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

en Fase Nacional PCT para “ARILSULFONILBENZODIOXANOS

UTILES PARA MODULAR EL RECEPTOR 5HT6, EL RECEPTOR 5-
HT2A O AMBOS”.-Clase CO7D 319/20.-Expediente numero

06-109.665.-

1. Me refiero a mi memorial radicado ante ese Despacho el 6 de Febrero de 2007.

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

la respuesta emitida por ese Despacho al Derecho de Peticion cuyo numero de
radicacién es 07-089.021, me permito allegar el capitulo reivindicatorio que
debera ser tenido en cuenta para el tramite de la presente solicitud en
Fase Nacional, y en el cual constan las modificaciones voluntarias que el
solicitante realizd al capitulo reivindicatorio presentado en fase internacional, junto

con el pago de la tasa correspondiente.
En relacidn con la anterior modificacion, atentamente me permito manifestar a ese
Despacho que la misma no amplia de manera aiguna el alcance de la presente
invencion. |
3. Anexos me permito presentar:

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

(b) Formulario Unico 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.

Sefior Superintendente,
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C.C. No. 39.690.713 de Usaquén
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA A

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.
2000-10

Nombre: ALICIA LLOEDA RICAURTE . IDENTIFICACION

ce. X~ U
REPRESENTANTE | Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso
O APODERADO

ce [ ] Otro |:|

Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701
E-mail: jllicco@lloredacamacho.com

Ndmero TP

! Comprobante de pago de la tasa.
D Poderes, si fuere el caso
[ 1 Certificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina.
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Reivindicaciones

1. Un compuesto de la férmula I:

o o R4 R° R
Oé\:g 7 N\/
A G
(R%); I,

o una farmacéuticamente aceptable del mismo,
en la que:

m es un numero de 0 a 3;

n es un numero de 1 a 3;

P es un numero de 0 a 3;

——
o AT st

b s azile opeionalmente sustituido o heteroarilo opcional-

mente sustituide) -

X es -0-, -S- o —NR?Q, en el que R* es hidrdgeno, alguilo

Ca.z, (alguil C;.¢)-carbonilo o alguilsulfonilo Ci_g;

R'" v RY con independencia entre si son hidrdgeno, alquilo

Ciig, (alcoxi Cyg)-alguilo Ci.¢ 0 hidroxialguilo Ci.g;

o uno de R' y R® es hidrégeno o alquilo Cis v el otro es
£

{alguil Ci¢)-carbonilo, cicloalquilo Ci.g, aril-alguilo C; 5 o

un heteroarilo o heterociclilo de cinco o seis eslabones que

contiene uno o dos dtomos de nitrdgeno;

o R" y R® junto con el &tomo de nitrdgeno al que estan unidos

pueden formar un anillo de tres a siete eslabones que con-

tiene opcilonalmente un heterodtomo adicional elegido entre N,

O v S;

o R' vy R? junto con el &tomo de nitrdégeno al que estén unidos

ruecden formar un resto guanidinilo, un resto amidinilo, un

resto carbamilo o un resto urea:

\ @~
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cada R’ con independencia de su aparicidén es alquilo Ci.g,

hidroxialguilo C;.¢ 0 (alcoxi Cbg)walquilo Ci.6;

o dos de R’ junto con los &tomos a los que estédn unidos
pueden formar un anillo carbociclico Cys6;

o uno de R’ juntoc con uno de R v R? vy los &tomos a los que
estdn unidos pueden formar un anillo de cinco o seis esla-
bones;

R* v R° con independencia entre si son hidrégenc o alguilo
Ci-g;

o uno de R* v R® junto con uno de R' v R® y los &tomos a los
gque estan unidos pueden formar un anillo de cinco o sgeis
eslabones;

o R* v R® juntos pueden formar =NR’, en el que Rf es hidrdgeno
o alquilo Cig; v

cada R® con independencia de su aparicién es haldgeno,
alguilo Cj.¢, haloalquilo Ci.g, heterocalquilo Ci¢, cilano,
-SO,R®, -C(=0)-NR°RY, -SR°, -C(=0)-R%, en los que cada uno de

R, R° yv R? con independencia entre si es hidrégeno o alquilo
2. El compuesto de la reivindicacidén 1, en el que X es
3. El compuesto de la reivindicacidn 1, en el que RY v
R° son hidrdgeno.

