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Re: PI.-F. HOFFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de Invencidn en
Fase Nacional PCT para “DERIVADOS DE FENIL-PIPERAZINA-

METANONA".-Clase CO7D 277 /82.-Expediente nimero 07-053.257.-

1. Me refiero a mi solicitud de patente de 28 de Mayo de 2007.

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

de la respuesta emitida por ese Despacho al Derecho de Petici

6n cuyo numero de

reivindicatorio que

debera ser tenido en cuenta para el tramite de la presente solicitud en

' radicacién es 07-089.021, me permito allegar el capitulo

\

|

| Fase Nacional, y en el cual constan las modificaciones
solicitante realizé al capitulo reivindicatorio presentado en

junto con el pago de la tasa correspondiente.

En relacidon con la anterior modificacion, atentamente me

voluntarias que el

Fase Internacional,

permito manife,sta-r

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 07-77.015, expedido por la Superintendencia de

Industria y Comercio, que acredita el pago de la modificacion

mencionada; y
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(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.

Senor Superintendente,
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ALICIA LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10

©

D Correccion de Error Material.

SOLICITUD DE:

X] Modificacién a una Solicitud.

@

existente y organizada de conformidad con las leyes IDENTIFICACION
de Suiza.
SOLICITANTE Direccion: Grenzacherstrasse 124 CH-4070 Basilea, C.C. l:_—_l NIT [:]
Suiza.
C.E. D OtroD
Teléfono: 3 264270 Fax: 6069701

E-mail: jlicco@lloredacamacho.com
Domicilio: Basilea, Suiza.

Nombre: F. HOFFMANN-LA ROCHE AG, sociedad

NOmero

®

Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE

REPRESENTANTE | Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso
O APODERADO

Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701

E-mail: jlicco@lloredacamacho.com

IDENTIFICACION

cc. X Nt L
CE[ ] oo [ ]

Numero 39.690.713 TP 53.215

O

Numero de expediente:

07-053.257

Descripcién de la correccién o modificacién solicitada _modificaciones  voluntarias _al _ capitulo

reivindicatorio presentado en Fase Nacional.

©®

Comprobante de pago No. 07 -77.015

Fecha 24-09-07

©)

Anexos:

[X Comprobante de pago de la tasa.
Poderes, si fuere el caso.

D Certificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

®

NOMBRE ALICIA LLOREDA RICAURTE FIRM%l )‘L(A \mu}——k—_\ :

C.C. 39.690.713 T.P.53.215

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

1. Compuestos de la fdérmula general

5 en la que

R! es el grupo

N
X

5
R A o R

0 R
3
RO 1
=
B o
X=X
W

7

R D;

10

R? es un heterociclo no aromdtico o es OR’ o N(R'’),;

R’ es alquilo inferior, alquilo inferior sustituido por
haldgeno o - (CH;)n-cicloalquilo;

15 R’’ es alquilo inferior;

R® es NO,, CN o SO;R’;

R* es hidrégeno, hidroxi, haldgeno, NO,, alquilo inferior,
alquilo inferior sustituido por haldgeno, alcoxi infe-
rior, SO;R’ o C(O)OR’’;

20 R°/R®/R’ son hidrégeno, haldgeno, alquilo inferior o alquilo
inferior sustituido por haldgeno;

X'/X' son CH o N, con la condicién de que X'/X! no sean

simultineamente CH;
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Xx* es 0, 8, NH o N(alquilo inferior);
n es 0, 1 6 2;
y a sales de adicidn de Aacido farmacéuticamente activas.
2. Compuesto de la fdérmula IA segln la reivindicacidén 1

cuando R! es A,

R IA

en la que

R> es un heterociclo no aromatico o es OR’ o N(R'’),;

R’ es alquilo inferior, alquilo inferior sustituido por
haldégeno o - (CH,),-cicloalquilo;

R’’ es alquilo inferior;

R® es NO,, CN o SO,R';

R* es hidrégeno, hidroxi, halégeno, NO,, alquilo inferior,
alquilo inferior sustituido por haldégeno, alcoxi infe-
rior, SO;R’ o C(O)OR'';

X' es CH o N;

X* es O, S, NH o N(alquilo inferior);

n es 0, 1 6 2;

y sales de adicién de &acido farmacéuticamente activas.

