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Re: P1. -F. HOFFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de Invención 

en Fese Nacional PCT para "ARILSULFONILBENZODIOXANOS 

UTILES PARA MODULAR EL RECEPTOR 5HT6, EL RECEPTOR 5-

HT2A 0 AMBOS".-Clase C07D 319/20.-Expediente nCimero 
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1. Me refiero a ml memorial radicado ante ese Despacho el 6 de Febrero de 2007. 

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

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

radicación es 07-089.021, me permito allegar el capitulo reivindicatorlo que 

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

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

solicitante realizó al capitulo reivindicatorlo presentado en fase internacional, junto 

con el pago de la tasa correspondiente. 

En relación con la anterior modificación, ateritamente me permito manifestar a ese 

Despacho que la misma no amplIa de manera alguna el alcance de la presente 

invención. 

3. Anexos me permito presenter: 

(a) Recibo No. 07-74,061, que acredita el pago de la tasa de modificación; 

(b) Formularlo tinico de modificaciones y correcciones; 

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

internacional. 
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4. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad. 

SePior Superintendente, 

S 

CAIA DA RICAURTE 

T.P. 53.215 

cl 

40 

7q  
f3 

A CIA LLOREDA RICAURTE 

C . No. 39.690.713 de Usaqun 





suR\NT0E 
A fl 

0USTA 
COMCO 

No- O1O9 
.000020000 

NJECRLAC 

.7 

ON 

- - f 
- SNACOAL 

: 

SUPERINTENOENCIA OE INDUS V COMERCIO 

NIT 8001740892 

REO100 OFICIAL CE CAJA 07 - 74061 
FECHA SEPTIENORE 13 CE 2007 

**** CONSISNAC ION **** 

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

DEPOSITANTE TIPO PASO BANCO CUENTA Na.,PASO FECHA POD V   PASO 

LLOREDA V CIA 2. A CONSI6NACIDN BANCO POPULAR 0501C01IO--4 47979520 13/09/2007 39600OOD0 

C 0 N C E P 1 0 *U** 

L
 RENT 

1STI
 Pr, 

CUNCEPTO 
---------------------------------------------------------------------------------------

I 5O005-01O3 CANSIO CE NUCALIDAP V NODIFICA 12 NARCASYLENAS CONERCIALES 
TOTAL 

SON NOVENIA V NUEVE NIL PESOS 

RE SPONSA OLE 

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

TOTAL CONCEPTO 

99.O0O0O 
$ 99Q00O0 

RECISO RE CUMAPL1CADO AL EXPEDIENTE No 



93 - 

Reivindicaciones 

1. Un compueso de la fÆrmuia I: 

o 

R\R5 
R1 

(R3)2 

I; 

a ma farmacØuicamente aceptabie del mismo, 

5 en la gre: 

rn es un niimero de 0 a 3; 

n es un ndmero de 1 a 3; 

es un ndmero de 0 a 3; 

Ar as aria opconalmente susttuido o heteroarilo opconal 

0 mente sustituido7; 

X es -O-, -S a _NRa_,, en el que Ra es hidrÆgeno, aiquilo 

Ci.  (aiquil C1.6)-carbonilo a aiquilsulfonilo C16; 

y can independencia entre sI son hidrdgeno, aiquilo 

C, (alcoxi C6)-alquilo C o h–droxialquilo C1.6; 

15 a una de R’ y R2 es hidrógeno a alqu–lo C15y ci otro es 

(aiguil C15)-carbonhlo, cicloalquiio C3., ari,1-a1quiioC a 

un heteroarilo a hetei-oc–clilo de cinco o seis eslabones que 

cantiene una a dos dtomos de nitr6geno; 

a RL y R2 junta can ci Ætomo de nitrdgeno al que estÆn unidos 

-.0 pueden formar un anillo de tres a siete esiabones que con-

tiene opcionalmente un heterodtomo adicional elegido entre N, 

0 y 9; 

a R  y R2 junta can ci dtamo de nitrógeno al que estn unidos 

rueden farrnar un resto guanidinilo, un resto amidinilo, un 

2 .resaa carbamilo 0 un resto urea; 
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cada R3 con independencia de su apariciÆn es alqilo C.5, 

hidroxialguilo C a (alcoxi c6)-alquilo C16; 

a dos de R3 junta con los Ætomos a los que estÆn unidos 

pueden formar un anillo carbocIclico C46; 

