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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES ‘iiiill!illllllillll!!ilIIllflilllllillllllllllll

E. S. 84-.000

Fecra® 2007-09-26 1“ ’17 59 Dep 2020 NUECREACION[

Tra. 11 PATENTEIVII Eve: 379
F
Act. 444 RESPUESTAREQUE FonosAzsesENAC'ONAL” '

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

DICARBOXAMIDA”.-Clase CO7D 213/64.-Expediente numero 07-
055.084 .-

1. Me refiero al auto dictado por ese Despacho notificado por ﬁjacién en lista de
21 de Septiembre de 2007.

2. Debidamente autorizado por mi representado, y dando respuesta al
requerimiento mencionado anteriormente, 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 relacién con la anterior modificaciéon, atentamente me permito manlfesta %
a ese Despacho que ta misma no amplia de manera alguna el alcance de Ia

presente invencion.

3. Anexo me permito presentar:
S

9‘
A!Aa
i

(a) Formulario Unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo numero 07-77.011, expedido por la Superintendencia de
Industria y Comercio, que acredita el pago de la modificacion

mencionada; y




LA

LLOREDA & CIA. S. A.

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

Fase Internacional.

Sefnor Superintendente,
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4. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

Qﬁ/(\c\\,

ALICIA LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215
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FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10
@ SOLICITUD DE:
D Correccion de Error Material. X] 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. D NIT D
Suiza.
C.E. D OtroD
Teléfono: 3 264270 Fax: 6069701
E-mail: jlicco@lloredacamacho.com Namero
Domicilio: Basilea, Suiza.
Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION

®

- | ce X wnr [
REPRESENTANTE | Direccién: Calle 72 No. 5-83 5° Piso

O APODERADO CE L—_' Otro D
Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701
Numero 39.690.713 TP 53.215

E-mail: jlicco@lloredacamacho.com

@ Namero de expediente:
07-055.084

reivindicatorio presentado en Fase Nacional.

@ Descripcién de la correccién o modificacion solicitada _modificaciones  voluntarias al _capitulo

@ Comprobante de pago No. 07 -77.011 Fecha 24-09-07

@ Anexos:

Comprobante de pago de la tasa.
] Poderes, si fuere el caso. :
L] Certificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

®

NOMBRE ALICIA LLOREDA RICAURTE FlR@X&U«M U X

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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RECIBO DFICIAL DE CAUA & 07 - 77,011 .Iilillililﬂliil!IE’BlE|IlII:IIIIIII‘IIIIIIIIIIII
FECHA : SEPTIERERE 24 BE 2607 4- -00002-000
recha: 2’307 09 26 17 59  Dep. 2020 NUECREACIONE
fre. 11 PATENTE! YlI Eve 379 FASENACIONALI
Act 444 RESPUESTAREQUE Folios: 26
|
I35t CONGIGHACION Hitl |
DEROSITANTE TIFD PAGE BANCO CUENTA No. PAGD  FECHA FEO Yr. FASD
_______________________________
© EDAYCIAG. A CONSIGNACION  BANCD POPULAR  050-00110-% 37999506 24/0%/2007 7,772,000.00
|
S LD N D E P T O oIH '
CANT. RENTISTICD CONCEFTO TOTAL CONCEFTO 1
____________________________________________________________________________________________________________ |
1 S0005-01-03 CAMBIO DE HODALIDAD Y HODIFIC 17 HARCAS Y LERAS COMERCIALES 99,000.80
TOTAL : t 99,000, 00

50N:  NOVEMTA Y NUEVE MIL PESEDS '
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RECIBD DE CAJA APLICADD AL EYPEDIENIE Ho.
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Reivindicaciones:

1. Compuestos de la fdérmula (I)

_____ C
D H ¢ E—A—B—R (1)
0

en la que

A es -CONﬁ— o -NHCO-;

B es fenilo opcionalmente sustituido, heterocarilo. opcio-
nalmente sustituido o heterociclilo opcionalmente susti-
tuido;

R° es arilo opcionalmente sustituido, heterocarilo opcional-
mente sustituido o heterociclilo opcionalmente susti-
tuido, uno o dos &tomos de carbono de dicho anillo
arilo, heterocarilo o heterociclilo pueden estar opcio-
nalmente sustituido por un grupo carbonilo;

D egs arilo opcionalmente sustituido por uno, dos o tres
dtomos de halégeno elegidos con independencia entre
cloro, flGor y bromo o heteroarilo opcionalmente susti-
tuido por uno, dos o tFes dtomos de haldgeno elegidos

con independencia entre cloro, fltGor y bromo;

R' R Rr® R R R

E es E-1: , E-2: g X g 0 E-3: _L Ll
!RBFIQN, N

R' v R? con independencia entre si son hidrdgeno, haldgeno,
alquilo C;.s, cicloalquilo Cs.;, cicloalquil ;.5-alguilo Ci.
6 amino, amino wmonosustituido, amino disustituido,
hidroxi, alcoxi C;.4, amino monosustituido—alquilo Ci-5,
amino disustituido-alquilo C;.¢, hidroxil-alquilo Clﬁ_o

1

R' vy R® juntos forman =0 o ___ _R', o

—cC
\R12
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R' y R? estén unidos entre si para formar heterociclilo
opcionalmente sﬁstituido, junto cbn.el adtomo de carbono
al que R' y R? estan unidos; /

R® vy R* con independencia entre si son hidrdégeno, alquilo Ci.

