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SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMER ¢ s rENDLNGIA UE INDUSTRIA Y CONERCIO |
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES - \ %
AT

= ' 2 : ) 514; 2020 NUECREACIONL |
' Fecha 2008-11-27 16:14:47  Dep. 2020 NUE |

Tra 11 PATENTENYN ve' 378 FASENACIONALI

Act 329 CTOINFORMAGICON Folios: 20

Re: P1.-ABBOTT GMBH & CO. KG.-Solicitud de Patente de Invencién en

~. Fase Nacional PCT para "ARILSULFONAS _HETEROCICLICAS
APROPIADAS PARA TRATAR TRASTORNOS QUE RESPONDEN A

LA MODULACION DEL RECEPTOR DE SEROTONINA 5HT6".-Clase

CO7D 205/04.-Expediente nimero 08-108.799.-

1. Me refiero a mi Solicitud de Patente radicada ante ese Despacho el 10 de

"Octubre de 2008.

2. Debidamente autorizado por mi representado me permito manifestar a ese
Despacho que es deseo del solicitante presentar un nuevo juego de

reivindicaciones en el que se cancelaron las reivindicaciones 30 a 44 del capitulo v

reivindicatorio originalmente presentado.

b

S

En relacién con la anterior modificacién, atentamente me permito mani ei

a ‘ese Despacho que la misma no amplia de manera alguna el alcance d

presente invencién y que el nuevo capitulo modificado es el que debe ser t

en cuenta en el tramite de Fase Nacional.
3. Anexo me permito presentar:
(a) Formulario unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo numero 08-88,572, expedido por la Superintendencia de
Industria y Comercio, que acredita el pago de la modificacién

mencionada; y
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(c) Copia de las paginas 287 a 302 del capitulo reivindicatorio que

reemplaza aquel presentado originalmente, el cual consta de 29

rejivindicaciones.

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

Séﬁor Superintendente,

\U\LQ}U\M _

LICIA LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215

RECONOCIMIENTO Y PRZSFNWOQ@%ONAL
Bogota, D.C.
: Ante mi PABLO MENDEZ BARAJAS
» NOTARIO SEXTO (E) DEL CIRCULO DE
BOGOTA ‘27
Compar_egieron

en ch presente documento es(won) la(s) suya (s} y
que el contenido del mismo es cierto. En constan- :
cia se lirma esta diligencia.

LA .
CIA LLOREDA RICAURTE
de Usaquén

B 'Ke-'-i-t
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SUPERINTENDENCIA N
FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.
2000-10
®© L SOLICITUD DE: o
' S ‘Jv-J”"‘E',.
D Correccion de Error Material, |E Modificacién a una Solicitud. .~ """
@' ' | Nombre:  ABBOTT GMBH & CO. KG, sociedad ! ‘ IR
existente y organizada de conformidad con las Ieyes P IDENTIFICACION
de Alemania. ,
x CCD NITD
SOLICITANTE - | Direcciéon: Max-Planck- Rang 2, 65205 Wlesbaden
a Alemania. C.E. D Otro|:| .
Teléfono: 3 264270 Fax: 6069701 | o
E-mail:  jllcco@lloredacamacho.com ,Numero 5 S b n
Domicilio: Wiesbaden, Alemania. T o
@ Nombre:  ALICIA LLOREDA RICAURTE . IDIENTIFICACION
N
ce. ar [
REPRESENTANTE | Direcci6n: Calle 72 No. 5-83 5° Piso
AD
O APODERADO CE. |:| Otro D
Telef(?n().: 3264270 Fax: 6 069701 NGMero 39 690743 TP'53.215
: E-mail: jllcco@lloredacamacho.com
_@ Numero de expediente: I PP
.08-108.799 S L SRS P
o . . P A v .
‘ ‘Descnpcmn de la correccion o modlflcaclon solicitada - cancelaaon de las re|V|nd|ca<:|ones 30
a 44 en la Solicitud de Patente de Invencién arriba referida. L L
: o T e
oy
@, Comprobante de pago No. 08-88,572 Fech; 11 de-f\:.loviembre‘déQd'O.S l
@ Anexos:
”Z]] Comprobante de pagoe 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 n@u KC/(L_ QM C{k
’C.C.39690.713  TP.53215
9 Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina. y.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula |

