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1. Yo, Luz Clemencia de PAEZ, obrando como apoderada del solicitante en el asunto antes
identificado, de acuerdo con la sustitucidon efectuada a mi nombre por el Doctor Emilio
Ferrero, me refiero al Oficio No. 00966 notificado por fijacion en lista del 21 de Enero de 2010.

2. Mediante el Oficio No. 00966 se puso en conocimiento del solicitante el informe del

examen de fondo que contiene las observaciones hechas por su Despacho sobre 1a presente
solicitud de patente.

3. Dela solicitud de patente

3.1. El Examinador considera que las reivindicaciones 1, 2 y 25 carecen de concision cuando
definen los sustituyentes y sus respectivos grupos de compuestos. Adicionalmente, expresa
que las reivindicaciones 27 y 28 no son claras cuando reclaman “...un profarmaco...", ya que
dicho concepto no se encuentra especificado en la memoria descriptiva.

3.2. Asi mismo, el Examinador sugiere eliminar |a reivindicacién 26, puesto que el concepto

reclamado es conocido en el estado del arte; De la misma manera, sugiere eliminar las
reivindicaciones 29 a 31 puesto que estas reclaman nuevamente el agente farmacéutico
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reclamado en la reivindicacion 28 sin agregar o especificar alguna caracteristica técnica
adicional,

4. Excepcidn a la patentabilidad
El Examinador considera que las reivindicaciones 32 y 33 hacen referencia a un método de
tratamiento basado en el compuesto definido en las reivindicaciones previas; por lo cual,

estas definen materia considerada como no patentable.

5. Reivindicaciones relativas a un uso 0 a un sequndo uso

El Examinador afirma que la reivindicaciones 34 y 35 hacen referencia al uso del compuesto
reivindicado, por lo que no se considera como materia patentable.

6. Novedad

De acuerdo con el Examinador, el compuesto reclamado en Ia reivindicacién 26 carece de
novedad a partir de las anterioridades D1 D2, ya gue el antagonista del receptor NK2
reclamado en dicha reivindicacion presenta una estructura igual a las descritas en las
anterioridades citadas.

7. Respuesta a las objeciones

De este mode y con el objeto de atender las objeciones arriba mencionadas, se pone de
presente al Despacho las siguientes modificaciones, aclaraciones y argumentos:

7.1. Madificacion a una Solicitud en Tramite

De conformidad con lo establecido en el articulo 34 de la Decisidn 486, que permite modificar
la solicitud en cualquier momento del trémite, siempre y cuando no se amplie la proteccién
correspondiente a la divulgacion de la solicitud inicial, me permito presentar un nuevo caplitulo
reivindicatorio que comprende 26 reivindicaciones. De esta manera las objeciones formuladas
relacionadas con la claridad de la descripcion y de las reivindicaciones, quedan superadas
respectivamente con las modificaciones realizadas de la como se expone a continuacién:

7.1.1. Las reivindicaciones 1, 2 y 5 han sido redactadas nuevamente, limitando el alcance de
los grupos sustituyentes definidos. De esta forma, el capitulo reivindicatorio corresponde a
una generalizacion apropiada basada en la informacién presentada en la descripcién, como
se muestra a continuacion:
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— Definicion del grupo hidrocarburo: Lineas 12 a 41 de la pagina 17;

- Definicion del grupo heterociclico: Lineas 23 a 41 de la pagina 32;

~ Definicion de los sustituyentes para el grupo hidrocarburo y grupo heterociclico: Linea
15 pagina 21 a linea 38 pagina 31;

~ Definicién de los sustituyentes para el grupo hidroxi: Lineas 1 a 5 de la pagina 32;

— Definicion de amino y sus respectivos sustituyentes: Linea 6 a 10 de la pagina 32;

- Definicion del grupo tiol opcionalmente sustituido: Lineas 11 a 22 de la pagina 32;

- Definicion de acilo: Linea 42 de la pagina 17 a la linea 14 pagina 21;

— Definicion del (Grupo ciclico opcionalmente sustituido)-carbonilo: Linea 25 de la
pagina 34 a la linea 5 de la pagina 35;

— Definicion de Alquenilcarbonilo: Lineas 6 a 11 de la pagina 35;

— Definicién de Alquilcarbonilo: Linea 12 a 20 pagina 35;

— Definicion de Cicloalquilo: Linea 21 a 30 pagina 35.

7.1.2, De la misma manera, se limita la definicién de los sustituyentes R” a R'® unicamente a:
‘(1) un atomo de hidrogeno, (2) halégeno, (3) ciano, (4) nitro, (5) un grupo
hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
suslituyentes A, (6) hidroxi que tiene opcionalmente un grupo hidrocarburo que
tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,
(7) amino que tiene opcionalmente uno o dos grupos hidrocarburos que tienen
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A, (8) un
grupo representado por la férmula -S(O)R®, en donde R¥ es un grupo
hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A, (8) un grupo representado por la formufa -S(O)ZRZ", en donde
R? es un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s}
seleccionado del grupo de sustituyentes A, (10) un grupo representado por la
férmula -S(0),R?, en donde R? es un grupo hidrocarburo que tiene
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A, o (11)
un grupo heterociclico que tiene opcionalimente sustituyente(s) seleccionado del
grupo de sustituyentes A, o (12) acilo”.

De esta manera, el nuevo pliego reivindicatoric no incluye la definicion que estos
sustituyentes formen un anillo junto con los atomos adyacentes de carbono.

7.1.3. Por otro lado, se desea poner de presente que la anterior reivindicacion 28, identificada
en el nuevo pliego reivindicatorio como la reivindicacion 26, ha sido modificada de acuerdo a
las amables sugerencias del Examinador, definiendo una composiciéon farmacéutica que
comprende el compuesto reclamada en las reivindicaciones 1 0 2.
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7.1.4. Por 0ltimo, se desea poner de presente que las anteriores reivindicaciones 26, 27 y 30
a 35 no han sido incluidas en el nuevo pliego reivindicatorio. Sin embargo, mi representada se
reserva el derecho de presentar esta materia con posterioridad nuevamente a consideracién
de su Despacho o en una solicitud divisional, por cuanto no renuncia a su proteccién
mediante patente.

