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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

Re: Expediente No. 06.007.559
Solicitud de patente a nombre de JANSSEN PHARMACEUTICA N.V.

Yo, DILIA MARIA RODRIGUEZ D’ALEMAN, actuando como apoderada
sustituta @e acuérdo chﬁenuﬁcada como aparece al pie
de mi firma, domiciliada en la carrera 11 A No. 86-53, piso 6, obrando como
apoderada de la sociedad JANSSEN PHARMACEUTICA N.V., domiciliada
Beerse, Belgica, solicitante de la patente de la teferencia, en respuesta al oficio
No. 07663 notificado por fijacién en lista el 10 de julio de 2009 relacionado con

el concepto técnico de fondo No. 2113, me permito manifestar:

1 Con fundamento en la facultad que confiere el articulo 34 de la Decision
486 al solicitante para modificar la solicitud de patente en cualquier momento del
trimite, presento junto con este memotial nuevo juego de reivindicaciones, que
ahora consta de 16 reivindicaciones y en donde se realizaron las siguientes
modificaciones:

1.1 Se cancelaton las antiguas reivindicaciones 35-55, 59-65, 69-75, 79-85, 89-
95, 99-105 relacionadas con métodos de tratamiento.

1.2 Se excluyeron del nuevo juego de reivindicaciones las clausulas 46, 56, 60,
76, 86, 96 y 106 que hacfan referencia a un equipo que comprendia uno o
miés recipientes con una cantidad de la composicién farmacéutica de la
solicitud.

1.3 Se cancelé de la expresion “caracterizado ademés” el término ademds, de
acuerdo con lo sugerido por el sefior examinadort.

1.4  Ahora, el nuevo capitulo reivindicatorio consta que 40 cliusulas, las cuales
tienen sustento en el antiguo capitulo reivindicatotio como a continuacion

se muestra:

ST



1 Antigua retvindicacion 1

2 Antigua reivindicaciéon 19
3 Antigua reivindicacion 20
4 Antigua reivindicacién 21
5 Antigua reivindicacion 22
0 Antigua reivindicaciéon 23
7 Antigua retvindicacion 24
8 Antigua reivindicacioén 25
9 Antigua reivindicacion 26
10 Antigua reivindicacion 27
11 Antigua reivindicacion 28
12 Antigua reivindicacion 29
13 Antigua reivindicacion 30
14 Antigua reivindicacién 31
15 Antigua reivindicacion 32
16 Antigua reivindicacion 107
17 Antigua reivindicacion 108
18 Antigua reivindicacion 109
19 Antigua reivindicacion 110
20 Antigua reivindicacion 111
21 Antigua reivindicacién 112
22 Antigua reivindicacion 113
23 Antigua retvindicacion 114
24 Antigua reivindicacion 115
25 Antigua reivindicacion 116
26 Antigua reivindicacion 117
27 Antigua reivindicacion 118
28 Antigua reivindicacién 119
29 Antigua reivindicacion 120
30 Antigua reivindicacion 121
31 Antigua reivindicacion 122
32 Antigua reivindicacion 123
33 Antigua reivindicacion 124
34 Antigua reivindicacion 125
35 Antigua reivindicacion 126
36 Antigua reivindicacion 127
37 Antigua reivindicacion 128
38 Antigua reivindicacion 129
39 Antigua retvindicacion 33
40 Antigua reivindicacion 34

W‘)At

RRWLS



1.5 Se introdujo dentro de las nuevas reivindicaciones 1, 2, 8, 16 y 33 el

disclaimer: “con la condicion de gue cuando X es S, R1 es diferente de CONMe, d

CONEZL, y en donde heteroarilo significa un radical monovalente heteroaromdtico con 5
a 10 miembros por antllo” con el propdsito de hacer la exclusién expresa de
materia del alcance del alcance de la presente invencion.

1.6  Se canceld el tétmino “solvatos” dentro de las nuevas teivindicaciones.

Sobre este patticular nos permitimos manifestar que las anteriores
modificaciones no involucran ampliacion alguna de la materia originalmente
presentada en esta solicitud y se dan como tespuesta a las objeciones presentadas
por el sefior examinador en su concepto técnico No. 2113.

‘Teniendo en cucnta el concepto técnico emitido por el Sefior Superintendente
Delegado para la propiedad intelectual GianCarlo Marcenaro Jiménez a la doctora
Ana Matria Castro Wey, que da alcance a las comunicaciones No. 09-001524 y 09-
012566, no se presenta una tasa adicional, toda vez que el nuevo capitulo
reivindicatotio comprende menos de 15 reivindicaciones y la solicitud fue
ptesentada con anterioridad al 1 de enero de 2009.

2. Claridad de la solicitud

21 En cuanto a la objecién relacionada con el término “solvatos”,
atentamente nos permitimos decit que con la cancelacion de dicha
expresion dentro del nuevo capitulo reivindicatorio, queda cabalmente
superada dicha objecion.

2.2 Respecto a las antiguas reivindicaciones 19, 25, 28, 29, 30, 107 y 124,
atentamente manifestamos que ahora son dependientes de la
teivindicacion 1.

2.3 Con la cancelacién del término “ademas” queda claro que no se estan
adicionando nuevas caractetisticas sino que hacen referencia a limitaciones
en los sustituyentes establecidos en las reivindicacién 1.

2.4  En relacién con la objecién del sefior examinador sobre la claridad de
términos como heteroariloalcanilo de C, 4, nos permitimos decir que luego
de realizar la busqueda de aquellos términos donde no era especificado el
nimero de carbonos, se incluyeron teniendo en cuenta lo manifestado en
la memoria desctiptiva, especialmente desde la pagina 8 linea 15 hasta la
pagina 16, linea 10. No obstante, agradecemos que el sefior examinador
indique exactamente cuales términos son los que no tienen determinado el
nimero de carbonos dentro de las reivindicaciones, pues al verificar no
encontramos términos que no tengan tales especificaciones de acuerdo
con lo manifestado en la descripcion.



2.5

2.6

Respecto al término arlo de Cg;; atentamente manifestamos que contrario
a lo establecido por el sefior examinador, pueden existir estructuras de 7 a
10 atomos de catbono donde los dobles enlaces se encuentran diespuestos
de forma alternada lo cual les pude dar a dichas estructuras un caracter
aromatico.