5 ¢, carboxilo, alcoxicarbonilo C\.5, carbamoilo, amino

mono- o disustituido-carbonilo, heterociclilocarbonilo

opcionalmente sustituido, - heteroarilocarbonilo
opcionalmente sustitui&b, arilo opcionalmente
sustituido, heterocarilo opcionalmente sustituido,-
10 heterociclilo opcionalmente sustituido, hidroxiljalquilo

Ci-¢, halo-alquilo C;¢, ciano-alquilo Cis, alcoxi Ci.-

alquilo Ci.6, amino-alquilo Ci.6, amino mono - 0

disustituido-alquilo Ci 6, arilo alquilo Ci6
opcionalmente sustituido, heterociclilo alquilo Cié
15 opcionalmente sustituido, heteroarilo alquilo Ci-6

opcionalmente sustituido, ariloalcoxi  C;.¢ alguilo C;.¢ Op-
cionalmente sustituido, heteroariloalcoxi CL6 aiquilo
C1.¢ opcionalmente sustituido, heterociclilo alcoxi Ci¢-

alquilo C;.¢ ©Opcionalmente sustituido o
20 R® y R*! estdn unidos entre si para formar cicloalquilo C;.q,
junto cén el &tomo de carbono al que R® y R* estén
unidos; | A
R°® y R® con independencia entre si son hidrégeno, alguilo
Ci¢, ciano, alcoxicarbonilo C;¢, alqueniloxicarbonilo C;.
25 6 alquiniloxicarbonilo Cs.6, hidroxil-alquild Ci_g,
alcoxicarbonilo Cis, carboxilo, amino mono- o

‘ disustituido por alquilo C;.¢-carbonilo, aminocarbonilo,

heterociclilocarbonilo opcionalmente sustituido,

230
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heteroarilocarbonilo opcionalmente sustituido o arilo
carbonilo opcionalmente sustituido;
R’, R}, R’ y R con independencia entre si son hidrégeno,
alquilo Ci.¢ o hidroxi; |
R™ v R con independencia entre si son hidrégeno, alquilo
Ci.6 @ alquenilo Cy.;
vy las sales farmacéuticamegte aceptables de los mismos; ~
en los que |
el término “fenilo opcionalmente sustituido” significa un
grupo fenilo opcionalmente sustituido de una a cinco veces
por sustituyentes elegidos con independencia entre si entre
el grupo formado por haldgeno, hidroxi, alquilo C;.s, halo-
algquilo C;, alcoxi Ci.s, alquilsulfonilo Ci;.¢, alquilsulfinilo
Cis, alquiltio C;.¢, amino, amino-alquilo C;.¢, amino mono- O
disustituido-alquilo C;, nitro, ciano, acilo, carbamoilo,
amino mono- o disustituido, aminocarbonilo, amino mono- o
disustituido-carbonilo, aminocarbonil-alcoxi C;.s, amino mono-
o disustituido-carbonil-alcoxi C;.s, hidroxi-alquilo Ci_g,
carboxilo, alcoxicarbonilo Ci.s, aril-alcoxi C;.¢, heteroaril-
alcoxi C,.s, heterociclil-alcoxi C;.s, alcoxicarbonil C;_¢-
alcoxi C;.¢, carbamoil-alcoxi C; ¢ y carboxil-alcoxi Ci.¢;
el término “arilo” significa fenilo o naftilo;
el término “arilo\ opcionalmente sustituido” significa un
grupo arilo opcionalmente sustituido de una a cinco veces por
sustituyentes elegidos con independencia entre si entre el
grupo formado por haldgeno, hidroxi, alquilo C;, halo-
alquilo C;.s, alcoxi Cj;.s, alquilsulfonilo C;.s, alquilsulfinilo

Ci.6, alquiltio C;, amino, amino-alquilo C;.¢, amino mono- o

22|
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disustituido-alquilo ‘C;.s, nitro, ciano, acilo, carbamoilo,
amino mono- o disustituido, aminocarbonilo, amino mono- o
disustituido-carbonilo, aminocarbonil-alcoxi C;.s, amino mono-
o disustituido-carbonil-alcoxi Cj.¢, hidroxi-alquilo Ci.g,
carboxilo, alcoxicarbonilo C;.¢, aril-alcoxi C;.¢, heteroaril-
alcoxi C;.¢, heterociclil-alcoxi C;.s, alcoxicarbonil Cj.s-
alcoxi C;.¢, carbamoil-alcoxi C;.s y carboxil-alcoxi Ci.s;

el término “heterociclilo” significa restos monociclicos no
aromdticos de tres a ocho atomos en el anillo en los que uno
o dos &atomos del anillo son heteroadtomos elegidos entre N, O
y S(0)p (en el gque n es un numero entero de 0 a 2), los demas
atomos del anillo son C, y uno o dos atomos de carbono del
anillo pueden reemplazarse por un grupo carbonilo;