7.1.5. Por consiguiente, se considera que con la modificacion efectuada siguiendo la
sugerencia del Examinador se debe tener por superada las objeciones formuladas con base
al no cumplimiento de las disposiciones del articulo 30.

7.2, Excepcitn ala_patentabilidad

De acuerdo con lo establecido en el articulo 20 de |la Decisién 486 y teniendo en cuenta las

observaciones del Examinador, se ha procedido a eliminar las anteriores reivindicaciones 30 a
33.

7.3. Reivindicaciones relativas a un uso ¢ a un seqgundo uso

De la misma manera se han eliminado las reivindicaciones 34 y 35, siguiendo los lineamientos
de los articulos 14 y 21 de |a Decision.

Por consiguiente, consideramos que con las modificaciones efectuadas se debe tener por
superada la objecion formulada con base en materia no patentable.

7.4, Novedad

El Examinador cita las anterioridades D1 y D2 y manifiesta que dichos documentos afectan la
novedad de la anterior reivindicacion 26, dado que el antagonista del receptor NK2 presenta
una misma estructura a la de los compuestos derivados de pirroloquinolina, descritas en las
anterioridades citadas. Puesto que el nuevo capitulo reivindicatorio no incluye la anterior
reivindicacion 26, se da por superada esta objecioén.

8. Conclusiones

Finalmente, puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones hechas por su
Despacho sobre la presente solicitud de patente, respetuosamente solicito se contintie con su
tramitacion. Sin embargo, en el evento que el Despacho considere que una medificacion
adicional es necesaria, respetuosamente le solicito hacer uso de la facultad que le otorga el
artfculo 45 inciso 2 de |la Decision 486 de la Comision de ia Comunidad Andina a efecto de
requerir nuevamente de nuestra parte cualquier cormplementacién o aclaracion.
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9. Anexos

» Nuevo pliego reivindicatorio, conformado por veintiséis (26) reivindicaciones.

» Comprobante de pago por valor de $ 432.000 por dieciséis (16) reivindicaciones
adicionales después de la décima reivindicacion.

» Copia auténtica de la sustitucion que del poder otorgado por la Sociedad Solicitante hizo ef
Doctor EMILIO FERRERO a mi favor, y para lo cual solicito me sea reconocida personeria
para continuar con &l framite del asunto de la referencia.

e Formulario para modificaciones.

Senor Director,

- _
qAQ %«ma@%@i
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ

C.C. No. 35.456.344 de Usaquén

T.P.A_No. 23.555

COLO-14656-841-014-7
&9 LLG\LLG\ID-190854WPC14656
T No. M-2011-190854\LLG
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SUPERINTENDENC A

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

©

SOLICITUD DE:
D Correccion de Error Material

Modificacion a una solicitud

Nombre: TAKEDA PHARMACEUTICAL
O COMPANY LIMITED
Sociedad constituida y existente bajo las leyes de
SOLICITANTE 1§06, IDENTIFICACION

Direccian: 1-1, Doshomachi 4-chome,

Chuo-ku, Osaka-shi, C.C. l:l NIT I:l

Osaka 5410045, cee. O ow O

Japon

Ndmero:
Domicilio: Osaka,
L Japén .
Teléfono: 546 09 70 Fax: 2494070
E-mail: clientes@cavelier.com
IDENTIFICACION
Nombre: Luz Clemencia de PAEZ
Direccion: Carrera 42 No. 72-35 C.C. [x] NIT I:l
REPRESENTANTE | Teléfono: 347 36 11 Fax: 2179211 [] ]
. : C.E. Ot
O APODERADO . . . 0
E-mail: cavelier@cavelier.com
NUmero: 35.456.344 TP 23.555

Numero de expediente:

06.118.762

©
©

Descripcion de la correccién o modificacidn solicitada:
Presento nuevo capitule reivindicatorio compuesto por 26 reivindicaciones con el fin de superar las

objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente y pida respetuosamente que

el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas.

Comprobante de pago No.
Comprobante de pago No.
Comprobante de pago No.
Comprobante de pago No.

11-0030714
11-0032441
11-0032442
11-0033655

Fecha:
Fecha:
Fecha:
Fecha:

05 de abril de 2011
07 de abril de 2011
07 de abril de 2011
12 de abril de 2011
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Comprobante de pago de la tasa por $118.000, por concepto de modificaciones.

Comprobante de pago por 16 reivindicaciones adicionales después de la décima
reivindicacién por $432.000.00.

Poderes, si fuere el caso

Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean
personas juridicas. :

Copia auténtica de la sustitucién que de! poder otorgado por la Sociedad Solicitante hizo el

Doctor EMILIO FERRERQ a mi favor, y para lo cual solicito me sea reconocida personeria
para continuar con el tramite del asunto de la referencia.

NOMBRE: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ FIRMA: Qérf& %fa’)&n@za&é’éﬁég

C.C. 35.456.344 de Usagquén T.P.A. 23.555

LLG
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Sefiores
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA ¥ COMERCIO
E. S. D.

Poderdante : TAKEDA PHARMACEUTICAL COMPANY LIMITED

Poder conferido el : 14/12/2004

Yo, EMILIO FERRERO, obrande como apoderado principal del
poderdante arriba mencionado, mediante el presente escrito
sustituyo el poder a mi otorgado a la doctora LUZ CLEMENCIA DE
PAEZ, identificada con cédula de c¢iudadania No. 35.456.344 vy

Tarjeta Profesicnal N°23.555, c¢on todas las facultades que me

fueron conferidas.

Hago la anterior sustitucidén conforme al articulo 66 del

Cédigo de Procedimiento Civil.