Pot ejemplo el catién cicloheptatrienilo:

Y las estructuras ciclicas como ciclooctatetraeno y ciclodecapentaeno que
presentan el mismo patrén del benceno.
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Por lo tanto, consideramos que los sustituyentes revelados en el capitulo
reivindicatotio se encuentran definidos de manera especifica y clara y
acorde con lo manifestado en la desctipcion. '

De otra parte, nos permitimos sefialar que no estamos de acuerdo con la
objecién planteada en cuanto a que no exista soporte para toda la materia
revelada en las reivindicaciones, pues claramente la descripcion hace
alusién especifica a cada una de las modalidades de compuestos que se
ptetenden proteger. Por lo tanto, no consideramos procedente realizar
una restriccion tan extrema a los sustituyentes mencionados por el sefior
examinadot, pues los compuestos de la solicitud presentan actividad como
moduladores del receptor delta-opioide como sc puede evidenciar en el
cuadro 2 donde se repottan los datos bioldgicos junto con los espectros de
masa pata los compuestos tepresentativos de la invencion en estudio.

Finalmente, en relacion con las antiguas reivindicaciones dirigidas a
composiciones, nos permitimos manifestar que en el nuevo capitulo
reivindicatorio se dejaron unicamente dos de estas clausulas.
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3.  Excepciones a la patentabilidad

Sobre este particular, nos permitimos sefialar que las antiguas reivindicaciones
relacionadas con métodos de tratamiento, se cancelaron del capitulo
reivindicatorio.

4. Unidad de Invencidon

De igual maneta, la objecion planteada en cuanto a las antiguas cliusulas 46, 56,
66, 76, 86, 96 y 106 que hacian referencia a un equipo, nos permitimos manifestar
que también queda cabalmente superada gracias a su cancelacion.

5. Novedad

En cuanto a este requisito, el sefior examinador cxpresa que el documento D1
incluye compuestos de la solicitud en estudio y que por tal razén no se cumple
con el requisito de novedad.

Sobre este patticular, respetuosamente nos permitimos manifestar que el articulo
16 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina establece que la
invencion se considera como nueva cuando no esta comprendida en el estado de
la técnica. Si de acuerdo con el espiritu de la norma legal indicada, la invencion
no se considera como nueva si estd “comprendida” en el estado de la técnica,
dicha norma se esta refiriendo, naturalmente, a la totalidad del invento y no a

alguno o a algunos de los componentes.

Asi pues, para que la invencion pierda su calidad de novedosa, es claro que ella,
TODA ELLA, ha de estat contenida en el “conjunto de conocimientos existentes que son
aplicables al proceso industrial” como define el estado de la técnica el Tribunal de
justicia del Acuerdo de Cattagena (Proceso No. 6-IP-89, sentencia de 31 de
octubre de 1989, publicada en Jurisprudencia del Tribunal de Justicia del Acuerdo
de Cartagena, Tomo 11, BID-INTAL, Buenos Aires, 1994, pagina 60).

Lo antetior se conoce como NOVEDAD ABSOLUTA, de conformidad con lo
cual para desvirtuar el requisito de novedad de una invencion serd necesatio que
lo reivindicado por la invencidn bajo estudio corresponda de forma total con lo
tevelado en un documento o anterioridad sefialada o de manera independiente st
son varias referencias, conclusién a la que se llega después de un andlisis
exhaustivo mediante una comparacién entte cl capitulo reivindicatorio de la
invencién en estudio y la divulgacion D1.

Ahora bien, si un determinado elemento, condicién o circunstancia de la nueva
creacion ya hace parte del estado de la técnica no quiere ello decir, desde luego,
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que la invencion deba ser rechazada por carecer del requisito de novedad. No sin
razon ha dicho el mencionado Ttibunal: “hay que advertir que toda creacion es en cierta
Jforma, producto del estado de la técnica existente, en el sentido de que el inventor ha de tener en
cuenta un conjunto de conocimientos técnicos que le permitan crear nuevos procedimientos

aplicables a la industria” (Ibidem, paginas 53 y 54) (El subrayado es nuestro).
Por lo tanto, como minimo la novedad debe contemplar los siguientes aspectos:

-Que la invencién en estudio esté contenida de forma TOTAL y ABSOLUTA en

el documento que se menciona como anterioridad;

-Que la invencion en estudio puede partir de conocimientos conocidos, caso en
el cual habra que hacer la compataciéon no de lo conocido sino de lo médito y
novedoso, teniendo que analizarse el valor agregado que aporta la invencion
con sus nuevas caracteristicas al campo téenico al cual pertenece la invencion en
estudio.

Aplicando lo anterior al caso conctreto, para que las razones que aduce ese
despacho para desvirtuar la novedad fuesen ciertas, serfa forzoso que se
demostrara que la invencién de mi mandante esté comprendida en el estado de la
técnica de forma TOTAL, es decit, en cada uno de los documentos citados, lo
cual no sucede, mucho menos ahora a la luz de las modificaciones realizadas en el
capitulo reivindicatorio, como a continuacion se demostrara.

En efecto, la presente invencion ahora a la luz del nuevo capitulo retvindicatorio
tiene novedad absoluta, toda vez que gracias al disclaimer introducido en el
capitulo reivindicatotio la pequefia porcién de superposicion entre las ensefianzas
generales de D1 y la solicitud en estudio se excluyé del alcance de la invencion,
toda vez cuando X en la férmula (I) es azufre, el radical R, no puede ser
CON(CH,), 6 CON(C,Hs),.

Asi las cosas, la presente invencién cumple con los requisitos exigidos por la
Decisién 486 de la Comunidad Andina, especialmente en lo que respecta a la
novedad y el nivel inventivo, pues los compuestos aqui revelados no habian sido
repottados pot la técnica anterior como compuestos alternativos ttiles para los
receptores delta-opioide.

Habiendo atendido cabalmente las objeciones presentadas por ese despacho,
atentamente solicitamos sc conceda el privilegio de patente de invenciéon a la
solicitud en estudio o si el examinador considera que subsisten razones para
objetatr la presente invencién, rogamos expedir otro examen de fondo con los
debidos motivos y razones que sustenten su objecion con el fin de que nuestro
mandante tenga la posibilidad de exponer sus argumentos con base en la
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interpretacion de los articulos 45 de la Decision 486 -el cual otorga la facultad al
examinador para emitir los examenes de fondo-, 35 y 59 del Cédigo Contencioso
Administrativo que sefiala que: “babiéndose dado oportunidad a los interesados para
expresar sus opintones, y con base en las pruebas e informes disponibles, se tomard la decision
gue serd motivada al menos en _forma sumaria si afecta a particulares”y “(..) deberd proferirse
la decision definitiva. Esta se_motivard en sus aspectos de hecho y de derecho, y en los de
conventencia si es el caso”, respectivamente (El subrayado es nuestro).