5 a uno de R3 junta con uno de RJ y R2 y los Ætomos a los que 

estÆn unidos pueden formar un anillo de cinco o seis esla-

bones; 

R4 y R7 con independencia entre SI son hidrÆgeno a alguilo 

O a uno de R4 y R5 junto con uno de R’ y R2 y los Ætomos a los 

� que astÆn unidos pueden formar un anillo de cinco a seis 

eslabones; 

o R4 y R juntos pueden formar =NR, en ci que Rf es hidrdgeno 

o niquilo C1�; y 

i5 cada R6 con independencia de su aparicidn es halógeno, 

niquilo C, haloalquilo C1, heteroalguilo C1, dana, 

-S02R, -C (=0) _NRCRO, _SRC, -C (=0) _Rc, en los que cada uno de 

R0, R° y Rd con independencia entre sI es hidrógeno a aiquilo 

Cl.-6-1-

2.2. El compuesto de la reivindicación 1, en el que X es 

1-0-. 

3. El compuesto de la reivindicación 1, en ci que R y 

son bidrógeno. 

4. El compuesto de la reivindicación 1, en ci que m es 

25 0. 

5. El compuesto de la reivindicac–ón 1, en ci que n es 

1 6 2. 
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6. El cornpueso do la relv5ndlcaci6n 1, on ci que R y 

can .independencia entre SI so hIdrÆgeno o aiquilo O o 

y R2 junta con el Ætomo do nitrógeno al que esbÆn unidos 

forman un anillo de tres, cuatro, cinco a seis eslabones, 

5 7. El compuesto de la reivindicación 1, en ci quo Ar 

es fenilo opcicnalrnente sustituido. 

8. El compuesto de la refvindIcac–ón 1, en el que p es 

0. 

9. El compuesto do la reivindicación 1, en ci quo 

10 dicho compuesto es de la formula II; 

p II; 

en la que rn, . n, p, R1, R2, R3, R4, R5 y R6 tienen los 

sfgnificados definidos en la relvindicación 1. 

10.. El compuesto do la re–v–ndicacjOn 9, en el quo R4 y 

15 R son hidrOgeno. 

11. El compuesto do la re–vindIcaciOn 10, en ci que n 

05 1. 

12. El compuesto de la reivindicacfón 11, en ci quo m 

es 0. 

00 13. El compuesto do la roivindlcaciOn 1, en ci quo p es 

0. 

14. El compuesto de la reivindicaciOn 13, en ci que 

con independencla entre sí son hidrOgeno o aiquilo C1. 

15. El compuesto do la reivindicaciOn 14, en el quo Ar 

15 es fenilo opcionalmente sustituido. 
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16. ’El compuesto de la reivindicacidn 1, en el qua 

d1co compuesto es de la formula III: 

0 
R4 R5 1 

0* 

;L (R3) 

III; 

en 2ci que: 

5 n as 1 ó 2; 

q as un mlmero de 0 a 4; 

cada R7 con independencia de su aparición es halógeno, a1qui 

lo 01.5, haloalguilo C15, heteroalquilo C, ciano, _S02Rb, 

C(0)NRcRd, _SRC, _C(0)_Rc, en los que cada uno de Rb, Re 

JO R con independencia entre sI es hidrdgeno o aiquilo C15; y 

m, o, R’, R2, R3, R4, R5 y R5 tienen los significados definidos 

en la reivindicaciÆn 1. 

17. El compuesto de la reivindicación 16, en el que q 

as 0. 

15 18. El compuesto de la reivindicación 16, en el que q 

as 1 y R7 as haldgeno. 

