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Fecha: 2007 09 25 16 19 19  Dep. 2020 NUECREACION[
Tra. 11 PATENTEIYII Eve: 379 FASENACIONALI

Act. 329 CTOINFORMACION  Folios: 10

Re: PIL.-F. HOFFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de Invencion
en Fase Nacional PCT para “DERIVADOS DE BENZODIAZEPINA

SUSTITUIDA POR HALOGENO”.-Clase CO7D 487 /04.-Expediente
numero 07-039.712.-

1. Me refiero a mi solicitud de patente de 20 de Abril de 2007.

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

radicacion es 07-089.021, me permito allegar el capitulo reivindicatorio qu';é‘ ;
debera ser tenido en cuenta para el tramite de la presente solicitud eii P

de la respuesta emitida por ese Despacho al Derecho de Peticién cuyo numero det,‘\'.
| Fase Nacional, y en el cual constan las modificaciones voluntarias que el g
‘ >

solicitante realiz6 al capitulo reivindicatorio presentado en Fase Internacional,

vwi%iir

En relacién con la anterior modificacién, atentamente me permito manifestar = ..*

junto con el pago de la tasa correspondiente.
\
|
| . .
| a ese Despacho que la misma no amplia de manera alguna el alcance de la
presente invencion.
3. Anexo me permito presentar:
(a) Formulario Unico de correcciones y modificaciones;
(b) Recibo numero 07-76.333, expedido por la Superintendencia de

Industria y Comercio, que acredita el pago de la modificacion

mencionada; y
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LLOREDA & CIA. S. A.

(c) Copia del capitulo reivindicatorio que reemplaza aquel presentado en ‘

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

Sefor Superintendente,
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T.P. 53.215
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA Y

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10
@ SOLICITUD DE:
D Correcciéon de Error Material. @ Modificacién a una Solicitud.
@ Nombre: F. HOFFMANN-LA ROCHE AG, sociedad
existente y organizada de conformidad con las leyes IDENTIFICACION
de Suiza.
SOLICITANTE Direccion: Grenzacherstrasse 124 CH-4070 Basilea,| C.C- l:l NIT D
Suiza.
C.E. D OtroD
Teléfono: 3 264270 Fax: 6069701
E-mail: jlicco@lioredacamacho.com Numero
Domicilio: Basilea, Suiza.
Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION

®

o , C.C. % NIT D
REPRESENTANTE | Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso

O APODERADO CE. I:l Otro |:|
Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701

Numero 39.690.713 TP 53.215

E-mail: jlicco@lloredacamacho.com

@ Numero de expediente:
07-039.712

@ Descripcion de la correccion o modificacién solicitada _modificaciones  voluntarias _al _capitulo

reivindicatorio presentado en Fase Nacional.

@ Comprobante de pago No. 07 -76.333 Fecha _21-09-07

@ Anexos:

& Comprobante de pago de la tasa.
] Poderes, si fuere el caso.
[ certificado de existencia y representacién legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

®

NOMBRE ALICIA LLOREDA RICAURTE FIR

.C. 39.690.713 T.P.53.215

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina.
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SUPERINTENDERCIA DE INDUSTRIA Y COMERCID

NIT @ B00176089-2

RECIED OFICIAL DE CAJA : 07 - 74,333
FECHA : SEPTIEMERE 21 DE 2007

iy CONSTIGHACIDN s

DEPDSITANTE TIPG FREE BANCE CHENTR No. FRG0 FECHA PGl Vr. PAGD
LLOREDA Y CIA 5. A CONSIGNACION  BANCOD POPULAR  050-00110-4 7999505 2170972007 1,980,000.00

CANT. RENTISTICD CONCEFTD TOTAL CONCERTO
1 50003-01-03 CAMBID DE MODALIDAD Y MODIFICA i2 MARCAS Y LEMAS COMERCIALES 97.000.90
- TOTAL 3 99,000.00

SON:  NDVENTA Y HUEVE MIL PESHS

RESPONSABLE : ,/g

RECIED DE CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE Ha.
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Reivindicaciones