En consecuencia, pedimos a ese despacho pronunciarse en relacién con todos los
argumentos presentados en este memorial dando estricta aplicacion al principio

del debido proceso consagrado en el articulo 29 de la Constitucién Nacional

Sefior Supetintendente,

DILIA RODRIGUEZ D "ALEMAN
C.C. 41.654.882 de Bogota

T.P. 20824 del.C.53,



10

15

20

25

127

REIVINDICACIONES

1.- Un compuesto de formula (1):

\/Y
A
R.a;_{‘:/“ - !

Formula (1)

en donde: R, y Ry son sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste de hidrogeno y alcanilo de Cqg;
R, se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, alcanilo de Cq., halos.s-
alcanilo de Cig, alquenilo de C,s, alquinilo de Cyg, cicloalcanilo de Cassg,
cicloalcanil-alcanilo de Cq.g, alcaniloxi(C4.g)-alcanilo de C1., alcaniltio(C4_g)-alcanilo
de C,g, hidroxialcanilo de Cig, alcaniloxi(Cqg)-carbonilo, halos.s-alcanil(Ci.
g)carbonilo, formilo, tioformilo, carbamimidoilo, fenilimino-alcanilo de Cig, fenil-
alcanilo de C1g, fenil-alquenilo de C.g, fenil-alquinilo de C4.s, naftil-alcanilo de Cq
y heteroaril-alcanilo de Cy.g;

en donde el fenilo, naftilo y heteroarilo estan sustituidos opcionalmente con
uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que
consiste de alcanilo de Cy, alquenilo de C,s, alcaniloxi de C4, amino, alcanil(Ci.
s)-amino, di(alcanil(C4))-amino, alcanil(C1.g)-carbonilo, alcanil(C4.¢)-carboniloxi,
alcanil(C+.g)-carbonilamino, alcaniltio de Ci, alcanilsulfonilo de Cis, halégeno,
hidroxi, ciano, fluoroalcanilo de C1_g, tioureido y fluoroalcaniloxi; u opcionalmente,
cuando el fenilo y el heteroarilo estdn sustituidos opcionalmente con dos
sustituyentes unidos a atomos de carbono adyacentes, los dos sustituyentes
forman juntos una sola porcién fusionada; en donde la porcién fusionada se

selecciona del grupo que consiste de -(CHa)z.5- y -O(CH3)1.3-O-;
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R, es de uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste de: hidrogeno, alcanilo de C1., alquenilo de Czs, alcaniloxi de
Cis, amino, alcanil(Cig)-amino, di(alcanil(Cq.))-amino, alcanil(C4s)-carbonilo,
alcanil(C4.)-carboniloxi, alcaniloxi(C4)-carbonilo, alcanil(C1.s)-aminocarbonilo,
di(alcanil(C4.s))-aminocarbonilo, alcanil(Cq.¢)-carbonilamino, alcaniltio de Cig,
alcanilsulfonilo de Cqs, haldgeno, hidroxi, ciano, hidroxicarbonilo, arilo de Cg.1o,
cromanilo, cromenilo, furanilo, imidazolilo, indazolilo, indolilo, indolinilo,
isoindolinilo, isoquinolinilo, isotiazolilo, isoxazolilo, naftiridinilo, oxazolilo, pirazinilo,
pirazolilo, piridazinilo, piridinilo, pirimidinilo, pirrolilo, quinazolinilo, quinolinilo,
quinolizinilo, quinoxalinilo, tetrazolilo, tiazolilo, tiofenilo, fluoroalcanilo y
fluoroalcaniloxi; u opcionaimente, cuando R, son dos sustituyentes unidos a
atomos de carbono adyacentes, los dos sustituyentes forman juntos una sola
porcién fusionada, en donde la porcién fusionada se selecciona del grupo que
consiste de -(CH2)3.5- y ~O(CHy)1.3-0-;

Rs es uno o dos sustituyentes seleccionados independientemente del grupo
gue consiste de: hidrogeno, alcanilo de Ci, alquenilo de C,, alcaniloxi de Cqg,
amino, alcanil(C4.)-amino, di(alcanil(C1.))amino, alcanil(C1.s)-carbonilo, alcanil(C4.
g)-carboniloxi, alcaniloxi(Cy.g)-carbonilo, alcanil(Cy.¢)-aminocarbonilo, alcanil(C.)-
carbonilamino, alcaniltio de Cy, alcanilsulfonilo de C,, haldégeno, hidroxi, ciano,
fluoroalcanilo y fluoroalcaniloxi;

A es -(CH2)m-, endonde mes 0, 2 0 3;

Y es -(CH2)nX- 6 -X(CH2)p-; X es O, 0 S;

nesQo1;

ZesO,08;y

con la condicion de que cuando X es S, R’ es diferente de CONMe, 6
CONEt; y en donde heteroarilo significa un radical monovalente heteroaromatico
con 5 a 10 miembros por anillo y

enantiomeros, diasteromeros, tautomeros, y sales farmacéuticamente
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aceptables del mismo.

2.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado
porque R, es alcanilo de Cq.g

R> es hidrégeno 6 alcanilo de C1-3;

R; se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, alcanilo de Cy,
alquenilo de C..g, alquinilo de C,.g, alcaniloxi(C1.g)-alcanilo de Ci.g, alcaniltio(C+.s)-
alcanilo de Cj.s, hidroxialcanilo de Ci.g, tioformilo, fenilimino-alcanilo de Cy.g, fenil-
alcanilo de Cqg, y heteroaril-alcanilo de Cy.;

en donde el fenilo y el heteroarilo estan sustituidos opcionalmente con uno
a tres sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste de
alcaniloxi de C1.g,e hidroxi; u opcionalmente, cuando el fenilo y el heteroarilo estan
sustituidos opcionalmente con dos sustituyentes unidos a atomos de carbono
adyacentes, los dos sustituyentes forman juntos una sola porcion fusionada; en
donde la porcién fusionada se selecciona de -O(CH3)1.3-O-;

R4 es de uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste de: hidrogeno, alcanilo de C1.s, alcaniloxi de Cq4, alcanil(Cq.6)-
aminocarbonilo, alcanil(Cq.g)-carbonilamino, halégeno, hidroxi, arilo de Ce.1o,
cromanilo, cromenilo, furanilo, imidazolilo, indazolilo, indolilo, indolinilo,
isoindolinilo, isoquinolinilo, isotiazolilo, isoxazolilo, naftiridinilo, oxazolilo, pirazinilo,
pirazolilo, piridazinilo, piridinilo, pirimidinilo, pirrolilo, quinazolinilo, quinolinilo,
quinolizinilo, quinoxalinilo, tetrazolilo, tiazolilo y tiofenilo,

Rs es uno o dos sustituyentes seleccionados independientemente del grupo
gue consiste de: hidrogeno y haldégeno;

A se encuentra ausente o es CH,CHy;

Y es O, S; CH,O 6 OCHy;

ZesQ,y

con la condicion de que cuando X es S, R' es diferente de CONMe; 6

- 35’1
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CONEt, y en donde heteroarilo significa un radical monovalente heteroaromatico
con 5 a 10 miembros por anillo y

y

enantiomeros, diasteromeros, tautdmeros, y sales farmacéuticamente

aceptabies del mismo.