19. El compuesto de la reivindicación 16, en el que 

dicho compuesto es de la fÆrrnula IV: 

R1 
0 0/ 

0* 

(R) 

A3 

N 

IV; 

00 en la que n, p, q, R1, R2, R3, R6 y R7 tienen los significados 

defnidos en la reiv–ndicación 16. 
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20. El compuesto de la reivindicación 16, en el que 

dicho compuesto es de la f6rmula V: 

R3 R1 
/ 

N\ 
2 

"0,0
 

V; 

en a que n, p, q, R, R2, R3, R6 y R7 tienen los significados 

5 definidos en la reivindicaci6n 16. 

21. El compuesto de la reivindicaci6n 16, en el quo 

dicho compuesto es de la fÆrmula VI: 

S 
00 

CrS 

/ 

?aorN 
I 

R’

 

VI, 

en !a quo n, q, R,R 2 y R7 tienen los significados definidos 

10 en la reivindicaci6n 16. 

22. El compuesto de la reivindicac–ón 16, en el que 

dicho compuesto es de la formula VII: 

00 

R2 a 
(R7) 

VII; 

en la que n, q, R1, R2 y R tienen los significados definidos 

en in reivindicaoiOn 16. 

23. El compuesto do in reivindicación 21, en el que 

dicho compuesto es do la fOrmula VIlla 0 do la fOrmula Vilib: 
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VIII’ 

24. El compuesto de la reivind–cación 21, en el que 

dicho compuesto es de la formula VIlla o de la formula IX: 

00 
\\ / 

(R7)JA2 

IX; 

5 en la que q, R’, R2 y R7 tienen los significados definidos en 

la rivindicaciOri 21. 

25. El compuesto de la reivindicac–On 23, en el que: 

q es 0 0 1; 

es halOgeno; y 

) uric de Rl Y R2 es aiquilo C1 y ci otro es hidrOgeno. 

26. El compuesto de la reivind–cacidn 9, en ci que 

dich,o compuesto Sc elige entre: 

- (7-bencenosulfonil-2, 3-dihidro-benzofl, 4Jdioxin-2-ilme-

til) -metil--amjna; 

15 (7hencenosulfonh1_2,3_dihidro_benzo[1,4]djQ)jn_2__(S)jlme 

. 1)-metil-arrjjna; 

(O-bencenosulfoni1_2,3_dihjdro_benzo[1,4]djoxjfl_2(R)1me 

til) --metil-amina; 

(6-bencenosulfonh1_2,3-dihidro_benzc[1,4]djoxjfl_2_(R)_i1me 

21 til)-riietil--amjna; 

(6-bencenosulfonil-2,3_dihidrobenzc[l, 4]dioxin2-(S)-jlme-

til) -metil-amina; 

(7-bencenosu1foni1_2,3_dihidrobenzQ[1,4]djoxjfl2il)metjl 

amina; 
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[7-(3-fluor-bencesulfonil)-2,3-dihidro-benzo[1,4]dioXifl-2-

(S) -iirneti1] -metil-amina; 

[7--(3-fluar-bencenosulfonil)-2,3-dihidro--benzo[1,4]dioxin-2-

(P) ilmefrilJ -metSi-amina; 

C-[7-(3-Luor-bencenosulfon–1)-2,3--dihidro-benzo[1,4]dioxin--

2- (S) -11] -metilamina; 

1- (7-bencenosulfonil-2, 3-dih–dro-benzo[1, 4]dioxin-2-- (R) -ilme-

til) -piro1idina; 

bencil-[7- (3-fluor-bencenosulfonil) -2, 3-dihidro-benzo[1, 4] 

Ift dioxin-2-–lmetil] -amina; 

rnetil-[7-(tolueno-4-sulfonil)-2,3--dihidro-benzo[1,4]dioxin-2-

ilmetil] --

etil- [7- (3-fluor-bencenosulfonil) -2, 3-dihidro-benzo [1,4] dio-

xin-2-ilmetjiJ -amine; 

5 [7 (3-fiuor-bencenosulfonil)-2,3-djhidro-benzo[1,4]djoxin-2_ 

ilmetil] -dimetil-amina; 

[7- (3-fluor--bencenosulfonil) -2, 3-dihidro-benzo [1,4] dioxin-2-

ilmetil] -isopropil-amina; 