el término “heterociclilo opcionalmente sustituido” significa
un grupo heterociclilo, gue esté opcionalmente sustituido con
independencia entre si por uno, dos o tres sustituyentes
elegidos entre el grupo formado por haldégeno, hidroxi,
algquilo Ci¢, halo-alquilo Cj;e, alcoxi C;e, alquilsulfonilo
Ci.6, alquilsulfinilo C;, alquiltio C;.s, amino, amino-alquilo
Ci.¢, amino mono- o disustituido-alquilo C;.¢, nitro, ciano,
acilo, carbamoilo, amino mono- o disustituido, aminocarbo-
nilo, amino mono- o disustituido-carbonilo, aminocarbonil-
alcoxi C;.6, amino mono- o disustituido-carbonil-alcoxi C.g,
hidroxi-alquilo C;, carboxilo, alcoxicarbonilo C;s, aril-
alcoxi Ci.¢, heteroaril-alcoxi C;., heterociclil-alcoxi Ci_g,
alcoxicarbonilo C;.g-alcoxi Ci-g, carbamoil-alcoxi Cis Y

carboxil-alcoxi Ci.g;

3%7¢
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el término “heteroarilo” significa un resto monociclico o
biciclico de 5 a 12 &tomos en el anillo que tiene por lo
menos un anillo aromidtico gque contiene uno, dos o tres
heteroidtomos en el anillo elegidos entre N, O y S, los deméas
dtomos del anillo son C, dando por supuesto que el punto de
unién del heteroarilo radical estard situado en un anillo
aromatico, y uno o dos &tomos de carbono del anillo pueden
reemplazarse por un grupo carbonilo;

el término “heteroarilo opcionalmente sustituido” significa
un grupo heterocarilo, que estd opcionalmente sustituido con

independencia entre si por uno, dos o tres sustituyentes

‘elegidos entre el grupo formado por halbgeno, hidroxi,

alquilo C;s, halo-alquilo C;., alcoxi Cis, algquilsulfonilo
Ci.¢, alguilsulfinilo C;, alquiltio Ci.¢, amino, amino-alquilo
Ci.6, amino mono- o disustituido-alquilo C;.¢, nitro, ciano,
acilo, carbamoilo, amino mono- o disustituido, aminocarbo-
nilo, amino mono- o disustituido-carbonilo, aminocarbonil-
alcoxi Ci.¢, amino mono- o disustituido-carbonil-alcoxi Ci.g,
hidroxi-alquilo C;¢, carboxilo, alcoxicarbonilo C;.s, aril-
alcoxi C;.s, heteroaril-alcoxi C;.¢, heterociclil-alcoxi C;.g,
alcoxicarbonilo Ci.g-alcoxi Ci_g, carbamoil-alcoxi Ci¢ ¥
carboxil-alcoxi Ci.¢;

el término “amino monosustituido” y “amino disustituido”
significan -NHR y -NRR’ respectivamente, en los que R y R’ se
eligen con independencia entre si entre el grupo formado por
hidroxi, alquilo C;, hidroxi-alquilo Cj;.¢, alcoxi Ci.g-alquilo
C;.¢, carbamoilo alquilo C;.s, halo-alquilo C;.s, cicloalquilo

Ci.7, cicloalquil ;. ,-alquilo Cj;.s, alcoxi C;¢, alquilsulfonilo

Yz,
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Ci.¢, alquilsulfinilo C;., alquiltio C;6, amino mono- ©O
disustituido por alquilo C;¢-sulfonilo, amino mono- o©0
disustituido por alquilo C;g-sulfinilo, amino mono- ©
disustituido por alquilo C;.s-tio, amino mono- o disustituido
por alquilo C; g-alguilo Cj;.¢, amino mono- o disustituido por
alquilo C;.¢-carbonil-alquilo C;.s, acilo, haloalquil Cj-¢-
carbonilo y alcoxi Cj.¢-carbonilo;
el término “acilo” significa -C(=0)R, en el que R es H o al-
quilo Ci6;
el término “haloalquilo C; " significa alquilo C;.¢ sustituido
por uno o varios Aatomos de haldgeno iguales o diferentes
elegidos con independencia entre si entre el grupo formado
por cloro, flidor y bromo.

2.Los compuestos segln la reivindicacién 1, en los que
R® y R* con independencia entre si son hidrégeno, alquilo Ci.

s, carboxilo, alcoxicarbonilo C;.s, carbamoilo, amino mono-

o disustituido-carbonilo, heterociclilocarbonilo
opcionalmente sustituido, heteroarilocarbonilo
opcionalmente sustituido, arilo, heteroarilo
opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente

sustituido, hidroxil-alquilo C;.¢, alcoxi Cj.¢-alquilo Cig,
amino-alquilo C;.s, amino mono- o disustituido-alquilo Ci.
61 heterocicliloalquilo C;.s opcionalmente sustituido,
heteroarilo alquilo C;.¢ opcionalmente sustituido o

R® vy R! estdn unidos entre si para formar cicloalquilo Ci.y,

junto con el atomo de carbono al que R?® y R* estén unidos;