3.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2, caracterizado porque
R; es etilo; Ry es etilo 6 hidrégeno; y

Rz es benzo[1,3]dioxol-5-ilmetil, carbamimidoil, 1H-imidazol-4-ilmetil,
feniliminometil, 1-prop-2-inil, tioformil, 2-hidroxifenilmetil, hidroxietil, metoxietil, 2-
metil-alil, 2-metil-but-2-enil, alil, furan,-3-iimetil, H, Me, metiltioetil, fenetil, piridin-2-

ilmetil o tiofen-2-ilmetil.

4.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 caracterizado porque
R1 es etil, R, es etilo; y

Rz es benzo[1,3]dioxol-5-ilmetil, carbamimidoil, 1H-imidazol-4-iimetil,
feniliminometil, 1-prop-2-inil, tioformil, 2-hidroxifenilmetil, hidroxietil, metoxietil, alil,

furan,-3-ilmetil, H, Me, metiltioetil o fenetil.

5.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 caracterizado porque
R, es etilo, R; es etilo; y
Rs: es H, benzo[1,3]dioxol-5-ilmetil, 1H-imidazol-4-ilmetil, furan-3-ilmetil, 2-

piridin-2-ilmetil 6 feniliminometil.

6.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 caracterizado porque

R3 es hidrégeno, metilo, alilo 6 heteroarilmetilo.

Il
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7.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 2 caracterizado
porque R; es hidrogeno, metilo, alil o heteroarilmetilo, y

R, es uno a dos sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste de hidrégeno, metilo, metoxi, bromo, fluoro, 5- 6 6- fenil, 5- 6 6-

piridinil, 5- 6 6-furanil e hidroxi; y Rs es hidrogeno.

8.- Un compuesto de formula (l) de acuerdo con la reivindicacion 1,
caracterizado porque Rq es alcanilo de Cy.3;

R es hidrégeno 0 alcanilo de Cq.3;

R3 se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, metilo, alil, 2-metil-
alil, propinil, hidroxietil, tioformil, feniliminometil, fenetil y heteroarilo-alcanilo de
C1-6, en donde el fenil en cualquier sustituyente que lo contenga, es
opcionalmente sustituido con un grupo hidroxi;

R4 es uno a dos sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste de hidrégeno, alcanil de Ci4, alcanilCi4-oxi, haldgeno, fenilo,
furanilo, imisazolil, indazolil, indolil, indolinil, iscindolinil, isoquinolinil, isottiazolil,
isoxazolil, oxazolil, pirazinil, pirazolil, piridazinil, piridinil, pirimidinil, pirrolil,
quinolinil, tetrazolil, tiazolil, tiofenil e hidroxi;

R5 es hidrégeno;
A es CH3;CHa;
YesOuS;

Zes Oy

con la condicion de que cuando X es S, R' es diferente de CONMe; 6
CONEt, y en donde heteroarilo significa un radical monovalente heteroaromatico
con 5 a 10 miembros por anillo y
enantiomeros, diasterémeros, tautdmeros, y sales farmacéuticamente aceptables

del mismo.

/2
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9.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8 caracterizado porque

R3 es hidrégeno, metilo, alilo, o hetreoarilmetil.

10.- Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 8 caracterizado
porque R3 es hidrogeno, metilo, alilo, o hetreoarilmetil y R4 es uno a dos
sustituyentes independientemente seleccionados a partir del grupo que consiste
de hidrogeno, metilo, metoxi, bromo, fluoro, 5- 6 6-fenil, 5- 6 6-piricinil, 5- 6 6-

furanil e hidroxi y R5 es hidrégeno.

11.  Un compuesto de férmula (I) de acuerdo con la reivindicacién 1,
seleccionado del grupo que consiste de
un compuesto de formula (I) en donde R4 es etilo, Rz es etilo, Rz es metilo, R4 es
H, Rs es H, A no existe, Y es CH;O,y Zes O;
un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R es etilo, R; es H, Rs es H, Rs
es H, A no existe, Y es CH,O,y Zes O;
un compuesto de formula (1) en donde R es etilo, R» es etilo, Rses H, Ry es H, Rs
es H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;
un compuesto de férmula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es 1-
benzo[1,3]dioxol-5-ilmetilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;
un compuesto de formula (l) en donde R4 es etilo, R es etilo, R; es fenetilo, R4 es
H, Rs es H, A no existe, Y es CH,O,y Z es O;
un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R3 es alilo, R4 es H,
Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Zes O;
un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es metilo, R4 es
H, Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;
un compuesto de formula (l) en donde R, es etilo, R; es etilo, R3 es alilo, R, es H,
Rs es H, Ano existe, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R es fenetilo, R, es
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H, Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R> es etilo, R3 es metilo, R4 es
H, RsesH, Aes CH,CH;, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R4 es etilo, R, es etilo, R3es H, R4 es H, Rs
esH, Aes CH,CHy, Yes O,y Zes O

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R; es etilo, R3 es furan-3-il-
metilo, R4es H, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, Ry es etilo, Rz es furan-3-il-
metilo, R4 es H, Rs es H, Ano existe, Yes O,y Zes O,

un compuesto de formula (I) en donde R4 es etilo, Rz es etilo, R; es piridin-2-il-
metilo, R4 es H, Rses H, Ano existe, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Ra es 2-hidroxifenil-
metilo, R4 es H, Rses H, Ano existe, Yes O,y Zes O,

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R, es etilo, R; es 1-
carbamimidoilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Yes O,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R es etilo, R; es etilo, R3 es 1-prop-2-inilo,
Rses H Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O

un compuesto de formula (1) en donde R es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es
metilcarbonilamino, Rs es H, A no existe, Yes O,y Z es O;

un compuesto de férmula (I) en donde R4 es etilo, R, es etilo, R3 es hidroxi-etilo,
Rses H Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R; es etilo, Ry es etilo, Rz es
feniliminometilo, Ry es H, Rs es H, A no existe, Yes O,y Zes O;

un compuesto de féormula (1) en donde Ry es etilo, Ry es etilo, Rz es tioformilo, R4
es H, Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O,