Seriora Jefe,

o o

EMILIO FERRERO
‘T.P.A. N° 31.929
C.C. N° 438.019 de Usaquén

Acepto:

Lo & (KéfQE 2

0, -i""' 2210 38X T 18 DECEIRCULD OE BoagTL
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ bgﬁﬁ';-}§f9di?§5}€yiifl.?ﬁf,;,;;_.?gu",gtgﬂlﬁf_t %’,‘,%2'5';
T.P.A. N° 23.555 e e oug
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto representado por la férmula (1)

(1)

caracterizado porque

R'es

{1} no sustituido,

(2) un atomo de hidrégeno,

(3) un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A, o

{4) acilo;

R? es

(1) un atomo de hidrégeno,

(2) un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A,

{3) hidroxi que tiene opcionalmente un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

{4) amino que tiene opcionalmente uno o dos grupos hidrocarburos que tienen opcicnalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(5) un grupo representado por la formula -SR¥, en donde R*® es un grupo hidrocarburo que
tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

{6) un grupo representado por la férmula -S(O)R?', en donde R*' es un grupo hidrocarburo que
tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(7) un grupo representado por la férmula -S(O),R%, en donde R* es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(8) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seteccionado del grupo de
sustituyentes A, o

(9} acilo;

R’es

(1) no sustituido,

(2) un atomo de hidrogeno,

{(3) un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A,

(4) hidroxi que tiene opcionalmente un grupce hidrocarbure que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(5) amino que tiene opcionalmente uno o dos grupos hidrocarburos que tienen opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupe de sustituyentes A,

(6) un grupo representado por la férmula -S{O)R?, en donde R es un grupo hidrocarburo que



tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(7) un grupo representado por la formula -S(0),R?, en donde R*' es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(8) un grupo representado por la férmula -S(0),R*, en donde R* es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A, o

(9) acilo;

R*y R® son los mismos o diferentes y cada uno es

(1) un atomo de hidrégeno,

(2) un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s),

(3) hidroxi que tiene opciocnalmente un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(4) amino que tiene opcionalmente uno o dos grupos hidrocarburos que tienen opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(5) un grupo representado por la férmula -S(O)R%, en donde R? es un grupo hidrocarburo que
tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(8) un grupo representado por la formula -S(0),R?', en donde R?*' es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(7) un grupo representado por la férmula -S(0),R%, en donde R? es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(8) acilo;

Res
(1} {(un grupo ciclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A)-carbonilo, en donde el grupo ciclico consiste de (17) Cas cicloalquilo, (2") Ce.1o
arilo y (3') un grupo en el que el Cy; cicloalguilo de (1') y el Cg4o arilo de (2') se encuentra
fusionades, y (4') un grupo heterociclico,
(2) C, alquenilcarbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A,
(3) C1.¢ alquilcarbonilo que tiene sustituyente(s) seleccionado(s) de
(i} Cag cicloalquilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A,
(i) amino que tiene opcionalmente uno o dos grupos hidrocarburos que tienen
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes Ay
(iii) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del
grupo de sustituyentes A, o
(4) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A;

R, R®, R?y R" son los mismos o diferentes y cada uno es

(1) un atomo de hidrogeno,

(2) haldgeno,

(3) ciano,

(4) nitro,

(5) un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A,

(6) hidroxi que tiene opcionalmente un grupo hidrocarburo que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,



(7) amino que tiene opcionalmente uno ¢ dos grupos hidrocarburos que tienen opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(8) un grupo representado por la férmula -S(O)R?, en donde R% es un grupo hidrocarburo que
tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(9) un grupo representado por la férmula -S(0)%R*, en donde R*' es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A,

(10) un grupo representado por la férmula -S(O);R%, en donde R* es un grupo hidrocarburo
que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A, o

(11) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A, o

(12) acilo;

n es un namero enterode 1 a 5;
--- representa no sustituido o un enlace individual; y
=== representa un enlace individual ¢ un enlace doble;

el grupc de sustituyentes A consiste de:

C45 alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1') halégeno,
(2') hidroxi, (3') amino, (4') Ce.q aril-carbonilamino que tiene opcionalmente C,.¢ haldégeno-
alquilo, {5") C7.12 aralquil-oxicarbanilamino, (6') C4.s alquil-carbeniloxi,
(2) C,6 alquenilo,

(3) Cu¢ alquinilo,

(4) Cs.1p arilo,

(5) Cr.49 aralquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 grupos C45 alcoxi,
(6) hidroxi,

(7) C1.¢ alcoxi

(8) Cs.1p ariloxi,

(9} Cy.42 aralquiloxi,

(10) C4.5 alquil-carboniloxi,

(11} C,.5 alquenil-carboniloxi,

(12) C. alquinil-carboniloxi,

(13) C4 alquiltio,

(14) Ce.1q ariltio,

(15) C7.42 aralquiltio,

(16) carboxi,

(17) C4.5 alquil-carbonilo,

(18) C,5 alquenil-carbonilo,

(19) C, alquinil-carbonilo,

(20} Cg-1g aril-carbonilo,

(21} Cy.4z aralquil-carbonilo,

(22) C alcoxi-carbonilo,

(23) C,.4 alqueniloxi-carbonilo,

{24) C, alquiniloxi-carbonilo,

{25) Ce.1p ariloxi-carbonilo,

(26) C,.42 aralquiloxi-carbonilo,

(27) carbamoilo,



{28) mono- C,4 alquil-carbamoilo,

(29) di- C4 alquil-carbamoilo,

(30) Cg.10 aril-carbamoilo,

(31) Cy.42 aralquil-carbamoilo,

(32) C4 alquilsulfonito,

{33} C2.s alquenilsulfonilo,

(34) C5 alquinilsulfonilo,

(35) amino,

(36) mono- C4.5 alguilamino,

(37) di- Cy.5 alquilamino,

(38) mono- C,¢ alquenilamino,

(39) di- C,.5 alquenilamino,

(40) mono- C, alquinilamino,

(41) di- C2 alquinilamino,

(42) 05.10 arilamino

{43) Cy.42 aralquilamino,

{44) C45 alquil-carbonilamino que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados
de (1') halégeno, (2') Cyg alcoxi-carbonilo, (3') mono- o di- Cys alquilamino sustituido
opcionalmente por hidroxi, (4') hidroxi, (5') C44 alquil-carbonilamino, (6') carbamoilamino, (7')
un grupo heterociclico, (8') Cgqp arilamino, {(9'} (un grupo heterociclico)-carbonilamino y (107)
C1¢ alcoxi,

