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iiicco@iioredacarlacha.com 

Re: P1.-FHOPFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitucl de Patente de Invención 

en Fase Nacional PCT Dara "COMBINACIÔN DE UN ANTAGONISTA 

DE mG1uR2 Y UN INHIBIDOR DE AchE PARA EL TRATAMIENTO 

DE TRASTORNOS NEUROLÔGICOS AGUDOS Y/O CRÔNICOS’.-

Clase A61K 31/551.-Exoediente nümero 06-006.378.-

1. Me refiero a mi memorial radicado ante ese Despacho el 21 de Noviembre de 

2006. 

2. Debidamente autorizado por ml representado, y siguiendo los lineamientos de 

la respuesta emitida por ese Despacho al Derecho de Petición cuyo numero de 

radicaciOn es 07-089.021, me permito allegar el capitulo reivindicatorio que 

deberÆ ser tenido en cuenta para el trÆmite de la presente solicitud en 

Fase Nacional, y en el cual constan las rnodificaciones voluntarias que el 

solicitante realizo al capitulo reivindicatorio presentado en fase internacional, junto 

con el pago de la tasa correspond iente. 

�1 

3 En relacion con la anterior modificacion, atentamente me permito manifestar ’ 
0< 

a ese Despacho que la misma no amplia de manera alguna el alcance de la 

presente invencion 

44-

4. Anexos me permito presentar: 

(a) Recibo No. 07 - 74,066 expedido por la Superintendencia de Industria y 

Comercio, que acredita el pago de la tasa de modificación; 

(b) Formulario Ænico de modificaciones y correcciones; y 

(c) Copia de capitulo reivindicatorio que reemplaza aquel presentado en fase 

internacional. 



LLOREDA & CIA. S. A. 

5. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de confornildad. 

Seæor Superintendente, 
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L CIA LLORLMA RICAURTE 
C.C. No. 39.690.713 de UsaquØn 





11? 1 
’ I Espacio reservado para el adhesvo de 

Industria y Comercio 
SUPERINTE ND E N CIA  

FORMULARIO (INICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES. 
2000-10 

0 
REPRESENTANTE I Direccion: CalIe 72 No. 5-63 Piso 6o. 
o APODERADO 

Telefono: 326 42 70 Fax  60697 01 
E-mail: jIlcco@lloredacamacho.com 

C.C. NIT 

C.E. Otro 

NUmero 39690.713 IP 53.215 

0 
Comprobante de pago de la tasa. 

El Poderes, si fuere el caso. 
E Certificado de existencia y representacion legal de [as partes, cuando Sean personas juridicas. 
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SUPERINTENDENCIA BE INBUSTR!A V COPIERCIO 

NIT 800176029-2 

aIDO OFICIAL BE CALIA 07 - 74,066 
K4 SEPTIEMBRE 13 BE 2007 

*ttt* CONS I GNAt ION 1111* 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

)EPOSITANIE 
----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

TIPO PAID BANCO CUENrA No.TACO FECHA P60 Vt. PASO 

LOEDA V CIA S. A CONSIUWACIUN BANCO POPULAR 050-00110-6 47999528 13/0912007 3.960.000.00 

**Ut C 0 N C £ P 1 0 11*8 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

i.-irisTico CONCEPTO TOTAL CONCEPTO 
------_c--- .......................................................................................................... 

1 50005-01-03 MBIO DE N0DLIAD Y MODIFItA 12 MRCAS V LEMAS CONERCIALES 99–000.00 
TOTAL $ 99–000.00 

DN NOVENTA V NUEVE NIL PESOS 

ESPUNSABLE 

ECIBO BE CAJA APLICABO AL EXPEOtENTE 
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Reivindicaciones 

1. Una composiciÆn comprendiendo un inhibidor de 

AChE y un antagonista mGiuR2. 

2. Una composición comprendiendo un inhibidor de 

AChE y un derivado de dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona. 

3. Una oomposiciôn comprendiendo un ihibidor de AChE 

y un compuesto de formula I 

(I) 

en donde 

K es un enlace simple a un grupo etinodiilo; 

Y es -CH= 0 

es, en ci caso que X sea un enlace simple, hidrØgeno, 

cano, halógeno, aiquilo- (CI -C7), alcoxi- (C1 -C,) 

fluoroalguilo- 
(01-c,) 

fluoroalcoxi- (C1 -C,) pirrol-1-ilo o 

fenilo, pie estÆ sin sustituir 0 sustituido per Uno a dos 

sustituyentes seleccionados del grupo constituido per 

halógeno, aiquilo- (C1 -C,) o fluoroaiquiic- (C1 -C,) ; o 

R1 as, en el caso qua X sea un grupo etinodiilo, fenilo, 

que estâ sin sustituir a sustituido por uno o dos 

sLlstltuyentes seleccionados del grupo constituido per 

halOgeno, aiquilo- (01-C7) , a fluorcaiquilo- (C1 -C7) 