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R; es alilo, Rs es H,
Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R es etilo, R; es metoxietilo, R4
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esH, Rses H, Aes CH,CHy, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, Rz es etilo, R3 es metiltioetilo, R4
esH, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz3es H, Rses H, Rs
esH, Anoexiste, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es metilo, R4 es
H, Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R es etilo, Ry es etilo, Rz es piridin-2-il-
metilo, R,es H, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (l) en donde R4 es etilo, R, es etilo, R3 es 2-hidroxi-etilo,
Rses H Rses H Aes CH,CH;, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R; es 1-H-imidazol-
4-il-metilo, R4 es H, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, Ry es etilo, Ry es
benzo[1,3]dioxol-5-ilmetilo, R; es H, Rs es H, Aes CH,CH», Yes S,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R, es etilo, Rz3 es H, Rs es H, Rs
esH, Aes CH,CH;, Yes S,yZes O,

un compuesto de férmula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R es
ciclopropilmetilo, Rses H, Rses H, Aes CH.CH,, Yes S,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R3 es metiltiopropilo,
RsesH RsesH Aes CH,CHy, Yes S, yZes O;

un compuesto de férmula (I) en donde R; es etilo, R; es etilo, R; es 2-hidroxi-etilo,
RsesH Rses H Aes CH,CHz, Yes S,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es H, Rs
esH, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (I) en donde R, es etilo, R, es etilo, R; es H, Ry, es H, Rs
esH,Aes CH,CHz, Yes O,yZes O,

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, Ry es H, Rj es 1-H-imidazol-4-il-
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metilo, Ry es H, Rs es H, A no existe, Y es CH20,y Zes O;

un compuesto de formula (l) en donde Ry es eftilo, Ry es H, Rz es 2-metil-but-2-
enilo, R, es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es H, R; es 2-metil-alilo, R4
es H, Rs es H, A no existe, Y es CH;0,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es H, Ry es 4-hidroxi-3-
metoxifenil-metilo, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R> es H, Rz es alilo, Ry es H, Rs
es H, A no existe, Y es CH,0,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es H, Rz es 1,1,1-
tricloroetoxicarbonilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,O, y Z es O;

un compuesto de formula () en donde Ry es etilo, Ry es H, Rj es ciclopropilmetilo,
Rs es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (l) en donde R, es etilo, R, es H, R es H, Ry es H, Rs es
H, A no existe, Y es CH,O,y Z es O;

un compuesto de férmula (I) en donde R4 es etilo, R, es H, Rz es H, Ry, es H, Rs es
H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es H, R; es metilo, Ry es H,
Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, Rz es H, R3 es fenetilo, R4 es H,
Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R es etilo, R, es H, R3 es fenetilo, R4 es H,
Rs es H, A es CH,CH,, Y es CH,O, y Zes O;

un compuesto de férmula (l) en donde R, es etilo, R; es H, R es fenetilo, R4 es H,
Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R, es H, R; es piridin-2-il-metilo,
Rses H, Rses H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, Rz es H, R; es tiofen-2-il-metilo,
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R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,O,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R, es H, Rz es H, Ry es H, Rs es
H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (l) en donde Ry es metilo, R, es metilo, Rz es H, Ry es H,
Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (l) en donde Ry es metilo, Ry es isobutilo, Rz es H, R4 es
H, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es n-propilo, R; es n-propilo, Rz es H, R4
esH RsesH Aes CH,CH,, Yes O, yZes O;

un compuesto de férmula (I) en donde Ry es n-propilo, R, es H, Rz es H, R4 es H,
Rses H, Aes CH,CH,, Yes S,y Zes O,

un compuesto de formula (I) en donde Ry es metilo, R; es H, Rzes H, Rses H, Rs
esH, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R1es H, Ro es H, Rzes H, Ry es H, Rs es
H, Aes CH,CHy, Yes O,y Zes O,

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es 6-
metilo, Rs es H, A es CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es 7-
metilo, Rs es H, Aes CH,CHz, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es 5-
metoxi, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es H, Ry es 7-
fluoro, Rses H, Aes CH,CHz, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es H, R4 es 6-
metoxi, Rs es H, Aes CH,CH;, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R, es etilo, Ry es 1-H-imidazol-
5-ilmetilo, Rgyes H, Rses H, Aes CH;CH3, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es metilo, Rz es n-butilo, Rz es H, R4 es
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H, RsesH, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R; es etilo, R; es etilo, R es 1-H-imidazol-
4-ilmetilo, Rses H, Rses H, Aes CH,CH;, Yes S,y Zes O;

un compuesto de férmula (I) en donde R es etilo, R, es etilo, R3 es H, Ry es 6-
hidroxi, Rs es H, A es CH,CHz, Yes O,y Z es O;

un compuesto de férmula (I) en donde Rq es etilo, R; es etilo, R3 es H, Ry es 7-
metoxi, Rs es H, A es CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Rs es etilo, R; es H, R; es
trifluorometilcarbonilo, R4 es H, Rs es H, A es CH2CH,, Yes S,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R, es H, Rz es H, Ry es H, Rs es
H, Aes CH,CH,, Yes S, yZes O

un compuesto de férmula (l) en donde R4 es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es 7-
hidroxi, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O,

un compuesto de formula (I) en donde R es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es 7-
bromo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O, yZ es O;

un compuesto de formula (I) en donde R es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es 7-
fenilo, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, Ry es H, Rs es 7-
piridin-4-ilo, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es H, Rs es 7-
furan-3-ilo, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Z es O;

un compuesto de féormula (1) en donde R es etilo, R, es etilo, Rz es H, Ry es 7-
benzotiofen-2-ilo, Rs es H, A es CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R; es etilo, R; es etilo, R; es H, R4 es 7-(N-
t-butoxicarbonil)pirrol-2-ilo, Rs es H, A es CH,CHy, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es 7-
piridin-3-ilo, R; es H, A es CH,CH,, Yes O,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es 7-
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tiofen-3-ilo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R¢ es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es 7-
(3,5-dimetil)isoxazol-4-ilo, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es metilo, Rz es isopropilo, Rz es H, R4
esH, Rses H, Aes CH,CHy, Yes O,y Zes O

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es 7-
pirrol-2-ilo, Rs es H, A es CH,CH», Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R; es etilo, R3 es H, R4 es 5-
bromo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,yZes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es H, Ry es 5-
fenilo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R; es etilo, R; es H, R4 es 5-
piridin-4-ilo, Rs es H, A es CHyCH, Yes O,y Z es O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R; es etilo, R; es H, R4 es 5-
furan-3-ilo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R» es etilo, R; es H, Ry es 5-
quinolin-3-ilo, Rs es H, Aes CH>CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, Ry es etilo, R; es H, R4 es 5-
tiofen-3-ilo, Rses H, Aes CH.CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, R, es 5-
hidroxi, Rs es H, Aes CH,CH;, Yes O,y Z es O;

un compuesto de férmula (I) en donde Ry es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es &-
piridin-3-ilo, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R; es H, R, es 5-
fluoro, Rs es H, A es CH,CHy, Y es O, y Z es OQ; y enantidmeros, diasterobmeros,

tautdmeros, y sales farmacéuticamente aceptables de los mismos.
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12.-Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizado porque
es seleccionado del grupo que consiste de:

un compuesto de formula (I) en donde R es etilo, R, es etilo, Rz es H, Ry es
H, Rs es H, A no existe, Yes O,y Z es O;

un compuesto de férmula (1) en donde R es etilo, R; es etilo, R; es H, R4 es
H RsesH, Aes CH,CHz, Yes O, yZes Oy