{45) C.4 cicloalquil-carbonilamino,

(46) C..5 alquenil-carbonilamino que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados
de (1) Ce.1p arilo que tiene opcicnalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de haldgeno,
Cis alquilo, C45 alcoxi y C4 haldgeno-alquilo y (2"} un grupo heterociclico que tiene
opcionalmente un grupo C,¢ alquilo,

(47} Ca alquinil-carbonilaming,

(48) Cs-4¢ aril-carbonilamino que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de
(1) haldégeno, (2°) C45 alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados
de halégeno, hidroxi, amino y Cig alquil-carbonilamino, (3') Csg alcoxi que tiene
opcionalmente de 1 a 3 dtomos de haldgeno, (4') Cq5 alcoxi-carbonilo, (5') ciano, (6’) carboxi,
(7') mono- o di- Cy alquilamino gue tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados
de hidroxi y C4.4 alcoxi, (8°) carbamoilo, (9') Cy.s alquil-carbonilamino, {10°) aminosulfonila, (117)
Cis alquil-sulfonilo y (12) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente de 1 a 3
sustituyentes seleccionados de C4; alquilo y oxo(=0),

(49) Cy.42 aralquil-carbonilamino,

(50) {(un grupo heterociclico)-carbonilamino, el cual puede tener de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados de (1') amino, (2') Cy5 alquilo, (3") Cy halégenc-alquilo, {4') Ces.1g arilo, {57
oxo(=0) y (6’) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente un grupo C1 alquilo,

{51) C1¢ alquil-sulfonilamino,

(52) C.. alquenil-sulfonilamino,

(53) C2.¢ alquinil-sulfonilamino,

(54) Cg.1p aril-sulfonilamino,

(55) C;.42 aralquil-sulfonilamino,

(56) C1.5 alcoxi-carbanilamino que tiene opcicnalmente de 1 a 3 atomos de haldégeno,

(57) N-alcoxi C1-Cg-carbonil-N-alquilamino C4-Cg,

(58) Cg.qg ariloxi-carbonilamino,

(59) C7.42 aralquiloxi-carbonilamino,



(60) carbamoilcarbonilaming,

{61) C1.5 3-alquil-ureido que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1) Cyg
alcoxi, (2') C+.¢ alcoxi-carbonilo, (3') carboxi, (4') hidroxi, (5') C+.¢ alcoxi-carbonilamino, (6') amino, (77)
halogeno, (8') carbamailo, (9') Cig alquilsulfonilo, (10") un grupo heterociclico sustituido
opcionalmente por oxo y (11°) C4. alquil-carbonilamino,

(62) Ca.g 3-cicloalquil-ureido,

(63) Cs.1p 3-aril-ureido que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1)
halogeno, (2') ciano, (3) C1.¢ alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 dtomos de haldgeno, (4') C16
alcoxi, (5") C14 alquilendioxi, (6"} C4.5 alcoxi-carbonilo, (7') carbamoilo y (8') un grupe heterociclico,
(64} 3-alquil C4-Cg-3-aril C¢-Cgp-ureido,

(65) Cy.1z 3-aralquil-ureido que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de
(1') halogeno, (2') ciano, (3") Cy alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 atomos de
halégeno, (4') C;.¢ alcoxi y (5') C44 alquilendioxi,

(66) C1.5 3-alcoxi-ureido,

(67) Ce.10 3-arilsulfonil-ureido,

{68) 3-(grupo heterociclico)-ureido que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes
seleccionados de C44 alquilo y un grupo heterociclico,

(69) piperidilureido que tiene opcionalmente de 1 a 3 grupos C,. alquil-carbonilo,

(70) ftalimida,

(71) un grupo heterociclico,

(72) halogeno,

(73) azida,

(74) nitro,

(75) ciano,

(76) oxo(=0),

(77) C,5 alquileng,

(78) C14 alquilendioxi ,

(79) un grupo representado por la férmula; R'2-NH-(CH,)p- en donde R es (1'} un atomo de
hidrégeno, (2') Ce.1o aril-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 grupos Cqg halégeno-
alquilo, (3') Cy.1 aralquil-oxicarbonilo o {4') Cg.o aril-aminocarboniloypes 0o 1,y

(80) un grupo representado por la formula: R"°-NH-(CH,)r- en donde R'® es Cg 1o aril-carbonilo
yresQof1,

el “grupo hidrocarburo™ mencionado anteriormente comprende:
{1) C1.g alquilo, (2) C,5 alquenilo, (3) C,.¢ alquinilo, (4) Csp cicloalquilo, (5} Csqg arilo, (6) Cr.42
aralquilo;

el “grupo heterociclico™ mencionado anteriormente comprende: un grupo heterociclico,
aromatico {(monaciclico, biciclico o triciclico) de 5 a 14 miembros o un grupo heterociclico no
aromatico que contiene, ademas de atomos de carbono, 1 a 5 de 1 a 3 clases de
heteroatomos seleccionados de un atomo de nitrégeno, azufre y oxigeno como un atomo
constituyente de anillos;

el "acilo” mencionado anteriormente comprende:

(1) Ci5 alquil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

(2) C, alquenil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,



(3) Cz5 alquinil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

(4) C3.¢ cicloalquil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

(5) Ce.10 aril-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo
de sustituyentes A,

(6) Cr.12 aralquil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

(7) Cy alcoxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados dei
grupo de sustituyentes A,

(8) C2 alqueniloxi-carbonilo que tiene opcionaimente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

{9} C2 alquiniloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

(10) Cas cicloalguiloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados
del grupo de sustituyentes A,

{11) Ce.1p ariloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A,

(12) C7.12 aralquiloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados
del grupo de sustituyentes A,

(13) carbamoilo mono- o di-sustituido opcionalmente por (1') Cig alquilo que tiene
opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (2') C,¢
alquenilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de
sustituyentes A, (3) C,s alguinilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo de sustituyentes A, (4') Ca5 cicloalquilo que tiene opcionalmente de 1
a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (5') Ce.ao arilo que tiene
opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (6') Cs.4
aralquilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de
sustituyentes A, (7') Cq5 alquil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupc de sustituyentes A, (8') C.s alquenil-carbonilo que tiene
opcionaimente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (9') Cas
alquinil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de
sustituyentes A, (10’) Ca; cicloaiquil-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo de sustituyentes A, (11°) Ce.19 aril-carbonilo que tiene opcionalmente
de 1 a 5 sustituyentes seleccionados de! grupo de sustituyentes A, (12') C.42 aralquil-carbonilo
que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A,
(13") C,6 alcoxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A, (14") Co alqueniloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a2 5
sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (15°) C, alquiniloxi-carbonilo que
tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (16°)
Cs.5 cicloalquiloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del
grupo de sustituyentes A, (17’) Ce.io ariloxi-carbonilo que tiene opcionalmente de 1 a 5
sustituyentes seleccionados dei grupo de sustituyentes A 'y (18') C;.12 aralquiloxi-carbonilo que
tiene opcionalmente de 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo de sustituyentes A, (14)
sulfamoilo;

o una sal del mismo.



2. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizado porque R® es
(1) (un grupo ciclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de
sustituyentes A)-carbonilo, donde el grupo ciclico consiste de (1) Cs.g cicloalquilo, (2) Ce.1g
arilo, y (3') un grupo en el que el Gy cicloalquilo de (1) y el Cgqq arilo de (2') estan
fusionados, y (4"} grupo heterociclico,
{2) Gz alquenilcarbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s)seleccionado del grupo de
sustituyentes A,
(3) C16 alquilcarbonilo que tiene sustituyente(s) seleccionados de:
(i} Cas cicloalquilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado de! grupo de
sustituyentes A y
(i) amino que tiene opcionalmente uno o dos grupos hidrocarburos que tienen
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo de sustituyentes A o
{4) un grupo heterociclico que tiene opcionalmente sustituyente(s)seleccionado del grupo de
sustituyentes A,

3. Elcompuesto de conformidad con la reivindicacién 1, caracterizado porque

R'es

(1) no sustituido,

{2} un atomo de hidrégeno;
(3) Cy5 alquilo,

(4} Cy.42 aralquilo, o

(5) C1.¢ alquil-carbonilo;

R?es

(1) un atomo de hidrégeno,

(2) C45 alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1') hidroxi,
(2"} Cqs alcoxi, (3') Cr.qz aralquiloxi, (4') mono- o di- Cy¢ alquilamino, (5') N-alcoxi Cy-Ce-
carbonil-N-alquilamino C;-Cg, (6') amino, (7') C4, alquil-carbonilamino que tiene opcionalmente
de 1 a 3 atomos de halégeno, (8') Cr.42 aralquiloxi-carbonilamino y (9') Cig alcoxi-
carbonilamino que tiene opcionaimente de 1 a 3 atomos de halégeno,

(3) Cs.s cicloalquilo,

(4) Cs.1 arilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1) halégeno,
(2"} C44 alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 atomos de halégeno, (3') ciano, (4') Cis
alcoxi-carbonilo y (5") C4.5 alquiltio,

{5) C45 alcoxi-carbonilo, o

(6) un grupo heterociclico de 5 o 6 miembros que tiene opcionalmente sustituyente(s)
seleccionados de (1) hidroxi, (2') C14 alquilo que tiene opcionalmente Cy.5 alquil-carboniloxi,
(3"} Ct.i9 aralquilo que tiene opcionalmente Cig alcoxi, {(4") Cs.iz aralquiloxi, (5) Cr.az
aralquiloxi-carbonilo, {6') C1.s mono-alquil-carbamoilo y (7'} C1 alcoxi-carbonilo;

RYes

(1) no sustituido,

(2) un atomo de hidrégeno o
(3) Cq5 alquilo;

R* es un atomo de hidrégeno;



R® es un atomo de hidrogeno;

R es
(1) un grupo representado por la férmula

R11
O
en donde el anillo A es ciclopentano, ciclohexang o biciclo[2.2.2]octano;

R" es

(1) amino,

(2") C7.12 aralquilamino,

{3") C1.6 alquil-carbonilamino que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1")
haldgeno, (2") hidroxi, (3"} Cis alcoxi-carbonilo, (4") mono- o di- Ci alquilamino sustituido
opcionalmente por hidroxi, (5") morfolino, (6”) Cy.s alquil-carbonilamino, (77) carbamoilamino,
(8") un grupo heterociclico aromatico de 5 0 6 miembros, (9"} Ce.1g arilamino, {10") {un grupo
heterociclico aromatico de 5 o 6 miembros)-carbonilamino y (117) C, alcoxi,

(4'} C.5 alquenil-carbonilamino que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de
{1") Ce10 arilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de halégeno, Cis
alguilo, Cq4 alcoxi y Cy haldgeno-alquilo y (2”) un grupo heterociclico aromatico de 5 o0 6
miembros que tiene opcicnalmente un grupo C. alquilo,

(5") Ca.s cicloalguil-carbonilamino,

(6") Ce10 aril-carbonilamino que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1")
haloégeno, (27) ciano, (3") Ci¢ alquilo de que tiene opcionalmente amino o Ci.s alquil-
carbonilamino, (4") C5 halégeno-alquilo, (5”) Ci¢ hidroxi-alquilo, (6"} C4.5 alcoxi, (7") carboxi,
(8") C.5 alcoxi-carbonilo, (9") mono- o di- C5 alquilamino que tiene opcionalmente hidroxi o
un grupo Cig alcoxi, (10"} carbamoilo, {11") Cig haldgeno-alcoxi, (12") Cyg alquil-
carbonilamino, (13”) aminosulfonilo, (14") Cy.s alguil-sulfonilo y (15") un grupo heterociclico de
5 0 6 miembros o un grupo de anillo fusionado del anillo de benceno y un heterociclo de 5 0 6
miembros, el cual puede tener sustituyente(s) seleccionado(s) de C4 alquilo y oxo,

{7’} C7.42 aralquil-carbonilamino,

(8’) C.5 alcoxi-carbanilamino,

{9) (un grupo heterociclico de 5 ¢ 6 miembros, o un grupo de anillo fusionado del anillo de
benceno y un heterociclo de 5 o 6 miembros)-carbonilamino, el cual puede tener
sustituyente(s) seleccionado(s) de (1"} amino, (2"} C45 alquilo, (3") C1¢ haldgenc-alquilo, (4")
Cs.10 arilo, (57) oxo y (6”) un grupo heterociclico de 5 o 6 miembros que tiene opcionalmente un
grupo alquilo,