1-[7-(3-fluor--bencenosulfonhl)-2,3-dihidro-benzo[1,4]djoxjn_ 

![O 2-i.1.metil]-azetidina; 

[7-(3-fiuor-bencerlosulforlil)-2,3-djhjdro-benzo[1,4]djoxin2 

ilrnetil]-(2-metoxi-ebil)-amjna; 

4-[7-(3-f1uor-bencenosu1fonh1)-2,3-d–hjdrobenzo[1,4Jdjoxjn 

2-ilmetil] -morfolina; 

25 l-(7-bencenosu1fonh1-2,3-dihjdrobenzo[1,4]djoxjn2j1metj1) 

azetidina; 

1- [7- (3-fluor-bencenosulfonji) -2, 3-dihidro-benzo [1, 4]dixi-

2-iimeti1]-azjricUia; 
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(7_benccnosulfcnhl-2,3-dihidro-beflzO[1,4]diOXifl-2i1met1l)-

c fl - a rn n a 

C_(7-beicenosu1fan–i2,3dihido-beflzO[1,4]diOXifl2-i1)me 

i1amin; 

5 (7-bencenosu1foni1-2,3--dihidro-benzoE1,4]d–Oxin-2iJ-meti1)-

dimeLS 1 -amine; 

(7-ben(:enosulfonhl-2,3-dihidro-benzo[1,4]dioxin-2-ilrnetil)-

-, isopropil-amina; 

i-(7hencenosulfonil-2,3-dihidro--benzo[1,4]dioxin-2-ilmetil)-

10 aziridina; 

S(7-bencenosu1foni1-2,3-dihido-benzo[1,4]dioxin-2-i1meEi1)-

(2-meLoxi-etil) -amina; 

(7--bencenosulfonil-213-dihidro-benzo{1,4]d–oxin--2-Ilmetil)-

eti1amina; 

il r(let.i1-[7-(to1ueno-3-su1fonh1)-2,3-djhjdro-benzo[1,4]djoxjn-2 

ilmetil] -amina; 

rneti1-[7-(to1ueno-2-su1fonh1)-213-dihidro-benzo[1,]dioxiri-2-

iIl.metil] -amina; 

i-(7-bencenosu1fonh1-2,3--dihidro--benzo[1,4]dioxin-2-i1metj1) 

00 piperrazina; 

N-(7-bencenosu1fonh1-2,3-dihidro-benzo[1,4]dioxin-2-j1metj1) 

guanidina; 

7-bericenosulfon–1-2, 3-dih–dro-benzo[l,4]dioxin-2,2 ’-espiro-3-

pirrolidina; 

05 N-(7-bencenosulfonhi-2,3-dihidro-benzo[1,4]dioxjn-2-jimetil)_ 

N-rootS 1hidroxi1amina; 

1-(7-hencenosu1foni1-2,3dihidro-benzo[1,4]djoxjn2_j1metjJ) 

1H-imidazol; 
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ooncenosulfonil 

c:L mJ 

_c$I?.:l.1arninorneti1_2,3_dihidro -ben ZO[1,4J10Xi6ult0 

-hanzo–tfi1o; 

.I(7-hcenosu1on–1-2,3-d–hdrO-beflZO[1,4]diOXifl21me1l)-

D; .olidin-3o1; 

-(3-mei1aminorneti1-2,3-dihidro-benzO[1,4]diOXifla-6-SUlfO 

i1) -benzonitrilc; 

(7encenosu1fonh1-2-mei1-2,3-dihidrObenzoC1,4]diOxifl-2 

-rnet–1-amina; 

(7.bencenosuJfoii1-213-dihidro-benzo[1,4]dioxin-2i1me–1)-

urei 

H �mti1--arn–na; y 

2(7-bencenosu1foni1-2,3--dihidro-benz[1,4]diox–n-2i1) 

ei1. -rneti1amina. 

27, Una composiciÆn farmacØut–ca que cont–ene una 

cn1:idad ef–caz del compuest.o de la re–vindicación 1 mezclado 

cor un excip–ene farrnacØuticamente aceptable. 