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es H, Rz es 1-H-
imidazol-4-il-metilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, Ry es H, Rz es 2-metil-
but-2-enilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, Rz es H, R3 es 2-metil-
alilo, R; es H, Rs es H, A no existe, Y es CH20, y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, R; es H, Rz es alilo, R4 es
H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R es etilo, Ry es H, R3 es H, R4 es
H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de formula (I) en donde R, es etilo, R es H, Rj; es fenetilo,
Rses H Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R, es H, R3 es piridin-2-il-
metilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH;0,yZ es O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R, es H, R; es tiofen-2-il-
metilo, R4 es H, Rs es H, A no existe, Y es CH,0,y Z es O;

un compuesto de férmula (l) en donde R4 es etilo, R, es H, Rzes H, R, es
H, Rses H, Anoexiste, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R; es etilo, R, es etilo, R3 es 1-H-
imidazol-5-il-metilo, R4 es H, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R;es H, R, es

5-hidroxi, Rs es H, Aes CH2CH,, Yes O,y Zes O;
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un compuesto de férmula (l) en donde Ry es etilo, R; es etilo, R3 es 1-H-
imidazol-4-iimetilo, Ryes H, Rses H, Aes CH2CH;, Yes S,y Z es O,

un compuesto de formula (1) en donde R es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es
5-metoxi, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde Ry es etilo, R; es etilo, Rz es H, Ry es
5-piridin-4-ilo, Rs es H, A es CH2CHy, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, R, es etilo, Rz es H, R4 es
5-furan-3-ilo, Rs es H, A es CHCH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es
6-hidroxi, Rs es H, Aes CH>CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es metilo, Rz es isopropilo, Rs; es
H, RsesH Rses H Aes CH,CHy, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R es etilo, Rz es H, Ry es
5-bromo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O,

un compuesto de féormula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es
6-metoxi, Rs es H, Aes CHCH, Yes O,y Z es O;

un compuesto de férmula (1) en donde Ry es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es
6-metilo, Rses H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R; es H, R4 es
H, RsesH,Aes CH,CH;, Yes S,yZes O;

un compuesto de formula (l) en donde Ry es n-propilo, Ry es n-propilo, R
esH RsesH RsesH Aes CH,CH;, Yes O,y Zes O;

un compuesto de féormula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, R3 es H, Ry es
7-fluoro, Rses H, Aes CH>CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, R; es
5-piridin-3-ilo, Rs es H, Aes CH>CH;, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (I) en donde R4 es metilo, R, es isobutilo, Rz es H,

RsesH, Rses H Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;
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un compuesto de férmula (I) en donde Ry es metilo, R, es n-butilo, Rz es H,
RsesH, RsesH Aes CH;CHy, Yes O,yZes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es
5-quinolin-3-ilo, Rs es H, A es CH,CH, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (l) en donde R, es etilo, R, es etilo, Ryes H, Ry es
5-tiofen-3-ilo, Rs es H, Aes CHoCH, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (l) en donde R es etilo, R; es etilo, Rz es H, R4 es
5-fenilo, Rses H, Aes CH,CH, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R¢ es metilo, R es isopropilo, R; es
H, Ry es H, Rs es H, A es CHCH,, Y es O, y Z es O; y enantiomeros,
diasteromeros, tautomeros, y sales farmacéuticamente aceptables de los

mismos.

13.- Un compuesto de formula (1) de acuerdo con la reivindicacién 1
caracterizado porque se selecciona del grupo que consiste de:

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R, es etilo, R; es H, Rs es
5-hidroxi, Rs es H, Aes CH,CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (I) en donde R4 es etilo, R; es etilo, Rz es H, Ry es
5-metoxi, Rs es H, Aes CH.CH,, Yes O,y Z es O;

un compuesto de formula (1) en donde Ry es etilo, R; es etilo, R; es H, R4 es
5-piridin-4-ilo, Rs es H, Aes CH,CHy, Yes O,y Z es O;

un compuesto de formula (1) en donde R4 es etilo, R, es etilo, R; es H, R4 es
5-furan-3-ilo, Rses H, Aes CH,CH;, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, Ry es
6-metilo, Rs es H, Aes CH,CH, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, R; es etilo, Rz es H, Ry es
7-fluoro, Rses H, Aes CHxCH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de férmula (1) en donde R, es etilo, Rz es etilo, Rz es H, R4 es
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5-piridin-3-ilo, Rses H, Aes CH,CHz, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R, es etilo, Ry es etilo, Rz es H, Ry es
5-tiofen-3-ilo, Rs es H, Aes CH.CH,, Yes O,y Zes O;

un compuesto de formula (1) en donde R es metilo, R, es isopropilo, Rz es
H R; es H Rs es H, A es CHyCH,, Y es O, y Z es O; y enantidmeros,
diasteromeros, tautémeros, y sales farmacéuticamente aceptables de los

mismos.

14.- Una composicion que comprende el enantibmero dextrorrotatorio

de un compuesto de formula (l):

" Z
b z’y‘\ {
6 ﬂ.,.m\;. 7 . e, fi\ Ry

R o\

Férmula (1)
en donde R; es etilo, R, es etilo, Rz es H, Ry es H, Rs es H, A es CH,CH», Y es O,
y Z es O; en donde dicha composicion estad sustancialmente libre del isomero

levorrotatorio de dicho compuesto.

15.- Una composicién que comprende el enantidmero levorrotatorio

de un compuesto de formula (1):

5 Y. T
ﬁrr’mw”‘#x/\\ ﬁ “_&N’,Rﬂl
R“; Mi“l\ i Ll/r f-!-%
7 T ‘“*\\' 2
8 3 Rs
{
?AEA]
{wf
Rs
Formula (1)
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en donde Ry es etilo, Ry es etilo, Rz es H, R, es H, Rses H, Aes
CH.CH,, Y es O, y Z es O; en donde dicha composicion esta sustancialmente libre

del isomero dextrorrotatorio de dicho compuesto.