(10") Ce.1q aril-sulfonilamino,

(11") carbamoilcarbonilamino,

(12)C45 Jalquilureido que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (17} hidroxi,
(2") carboxi, (3") C45 alcoxi, (4" C1.¢ alcoxi-carbonilo, (57) C1.¢ alcoxi-carbonilamino, (6") amino, (7)
halégeno, (8" carbamoilo, (9) Cis alquilsulfonilo, (10" un grupo heterociclico sustituido
opcionalmente por oxo y (11"} Cy alquil-carbonilaming,

(13} Cs.4 3-cicloalquil-ureido,

(14") Goyp 3-aril-ureido que tiene opcionalmente sustituyente{s) seleccionado(s) de (17)



halégeno, {2} ciano, (3"} Cishalégeno-alquilo, (4") Cigalquilo, (57) Cisalcoxi, (6") metilendioxi,
(7") Cig alcoxi-carbonilo, (8") carbamoilo y (97) un grupo heterociclico aromatico de 5 o 6
miembros,

(15) 3-alquil C4-Cg-3-aril-ureido Cg-Cyy,

(16) Cy.12 3-aralquil-ureido que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1)
haldégeno y (27) C4.5 alcoxi,

(17") C15 3-alcoxi-ureido,

(18’) Ce-10 3-arilsulfonil-ureido,

{19') 3-(un grupo heterociclico de 5 o 6 miembros o un grupo de anillo fusionado del anillo de
benceno y un heterociclo de 5 o 6 miembros)-ureido, el cual puede tener un grupo
heterociclico de 5 0 6 miembros,

(20") piperidilureido que tiene opcionalmente un grupo C4 alquil-carbonilo, o

(21") ftalimida,

(2) un grupo representado por la formula

H 0

R1% N
po'm

en donde R' es (1°) un 4tomo de hidrégeno, (2') Ce.o aril-carbonilo que tiene opcionalmente

C16 halogeno-alquilo, (3" Cs.42 aralquil-oxicarbonilo o (4') Cg 1o aril-aminocarbonilo; mes 0 o 1;

ypesOoi,

(3) un grupo representado por la formula

RYHN
Q
en donde R™ es Cq 4, aril-carbonilo,

(4) un grupo representado por la férmula

R“—N B

O
en donde el anillo B es un anillo de pirrolidina o un anillo de piperidina, cada uno sustituido
opgcionalmente por amino;

R™ es (1') un atomo de hidrégeno, (2') Cy.q; aralquilo, (3') Gy alquil-carbonilo, (4') Ce.1o aril-
carbonilo, (5) Cy.42 aralquil-carbonilo, (6") C4.¢ alcoxi-carbonilo o (7') C;.4; aralquil-carbamoilo,

(5) Cze alguenil-carbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1)
carboxi, (2" C,. alcoxi-carbonilo y (3') Cg.1¢ aril-aminocarbonilo,

(6) C45 alquil-carbonile que tiene sustituyente(s) seleccionado(s) de (1') amino, (2'} Ce.1o aril-
carbonilamino, (3') C4.5 alcoxi-carbonilamino y (4') un grupo heteraciclico de 5 0 6 miembros o
un grupo de anillo fusionado del anillo de benceno y un heterociclo de 5 0 6 miembros, cada
uno sustituido opcionalmente por oxo,



(7) 1.2,3,4-tetrahidronaftilcarbonilo,
(8) pirrolidinilo que tiene un grupo C.4; aralquilo, o

{(9) un grupo representado por la férmula

~

en donde R'® es Cg.1o aril-carbonilo; res 00 1;yses 00 1;
R” es un atomo de hidrogeno;

R® es (1) un atomo de hidrdgeno, (2) haldgeno, (3) ciano, (4) Cis alquilo que tiene
opcionalmente de 1 a 3 atomos de haldgeno, (5) Ce.1o aril-carbonilo, (6) Cy5 alcoxi, (7) Ce1o
ariloxi u (8) sulfamoilo;

R® es (1) un atomo de hidrogeno, (2) halégeno, (3) ciang, {(4) C,. alquilo o (5) C.5 alcoxi;

R'" es (1) un atomo de hidrogeno, (2) halbgeno, (3) C1.¢ alquilo dtomos de carbono o
{4) C15 alcoxi atomos de carbono; y

nes?2o3.

4. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque

R'es

(1) no sustituido,

{2) un atomao de hidrégeno,
(3) Cy5 alquilo, o

(4) C45 alquil-carbonilo;

R? es

(1) un atomo de hidrégeno,

{2) C15 alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1°) hidroxi,
(2") Cis alcoxi, (3') Cy.iz aralquiloxi, {4’} Cys mono-alquilamino y (5} N-alcoxi Cig-N-
alguilamino C4-Cs,

(3) Cs.5 cicloalquilo,

(4) Ce-10 arilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 sustituyentes seleccionados de (1') halégeno,
(2') C45 alquilo que tiene opcionalmente de 1 a 3 atomos de haldgeno, (3') ciano y (4') Ci5
alcoxi-carbonilo, o

() un grupo heterociclico aromatico de 5 o 6 miembros que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado(s) de (1°) hidroxi, (2') C4¢ alquilo que tiene opcionalmente Ci4
alquil-carboniloxi, (3') Cy.42 aralquilo que tiene opcionalmente un grupo Cig alcoxi y (4') Craz
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aralquiloxi;

R®es

(1) no sustituido,

(2) un atomo de hidrégeno o
(3) C.5 alquilo;

R* es un atomo de hidrogeno;
R’ es un atomo de hidroégeno;