4. El compuesto de la reivindicacidn 1, en el que m es

5. El compuesto de la reivindicacidn 1, en el que n es

B0
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6. FE1 compuesto de la relvindicacidn 1, en el que R vy
R” con independencia entre si son hidrdgeno o alguilo Cig o R
v R° Junto con el &tomo de nitrdgeno al gue estan unidos
forman un anillo de tres, cuatro, cinco o sels eslabones,
7. El compuesto de la reivindicacién 1, en el cque Ar
es fenilo opclonalmente sustituido.

8. =l compuesto de la reivindicacidn 1, en el gue p es

9. E1 compuesto de la reivindicacidn 1, en el gue

dicho compuesto es de la formula II:

4 5
" o Ry R /R1
N o\\:g ® N\
a’ o TE) R
(R
P , II; No ﬁbk’,‘__ A(Z

e

en la que m, n, p, RY, R, R, RY, R v R® tienen 1los

significados definideos en la reivindicacidn 1.
10.. El compuesto de la reivindicacidén 9, en el que R’ y
R® son hidrdgeno.

11. El compuesto de la reivindicacidén 10, en el gue n

es 1

12. El1 compuesto de la reivindicacidén 11, en el que m
es 0O

13. El compuesto de la reivindicacidén 1, en el que p es
0.

14. El compuesto de la reivindicacidn 13, en el que R*
v RY con independencia entre si son hidrégeno o alguilo Ci.¢.
15. El compuesto de la reivindicacidn 14, en el que Ar

eags fenilo opcionalmente sustituido.
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16. E1l compuesto de la reivindicacidén 1, en el que

dicho compuesto es de la férmula ITII:

R\ R
0 0 /H‘
O\H [
Ng N
6
, (R");

ITT;

en la que:

5 nes 1 6 2;
g es un numero de 0 a 4;
cada R’ con independencia de su aparicién es haldgeno, alqui-
lo Ci.g, haloalguilo Ci.¢, heterocalgquilo Ci4, ciano, -SO4RP,
~C(=0) -NR°R?, -SR®, -C(=0)-R%, en los que cada uno de R®, R® vy

" con independencia entre si es hidrdgeno o alquilo Cie; v

C'
s
"

v, R', R*, R’, RY R®° vy R® tienen los significados definidos
en la reivindicacidn 1.

17. E1l compuesto de la reivindicacidn 16, en el que g
es (0.
15 18. El compuesto de la reivindicacidn 16, en el que g
es 1 y R es haldgeno.

19. E1 compuesto de la reivindicacidn 16, en el que

dicho compuesto es de la fdérmula IV:

o ﬁ 0 nN/
g o e
R
, (Ra)p @) RS

Iv;

20 en la gque n, p, ¢, R, RY, R, R® v R? tienen los significados

definidos en la reivindicacidn 16.
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en el que

El compuesto de la reivindicacidén 16,

dicho compuesto es de la fdormula V:

R® =%
O . N/
Oxll \;:;2
) (R®); ©
(Rq
Vi

en la que n, p, a, RY, R?, R) R® v R7 tienen los significados

definidos en la reivindicacién 16.

21.

El compuesto de la reivindicacidén 16, en el gue

dicho compuesto es de la férmula VI:

dicho

en la

en la

dicho compuesto es de la fdérmula VIIIa o de la férmula VIIIb:

que n, g, R', R? y R’ tienen los significados definidos

reivindicacidn 16.

22. El compuesto de la reivindicacidn 16, en el que

compuesto es de la férmula VII:

O n R VII;

que n, g, R, R’ y R’ tienen los significados definidos

reivindicacion 16.

23. El compuesto de la reivindicacidn 21, en el que

B

7
(o)

\a\
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24. E1 compuesto de la reivindicacidn 21, en el que

VIII;

dicho compuesto es de la fdérmula VIIIa o de la fdérmula IX:

O 0
N
S © m“\N/R1
7
O IX

en la que g, R, R® v R’ tienen los significados definidos en

12

la reivindicacidn 21.
25. El compuesto de la reivindicacidén 23, en el gue:

g es 0 &6 1;

R’ es haldgeno; vy
10 uno de R*Y R? es alquilo Ci.¢ v el otro es hidrdgeno.