R°® y R® con independencia entre si son hidrégeno o alquilo

Ci6i

7%
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el término “fenilo opcionalmente sustituido” significa un
grupo fenilo opcionalmente sustituido de una a cinco veces
por sustituyentes elegidos con independencia entre si entre
el grupo formado por halbdgeno, hidroxi, alquilo C;, halo-
alquilo C;, alcoxi Ci.¢, alquilsulfonilo C;.s, alquilsulfinilo
Ci.¢, algquiltio C;.¢, amino, amino monosustituido por alquilo
Ci.6, amino disustituido por alquilo C;.¢, amino-alquilo C._g,
amino monosustituido por alquilo C;¢-alquilo C;6, amino
disustituido por alquilo C;.¢-alquilo Ci.¢, nitro y ciano;

el término “arilo opcionalmente sustituido” significa un
grupo arilo opcionalmente sustituido de una a cinco veces por
sustituyentes elegidos con independencia entre si entre el
grupo formado por haldgeno, hidroxi, alquilo Ci.s, halo-
alquilo C;6, alcoxi Ci.s, alquilsulfonilo C;.e, alquilsulfinilo
Ci.¢, alquiltio C;¢, amino, amino monosustituido por alquilo
Ci.s, amino disustituido por alquilo C;.¢, amino-alquilo C;_g,
amino monosustituido por alquilo Cj;¢-alquilo Ci.s, amino
disustituido por alquilo Cj;.¢-alquilo C;.¢, nitro y ciano;

el término “heterociclilo opcionalmente sustituido” significa
un grupo heterociclilo, que esté& opcionalmente sustituido con
independencia entre si por uno, dos o tres sustituyentes
elegidos entre el grupo formado por halbdgeno, hidroxi,
alquilo C;6, halo-alquilo C;.¢, alcoxi C;.¢, acilo, alquilsul-
fonilo C;.¢, alquilsulfinilo C;.s, alquiltio C;.s, amino, amino
monosustituido por alquilo C;s, amino disustituido por
alquilo C;, amino-alquilo C;.s, amino monosustituido por
alquilo C; g-alquilo C;, amino disustituido por alquilo C;_6-

alquilo C;6, nitro, carbamoilo, amino mono- o disustituido-
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carbonilo, hidroxi-alquilo Ci s, carboxilo, alcoxi Ci.¢
carbonilo y ciano;
el término “heteroarilo opcionalmente sustituido” significa
un grupo heteroarilo, que estd opcionalmente sustituido con
independencia entre si por uno, dos o tres sustituyentes
elegidos entre el grupo formado por haldgeno, hidroxi,
alquilo C;.s, halo-alquilo C;.s, alcoxi Ci.s, alquilsulfonilo
Ci.¢, alquilsulfinilo C;.¢, algquiltio Ci.4, amino, amino mono-
sustituido por alquilo C;.s, amino disustituido por alquilo
Ci.¢, amino-alquilo C;s, amino monosustituido por alquilo C;_s-
alquilo C,6, amino disustituido por alquilo Cj;¢-alquilo C;.s,
nitro y ciano;
el término ‘“amino monosustituido” y “amino disustituido”
significan -NHR y -NRR’ respectivamente, en los que R y R’ se
eligen con independencia entre si entre el grupo formado por
hidroxi, alquilo Ci;.¢, hidroxi-alquilo C;.¢, alcoxi Ci.g-alquilo
C,.¢, carbamoilo alquilo C;., halo-alguilo C;.¢, cicloalquilo
Ci.7, cicloalquil 3;.;-alquilo Cj;.s, alcoxi Ci;.s, alguilsulfonilo
Ci.6, alquilsulfinilo C;.s, algquiltio Ci;.s, amino mono- o
disustituido por alquilo Cj;e-sulfonilo, amino mono- o
disustituido por alquilo C;¢-sulfinilo, amino mono- o
disustituido por alquilo C;.s-tio, amino mono- o disustituido
por alquilo Cj;.¢-alquilo Cj.¢, amino mono- o disustituido por
alquilo Cj.g¢-carbonil-alquilo C;.¢, acilo y alcoxicarbonilo C;.
6 -

3. Los compuestos seglin una cualquiera de las reivindi-

caciones 1 y 2, en los que

2%
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R* y R® con independencia entre si son hidrégeno, alquilo
Cig, carboxilo, alcoxicarbonilo Ci.¢, amino mono- ©
disustituido-carbonilo, heterociclilocarbonilo
opcionalmente sustituido, arilo, heteroarilo
opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente
sustituido, hidroxil-alquilo C;.s, alcoxi Cji.¢-alquilo Ci_s,
amino-alquilo C;.s, amino mono- o disustituido-alquilo C;.
6 heterocicliloalquilo C;¢ opcionalmente sustituido,
hetercariloalquilo C;.¢ opcionalmente sustituido o