1. Derivados de imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo([1,5-d]-

[1,4]benzodiazepina sustituida por haldgeno de la férmula

5 en la que
R* es hidrégeno, halégeno, alquilo inferior, Si(CH;); o alquilo
inferior sustituido por haldgeno o es alcoxi inferior o
alcoxi inferior sustituido por haldgeno o es alquenilo

inferior, alqueniloxi inferior, CN, biciclo[2.2.1]hept-5-

10 en-2-ilo, arilo opcionalmente sustituido por alquilo
inferior, amino e} alcoxi inferior o) es ariloxi,
hetercarilo, benzo[1l,3]dioxolilo, cicloalquilo,

|
heterocicloalquilo, -O(CH;)wOH, -CO(O)-alquilo inferior, -
|

NR’, o -C=C-R’'’;

15 R’ es hidrdégeno, alquilo inferior, cicloalquilo, -C(0O)-alquilo
inferior, -C(0) -cicloalgquilo, -S(0);-alquilo inferior o
arilo, sin sustituir o sustituido por uno o dos

sustituyentes elegidos entre el grupo formado por haldgeno
y alquilo inferior sustituido por haldgeno;
20 R’’ es hidrdgeno, -Si(CH3);, alquilo inferior, cicloalquilo o -
(CHy)m-0O-alquilo inferior;
R®* es hidrégeno, metilo o arilo;
R® es halégeno;
R* es hidrégeno o halégeno;
25 n es 1 &6 2;
m es 1,2 6 3;
y sus sales de adicidén de acido farmacéuticamente aceptables.
2. Derivados de imidazo[1l,5-al[1,2,4]triazolo[1,5-d]-

[1,4]benzodiazepina sustituida por haldégeno de la férmula



en la que
R' es hidrégeno, halégeno, alquilo inferior o alquilo inferior
sustituido pér halégeno o es alcoxi inferior o alcoxi
5 inferior sustituido por haldégeno o es alquenilo inferior,
alqueniloxi inferior, CN, arilo o es ariloxi, heteroarilo,
cicloalquilo, heterocicloalquilo, -O(CHz)n-OH, -NR’; o -C=C-
R"";
R’ es hidrégeno, alquilo inferior, -C(O)-alquilo inferior,
10 -C(0) -cicloalgquilo, -S{0),-alquilo inferior o arilo, sin
sustituir o sustituido por uno o dos sustituyentes elegidos
entre el grupo formado por haldgeno y alquilo inferior
sustituido por haldgeno;
R’’ es hidrégeno, -Si(CH;);, alquilo inferior, cicloalquilo o -
15 (CHy) n-0O-alquilo inferior;
R? es hidrégeno, metilo o arilo;
R® es halégeno;
R* es hidrégeno o haldégeno;
n es 1 &6 2;
20 m es 1,2 6 3;
y sus sales de adicidén de acido farmacéuticamente aceptables.
3. Compuestos de la férmula I segln la reivindicacién 1,
en la que R® cloro.
4. Compuestos de la férmula I segin la reivindicacidén 3,

25 en la que R® es hidrégeno.

5. Compuestos de la férmula I segln la reivindicacidén 4,
dichos compuestos son:
10-cloro-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo([1,5-d] [1,4]benzo-

diazepina,




10

15

20

25

30

- 63 -

10-cloro-3-fluor-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-metoxi-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo(1,5-d]-
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-etoxi-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-(2-fluor-etoxi) -9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]ltriazo-
lo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-(2,2-difluor-etoxi) -9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]tria-
zolo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-(2,2,2-trifluor-etoxi) -9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4] -
triazolo[1l,5-d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-viniloxi-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-metilamino-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[l,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-dimetilamino-9H-imidazo[1l,5-al [1,2,4]triazolo(l,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
3-bencilamino-10-cloro-9H-imidazo[1,5-al [1,2,4]triazolo([1,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-tiomorfolin-4-il-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo-
[1,5-d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-imidazol-1-il-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4])triazolo[1,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
3-acetilamino-10-cloro-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4])triazolo[l, 5-
d] [1,4] benzodiazepina,

