquilcarboniloxi de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo
heterociclilalquiloxicarbonilo el cual puede ser sustituido por uno a tres grupos
idénticos o diferentes seleccionados de un grupo oxo y un grupo alquilo de C1 a
Cé6.

46.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 44 o una sal
farmacoldgicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes; R', R? y R® son un atomo de hidroégeno; R* es un atomo de hidrogeno,
un grupo bencilo o un grupo [(isopropoxicarbonil)oxiletilo; y R® es un atomo de
hidrégeno.

47 .- Un compuesto representado por la formula general (I-3a) o una

sal farmacol6gicamente aceptable del mismo:

(1
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[Férmula 15]

(Din
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en donde A representa un grupo ciclobutilo, un grupo ciclohexilo, un grupo

vt Z
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cicloheptilo, un grupo biciclo[3.1.0}hexilo, un grupo biciclo[2.2.1]heptilo o un grupo
adamantilo, cada uno de los cuales puede ser sustituido por uno a tres grupos
idénticos o diferentes seleccionados de un grupo hidroxi, un grupo metilo y un
grupo etilo; y R* representa un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1 a C6 el
cual puede ser sustituido por uno a ftres grupos idénticos o diferentes
seleccionados de un grupo alcanoiloxi de C2 a C6, un grupo cicloalquilcarboniloxi
de C3 a C6 y un grupo arilo; o un grupo heterociclilalquilo el cual puede ser
sustituido por unvo a tres grupos idénticos o diferentes seleccionados de un grupo
0X0 y un grupo alquilo de C1 a C6.

48.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 47 o una sal
farmacologicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por uno o dos grupos alquilo de C1 a C6 idénticos o
diferentes; y R* es un atomo de hidrégeno, un grupo bencilo o un grupo
[(isopropoxicarbonil)oxietilo.

49.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 48 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque A es un
grupo ciclohexilo sustituido por un grupo metilo o un grupo etilo; y R* es un atomo
de hidrogeno.

50.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o una sal
farmacoldgicamente aceptable del mismo, caracterizado ademas porque el

compuesto se selecciona del grupo que consiste de: acido 5-amino-2-[(1-

920
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ciclohexil-1H-imidazol-4-il)metil]valérico, acido 5-amino-2-{[1-(4-metilciclohexil)-1H-
imidazol-4-illmetil}valérico, acido 5-amino-2-{[1-(4-etilciclohexil)-1H-imidazol-4-
illmetil}valérico, acido 5-amino-2-{[1-(3-etilciclobutil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico,
acido 5-amino-2-{[1-(3—meti|ciclobutil)-1H-imidazol—4-il]metil}valérico, acido 5-
amino-2-({1-[(1R,3s,5S)-biciclo[3.1.0]hexan-3-il}-1H-imidazol-4-il}metil)valérico,

acido 5-amino-2-{[1-(4-hidroxiciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico, acido 5-
amino-2-{[1-(4-hidroxi-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico, acido 5-
amino-2-{[1-(3-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico, acido 5-amino-2-[(1-
cicloheptil-1H-imidazol-4-il)metiljvalérico, acido 5-amino-2-({1-[exo-
biciclo[2.2.1]hept-2-il]-1H-imidazol-4-il}metil)valérico, acido 5-amino-2-({1-[endo-
biciclo[2.2.1]hept-2-il]-1H-imidazol-4-il}metil)valérico, acido 2-[(1-adamantan-2-il-

1H-imidazol-4-il)metil]-5-aminovalérico, acido 5-amino-2-{[1-(4-fenoxiciclohexil)-

1H-imidazol-4-iljmetil}valérico, 5-amino-2-{[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-

illmetil}valerato de bencilo, acido 2-{[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}-5-
(L-fenilalanilamino)valérico, acido 2-{[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}-5-
(L-norleucilamino)valérico, acido 2-{[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-ilimetil}-5-
({[(5-metil-2-ox0-1,3-dioxol-4-ilymetoxi]carbonil}amino)valérico, acido 5-({[1-
(isobutiriloxi)etoxi]carbonil}amino)-2-{[ 1-(4-metilciclohexil)- 1H-imidazol-4-
illmetilyvalérico,  5-({[1-(isobutiriloxi)etoxijcarbonil}amino)-2-{[1-(4-metilciclohexil)-
1H-imidazol-4-illmetil}valerato de 1-[(isopropoxicarbonil)oxiletilo, acido 5-({[1-(2,2-
dimetilpropanoiloxi)etoxi]carbonil}amino)-2-{[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-
illmetil}valérico, acido 5-[({1-[(ciclohexilcarbonil)oxi]etoxi}carbonil)amino]-2-{[1-(4-
metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetiljvalérico,  acido  2-(2-aminoetoxi)-3-[1-(4-
metilciclohexil)-1H-imidazol-4-ilJpropidnico, acido 2-[(1R)—2-amino-1-metiletoxi];3-
[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljpropiénico y acido 2-[(3S)-3-aminopirrolidin-1-

il]-3-[1-(4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-il]propiénico.