R} Q
A—E—ﬁ—Ar
RN (], 0 (1)
" .
CARACTERIZADO PORQUE

n es0,102

G esCH;oCHR,

R1

es H, C4-Cg-alquilo, C4-Cg-alquilo sustituido por Cs-Cs-cicloalquilo, Ci-
Cs-hidroxialquilo, C4.Cg-alquilo fluorado, C;-Cs-cicloaiquilo, C4.Cs-cicloalquilo
fluorado, Ci-Cs-alquenilo, C3.Cs-alquenilo fluorade, formilo, acetilo, propionilo o
bencilo;

R? R?y R? son, en forma independiente entre si, H, metilo,
fluorometilo, difiuorometilo, o trifluorometilo;

A es 1,4-fenileno o 1,3-fenileno, que es opcionalmente sustituido por
uno, dos, tres o cuatrc sustituyentes seleccionados entre halégeno, C4-Cs-
alquilo, C¢-Cs-alcoxi, C1.Cs-alquilo fluorado y C4-Cy-alcoxi fluorado;

E es NR® 0 CH,, en donde R®es H o C4-Cs-alquilo;

Ar esun radical delaformulaA,B,C,D,E,FoG

R° __. _R° N— _R°
Rb N Rb \ Rb
R? R? R?
(A) (B) (C)

395
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RC
==\ —N_-R°
\: /N \ b
R
R:<Ra Ra
(D) (E)
| RS (R),
X %
S S
(F) (G)

en donde

R?® es hal6geno, hidroxilo, C4-Cg-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado, C4-Ce-
hidroxialguilo, C-Ce-alcoxi-C1-Ce-alquilo, C2-Cg-alquenilo, C,.Cs-alquenilo
fluorado, C3-Cs-cicloalquilo, C3.Cg-cicloalquilo fluorado, C4-Cg-alcoxi, C4-Ce-
hidroxialcoxi, C4-Cg-alcoxi-C4-Cg-alcoxi, C1.Ce-alcoxi fluoradeo, C4-Cg-alquiltio,
C1.Cg-alquiltio fluorado, C4-Cs-alquilsulfinilo, C,.Ce-alquilsulfinilo fluorado, C1-Cg-
alquilsulfonilo, Cy.Cg-alquilsulfonilo fluorado, fenilsulfonilo, piridilsulfonilo,
benciloxi, fenoxi, fenilo, donde el radical fenilo y piridilo en los Ultimos 5
radicales mencionados pueden no estar sustituidos o pueden tener entre 1y 3
sustituyentes seleccionados entre C4-Cy-alquilo, C+.Cs-alquilo fluoradoy
haldgeno, CN, nitro, C1-Cs-alquilcarbonilo, Cy.Cs-alquiicarbonilo fluorado, C4-Cs-
alquilcarbonilamino, C;.Cg-alquilcarbonilamino fluorado, carboxi, NH-C(O)-
NR®R’, NR®R’, NR®R’-C;-Cs-alquileno, O-NR®R’, donde R® y R’ son, en forma
independiente entre si, H, C-Cy-alquilo, C4.Cs-alquilo fluorado o C+-Cs-alcoxi o

pueden formar, junto con N, un anillo saturado o insaturado de 4, 5,06
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miembros, R®-CO-NR-C;-Cg-alquileno, donde R® tiene los valores que se han
definido y R® es C4-C4-alquilo o fenilo, donde el radical fenilo puede no estar
sustituido o puede tener enire 1 y 3 sustituyentes seleccionados entre C4-Cy-
alquilo, C4.C4-alquilo fluorado y haldgeno, CH,-piridilo, donde el radical piridilo
puede no estar sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados
entre C4-Cs-alquilo, C4.C4-alquilo fluorado y halégeno, o es un anillo
heterociclico saturado o insaturado, aromatico o no aromaticode 3a 7
miembros que comprende como miembros del anille 1, 2, 3 0 4 heteroatomos
seleccionados entre N, Oy S y/o 1, 2 0 3 grupos que contienen heteroatomos
seleccionados entre NR®, donde R® es H, C;-Cs-alquilo, C4.C4-alquilo fluorado,
C4-Cy-alquilcarbonilo o C4.Cy4-alquilcarbonilo fluorado, SO, 80, y CO, y donde
el heterociclo puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados entre hidroxi,
halégeno, C4-Cs-alquilo, C1.Cg-alquilo fluorado, C4-Cg-alcoxi, C+.Ce-alcoxi
fluorado, C4-Cs-alquiltio, C4.Cg-alquiltio fluorado, NR6R7-C1—CG-alquileno, donde
R® y R’ tienen los valores que se han definido, carboxilo y C4-Cy-
alquioxicarboniio;