R® y R* estdn unidos entre si para formar cicloalquilo Ci.-,
junto con el a4tomo de carbono al que R’ y R* estédn unidos;

el término “heterociclilo” significa restos monociclicos no

aromdticos de tres a ocho atomos en el anillo en los que uno

o dos &tomos del anillo son heterocdtomos elegidos entre N, O

y S(0)p (en el que n es un namero entero de 0 a 2), los deméas

dtomos del anillo son C;

el término “heterociclilo opcionalmente sustituido” significa

un grupo heterociclilo, que estd opcionalmente sustituido con

independencia entre si por uno, dos o tres sustituyentes
elegidos entre el grupo formado por haldgeno, hidroxi,
alquilo C;, halo-alquilo Ci.s, alcoxi C;.s, alquilsulfonilo

Ci6, alquilsulfinilo C,¢, alquiltio C;.¢, amino, amino mono-

sustituido por alquilo C;s, amino disustituido por alquilo

Cy.6, amino-algquilo C;.¢, amino monosustituido por alquilo Ci.s-

alquilo C;¢, amino disustituido por alquilo C;.g-alquilo Ci.g,

nitro y ciano;

el término “heterocarilo” significa un resto monociclico o

biciclico de 5 a 12 atomos en el anillo que tiene por 1o
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menos un anillo aromatico que contiene uno, dos o tres
hetercidtomos en el anillo elegidos entre N, O, y S, los demés
dtomos del anillo son C, dando por supuesto que el punto de
unién del heteroarilo radical estard situado en un anillo
aromatico ;

el término “amino monosustituido” y “amino disustituido”
gignifican -NHR y -NRR' respectivamente, en los que R y R’ se
eligen con independencia entre si entre el grupo formado por
hidroxi, alquilo C,.s, hidroxi-alquilo C;.¢, halo-alquilo Ci.e,
cicloalquilo Ci3.;, cicloalquil ;.;-alquilo C;¢, alcoxi Ci,
alquilsulfonilo C;, alquilsulfinilo C;, alquiltio Ci.,
amino mono- o disustituido por alquilo C;-sulfonilo, amino
mono- o disustituido por algquilo C;.¢-sulfinilo, amino mono- o

disustituido por alquilo C;.¢-tio, acilo y alcoxicarbonilo C;.

4. Los compuestos segln una cualquiera de las reivindi-
caciones 1-3, en los que E es E-1.

5. Los compuestos segln la reivindicacidn 4, en los que
D es arilo opcionalmente sustituido por un &tomo de haldgeno,
elegido entre cloro y bromo o heteroarilo opcionalmente
sustituido por un &tomo de haldgeno, elegido entre cloro y
bromo.

6.Los compuestos segln uné cualquiera de las reivindi-
caciones 4 y 5, en los que D es fenilo, piridilo, tienilo,
pirimidinilo, piridazinilo o indolilo, dicho fenilo, piri-
dilo, tienilo, pirimidinilo, piridazinilo o indolilo estén
opcionalmente sustituidos por un atomo de haldgeno, elegido

entre cloro y bromo.

7%
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7. Los compuestos segln una cualqguiera de las reivindi-
caciones 4-6, en los que D es clorofenilo o cloropiridilo.

8. Los compuestos segin una cualquiera de las reivindi-
caciones 4-7, en los que B es fenilo opcionalmente sustituido
o heteroarilo opcionalmente sustituido.

9. Los compuestos segin una cualquiera de las reivindi-
caciones 4-8, en los que B es fenilo o piridilo, dicho fenilo
o piridilo estédn opcionalmente sustituidos por uno o dos
Atomos de haldgeno, elegidos con independencia entre si entre
el grupo formado por cloro, flior y bromo.

10. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-9, en los que B esgs fenilo sustituido por uno o
dos &tomos de flior.

11. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-10, en los que B es fluorfenilo.

12. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-11, en los que B es 2-fluorfenilo.

13. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-12, en los que R° es arilo, heterocarilo o
heterociclilo, un &tomo de carbono de dichos anillos arilo,
hetercarilo o heterociclilo estd opcionalmente reemplazado
por un grupo carbonilo, y dichos anillos arilo, heteroarilo o
heterociclilo estdn opcionalmente sustituidos por hidroxi,
alquilo C;.¢, alcoxi C;.s, alquilsulfonilo C;.¢, amino-alquilo
Ci¢, amino monosustituido por alquilo Cj;.¢-alquilo Ci.e, o
amino disustituido por alquilo Cj.g-alquilo C;.¢.

14. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-

dicaciones 4-13, en los que R° es arilo, heteroarilo o
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heterociclilo, un &atomo de carbono de dichos anillos arilo,
heterocarilo o heterociclilo se ha reemplazado por un grupo
carbonilo en posicién orto con respecto a B, y dichos anillos
arilo, heterocarilo o heterociclilo estédn opcionalmente
sustituidos por hidroxi, alquilo Cis, alcoxi Cis,
alguilsulfonilo C;, amino-alquilo Ci;.¢, amino monosustituido
por alquilo C;¢-alquilo Ci.s, amino disustituido por alquilo
Ci.g-alquilo Ci.¢.

15. Los compuestos segin una cualquiera de las
reivindicaciones 4-14, en los que R° es 2-oxo-2H-piridin-1-
ilo opcionalmente sustituido por alquilo C;.¢ o alcoxi Ci.