2\
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51.- Acido 5-amino-2-{[1-(4-metilciclohexil)-1 H-imidazol-4;
illmetil}valérico o una sal farmacoldégicamente aceptable del mismo.

52.- Acido  5-amino-2-{[1-(trans-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-
iljmetil}valérico o una sal farmacoloégicamente aceptable del mismo.

53.- Acido (2S)-5-amino-2-{[1-(trans-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-
illmetil}valérico o una sal farmacolégicamente aceptable del mismo.

54.- La sal farmacolégicamente aceptable del compuesto de
conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 53, caracterizada ademas
porque la sal farmacolégicamente aceptable es p-toluensulfonato o
bencensulfonato.

55.- Acido (2S)-5-amino-2-{[1-(trans-4-metilciclohexil)- 1H-imidazol-4-
ilimetil}valérico.

56.- Bencensulfonato de acido (2S)-5-amino-2-{[1-(trans-4-
metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico.

57.- P-toluensulfonato de acido (2S)-5-amino-2-{[1-(trans-4-
metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico.

58.- Anhidrato de p-toluensulfonato de acido (2S)-5-amino-2-{[1-
(trans-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-ilimetil}valérico.

59.- El anhidrato de p-toluensulfonato de acido (2S)-5-amino-2-{[1-
(trans-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico de conformidad con la
reivindicacion 58, caracterizado ademas porque estd en forma cristalina
exhibfendo picos principales a espaciamientos interplanares d de 23.9, 11.9, 4.5,
4.3 y 3.6 angstroms en la difraccién de rayos X de polvos obtenida mediante
radiacién Ko de cobre.

60.- Monohidrato de p-toluensulfonato de acido (2S)-5-amino-2-{[1-

(trans-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-ilimetil}valérico.
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61.- El monohidrato de p-toluensulfonato de acido (2S)-5-amino-2-
{[1-(trans-4-metilciclohexil)-1H-imidazol-4-iljmetil}valérico de conformidad con la
reivindicacion 60, caracterizado ademas porque estd en forma cristalina
exhibiendo picos principales a espaciamientos interplanares d de 22.9, 5.0, 4.9,
4.7 y 4.0 angstroms en la difraccién de rayos X de polvos obtenida mediante
radiacion Ko de cobre.

62.- Un farmaco farmacéutico que contiene un compuesto como el
que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o una sal
farmacol6gicamente aceptable del mismo, como un ingrediente activo.

63.- Un inhibidor de TAFla que contiene un compuesto como el que
se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o una sal
farmacoldgicamente aceptable del mismo, como un ingrediente activo.

64.- Un promotor de fibrindlisis que contiene un compuesto como el
que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, como un ingrediente activo.

65.- Un farmaco preventivo o terapéutico para una enfermedad
causada por la inhibicién de la fibrindlisis, que contiene un compuesto como el que
se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo, como un ingrediente activo.

66.- Una composicion farmacéutica que contiene un cofnpuesto
como el que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo y un vehiculo farmacolégicamente
aceptable.

67.- Un farmaco farmacéutico para inyeccion que contiene un
compuesto como el que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o

una sal farmacol6gicamente aceptable del mismo, como un ingrediente activo.

2}
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68.- Un inhibidor de TAFla para inyeccion que contiene un
compuesto como el que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o
una sal farmacolégicamente aceptable del mismo, como un ingrediente activo.

69.- Una composicién farmacéutica para inyeccién que contiene un
compuesto como el que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o
una sal farmacolégicamente aceptable del mismo y un vehiculo
farmacologicamente aceptable.

70.- Una composicion farmacéutica que contiene un compuesto
como el que se reclama en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 61 o una sal
farmacolégicamente aceptable del mismo y uno o dos o mas farmacos
seleccionados de un anticoagulante, un farmaco antiplaquetario, una enzima
relacionada con fibrindlisis, un farmaco anticancer, un farmaco antiinflamatorio, un
farmaco antifibrético, un farmaco hipotensivo, un farmaco antihipertension
pulmonar y un farmaco inmunosupresor, como ingredientes activos.

71.- Un compuesto representado por la férmula general siguiente o
una sal del mismo:

[Férmula 16]

(A)
en donde Q representa un grupo COOR, un grupo hidroximetilo o un grupo formilo,
¥ R representa un grupo alquilo de C1 a C6.
72.- Un compuesto representado por la férmula general siguiente o

una sal del mismo:

4
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[Férmuia 17]
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en donde R® es como se definié anteriormente; PG’ representa un grupo protector
para el grupo amino; PG? representa un atomo de hidrégeno o un grupo protector
para el grupo amino; y PG® representa un grupo protector para el grupo carboxi.

73.- Un compuesto representado por la formula general siguiente o

una sal del mismo;

[Férmula 18]
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en donde R®, PG', PG? y PG® son como se definieron anteriormente.
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