3. El1 compuesto de la férmula IB segin la reivindi-

cacién 1, cuando R! es B
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R IB

en la que

R®> es un heterociclo no aromitico o es OR’ o N(R’’)y;

R’ es alquilo inferior, alquilo inferior sustituido por
haldégeno o - (CH,),-cicloalquilo;

R’’’ es alquilo inferior;

R’ es NO,, CN o SO;R’;

R> es hidrégeno, halégeno, alquilo inferior o alquilo
inferior sustituido por haldgeno;

X' es CH o N;

x> es 0, S, NH o N(alquilo inferior);

n es 0, 1 6 2;

y sales de adicidén de &cido farmacéuticamente activas.

4. El1 compuesto de la férmula IC segln la reivindi-

cacién 1, cuando R! es C
0o R

N
A
R-{Z::I:X;]/ R

IC
en la que
R?® es un heterociclo no aromidtico o es OR’' o N(R’'')q;

R’ es alquilo inferior, alquilo inferior sustituido por

haldégeno o - (CHy)n-cicloalquilo;

R’’ es alquilo inferior;

34
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R’ es NO,, CN o SO;R’;

R® es hidrégeno, haldgeno, alquilo inferior o alquilo infe-
rior sustituido por haldgeno;

x'/x' son CH o N, con la condicién de que X'/X! no sean si-
multaneamente CH;

n es 0, 1 6 2;

y sales de adicidén de &acido farmacéuticamente activas.

5. El compuesto de la férmula ID segln la reivindi-

cacién 1, cuando R! es D

R D

en la que

R*> es un heterociclo no aromdtico o es OR’ o N(R''),;

R’ es alquilo inferior, alquilo inferior sustituido por
haldégeno o - (CH,),-cicloalquilo;

R’’ es alquilo inferior;

R* es NO,, CN o SO;R’;

R’ es hidrdégeno, haldgeno, alquilo inferior o alquilo infe-
rior sustituido por halégeno;

X! es CH o N;

X* es 0, S, NH o N(alquilo inferior);

n es 0, 1 6 2;

vy sales de adicién de &cido farmacéuticamente activas.

6. Compuestos de la férmula IA segln la reivindicacidn

1, dichos compuestos son:
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[4- (6-cloro-benzotiazol-2-il) -piperazin-1-il]-(2-morfolin-4-
il-5-nitro-fenil) -metanona,
{4- (6-cloro-benzotiazol-2-il) -piperazin-1-il] - (2-isopropoxi-
5-metanosulfonil-fenil) -metanona,
(4-benzooxazol-2-il-piperazin-1-il) - (2-ciclopentiloxi-5-meta-
nosulfonil-fenil) -metanona,
(4-benzooxazol-2-il-piperazin-1-1il) - (2-isobutoxi-5-metanosul-
fonil-fenil)-metanona,
(2-isopropoxi-5-metanosulfonil-fenil) - [4- (6-metoxi-benzotia-
zol-2-1il) -piperazin-1-il] -metanona,
(2-isopropoxi-5-metanosulfonil-fenil) - [4- (6-nitro-benzotia-
zo0l-2-1il) -piperazin-1-il] -metanona,
(2-isopropoxi-5-metanosulfonil-fenil) - [4- (4-metoxi-benzotia-
zol-2-1il) -piperazin-1-il] -metanona,
(2-isopropoxi-5-metanosulfonil-fenil) - [4-(4-nitro-benzotia-
z0l-2-1il) -piperazin-1-il] -metanona,
[4- (4-hidroxi-benzotiazol-2-il) -piperazin-1-il]- (2-isopro-
poxi-5-metanosulfonil-fenil) -metanona,
(4- (5-cloro-benzotiazol-2-il) -piperazin-1-il] - (2-isopropoxi-
5-metanosulfonil-fenil) -metanona,
[4- (6-etoxi-benzotiazol-2-il)-piperazin-1-il] - (2-isopropoxi-
5-metanosulfonil-fenil) -metanona,
(4- (6-cloro-benzotiazol-2-il) -piperazin-1-il]- (2-ciclopropil-
metoxi-5-metanosulfonil-fenil) -metanona o
(4- (6-cloro-benzotiazol-2-il) -piperazin-1-il] - [5-metanosul-