16. Los compuestos segln una cualquiera de las
reivindicaciones 4-15, en los que -B-R° es 2-fluor-4-(2-oxo-
2H-piridin-1-il) -fenilo.

17.Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-16, en los que R' Y R? con independencia entre si
son hidrégeno, hidroxi, alcoxi Ci;.s, hidroxi-alquilo Ci.s ©

R' y R? juntos forman =0 o __ _R", o

—_—C
\R12

R ¥ R? estdn unidos entre si para formar heterociclilo
opcionalmente sustituido, junto con el &tomo de carbono al
1 2 2 :
gque R° y R® estén unidos.
18. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-17, en los que R'Y R? con independencia entre si
son hidrégeno, hidroxi, alcoxi Ci.s, hidroxi-alquilo Ci¢ ©

R' v R? juntos forman _R", en el que R" R' son hidré-
. Yy
N2
R

geno, o
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0]
R! Y R? estan unidos entre si para formar , junto con el

dtomo de carbono al que R' y R? estdn unidos.
19. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-18, en los que R'Y R? juntos forman
5 ::C/R“, en el que R y R' son hidrégeno.
~g?
20. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 4-19, en los que A es -CONH-.
21. Los compuestos segln la reivindicacidén 4, dichos
compuestos son:
10 1-[(4-cloro-fenil)-amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S)-4-metileno-ciclopentano-
1,2-dicarboxilico,
1-[(4-cloro-fenil) -amida) 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1R,2S)-4-metileno-ciclopentano-
15 1,2-dicarboxilico,
1-[(4-cloro-fenil) -amida) 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S,4S)- o (1S,2S,4R)-4-hidro-
ximetil-4-metoxi-ciclopentano-1,2-dicarboxilico,
(4-cloro-fenil) -amida [2-fluor-4- (2-oxo-2H-piridin-1-il)-fe-
20 nil)-amida del &cido (5S,68S)-espiro[2,4]heptano-5,6-dicarbo-
xilico,
1-[(4-cloro-fenil) -amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S,4S)-4-fluor-ciclopentano-
; 1,2-dicarboxilico,
25 1-[(4-cloro-fenil)-amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S,4R)-4-hidroxi-ciclopenta-

no-1,2-dicarboxilico,



10

15

20

25

- 230 -
1-[(4-cloro-fenil) -amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &acido (1S,2S,48S)-4-hidroxi-ciclopenta-
no-1,2-dicarboxilico.

22. Los compuestos segln la reivindicacién 4, dichos
compuestos son:
1-[(4-cloro-fenil) -amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S,4S)-4-fluor-ciclopentano-
1,2-dicarboxilico,
1-[(5-cloro-piridin-2-il)-amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-pi-
ridin—l—il)—fenil]—amida} del acido (1S,2S,4R)-4-fluor-ciclo-
pentano-1,2-dicarboxilico,
1-[(5-cloro-piridin-2-il)-amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-pi-
razin-1-il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S,4R)-4-fluor-ciclo-
pentano-1,2-dicarboxilico,
1-[(5-cloro-piridin-2-il) -amida) 2-{[4-(3-oxo-morfolin-4-il) -
fenil] -amida}) del &cido ((1S,2S,4R)-4-fluor-ciclopentano-
1,2-dicarboxilico,

1- [(5-cloro-piridin-2-il) -amidal 2-{[2-fluor-4- (3-oxo-
morfolin-4-il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2S,4R)-4-fluor-
ciclopentano-1,2-dicarboxilico.

23. Los compuestos segin una cualquiera de las
reivindicaciones 1-3, en los que E es E-2.

24. Los compuestos segin la reivindicacién 23, en los
que D es arilo opcionalmente sustituido por un &tomo de
halbégeno, elegido entre clorc y bromo o heterocarilo opcional-
mente sustituido por un &tomo de haldgeno, elegido entre

cloro y bromo.

W7
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25. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-24, en los que D es fenilo, piridilo, tienilo,
pirimidinilo, piridazinilo o indolilo, dicho fenilo, piri-
dilo, tienilo, pirimidinilo, piridazinilo o indolilo estéa
opcionalmente sustituido por un &atomo de haldgeno, elegido
entre cloro y bromo.

26. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-25, en los que D es clorofenilo o cloropi-
ridilo.

27. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-26, en los que B es fenilo opcionalmente
sustituido o heterocariloc opcionalmente sustituido.

28. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-27, en los que B es fenilo o piridilo, dicho
fenilo o piridilo estad opcionalmente sustituido por uno o dos
dtomos de haldgeno, elegidos con independencia entre si entre
el grupo formado por cloro, flior y bromo.

29. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-28, en los que B es fenilo sustituido por uno o
dos atomos de fldor.

30. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-29, en los que B es fluorfenilo.

31. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-30, en log gue B es 2-fluorfenilo.

32. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-31, en 1los que R° es arilo, heterocarilo o
heterociclilo, un &tomo de carbono de dichos anillos arilo,

heteroarilo o heterociclilo estd opcionalmente reemplazado
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por un grupo carbonilo, y dichos anillos arilo, heteroarilo o

heterbciclilo estdn opcionalmente sustituidos por hidroxi,

alquilo C;, alcoxi Cj.¢, alquilsulfonilo C;.¢, amino-alquilo

Ci.¢, amino monosustituido por alquilo C;.g-alquilo C;.¢, amino
5 disustituido por alquilo Cj.g-alquilo Ci.6.

33. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-32, en los que R® es arilo, hetercarilo o
heterociclilo, un &atomo de carbono de dichos anillos arilo,
heteroarilo o heterociclilo esté& reemplazado por un grupo

10 carbonilo en posicidn orto con respecto a B, y dichos anillos
arilo, heterocarilo o Theterociclilo esté&n opcionalmente
sustituidos por hidroxi, alquilo C;.¢, alcoxi Ci;.¢, alquilsul-

fonilo Ci;., amino-alquilo C;.s, amino monosustituido por

alquilo C;.g-alquilo C;.¢, amino disustituido por alquilo Ci.e-
15 alquilo Ci.6.

34. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-33, en los que R° es 2-oxo-2H-piridin-1-ilo
opcionalmente sustituido por alquilo Ci.¢ o alcoxi Cj.6.

35. Los compuestos sgegln una cualquiera de las reivin-

20 dicaciones 23-34, en los que -B-R° es 2-fluor-4-(2-oxo-2H-
piridin-1-il)-fenilo.

36. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-35, en los que A es -CONH-.

37. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-

25 dicaciones 23-36, en los que R® es hidrégeno y R® es
aminocarbonilo mono- o disustituido.

38. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-

dicaciones 23-37, en los que R’ es hidrégeno y R* es amino
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disustituido-carbonilo, es decir -C(O)-NRR‘, en el R es
alquilo C;¢ y R’ es hidroxi-alquilo Ci.

39. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-36, en los que R® es hidrégeno y R* es hetero-
ciclilocarbonilo opcionalmente sustituido o hetero-
arilocarbonilo opcionalmente sustituido.

40. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 23-36, en los que R® es hidrégeno y R® es
heterociclilocarbonilo opcionalmente sustituido en el que el
grupo heterociclilo contiene un A&atomo de nitrdégeno como
eslabén del anillo y el &tomo de carbono del carbonilo esté
unido al atomo de nitrdégeno del grupo heterociclilo.

41. Los compuestos seglin la reivindicacidén 23, que son:
1-[(4-cloro-fenil)-amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2R,3S)-3-hidroximetil-ciclo-
propano-1,2-dicarboxilico,
1-[(4-cloro-fenil) -amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenill -amida} del &cido (1S,2R,3S)-3-pirrolidin-1l-ilme-
til-ciclopropano-1,2-dicarboxilico,
1-[(4-cloro-fenil) -amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2R,3S)-3-cianometil-
ciclopropano-1,2-dicarboxilico,
1-[(4-cloro-fenil) -amida] 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il)—fenil]—amida} del &cido (1S,2R,3S)-3-metoximetil-ciclo-
propano-1,2-dicarboxilico,
1-[(5-cloro-piridin-2-il) -amidal 2-{[2-fluor-4- (2-oxo-2H-
piridin-1-il)-fenil] -amida} del &cido (1SR, 2RS)-1l-ciano-

ciclopropano-1,2-dicarboxilico,
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1-[(4-cloro-fenil) -amidal 2-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (1SR,2RS)-1-hidroximetil-
ciclopropano-1,2-dicarboxilico,
2-[(5-cloro-piridin-2-il) -amida] 1-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-
piridin-1-il) -fenil]-amida} del &cido (1SR, 2RS)-l-ciano-
ciclopropano-1,2-dicarboxilico,
2-[(4-cloro-fenil) -amida] 1-{[2-fluor-4-(2-oxo-2H-piridin-1-
il) -fenil] -amida} del &cido (lSR,2RS)—1-hidroximetil—ciclo—
propano-1,2-dicarboxilico,
2-[(5-cloro-piridin-2-il) -amida] 1-{[2-fluor-4-(2-oxo-
piridin-1-il)-fenil]-amida} del &cido (1R,2S)-1-metil-
ciclopropano-1,2-dicarboxilico,
1- [(5-cloro-piridin-2-1i1) -amida] 2-{[2-fluor-4- (2-oxo-2H-pi-
ridin-1-il) -fenil] -amida} del &cido (1S,2R,3R)-3-hidroxime-
til-ciclopropano-1,2-dicarboxilico.

42. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 1-3, en los gue E es E-3.

43. Los compuestos segin la reivindicacién 42, en los
que D es arilo opcionalmente sustituido por un &tomo de
haldégeno, elegido entre <cloro y bromo o heteroarilo
opcionalmente sustituido por un &atomo de haldégeno, elegido
entre cloro y bromo.

44 . Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-43, en los que D es fenilo, piridilo, tienilo,
pirimidinilo, piridazinilo o indolilo, dicho fenilo,
piridilo, tienilo, pirimidinilo, piridazinilo o indolilo esté
opcionalmente sustituido por un &tomo de haldgeno, elegido

entre cloro y bromo.
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45. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-44, en los que D es clorofenilo o cloropi-
ridilo.