R® y R®, en forma independiente entre si, son H, haldgeno, CH3, OCHj3,
CHyF, OCH.F, CHF;, OCHF,, CF3, OCF3;, CH2CH»F, OCH>CH;F, CHCHF,,
OCH2CHF,, CH2CF3 0 OCH,CF3;

R%se define como R?;

R®es H o se define como R?,

R'se define como R?;

kes0,1,203;y

jes0,1,2, 304,



290

con la salvedad de que R® no es F, CHyF, CHF,, CF3 u OCF3siAes
1,4-fenileno, Ar es un radical de la férmula (A) y R® y R® son H o halogeno;

excepto los compuestos, donde R’ es propilo, G es CHz, nes 1, Aes
1,4-fenileno, E es NH, Ar es un radical de férmula (F) y R es halégeno, C4-Cs-
alquilo, C2-Cg-alquenilo o un anillo heteroaromatico de 5 miembros;

y sales de adicidn acida de los mismos toleradas fisiolbgicamente.

2. Un compuesto de la formula {1} de acuerdo con la reivindicacion 1,
CARACTERIZADO PORQUE Ar es un radical de las formulas A, B, C, Do E.

3. Un compuesto de la férmula (I) de acuerdo con la reivindicacion 1
0 2, CARACTERIZADC PORQUE |

R' esH, Cy-Cs-alquilo, C1-Ce-alquilo sustituido con Cs-Ce-cicloalquilo,
C1-Cs-hidrexialquilo, C+.Cs-alquilo fluorado, C3-Ce-cicloalquilo, C3-Ce-cicloalquilo
fluorado, Cs-Cs-alquenilo, C3-Ce-alquenilo fluorado, formilo, acetilo o propionilo;

Ar es unradical de la formula A, B, C, D o E;

R?® es halégeno, C4-Cg-alquilo, C1.Ce-alquilo fluorado, C¢-Ce-
hidroxialguilo, C1-Cg-alcoxi-C+-Cg-alquilo, C;-Ce-alquenilo, C,.Cs-alquenilo
fluorado, C3-Cs-cicloalquilo, Cg-Ca-éicIoanuiio fluorado, C-Cg-alcoxi, C1-Cs-
hidroxialcoxi, C1-Cg-alcoxi-C4-Cg-alcoxi, C4.Cs-alcoxi fluorado, C-Cg-alquiltio,
C1-Ce-alquiltio fluorado, C4-Cg-alquilsulfinilo, C1.Cg-alquilsulfinilo fluorado, C4-Ce-
alquilsulfenilo, C4.Cg-alquilsulfonilo fluorado, fenilsulfonilo, benciloxi, fenoxi,
donde el radical fenilo en los ultimos 3 radicales mencionados puede no estar
sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados entre C4-Cs-
alquilo, C+.Cs-alquilo fluorado y halégeno, CN, nitro, C-Cg-alquilcarbonilo, Ci.
Cs-alquilcarbonilo fluorado, C4-Cs-alquilcarbonilamino, C4.Cs-

alquilcarbonilamino fluorado, carboxi, NH-C(Q)-NR®R”, NR°R’, NR°R"-C+-Cs-
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alquileno, O-NR°R’, donde R® y R’ son, en forma independiente entre si, H, Cs-
Cy-alquilo, C1.C4-alquilo fluorado o C4-Cs-alcoxi o pueden formar, junto con N,
un anillo saturado o insaturado de 4, 5, 0 6 miembros, o es un anillo
heterociclico saturado o insaturado de 3 a 7 miembros que comprende como
miembros del anillo 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados entre N, O y S y/o
1, 2 0 3 grupos que contienen heteroatomos seleccionados entre NR®, donde
R® es H, C-Cs-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado, C4-Cy-alquilcarbonilo o C+.Cy-
alquilcarbonilo fluorado, SO, SO; y CO, y donde el heterociclo puede tener 1, 2
o 3 sustituyentes seleccionados entre hidroxi, halégeno, C-Cg-alquilo, C4.Ce-
alquilo fluorado y C4-Cg-alcoxi; y