fonil-2-((8)-2,2,2-trifluor-l-metil-etoxi)-fenil] -metanona.
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7. Compuestos de la férmula IB segln la reivindicacidn
3, dicho compuesto es la (2-isobutoxi-5-metanosulfonil-fe-
nil) - [4-(2-metil-benzotiazol-5-il) -piperazin-1-il] -metanona.

8. Compuestos de la fdérmula IC segln la reivindicacidn
4, dichos compuestos son:
(2-isobutoxi-5-metanosulfonil-fenil) - (4-quinolin-2-il-pipe-
razin-1-il) -metanona,
(4- (6-cloro-quinolin-2-il) -piperazin-1-il] - (2-ciclopentiloxi-
5-metanosulfonil-fenil) -metanona,
(2-isobutoxi-5-metanosulfonil-fenil) - (4-quinoxalin-2-il-pipe-
razin-1-il) -metanona,
(2-isopropoxi-5-metanosulfonil-fenil) - (4-quinoxalin-2-il-pi-
perazin-1-il) -metanona,
(2-ciclopentiloxi-5-metanosulfonil-fenil) - (4-quinoxalin-2-il-
piperazin-1-il) -metanona,
(2-isobutoxi-5-metanosulfonil-fenil) - (4-quinolin-3-il-pipe-
razin-1-il) -metanona o
(2-ciclopentiloxi-5-metanosulfonil-fenil) - (4-quinolin-3-il-
piperazin-1-il) -metanona.

9. Compuestos de la férmula ID segln la reivindicacidn
5, dichos compuestos son:
(4-benzo[d] isotiazol-3-il-piperazin-1-il) - (2-isopropoxi-5-
metanosulfonil-fenil) -metanona,
(4-benzo[d] isotiazol-3-il-piperazin-1-il) - (2-ciclopropil-
metoxi-5-metanosulfonil-fenil) -metanona o
{(4-benzo[d] isotiazol-3-il-piperazin-1-il) - [5-metanosulfonil-

2-((8)-2,2,2-trifluor-1-metil-etoxi)-fenil] -metanona.



10

15

- 66 -

10. Un proceso de obtenciébn de un compuesto de la
férmula I definido en la reivindicacidén 1, dicho proceso
consiste en:

a) hacer reaccionar un compuesto de la férmula

(" NH

1/N
R 11

con un compuesto de la férmula

2

0O R
HO

3
R™ 111

en presencia de un agente activante,

para obtener un compuesto de la fdérmula

en la que los sustituyentes tienen los significados definidos

en la reivindicacidn 1, o

b) hacer reaccionar un compuesto de la férmula

con compuesto de la fdérmula
R°H v

en presencia de una base o afiadiendo un catalizador

para obtener un compuesto de la férmula

g



R1/N\)
R™ 1
en la que los sustituyentes R', R?® y R® tienen los signifi-

cados definidos en la reivindicacidén 1 y X es haldgeno, o

¢) hacer reaccionar un compuesto de la férmula

con un compuesto de la férmula
R'X VI

para obtener un compuesto de la férmula

10 en la que los sustituyentes R', R’ y R*® tienen los
significados definidos en la reivindicacidén 1 y X es
halégeno; o

d) hacer reaccionar compuesto de la férmula

O OH

15 con un compuesto de la férmula

R’CH VII

en condiciones de Mitsunobu




~

10

- 68 -

para obtener un compuesto de la férmula

R 12

en la que los sustituyentes R', R’ y R?® tienen 1los
significados definidos anteriormente,

Yy, sl se desea, convertir los compuestos obtenidos en
sales de adicidén de acido farmacéuticamente aceptables.

11. Un medicamento gque contiene uno o varios
compuestos reivindicados en una cualquiera de las
reivindicaciones 1 - 10 vy excipientes farmacéuticamente

aceptables.