46. Los compuestos seglin una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-45, en los que B es fenilo opcionalmente susti-
tuido o heteroarilo opcionalmente sustituido.

47. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-46, en los que B eg fenilo o piridilo, dicho
fenilo o piridilo estad opcionalmente sustituido por uno o dos
dtomos de haldgeno, elegidos con independencia entre si entre
el grupo formado por cloro, fldor y bromo.

48. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-47, en los que B es fenilo sustituido por uno o
dos atomos de fldor.

49. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-48, en los que B es fluorfenilo.

50. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-49, en los que B es 2-fluorfenilo.

51. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-50, en los que R° es arilo, heterocarilo o
heterociclilo, un &tomo de carbono de dichos anillos arilo,
hetercarilo o heterociclilo estd opcionalmente reemplazado
por un grupo carbonilo, y dichos anillos arilo, heterocarilo o
heterociclilo estédn opcionalmente sustituidos por hidroxi,
alquilo C; 4, alcoxi Cis, alquilsulfonilo C;.¢, amino-alquilo
Ci.6, amino monosustituido por alquilo C;.e-alquilo C;¢, amino

disustituido por alquilo C;.¢-alquilo C;.¢.

747



52. Los compuestos segin una cualquiera de las
reivindicaciones 42-51, en los que R° es arilo, heterocarilo o
heterociclilo, un Atomo de carbono de dichos anillos arilo,
heterocarilo o heterociclilo estd reemplazado por un Jgrupo

5 carbonilo en posicién orto con respecto a B, y dichos anillos
arilo, heteroarilo o© heterociclilo estédn opcionalmente
sustituidos por hidroxi, alquilo Ci.g, alcoxi Ci6,
alquilsulfonilo C;¢, amino-alquilo Ci.s, amino monosustituido

i1 por alquilo C;s-alquilo C;.s, amino disustituido por alquilo
10 C;g-alquilo Ci.6.
53. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-

ﬂ dicaciones 42-52, en los que R° es 2-oxo-2H-piridin-1-ilo

opcionalmente sustituido por alquilo C;.¢ o0 alcoxi Ci.
54. Los compuestos segin una cualquiera de las reivin-

15 dicaciones 42-53, en los que -B-R° es 2-fluor-4-(2-oxo-2H-

piridin-1-il) -fenilo.
55. Los compuestos segln una cualquiera de las reivin-
dicaciones 42-54, en los que A es -CONH-.

56. Un proceso para 1la obtencidén de di alquil Ci,

20 éster del acido (1s,28)-4-metileno-ciclopentano-1,2-

dicarboxilico, que consiste en un paso de conversién de un di
alquil Ci.4 éster del A&cido trans-4-metileno-ciclopentano-

1,2-dicarboxilico en un di alquil Ci;.4 éster del Aacido

|
(18,2S) -4-metileno-ciclopentano-1,2-dicarboxilico por accidn
25 de un biocatalizador elegido entre el grupo formado por la

lipasa G del Penicillium camenberti, la lipasa N del Rhizopus

f niveus y la lipasa PN del Phycomyces nitens.
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57. Un proceso de obtencidén de un monoalquil C,., éster
del &cido (1S,2S)-4-metileno-ciclopentano-1,2-dicarboxilico,
que consiste en un paso de conversién de un di alquil Ci.
éster del acido (18,28) -4-metileno-ciclopentano-1,2-
dicarboxilico en un monocalquil C;., éster del &cido (18S,28S)-
4-metileno-ciclopentano-1,2-dicarboxilico por accién de un
biocatalizador elegidos entre el grupo formado por la lipasa
OF de la Candida rugosa, la lipasa RMM del Rhizomucor miehei,
la esterasa PLE de higado de cerdo y la proteasa subtilisina
A del Bacillus licheniformis.

58. Un proceso para la obtencidén de los compuestos de
la férmula (I) segln una cualquiera de las reivindicaciones
4-21, que consiste en el proceso segln la reivindicacidn 56
y/o 57.

59. Compuestos de la férmula (II)

“ COO~(alquil
C,-@lquilb00C O0-@lquilo Cy.)

que son enantioméricamente puros.

60. Compuestos de la férmula (III)

HOOC COO-(alquilo C, )

61. Compuestos de la férmula (IV)

" COO-(alquilo C,.,)

2T
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en la que D tiene el significado definido en una cualquiera
de las reivindicaciones 1-3.

62. Compuestos de la férmula (V)

“ COOH

ZI

D o]

en la que D tiene el significado definido en una cualquiera
de las reivindicaciones 1-3.

63. Compuestos de la férmula (VI)

en la que B, R° y D tienen los significados definidos en una
cualquiera de las reivindicaciones 1-3.

64. Compuestos de la férmula (VII)

en la que B, R°® y D tienen los significados definidos en una
cualquiera de las reivindicaciones 1-3.
65. Composiciones farmacéuticas que contienen un

compuesto segin una cualquiera de las reivindicaciones 1-55 y

un excipiente farmacéuticamente aceptable.
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