16.- Un compuesto de la formula (I) de acuerdo con la reivindicacion 1, en
donde:

Ry vy Rz son sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que
consiste de hidrogeno y alcanilo de C.g;

R3; se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, alcanilo de Cig,
halo.s-alcanilo de Ci.s, alquenilo de Cag, alquinilo de C,g, cicloalcanilo de Cas,
cicloalcanil-alcanilo de C1.g, alcaniloxi(C1.g)-alcanilo de Cq.s, alcaniltio(C1.g)-alcanilo
de Cig, hidroxialcanilo de Cig, alcaniloxi(Cq.g)-carbonilo, halois-alcanil(Ca.
g)carbonilo, formilo, tioformilo, carbamimidoilo, fenilimino-alcanilo de Ci., fenil-
alcanilo de Cq.g, fenil-alquenilo de C4g, fenil-alquinilo de Cy_s, naftil-alcanilo de Ci.s
y heteroaril-alcanilo de Ci.;

en donde el fenilo, naftilo y heteroarilo estan sustituidos opcionalmente con
uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que
consiste de alcanilo de Cy.5, alquenilo de Co, alcaniloxi de Cis, amino, alcanil(Cq.
s)-amino, di(alcanil(Cq.s))-amino, alcanil(C4g)-carbonilo, alcanil(Ci.s)-carboniloxi,
alcanil(C4.g)-carbonilamino, alcaniltio de Ci.g, alcanilsulfonilo de Ci.s, halogeno,
hidroxi, ciano, fluoroalcanilo, tioureido y fluoroalcaniloxi; u opcionalmente, cuando
el fenilo y el heteroarilo estan sustituidos opcionalmente con dos sustituyentes
unidos a atomos de carbono adyacentes, los dos sustituyentes forman juntos una
sola porcion fusionada; en donde la porcidn fusionada se selecciona del grupo que
consiste de ~(CHz)s.5- y -O(CHy)1.3-0O-;

R4 es de uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste de: hidrogeno, alcanilo de Cq., alquenilo de Cy4, alcaniloxi de

Cis, amino, alcanil(Cyg)-amino, di(alcanil(Cis))-amino, alcanil(C4)-carbonilo,

2
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alcanil(Cy.6)-carboniloxi, alcaniloxi(Cy.)-carbonilo, alcanil(Cq.s)-aminocarbonilo,
di(alcanil(C1.s))-aminocarbonilo, alcanil(Cy.)-carbonilamino, alcaniltio de Ci.,
alcanilsulfonilo de C,, halégeno, hidroxi, ciano, hidroxicarbonilo, arilo de Ce.1o,
cromanilo, cromenilo, furanilo, imidazolilo, indazolilo, indolilo, indolinilo,
isoindolinilo, isoquinalinilo, isotiazolilo, isoxazolilo, naftiridinilo, oxazolilo, pirazinilo,
pirazolilo, piridazinilo, piridinilo, pirimidinilo, pirrolilo, quinazolinilo, quinolinilo,
quinolizinilo, quinoxalinilo, tetrazolilo, tiazolilo, tiofenilo, fluoroalcanilo vy
fluoroalcaniloxi; u opcionalmente, cuando R, son dos sustituyentes unidos a
atomos de carbono adyacentes, los dos sustituyentes forman juntos una sola
porcién fusionada, en donde la porcién fusionada se selecciona del grupo que
consiste de -(CHa)a s- y -O(CHy)1.3-O-;

Rs es uno o dos sustituyentes seleccionados independientemente del grupo
gue consiste de: hidrogeno, alcanilo de Cy., alquenilo de Cy, alcaniloxi de Ci,
amino, alcanil(Cy.¢)-amino, di(alcanil(C+.s))amino, alcanil(C4.)-carbonilo, alcanil(C+.
s)-carboniloxi, alcaniloxi(Cq.g)-carbonilo, alcanil(C4.s)-aminocarbonilo, alcanil(Cq.6)-
carbonilamino, alcaniltio de Ci, alcanilsulfonilo de Cy., haldgeno, hidroxi, ciano,
fluoroalcanilo y fluoroalcaniloxi;

A es -(CHy)m-, endonde mes 2 0 3;

Y es -(CH2)nX- 60 -X(CHz)s-; Xes 0,0 S;

nes0o1;

ZesO,uS;y

con la condicion de que cuando X es S, R' es diferente de CONMe;, 6
CONEt; y en donde heteroarilo significa un radical monovalente heteroaromatico
con 5 a 10 miembros por anillo y

enantiomeros, diasteromeros, tautdmeros, y sales farmaceéuticamente

aceptables del mismo.

17.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 16 o con la
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reivindicacion 1 en donde R1 y R2 son sustituyentes independientemente

seleccionados del grupo que consiste de hidrogeno y alcanilo de Cq.4.

18.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 ¢ 16 carcaterizado
porque R1 y R3 son sustituyentes independientemente seleccionados del grupo

que consiste de hidrégeno, metilo, etilo y propilo.

19.- El compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 1 6 16, caracterizado
porque Ry y Rz son sustituyentes independientemente seleccionados del grupo

que consiste de hidroégeno y etilo.

20.- E! compuesto de acuerdo con fa reivindicacion 1 6 16 caracterizado
porque

R; se selecciona del grupo que consiste de hidrogeno, alcanilo de Ci,
alquenilo de C,., alquinilo de Ca.s, alcaniloxi(Cq.g)-alcanilo de Cq.g, alcaniltio(Ci.s)-
alcanilo de Cq.g, hidroxialcanilo de Ci.g, tioformilo, fenilimino-alcanilo de Cqs, fenil-
alcanilo de Cy.s, y heteroaril-alcanilo de Cq.s;

en donde el fenilo y el heteroarilo estan sustituidos opcionalmente con uno
a tres sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste de
alcaniloxi de C+., e hidroxi; u opcionalmente, cuando el fenilo y el heteroarilo estan
sustituidos opcionalmente con dos sustituyentes unidos a atomos de carbono
adyacentes, los dos sustituyentes forman juntos una sola porcion fusionada; en

donde la porcién fusionada se selecciona de -O(CHz)1.3-O-;

21.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 é 16 caracterizado
porque R3 se selecciona del grupo que consiste de hidrogeno, metio, alilo, 2-
metil-alilo, propinilo, hidroxietilo, tioformilo, feniliminometilo, fenetilo, y heteroaril-

alcanil de Ci1s en donde el fenilo en cualquier sustituyente de lo contiene esté

Vo
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opcionalmente sustituido con un grupo hidroxilo.

22.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 6 16 caracterizado

porque R3 es hidrogeno, metilo, alilo o hetreoarilmetilo.