26. El compuesto de la reivindicacién 9, en el que

dicho compuesto se elige entre:
{(+-)-{7-bencenosulfonil-2, 3-dihidro-benzo[1l, 4]dioxin-2-1ilme-
til) -metil-amina;
= (7—bencenosulfonil—2,3—dihidro—benzo[l,4]dioxin—2~—(S)»ilme—
til)-metil-amina;
(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo(l,4]ldioxin-2- (R)~1ilme-~
til)-metil-amina;
(6wbencenosulfoni1~2,B—dihidro—benzo[l,4]dioxin-2—(R)—ilme-
20 til)-metil-amina:
(6—bencenosulfonil—2,B—dihidro—benzo[l,4]dioxin~2-(S)—ilme—
til)-metil-amina;
(7—bencenosulfonil—2,B—dihidro—benzo[l,4}dioxin—2hil)-metil—

amina;

(X
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[7-(3-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzoll,4]dioxin-2-
(S)-ilmetil]-metil-amina;
[7-(3-fluor-bencenosulfonil) -2, 3-dihidro~-benzo[1l, 4]dioxin~2-
(R)~1lmetil]-metil-amina;
C-[7-(3-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzoll,4]1dioxin-
2-(8)-1l]l-metilamina;
1-{7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2~(R)~-ilme-
til)-pirrolidina;
bencil-[7-(3~-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzo[1l,4]-
dioxin-2-ilmetil]-amina;
metil-[7-(tolueno-4~sulfonil)-2,3~-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-
ilmetil] -amina;
etil-[7-(3~-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzo(l,4]dio~
xin—E;ilmetil]~amina;
[7-(3-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzo(l,4]dioxin-2-
i1lmetil])-dimetil-amina;
[7-(3-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzo(l,4]dioxin-2-
ilmetil]-isopropil-amina;
l—(77(3~fluorhbencenosulfonil)—2,3—dihidro—benzo[l,4}dioxin—
2-ilmetill-azetidina;
[7—(g—fluor—bencenosulfonil)—2,3—dihidro—benzo[l,4]dioxinw2—
ilmetil]-(2-metoxi-etil)-amina;
4-[7-(3-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro~benzo[l,4]dioxin-
2-ilmetil]-morfolina;
1-({7-bencenocsulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-1ilmetil) -
azetidina;
1-[7-{3-fluor-bencenosulfonil)-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-

2-1lmetil) -aziridina;

1A%
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(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[1l,4]dioxin-2-ilmetil) -
bonoil-amina;
C-(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-11) -me-
tilamina;
(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-ilmetil) -
dimetil-amina;
(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-ilmetil) -
igopropll-amina;
l—(7wbencenosulfonil—2,3mdihidro~benzo[l,4]dioxin—2—ilmeti1)—
azliridina;
(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo(l,4]dioxin-2-ilmetil) -
(2-metoxi-etil)-amina;
(7wbencenosulfonil—2,B—dihidro—benzo[l,4]dioxin—2~ilmetil)—
etil-amina;
metil-[7-{tolueno-3-sulfonil)-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-
ilmetil]-amina;
metil-[7-{tolueno-2-sulfonil)-2,3-dihidro-benzo(l,4]dioxin-2~
ilmetil]-amina;
1-(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4}dioxin-2-ilmetil) -
piperazina;

N- (7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-ilmetil) -
guanidina;

7-bencenosulfonil~2, 3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2,2" ' -espiro-3-
pilrrolidina;
N-(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-1ilmetil) -
N-metil-hidroxilamina;
1-({7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo(l,4)dioxin-2-1ilmetil) -

lH-imidazol;

\ad
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‘7 _mencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-ilmetil) -

I

acetamida;

O_ (d-metilaminometil-2,3-dihidro-benzo[l,4)dioxina-6-sulfo-
nil) -benzonitrilo;
C-(7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4ldioxin-2-1ilmetil) -
prLrrolidin-3-o0l;

2o ¢3-metilaminometil-2,3~-dihidro-benzo(l,4]dioxina-6-sulfo-
nil) ~benzonitrilo;
{7-hencenosulfonil—2—metil~2,3—dihidro—benzo[l,4]dioxin—2~
ilmenil)~metlil-aming;

(7-pencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-ilmetil) -
vrea )
[2—(6wbencenosulfonil—2,3~dihidro~benzo[l,4]dioxin~2~il)—
gtil]l-metil-amina; v
(72— {7-bencenosulfonil-2,3-dihidro-benzo[l,4]dioxin-2-11) -
etil]-metil-amina.

27. Una composicidn farmacéutica que contiene una

cantidad eficaz del compuesto de la reivindicacidn 1 mezclado

con un exciplente farmacéuticamente aceptable.