R2 es hidrÆgeno, aiquilo- (C1 -C7) , alquenilo- (C2 -C7) , aicoxi-

(C1-C7), halÆgeno, -NR’R", pirroiidin-1-ilo, piperidin-1-

fib, morfolin-4--iio, fluoro-alquilo- (C1 -C,) $ fluoro-aicoxi-



n 

C1 -C,), o alcoxi-(C1-C,)-(etoxi); en donde m es 1, 2, 3, 

4; R’ y R" son cada Uno independientemente hidrôgeno, 

aicrjilo- (C1-07) a cicloalquilo- (C3 -C,) y 

Cs un heterociclo arornâtico de seis miembros conteniendo 

I a 3 âtomos de nitrôgeno 0 un piridina-N-óxido, cuyos 

anillos estÆn sin sustituir o sustituidos por uno a dos 

sustituyentes seleccionados del grupo constituido par 

halógeno, fluoro-alquilo- (01-C7) , fluoro-alooxi- (C1 -C7) 

dana, amino, aiLguilamino- (C, -C7), dialquilamino- (01-C7) 

alcaxi- (C1 -C7) -alguilamino- (C1 -C7) (C1 -C,) -hidroxi-

aluuilamino- (C1 -C7) - (CH2)-C(0) -OR’. - (CH2)-C(0) -NR’R’, - 

(CH2)-SO2-NR’R", -(CH2)-C(MH2)=NR’R", hidroxilo, alooxi-

(c1-c7) , alquiltio- (C1 -C,) oioloalquilo- (C3 -C,) y alquilo-

(Ca-C,) que estÆ opcionalmente sustituido por fluoro, - 

NR’R", hidroxilo, alcoxi- (C1 -O7) pirrolidin-1-ilo, 

azetidin-1-ilo, ciano o carbamoiloxi, en donde n es 0, 1, 

2, 3 0 4; y R’ y R" tienen los significados especificados 

anteriormente; 

o una sal de adioiôn farmacŒuticamente aceptable de los 

mjsrnos en la fabricaciôn de un medicarnento pan prevenir o 

rauar un trastorno neurológico agudo y/o crÆnico. 

4. La composiciôn de las reivindicaciones 1,2 6 3, 

en donde ci inhibidor de AChE es donepezilo, rivastigmina, 

tretrifonato, galantarnina, tisotigmina, tacrina fordiria, 

fenserina, citicolina a ganstigmina, 

5. La composición de la reivindioaciOn 3, en donde 

el compuesto de formula I se selecciona de: 