R® y R®, en forma independiente entre si, son H, halégeno, CH3, OCHa,
CHF3, OCHF;, CF3 0 OCF3;

con la salvedad de que R? no es F, CH,F, CHF,, CF3 0 OCF3siAes
1,4-fenileno y R® y R® son H o halogeno;

y sales de adicidn acida de los mismos toleradas fisiologicamente.

4, El compuesto de acuerdo con la reivindicaciéon 1,
CARACTERIZADO PORQUE Ar es un radical de la formula (F) o de la formula
(G).

5.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4,
CARACTERIZADO PORQUE R se selecciona entre halégeno, hidroxilo, Ci-
Cs-alquilo, C4-Cy-alquilo fluorado, C4-C4-alquilsulfonilo, C4-Cs-alquilsuifonilo
fluorado, fenilsulfonilo, piridilsulfonilo, fenilo, donde el radical fenilo y piridilo en
los ultimos 3 radicales mencionados puede estar no sustituido o puede tener
entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados entre C,-Cy-alquilo, C4.Cs-alquilo

fluorado y halégeno, R%-CO-NR®-C;-C;-alquileno, CHa-piridilo, donde el radical

39
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piridilo puede estar no sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes
seleccionados entre C4-Cy-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado y halégeno, y un anillo
heterociclico saturado, parcialmente insaturado o aromatico de 5 6 6 miembros
que comprende como miembros del anillo 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados
entre N, Oy S y/o 1, 2 o 3 grupos que contienen heteroatomos seleccionados
entre NR®, donde R® es H, C4-Cs-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado, Cy-Cs-
alquilcarbonilo o C,.Cy-alquilcarbonilo fluorado, y donde el anillo heterociclico
puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados entre hidroxi, halégeno, C;-
Cs-alquilo, C4.Ce-alquilo fluorado, C4-Cg-alcoxi, C1.Cs-alcoxi fluorado, C4-Ce-
alquiltio, C+.Ce-alquiltio fluorado, NR®R’-C+-Cs-alquileno, carboxilo y C4-Cs-
alquioxicarbonilo, donde R®, R’Y R® tienen los valores definidos en la
reivindicacion 1.

6. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 5,
CARACTERIZADO PORQUE R se selecciona entre halogeno, C1-Cs-alquilo,
C1.Cs-alquilo fluorado, C4-Cs-alquilsulfonilo, C1.Cy4-alquilsulfonilo fluorado,
fenilsulfonilo, donde el radical fenilo puede estar no sustituido o puede tener
entre 1y 3 sustituyentes seleccionados entre C4-Cy-alquilo, C1.Cs-alquilo
fluorado y halégeno, y un anillo heteroaromatico de 5 c 6 miembros que
comprende como miembros del anillo un atomo de nitrégeno o un grupo NR?,
donde R® es H o C4-Cy-alquilo, y opcionalmente uno o dos heteroatomos
adicionales seleccionados entre N, O, S, y donde el anilio hetercaromatico
puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados entre halégeno, C4-Cs-alquilo,
C1.Ce-alquilo fluarado, C4-Cg-alcoxi, C1.Cg-alcoxi fluorado, C4-Ce-alquiltio y Ci.

Ce-alquiltio fluorado.

Loo
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7. El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4,
CARACTERIZADO PORQUE R® es H, halogeno, C1-Cy-alquilo 0 C1.Cs-alquilo
fluorado, R es , C+-C4-alquilo o C1.C4-alquilo fluoradoyjes 0o 1.

8. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADC PORQUE nes 0o 1.

9. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE R' es hidrageno, metilo, etilo, n-
propilo, 2-fluoroetilo, 3-fluoropropilo, 3-hidroxipropilo, ciclopropilmetilo, alilo o
bencilo.

10. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 9,
CARACTERIZADO PROQUE R’ es hidrégeno, n-propilo o alilo.

11. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE R? R®yR* are H.

12. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE E es NH.

13. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
de 1a3yde 8a12 CARACTERIZADO PORQUE R? se selecciona entre los

radicales de la formula R*
_Y Ra'
en donde

Y es N, CH o CF,

R y R* se seleccionan en forma independiente entre si entre C4-C,-

alquilo, C4.Co-alquilo fluorado y C4-Cp-alcoxi, con |la salvedad de que si Y es CH

o CF uno de los radicales R?" o R?2 también puede ser hidrégeno o fltor, o
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R*" y R* forman juntos un radical (CHz)m en donde 1 o 2 de los atomos
de hidrégeno se pueden reemplazar con fluor, hidroxi, C4-Cz-alquilo o C4-C»-
alcoxi, en donde una porcion CH; se puede reemplazar con O, S, SO, SOz 0
NR®, en donde R es H o C1-Cz-alquilo, yen donde mes 2, 3,4, 50 6.

14. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE el radical R* se selecciona entre
halégeno, C1-Cs-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado, C+-Cs-alcoxi, C1.Cs-alcoxi
fluorado, C4-Ce-alquilsulfonilo, C4.Ce-alquilsulfonilo flucrado, CN, nitro, C+-Ce-
alquilcarbonilo, C1.Ce-alquilcarbonilo flucrado, Cy-Ce-alquilcarbonilamino, C1.Cs-
algquilcarbonilamine fluorado, o un anillo heterociclico saturado o insaturado de
3 a 7 miembros que comprende como miembros del anillo 1, 2, 304
heteroatomos seleccionados entre N, O y S y/o 1, 2 0 3 grupos que contienen
heteroatomos seleccionados entre NR®, donde R® tiene los valores que se
definen en la reivindicacion 1, SO, SOy y CO, y donde el anillo heterociclico
puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados entre hidroxi, halégeno, C;-
Ce-alquilo, C4.Cg-alquilo fluorado y C4-Cg-alcoxi.

15. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE la configuracion absoluta en el
atomo de carbono que tiene el grupo A es (8). .

16. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
precedentes, CARACTERIZADO PROQUE A es 1,3-fenileno, que esta
opcionalmente sustituido con uno 0 mas sustituyentes seleccionados entre
halégeno, C4-Cs-alquilo, C4-Cy-alcoxi, C4.C4-alquilo fluorado y C1.Cs-alcoxi

fluorado.

hor
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17. El compuesto de acuerdo con las reivindicaciones 1 a 15,
CARACTERIZADO PORQUE A es 1,4-fenileno que esta opcionalmente
sustituido con uno o0 mas sustituyentes seleccionados entre halogeno, Cq-Cs-
alquilo, C4-Cy-alcoxi, C1.C4-alquilo fluorado y C1.C4-alcoxi fluorado.

18. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 17,
CARACTERIZADO PORQUE R? es C4-Ce-alquilo, C4-Cs-hidroxialquilo, C4-Ce-
alcoxi-C4-Cs-alquilo, Cp-Ce-alquenilo, Cy-Ce-alguenilo fluorado, Cj3-Ce-
cicloalquilo, C3-Ce-cicloalquilo fluorado, C4-Cg-alcoxi, C1-Cs-hidroxialcoxi, C+-Ce-
alcoxi-C¢-Cg-alcoxi, C-Cg-alquiltio, C1.Cg-alquiltio fluorado, C+-Ce-alquitsulfinilo,
C+-Cs-alquilsulfinilo fluorado, C4-Cg-alquilsulfonilo, C4.Cs-alquilsulfonilo fiuorado,
fenilsulfonilo, benciloxi, fenoxi, donde el radical fenilo en los Ultimos 3 radicales
mencionados puede estar no sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes
seleccionados entre C4-Cs-alquilo, C4.Cs-alquilo fluorado y halégeno, CN, nitro,
C1-Ce-alquilcarbonilo, C4.Cg-alquilcarbonilo fluorado, C4-Cs-alguilcarbonilamino,
C+.Cs-alqilcarbonilamino fluorado, carboxi, NH-C(O)-NR°R’, NR°R’, NR°R’-C;-
Ce-alquileno, O-NR®R’, donde R® y R” son, en forma independiente entre si , H,
C4-Cs-alquilo, C4.Cs-alquilo fluorade o C4-Cy-alcoxi o pueden formar, junto con
N, un anillo saturado o insaturado de 4, 5 © 6 miembros, o es un anillo
heterociclico saturado o insaturado de 3 a 7 miembros que comprende como
miembros del anillo 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados entre N,OySylo
1, 2 0 3 grupos que contienen heteroatomos seleccionados entre NR®, donde
R® tiene los valores que se definen en la reivindicacion 1, SO, SOz y CO, y
donde el anillo heterociclico puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados

entre hidroxi, haldégeno, C,-Cg-alquilo, C1.Cg-alquilo flucrado y C4-Cs-alcoxi.

AO}\
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19. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las clausulas
precedentes, CARACTERIZADO PORQUE el anillo heterociclico saturado o
insaturado de 3 a 7 miembros R? se selecciona entre azetidinilo, pirrolidinilo,
oxopirrolidinilo, oxo-oxazolidinilo, piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo,
tiomorfolinilo, 1-oxotiomorfolinilo, 1,1-dioxotiomoﬁoiinilo, pirrolilo, furanilo,
tienilo, pirazolilo, imidazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo,
triazolilo, oxadiazolilo, furazanilo, tiadiazolilo, y tetrazolilo, donde el radical
heterociclico puede estar no sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes
seleccionados entre halégeno, C4-Cy-alquilo, C1.C4-alquilo fluorado, C4-Cy-
alcoxi y hidroxi.

20. El compuesto de acuerdo con la reivindicacién 19,
CARACTERIZADO PORQUE el anillo heterociclico saturado o insaturado de 3
a 7 miembros R® se selecciona entre azetidinilo, pirrolidinilo, oxopirrolidinilo,
oxo-oxazolidinilo, piperidinilo, morfolinilo, furanilo, tienilo, pirazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo y tiadiazolilo, donde el radical heterociclico
puede estar no sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados
entre haldgeno y C4-Cs-alquilo.

21. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
19 0 20, CARACTERIZADO PORQUE el anillo heterociclico saturado o
insaturado de 3 a 7 miembros comprende como miembro del anillo al menos un
atomo de nitrdgeno o al menos un grupo NR®.

22. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones
entre 1y 3y 8 a 21, CARACTERIZADO PORQUE R? se selecciona entre
halégeno, C+-Cy-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado, CN, un anillo heteroaromatico

de 5 miembros que comprende como miembros del anillo un atomo de
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nitrébgeno o un grupc NR® donde R®es H o C1-Cy-alquilo, y opcionalmente uno
o dos heteroatomos adicionales seleccionados entre N, O, S, y donde el anillo
heteroaromatico puede tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados entre
haldogeno, C1-C4-alquilo, C4.Cy-alquilo fluorado, C4-Cs-alcoxi y hidroxi, y un
anillo heterociclico saturado de 5 6 6 miembros unido por un atomo de
nitrégeno que contiene opcionalmente, aparte de su atomo de nitrébgeno un
heteroatomo adicional o grupo que contiene un heteroatomo seleccionado
entre O y NR®, donde R® es H o C4-Cs-alquilo, donde el radical heterociclico
puede tener 1, 2 0 3 sustituyentes seleccionados entre halégeno, C-Cy4-alquilo,
C1.Cy-alquilo fluorado, C4-Cy-alcoxi y hidroxi.

23. Una composicion farmacéutica CARACTERIZADA PORQUE
comprende al menos un compuesto de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones precedentes, opcionalmente junto con al menos un vehiculo o
sustancia auxiliar fisiolégicamente aceptable.