Rfes
(1} un grupo representado por la férmula

R11

0]
en donde el anillo A es ciclopentano, ciclohexano o biciclo[2.2.2]octano;
R" es (1)) amino, (2') Cr.42 aralquilamino, (3"} Cig alquil-carbonilamino que tiene
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1") haldgeno, (2") hidroxi, (3") C45 alcoxi-
carbonilo, (47) di- Cy alquilamino y (5") morfolino, (4'} Cs¢ cicloalquil-carbonilamino, {5'} Ce.10
aril-carbonilamino que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1"} haldgeno,
(2"} ciano, (3") Cy alquilo, (4"} C45 halogeno-alquilo, (5") Cq¢ hidroxi-alquilo, (6”) Cq.4 alcoxi,
(77} carboxi y (8") C,s alcoxi-carbonilo, (6') C;.42 aralquil-carbonilamino, (7’) C4s alcoxi-
carbonilamino, (8"} (un grupo heterociclico aromatico de 5 o 6 miembros)-carbonilamino, (9)
piperidinocarbonilamino, (10"} Cs.q aril-sulfonilamino, (11') Cye 3-alquil-ureido que tiene
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1) hidroxi, (2"} carboxi, (3"} C45 alcoxi y
(4") C,5 alcoxi-carbenilo, (12°) Cjs 3-cicloalquil-ureido, (13"} Cg.qo 3-aril-ureido que tiene
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s} de (1"} haldégeno, (2") ciano, (3") C4.5 halogeno-
alquilo, (4") Cy alquilo, {5} Cy¢ alcoxi y (6") metilendioxi, (14') Cr.42 3-aralquil-ureido que tiene
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1") halégeno y (2) Ci4 alcoxi, (15) 3-(un
grupo heterociclico aromatico de 5 o 6 miembros)-ureido, (16") piperidilureido, preferiblemente
piperidinoureido que tiene opcionalmente un grupo C alquil-carbonilo o {17’) ftalimida,
(2) un grupo representado por la férmula

H 0]

N
12/
R'2 o m

en donde R'? es (1'y un atomo de hidrogeno, (2') Ce.1 aril-carbonilo gue tiene opcionalmente
C1.¢ halégeno-alquilo o (3') Cy.42 aralquil-oxicarbonilo;

mesOoiypesOo1,

(3} un grupo representado por [a férmula

R'3-HN
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en donde R* es Cg.qo aril-carbonilo,
{4) un grupo representado por la férmula

R“-N B

O
en donde e anillo B es un anillo de pirrolidina o un anillo de piperidina; R™ es (1') un atomo de
hidrégeno, (2) Ci.i» aralquilo, (3"} Cyg alquil-carbonilo, (4') Ce.4 aril-carbonilo, {5 Cr.q2
aralquil-carbonilo o (6') C4. alcoxi-carbonilo,
(8) Czs alquenil-carbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1)
carboxi, {2'} C,.5 alcoxi-carbonilo y (3') Cg.1q aril-aminocarbonilo, '
(6) C16 alquil-carbonilo que tiene sustituyente(s) seleccionado(s) de (17) amino, (2') Ce.1q aril-
carbonilamino y (3') Cy alcoxi-carbonilamino,
{7) 1,2,3,4-tetrahidronaftilcarbonilo u
(8) pirrolidinilo que tiene un grupo Cy_42 araiquilo;

R’ es un atomo de hidrégeno;

R® es (1) un atomo de hidrogeno, (2) halégeno, (3) ciano, (4) Cis alquito que tiene
opcionaimente de 1 a 3 atomos de halogeno, (5) Ce.1q aril-carbonilo, (6) C16 alcoxi o {(7) Ce.1g
ariloxi;

R® es (1) un atomo de hidrageno, (2) halégeno, (3) ciano, (4) C4.5 alquilo o (5) C4¢ alcoxi o;
R* es (1) un atomo de hidrégeno, (2) halégeno, (3) Cs alquilo o (4) Cy.s alcoxi; y
nes2o3.

5. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque R' es un
atomo de hidrégeno.

6. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque R? es (1)
C1 alquilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1') Cy¢ alcoxi y (2)
mono-Cy alquilamino, (2) C,.4 cicloalquilo, (3) Ce.1p arilo que tiene opcionalmente haldgeno o
(4) un grupo heterociclico aromatico de 5 o 6 miembros que tiene opcionalmente un grupo Ci¢
alquilo.

7. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque R® es {1}
un atomo de hidrégeno o (2) Cy alquilo.

8. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque R® es
(1) un grupo representado por la férmula

Al
RI-HN

0
en donde el anillo A’ es ciclohexano o biciclo[2.2.2]octano,
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R es (1) Cy alquil-carbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de
(1"} halégeno, (2") hidroxi, (3") Cy.5 alcoxi-carbonilo y (4"} morfolino, (2') Ce.1p aril-carbonilo que
tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s) de (1") halégeno, (2") ciano, {3") Ci;
alquilo, {4") C.5 haldgeno-alquilo, (5") Cq5 hidroxi-alquilo, (6") Ci¢ alcoxi y (7") Cqs alcoxi-
carbonilo, (3") Cy.42 aralquil-carbonilo, (4) {un grupo heterociclico aromatico de 5 o 6
miembros)-carbonilo, (5') Cqs alquil-aminocarbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s)
seleccionado(s} de (17) hidroxi, (27) Cy alcoxi y (3") C1 alcoxi-carbonilo, (6') Cs.g cicloalquil-
aminocarbonilo, (7’) Cs.qp aril-aminocarbonilo que tiene opcionalmente sustituyente(s)
seleccionado(s) de (1") halégeno, (2") ¢iano, (37) C44 halégenc-alquilo, (4”) C4.5 alquilo, (57) Cy.
¢ alcoxi y (6") metilendioxi, (8'} C;.; aralquil-aminocarbonilo que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado(s} de {1") halégeno y {2") C4 alcoxi, (9’) (un grupo heterociclico
aromatico de 5 o 6 miembros)-aminccarbonilo o (10°} piperidinoaminocarbonilo que tiene
opcionalmente C,s alquil-carbonilo, o

(2} un grupo representado por la férmula

O
RY2_HN
en donde R" es Ce.1p aril-carbonilo.

9. El compuesto de conformidad con |a reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque R® es un
atomo de hidrogeno o halégeno.

10. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque R® es un
atomo de hidrégeno o halégeno.

11. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 o 2, caracterizado porque R'® es un
atomo de hidrogeno o haldégeno.

12. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 o 2, caracterizado porque n es 2.

13. N-((1R,25}-2-{[(3aR 4R ,9bR)-4-(1H-imidazol-2-il}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrolo[3,2-
c]quinolin-1-il] carbonil}ciclohexil)benzamida o una sal del mismo.

14. N-fenil-N'-((1R,28)-2-{[(3aR,4R,9bR)-4-fenil-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrola[3,2-
clauinolin-1-illcarbonil}-ciclohexil)urea o una sal del mismo.

135, 2-metil-N-((1R,28)-2-{{(3aR 4S,9bR)-4-propil-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro- 1H-pirrolo[3,2-
c]quinolin-1-iljcarbonil}-ciclohexil)-1H-bencimidazol-5-carboxamida o una sal del mismo.

16. N-({(1R,25)-2-{[(3aR 4R ,2bR)-4-(metoximetil}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrolo[3,2-
c]quinolin-1-iljcarbonil}-ciclohexil)-1H-1,2,3-benzotriazol-5-carboxamida o una sal del mismo.

17. 4-(1H-imidazol-2-il)-N-{(1R,2S)-2-{[(3aR 4R,9bR)-4-(metoximetil}-2,3,3a,4, 5,9b-hexahidro-
1H-pirrolo[3,2-c]quinolin-1-iljcarbonil}ciclohexil)benzamida o una sal del mismo.
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18. N-((1R.25)-2-{[(3aR,4R,2bR)-4-(metoximetil}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrolo[3,2-
cjquinolin-1-iljcarbonil}-ciclohexil}-N'-[4-(1H-pirazol-1-il) feniljurea o una sal del mismo.

19. 4-ciano-N-((1R,25)-2-{[(3aR 4R,9bR)-4-( 1H-imidazol-2-il}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-
pirrolo[3,2-clquinolin-1-iljcarbonii}ciclohexil }benzamida o una sal del mismo.

20. N-({1R,2S)-2-{[(3aR 4R,8bR)-4-(Metoximetil}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrolo[3,2-
cJquinolin-1-iljcarbonil}-ciclohexil)4-(trifluorometil)benzamida o una sal del mismo.

21, 4-(Dimetilamino)-N-((1R,28)-2-{[(3aR 4R,9bR}-4-(metoximetil}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-
pirrolo[3,2-c]quinolin-1-il]-carbonil} ciclohexil)benzamida o una sal del mismo.

22. N-{(1R,28)-2-{[(3aR 4R ,9bR)-4-(Metoximetil)-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrolo[3,2-
clquinolin-1-iljcarbonil}-ciclohexil}-4-(triflucrometoxi)benzamida o una sal del mismo.

23. 4-(Difluorometoxi)-N-({(1R,28)-2-{[(3aR,4R,9bR)-4-(metoximetil}-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-
1H-pirrolo[3,2-c]quinolin-1-ilJcarbonil} ciclohexil)benzamida o una sal del mismo.

24. N-((1R,2S)-2-{[(3aR 4R,9bR)-4-(Metoximetil)-2,3,3a,4,5,9b-hexahidro-1H-pirrolo[3,2-
c]quinolin-1-iljcarbonil}-ciclohexil)-4-(metilamino)benzamida o una sal del mismo.

25. Un metodo de produccién de un compuesto representado por la férmula (Ic)

en donde R® es (1) (un grupo ciclico que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del
grupo A)-carbonilo, en donde el grupo ciclico consiste de (1°) Cas cicloalquilo, (2') Ce.1 arilo y
(3") un grupo en el que el Csg cicloalquilo de (1) y el Cgqg arilo de (2') se encuentra
fusionados, y (4’) un grupo heterociclico, (2) C, alquenilcarbonilo que tiene opcionalmente
sustituyente(s) seleccionado del grupo A, o (3) C4s alquilcarbonilo que tiene sustituyente(s)
seleccionado(s) de
(i} Cag cicloalquilo que tiene opcionalmente sustituyente(s) seleccionado del grupo A, y
(i) amino que tiene opcionalmente unc o dos grupos de hidrocarburos que tienen
opcionalmente sustituyente(s) seleccionado(s} del grupo A,
y los otros simbolos son como se definiera de conformidad con la reivindicacion 1, o una sal
del mismo, caracterizado porque comprende:

[1] sujetar un compuesto representado por la férmula (I1)
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en donde cada simbolo es como se definiera en la reivindicacién 1, o una sal del mismo,
un compuesto representado por la férmula (111}

R2-CHO (lIl)

en donde R? es como se definiera en la reivindicacion 1, o una sal de! mismo, y

un compuesto representado por |a férmula (1V)

AN
N\

en donde P es un grupo protector y los otros simbolos son como se definiera en la
reivindicacion 1, o una sal del mismo a una reaccién de condensacidn para proporcionar un
compuesto representado por la férmula (la}

\

en donde cada simbolo es como se definiera anteriormente, o una sal del mismo, y luego
eliminar el grupo protector P o
[2] sujetar un compuesto representado por la férmula (11)

en donde cada simbolo es como se definiera anteriormente, o una sal del mismo,

un compuesto representado por la formula (11}
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R*-CHO (1)

en donde R? es como se definiera anteriormente, o una sal del mismo ¥ un compuesto
representado por ia formula (V)

en donde Rs son los mismos o diferentes y cada uno es C45 alquilo, P’ es un grupo protector y n es
como se definiera en la reivindicacién 1, o una sal del mismo a una reaccién de condensacion para
proporcicnhar un compuesto representado por la fénmula (Ib)

en donde cada simbolo es como se definiera anteriormente, o una sal del mismo, y luego
eliminar el grupo protector P'y
hacer reaccionar un compuesto representado por la férmula (V1)

™~

en donde cada simbolo es como se definiera anteriormente, o una sal del mismo, el cual se
obtiene en los pasos [1] o [2] anteriores, con un compuesto representado por la férmula (VII)
R%-OH (VII)

en donde R® es como se definiera anteriormente, o una sal del mismo.

26. Una composicién farmacéutica caracterizada porque comprende un compuesto de
conformidad con la reivindicacion 1 0 2.

LLGWLLGMD-190853\WPC 14656
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