7-dirnetilamino-4 - (3 -piridin-3-il-fenil) -8-

trifluorometil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

7 -dimetilamino--4 - (3 -piridin-4 -il-fenil) -8-

trifluorometil-1,3-dihidro-benzo[b] f1,4jdiazepin-2-ona 



4- (3-piridin-4-i1--fenhl) -8-trifluorometil-1, 3-dihidro-

benzo[b] [1,4]dazepin-2-ona 

8-cloro-4- (3-piridin-4-il-fenil) -1,3-dihidro-

benzo[b3 [1,4]diazepin-2-ona 

4- (3-piridin-3-i1-fenil) -8--trifluorometil-1, 3-dihidro-

benzo[b] [1,4jdiazepin-2-ona 

4-(3-piridin-3-il-fenil)-7-(2,2,2-trifluoro-etoxi)-8-

tr–fluorotnetil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

7-etoxi-4- (3-piridin-4-il-fenil) -8-trifluorometil-1, 3-

dihidro-benzo [b] [1, 4] diazepin-2 -ona 

7-etoxi-4-[3-(2-metii-piridin--4-il)-fenill-8-

tritluorometil-1,3-dihidro-benzo[bJ [1,4)diazepin-2-ona 

7-rnetil-4- (3-piridin-4-il-fenil) -8-trifluorometil-1, 3-

dihidro-benzo[b] [1,4]ciiazepin-2-ona 

8-cloro-7-rnetil-4- (3-piridin--4-i1-fenil) -1, 3-dihidro-

benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

7-cloro-4- (3-piridin--4-il-fenil) -8-trifluorometil--1, 3-

dih–dro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

7, 8-dicloro-4- [3- (2-metil-piridin-4-il) -fenil] -1,3-

dLbidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

B- (2-fluoro-fenil) -4- [3- (2-metil-piridin-4-i1) -fenil] - 

1,3-dihidro--benzo[b] [1,4]diazepin-2--ona 

B-cloro-7--metil-4-[3-(2-metil-piridin--4--i1)-fenil]-13-

dihidro-benzo[b] [i,4]diazepin-2--ona 

7-metil-4- [3- (2-metil-piridin-4-i1) -fenil] -8-

rit1uorometi1-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

4- [3- (2-metil-piridin--4-i1) -fenil] -8-trifluorometil-

1, 3-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

8-metil-4- [3- (2-metil-piridin-4-i1) -fenilj -7-

tntfiuorometil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

8-fluoro-4- [3- (2-metil-piridin-4-il) -fenil] -1,3-

dThidro-benzo[b] [1,4jdiazepin-2-ona 



8-cloro-4- [3- (2-metil-piridin-4-il) -fenil] -7-

cr-ifluorometil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,41diazepin-2-ona 

8corc_4_[3_(2,6_dimeti1_piridin_4_i1)_fefli1I7tflet1l 

I,3-dihidro-beflzo[b] [,4]diazepin-2-ona 

4- [3- (2,6-dimetil-piridin-4-i1) -fenili -7-nietil-8-

rrifiuorometil-J,3-dihidro-beflzO[b] [1,4]diazepin-2-ona 

4-[3-(2,6-dimetil-p–ridin-4-il)-feflhl]-8-

trifluorometil-1,3-dihidrobenzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

4-[3-(2,6-dimetil-piridin-4-–1)-feflhl]--8-metil-7-

trif!uorometil-13-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

7-olorc--4- [3- (2, G-dimetil-piridin-4-i1) -fenil] -8-

trifjuorometil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

z,8-dioloro-4-[3-(2,G-dimetil-pirid–n-4-il)-tenhl]-13-

dihidro-benzo[b] [1, 4Jdiazepin-2-ona 

4-[3-(26-dimetil-piridin-4-il)-fenhll-7-(2,2,2-

Erlfluoro-etox–) -8-trifluorometii-1,3-dihidro-

berzo[bI [1,4jdiazepin-2-ona 

4- [3- (2,6-dimetil--piridin-4-il) -fenill -7-etoxi-8-

:r–Lluorometil-J, 3-dihidro-benzo[b] [1,4]d–azepin-2-ona 

4- [3- (2-etil-piridin-4-i1) -fenil] -7-metil-8-

:rifluorometil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4]d–azepin-2-ona 

4- [3- (6-o–clopropil-piridin-3-i1) -fenil] -8-

trifluoromet–1-1,3-dihidro--benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

7-met–1 -4- (3 -piridin--3 -il-fenil) -8--trifluorometil-1, 3-

dihidro-benzo [b] [1,4]diazepin-2--ona 

7-rnetoxi-4- (3-piridin-3-il-fenil) -8-trifluorometil-1, 3-

dthidro-benzo[b] [,4]diazepin-2-ona 

7-etoxi-4- (3-piridin-3-i1-fenil) -8-trifluorornetil-1, 3-

dihidro-benzo[b] [1, 4]diazepin-2-ona 

4- [3- (2-metil-piridin-4-il) -fenil] -8-trifluorometoxi-

I, 3-d–hidro-benzo[b] [1,4Jdiazepin-2-cna 



-91-

7-oiclopropilmetoxi-4-[3-(2-metjl-pirjdin4jl)fenjl] 

8-trifiuorometil-1, 3-dihidro--benzo[b] [1,4)diazepin-2-ona 

7-etil-4- [3- (2-metil-piridin-4-il) -fenil] -8-

trifluorometil-1,3-dihjdrobenzo[b] [1,4]diazepjn-2-ona 

4-[3-(2,6-dimetil-piridjn-4-jl)_fenjl]_7etjl8_ 

uriflucrometil-1,3-dih–dro-benzo[b] [1,4]diazepin-2-ona 

4- [3- (2-etil-6-metil-pirid–n-4-i1) -fenilj -7-rnetil-8-

tzüfluorometil-1,3-dihidrobenzo[bJ  [1,4]diazepin-2-ona 

4-[3-(2-hidrox–metil_pjridin_4_jl)_fenjlj_7_metjl_8_ 

trifluoromstil-1,3-dihjdro-benzo[b] (1,4)diazep–n-2-ona 

4-[2;3’]b–piridinh1-4-–17metj18trjf1uQroffletja13 

dihidro-benzo[b] [14]diazepin-2-ona 

?-rnetil-4-(2’-metil_[2,4’Jbipjrjdjfljl4jl)3 

trif1uorometi11,3dihjarQbenzQ[b] [1,4jdiazepin-2-ona, y 

4-[3-(6-metilpjridjn4jl)fefl–l]gtrjfauQrometjl 

1,3-3ihidro-benzo[b] [14ldiazepin-2-cna. 