24. Un método para tratar un trastorno clinico susceptible de
tratamiento con un ligando del receptor 5-HT6, CARACTERIZADO PORQUE

comprende administrar una cantidad eficaz de al menos un compuesto de la

formula |
R} 9
A—E—-ﬁ—Ar (N
RN g, ©
R4
en donde

n es0,102;

, hoS
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G es CHyoCHR®

R' esH, C1-Ce-alquilo, C+-Ceg-alquilo sustituide con C3-Cs-cicloalquilo,
C1-Cs-hidroxialquilo, C4.Ce-alquilo fluorado, Cs-Cs-cicloalquilo, Cs-Cs-cicloalquilo
fluorado, C3-Cs-alquenilo, Cj;-Cs-alquenilo fluorado, formilo, acetilo, propionilo o
bencilo;

R?, R®y R* son, en forma independiente entre si , H, metilo,
fluorometilo, difluorometilo, o trifluorometilo;

A es 1,4-fenileno o 1,3-fenileno, que esta opcionalmente sustituido
con one, dos, tres o cuatro sustituyentes seleccionados entre halogeno, C4-Cy-
alquilo, C4-Cs-alcoxi, C1.Cs-alquilo fluorado y C4.Cy-alcoxi fluorado;

E es NR®o CHjy, en donde R® es H o C4-Cs-alquilo;

Ar esunradical de laformula A,B,C,D,E,Fo G

R° . _R° N— _R°
Rb N Rb \ Rb
R? R? R?
(A) (B) (C)
RC
==\ —N __R°
\: _/<N \ R?
R R® R?
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(R%)
RS L

(F) (G)

en donde

R? es halogeno, hidroxilo, C4-Cs-alquilo, C4.Cs-alquilo fluorado, C4-Cs-
hidroxialquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Cg-alquilo, C2-Ce-alquenilo, Co-Cg-alquenito
fluorado, C;-Ce-cicloalquilo, C3-Ce-cicloalquilo fiuorado, C¢-Cg-alcoxi, C4-Cs-
hidroxialcoxi, C4-Cg-alcoxi-C4-Cg-alcoxi, Cq.Cg-alcoxi fluorado, C4-Ce-alquiltio,
C1.Cs-alquiltio fluorado, C+-Ce-alquilsulfinilo, C4-Cg-alquilsulfinilo fluorado, C4-
Cs-alquilsulfonilo, C4.Cg-alquilsulfonilo fluorado, fenilsulfonilo, piridilsulfonilo,
benciloxi, fenoxi, fenilo, donde el radical fenilo y piridilo en los Gltimos 5
radicales mencionados puede estar no sustituido o puede tener entre 1 y 3
sustituyentes seleccionados entre C4-Cs-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado y
halégeno, CN, nitro, C-Cs-alquilcarbonilo, C4.Cg-alquilcarbonilo fluorado, C1-Cs-
alquilcarbonilamino, C1.Cg-alquilcarbonilamino fluorado, carboxi, NH-C(O)-
NRER’, NR®R’, NR®R’-C;-Cs-alquileno, O-NR°R’, donde R® y R son, en forma
independiente entre si , H, C4-Cs-alquilo, C4.C4-alquilo fluorade o C4-Cy-alcoxi 0
pueden formar, junto con N, un anillo saturado o insaturado de 4, 50 6
miembros, R%-CO-NR5-C;-Cs-alquileno, donde R® tiene los valores que se han
definido y R® es C1-C4-alquilo o fenilo, donde el radical fenilo puede estar no
sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados entre C1-Cs-
alquilo, C4.Cy-alquilo fluorado y haldégeno, CH;-piridilo, donde el radical piridilo
puede estar no sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados

entre C4-Cs-alquilo, C4.Cy-alquilo fluorado y halégeno, o es un anillo

Ao

Y
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heterociclico saturado o insaturado aromatico o no aromaticode 3a 7
miembros que comprende como miembros del anillo 1, 2, 3 o 4 heteroatomos
seleccionados entre N, O y S y/o 1, 2 0 3 grupos que contienen heteroatomos
seleccionados entre NR®, donde R® es H, C1-Cs-alquilo, C+.Cs-alquilo fluorado,
C1-C,-alquilcarbonilo o C4.Cy-alquilcarbonilo fluorado, SO, SO, y CO, y donde
el anillo heterociclico puede tener 1, 2 0 3 sustituyentes seleccionados entre
hidroxi, halégeno, C4-Cs-alquilo, C4.Cs-alquilo fluorado, C¢-Cgs-alcoxi, C1.Ce-
alcoxi fluorado, C4-Cg-alquiltio, C4.Cs-alquiltio fluorado, NR®R’-C4-Cs-alquileno,
donde R® y R’ tienen ios valores que se han definido, carboxila y C;-Cq-
alquioxicarbonilo; y