23.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 6 16 caracterizado
porque R, es uno a tres sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste de hidrégeno, alcanilo de Ci., alcaniloxi de Cq, alcanil(C1.6)-
aminocarbonilo, alcanil(C1.g)-carbonilamino, halégeno, hidroxi, arilo de Ce.1o,
cromanilo, cromenilo, furanilo, imidazolilo, indazolilo, indolilo, indolinilo,
isoindolinilo, isoquinolinilo, isotiazolilo, isoxazolilo, naftiridinilo, oxazolilo, pirazinilo,
pirazolilo, piridazinilo, piridinilo, pirimidinilo, pirrolilo, quinazolinilo, quinolinilo,

quinolizinilo, quinoxalinilo, tetrazolilo, tiazolilo y tiofenilo.

24.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 6 16 caracterizado
porque R, es uno a dos sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, alcanilo de Cq4, alcaniloxi de Ci4, halégeno,
fenilo, furanilo, imidazolilo, indazolilo, indolilo, indolinilo, isoindolinilo, isoquinolinilo,
isotiazolilo, isoxazolilo, oxazolilo, pirazinilo, pirazolilo, piridazinilo, piridinilo,

pirimidinilo, pirrolilo, quinolinilo, tetrazolilo, tiazolilo, tiofenilo e hidroxi.

25.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 6 16 caracterizado
porque R, e€s uno a dos sustituyentes seleccionados independientemente del
grupo que consiste de hidrégeno, metilo, metoxi, bromo, fldor, 5- o 6-fenilo, 5- o 6-
piridinilo, 5- o 6-furanilo, e hidroxi.

26.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 25, caracterizado

porque Y es O, 0 S.

27.- El compuesto de conformidad con la reivindicacibn 1 6 26,

‘,wgz.e«s:é;

Ay
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caracterizado porque Rs es uno a dos sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste de hidrogeno y halégeno.
28.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 16,

caracterizado porque Rs es hidroégeno.

29.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 & 16,

caracterizado porque A es (CHy)o.2.

30.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 16,

caracterizado porque X es O, 0 S.

31.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 16 16, caracterizado

porque n es 0.

32.- ElI compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 16,

caracterizado porque Z es O.

33.- Un compuesto de formula (1) de acuerdo con la reivindicacion 1
caracterizado porque Ry es alcanilo de Cy.3;

R2 es alcanilo de Cy.3 0 hidrégeno;

Rs; se selecciona del grupo que consiste de hidrégeno, alcanilo de Cig,
alquenilo de C,., alquinilo de Cy., alcaniloxi(C.g)-alcanilo de Ci.g, alcaniltio(C1.g)-
alcanilo de Ci.g, hidroxialcanilo de C,_g, tioformilo, fenilimino-alcanilo de C1.g, fenil-
alcanilo de Ci., y heteroaril-alcanilo de Cq3; en donde el fenilo y el heteroarilo
estan sustituidos opcionalmente con uno a tres sustituyentes seleccionados
independientemente del grupo que consiste de alcaniloxi de Cis e hidroxi; u
opcionalmente, cuando el fenilo y el heteroarilo estan sustituidos opcionalmente

con dos sustituyentes unidos a atomos de carbono adyacentes, los dos

257
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sustituyentes forman juntos una sola porcién fusionada, en donde la porcion se
selecciona de -O(CH3)430-

R4 es uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del grupo
que consiste de hidrogeno, alcanilo de Cys, alcaniloxi de Cig, alcanil(Cqs)-
aminocarbonilo, alcanil(Ci.)-carbonilamino, halégeno, hidroxi, arilo de Ce.1p,
cromanilo, cromenilo, furanilo, imidazolilo, indazolilo, indolilo, indolinilo,
isoindolinilo, isoquinolinilo, isotiazolilo, isoxazolilo, naftiridinilo, oxazolilo, pirazinilo,
pirazolilo, piridazinilo, piridinilo, pirimidinilo, pirrolilo, quinazolinilo, quinolinilo,
quinolizinilo, quinoxalinilo, tetrazolilo, tiazolilo y tiofenilo;

Rs es uno a dos sustituyentes seleccionados independientemente del grupo
que consiste de hidrégeno y haldégeno;

A es CH,CHa;

Y es O, 8, CH,O, u OCHy;

Zes Oy

con la condicién de que cuando X es S, R' es diferente de CONMe» 6
CONELt; y en donde heteroarilo significa un radical monovalente heteroaromatico
con 5 a 10 miembros por anillo y

enantiomeros, diasteromeros, tautdmeros, y sales farmacéuticamente

aceptables del mismo.

34.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 6 32, caracterizado
porgue R1 es etilo; R2 es etilo é hidrébgeno; y R3 es benzo[1,3]dioxol-5-ilmetil,
carbamimidoil, 1-H-imidazol-4-il metil, feniliminometil, 1-prop-2-inil, tioformil, 2-
hidroxifenil-metil, hidroxietil, metoxietil, 2-metil-alil, 2-metil-but-2-enil, alil, furan-3-il

metil, H, Me, metiltioetil, fenetil, piridin-2-ilmetil 6 tiofen-2-iimetil.

35.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 6 32, caracterizado

porque R1 es etilo; R2 es etilo; y R3 es benzo[1,3]dioxol-5-ilmetil, carbamimidoil,

Y ¥
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1-H-imidazol-4-it metil, feniliminometil, 1-prop-2-inil, tioformil, 2-hidroxifenil-metil,

hidroxietil, metoxietil, alil, furan-3-ilmetil, H, Me, metiltioetil 6 fenetil.

36.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 6 32, caracterizado
porque R1 es etilo; R2 es etilo; y R3 es H, benzo[1,3]dioxol-5-iImetil, 1-H-imidazol-

4-iimetil, furan-3-ilmetil, piridin-2-ilmetil o feniliminometil.

37.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 6 32, caracterizado

porgue R3 es hidrégeno, metilo, alilo o heteroarilmetilo.

38.- El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 2 6 32 caracterizado
porque R3 es hidrégeno, metil, alilo o heteroarilmetilo, y R4 es uno a dos
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste de
hidrégeno, metilo, metoxi, bromo, fltior, 5- 6 6-fenilo, 5- 6 6-piridinilo,5- 6 6-furanil e

hidroxi y RS es hidrogeno.

39.- Una composicion farmacéutica caracterizada porque comprende un
compuesto, una sal o un solvato de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
1 a 38 mezclado con un portador, excipiente o diluyente farmacéuticamente

aceptable.

40.- Una composicion veterinaria caracterizada porque comprende un
compuesto, una sal o un solvato de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
1 a 38 mezclado con un portador, excipiente o diluyente veterinariamente

aceptable.