3,10-dicloro-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo{1,5-d] [1,4]ben-
zodiazepina,

3-bromo-10-cloro-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-4d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-metil-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]ltriazolo[1,5-d] -

[1,4]benzodiazepina,
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10-cloro-3-etinil-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d]-
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-prop-1-inil-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-ciclopropiletinil-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]tria-
zolo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-etil-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d][1,4]-
benzodiazepina,

10-cloro-3-ciclopropil-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo(l,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-difluormetil-9H-imidazo([1,5-a] [1,2,4]triazolo[1l,5-
d] [1,4]benzodiazepina,

3-bencil-10-cloro-9H-imidazo[1l,5-al [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-fenil-9H-imidazo[1l,5-a]) [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-ciano-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3- (piridin-3-il) -9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-

d] [1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-propil-9H-imidazo[1,5-al [1,2,4]triazolo[1,5-d]-
[1,4]benzodiazepina,

3-butil-10-cloro-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]ltriazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3-vinil-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3- (metoxi-carbonil) -9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazo-
lo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina,

10-cloro-3- (propa-1,2-dienil) -9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]tria-
zolo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina,

3- (ciclopropanocarbonil-amino) -10-cloro-9H-imidazo[1l,5-a] -

[1,2,4]triazolo([l,5-d] [1,4]benzodiazepina o




10

15

20

SR

25

30

- 65 -

10-cloro-3-ciclopropilamino-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]tria-
zolo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina.

6. Compuestos de la fdérmula I segin la reivindicacidén 3,
en la que R? es metilo.

7. Compuestos de la férmula I segln la reivindicacidn 6,
dichos compuestos son:
3,10-dicloro-6-metil-9H-imidazo([1,5-al [1,2,4]triazolo[1,5-d] -
[1,4]benzodiazepina,
3-bromo-lO—cloro—6—metil—9H-imidazo[l,S;a][1,2,4]triazolo[1,5—
d]l [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-etinil-6-metil-9B-imidazo(1l,5-a] [1,2,4]ltriazolo[l,5-
d] [1,4]benzodiazepina,
10-cloro-3-ciclopropil-6-metil-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]tria-
zolo[1,5-d] [1,4]benzodiazepina o
10-cloro-3-ciano-6-metil-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo(1l,5-
d] [1,4]benzodiazepina.

8. Compuestos de la férmula I segln la reivindicacidén 1,
en la que R?® es bromo.

9. Compuestos de la fdérmula I seglin la reivindicacidén 8,
dichos compuestos son:
10-bromec-9H-imidazo[1l,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-d] [1,4]benzo-
diazepina o
10-bromo-3-fluor-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-4d] -
[1,4]benzodiazepina.

10. Compuestos de la fdérmula I segln la reivindicacidén

1, en la que R® yodo.

11. Compuestos de la fdérmula I segln la reivindicacidn
10, dicho compuesto es
la 3-cloro-10-iodo-9H-imidazo[1,5-a] [1,2,4]triazolo[1,5-4d] -
[1,4]benzodiazepina.

12. Un proceso de obtencidn de los compuestos de la
férmula I definida en 1la reivindicacidédn 1, dicho proceso

consiste en:



Bt

15

20

- 66 -

hacer reaccionar un compuesto de la férmula

4

R _N
b

con un compuesto halogenante para obtener un compuesto de la

férmula

en la que R, R?, R?} R! y n tienen los significados definidos
en la reivindicacién 1,

vy, si se desea, en convertir un compuesto de la férmula I en
una sal farmacéuticamente aceptable.

13. Un medicamento gque contiene uno o varios compuestos
de la férmula I seglGn la reivindicacidén 1 y excipientes
farmacéuticamente aceptables.

14. Un medicamento segin la reivindicacién 13 para el
tratamiento de enfermedades relacionadas con la subunidad GABA
A o5, elegidas entre ampliacidén cognitiva y trastornos
cognitivos.

15. Un medicamento segin 1la reivindicacidén 14 para el

tratamiento de la enfermedad de Alzheimer.