R® y R%, en forma independiente entre si , son H, haldgeno, CHj, OCH3,
CHzF, OCHsF, CHF»,, OCHF,, CF3, OCF3, CHCHLF, OCH,CHaF, CH,CHF,
OCH,;CHF,, CH,CF3 0 OCH,CF3;

RY se define como R

R® es H o se define como R

R" se define como R?;

k es0,1,203y

j es0,1,2, 304,

y/o al menos una sal de adicidon acida tolerada fisiologicamente del
mismo a un sujeto que lo necesita.

25. El método de acuerdo con la reivindicacion 24,
CARACTERIZADO PORQUE

Ar es unradical de laformula A, B, C, Do E;

R? es halogeno, Cy-Cs-alquilo, Cy.Cs-alquilo fluorado, C4-Cs-

hidroxialquilo, C4-Cg-alcoxi-C4-Ce-alquilo, C,-Cs-alquenilo, C,-Cg-alquenilo

hed,
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fluorado, Cs-Cs-cicloalquilo, C3-Cs-cicloalquile fluorado, C4-Cs-alcoxi, C4-Ce-
hidroxialcoxi, C-Cg-alcoxi-C;-Cg-alcoxi, C1.Cg-alcoxi fluorado, C+-Cg-alquiltio,
C1-Ce-a.uiltio fluorado, C4-Ce-alquilsulfinilo, C4-Cg-alquilsulfinilo fluorado, C1-
Cg-alquilsulfonilo, C+.Cs-alquilsulfonilo fluorado, fenilsulfonilo, benciloxi, fenoxi,
donde el radical fenilo en los Ultimos 3 radicales mencionados puede estar no
sustituido o puede tener entre 1 y 3 sustituyentes seleccionados entre C4-Cy-
alquilo, C4.Cy-alquilo fluorado y halégeno, CN, nitro, C4-Cg-alquilcarbonilo, C4.
Ces-alquilcarbonilo fluorado, C4-Cg-alquilcarbonilamino, C1.Ce-
alquilcarbonilamino fluorado, carboxi, NH-C(O)-NR°R, NR°R”, NR°R"-C-Ce-
alquileno, O-NR®R’, donde R® y R’ son, en forma independiente entre si , H,
C1-Cy-alquilo, C1.Cs-alquilo fluorado o C+-Cy-alcoxi o pueden formar, junto con
N, un anillo saturado o insaturade de 4, 5 o 6 miembros, o es un anillo
heteraciclico saturado o insaturado de 3 a 7 miembros que comprende como
miembros del anillo 1, 2, 3 o 4 heteroatomos seleccionados entre N, Oy S y/o
1, 2 0 3 grupos que contienen heteroatomos seleccionados entre NR®, donde
R® es H, C;-Cy-alquilo, C4.C4-alquilo fluorado, C1-C4-alquilcarbonilo o C4.Ca-
alquilcarbonilo fluorade, SO, SO; y CO, y donde €! anillo heterociclico puede
tener 1, 2 o 3 sustituyentes seleccionados entre hidroxi, halégeno, C;-Ce-
alquilo, C+.Cg-alquilo fluorado y C¢-Ce-alcoxi; y

R® y R%, en forma independiente entre si, son H, halégeno, CH3, OCHj,
CHF2, OCHF3,, CF3u OCFa3.

26. El método de acuerdo con la reivindicacion 24 o 25,
CARACTERIZADO PORQUE el compuesto | tiene los valcres definidos en

cualquiera de las reivindicaciones 1 a 22.
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A
‘ r - Il - v -
&. “E| método de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 24 a

26, C,&}é’-{b’fER!ZADO PORQUE ¢! trastorno clinico es una enfermedad del
sisten&ap;)fi\ér\ﬁioso central. |

" 28. 'El método de acuerdo con la reivindicacion 27,
CARACTERIZADO PORQUE es para tratar disfunciones cognitivas.

23 El método de acuerdo con la reivindicacion 28,
CARA \QERIZADO PORQUE es para tratar disfunciones cognitivas asociadas

conila enfermedad de Alzheimer y la esquizofrenia.
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