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1. Me refiero @ mi memorial de Noviembre 5 de 2013.

2. Debidamente autorizado por mi representado, me permito ‘manifestar a ese
Despacho que es deseo del solicitante realizar de manera voluntaria una modificacién
sobre el capitulo reivindicatorio originalmente presentado de forma tal que el capitulo
reivindicatorio pasa a estar conformado ahora por 14 reivindicaciones como se explica a

continuacion:

. Nuevas Reivindicaciones 1 a 13: Corresponden respectivamente a las

reivindicaciones 1 a 13 actualmente presentadas.

. Nueva Reivindicacion 14: Corresponde a la reivindicacidn 15 actualmente

presentada.

Adicionalmente me permito sefialar que las reivindicaciones 14 y 16 a 20
originalmente presentadas han sido eliminadas del capitulo reivindicatorio ahora
modificado.

De conformidad con lo anterior, me permito manifestar a ese Despacho que la
anterior modificaciéon no amplia de ninguna manera el alcance de la invencién tal como
fue presentada originalmente, cumpliendo por lo tanto a cabalidad con las disposiciones de
patentabilidad establecidas en el Articulo 34 de la Decisién 486 de 2000.

3. Por otra parte, atentamente me permito allegar los recibos de pago de la tasa
establecida para las reivindicaciones adicionales de la solicitud arriba mencionada.

Me permito aclarar que dicho pago corresponde a las reivindicaciones 11 a 14 del

nuevo capitulo reivindicatorio, el cual debera ser estudiado junto con la presente solicitud.
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4, Anexo me permito presentar:
(a) Formulario unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo numero 13-109460, expedido por la Superintendencia de Industria y
Comercio, que acredita el pago de las modificaciones mencionadas;

(c) Recibos numeros 13-0037631 y 13-103988, expedidos por la Superintendencia
de Industria y Comercio, que acreditan el pago de la tasa que causan las

reivindicaciones adicionales; y

(d) Copia de las paginas 59 a 66 que corresponden al nuevo capitulo

reivindicatorio que consta de 14 reivindicaciones.

5. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la férmula

en la que:

X es N o C-R, dicho R es hidrogeno o halégeno;

GesNoCH;

con la condicién de que como méaximo uno de G o X pueda ser nitrogeno;

R’ es fenilo o piridinilo, que estan opcionalmente sustituidos por halégeno;

R? es hidrégeno, alquilo inferior, hidroxi, alcoxi inferiof o C(O)O-bencilo;

R3 R®, R* R*, R® R® con independencia entre si son hidrégeno o alquilo inferior;

o R® y R* junto con el 4tomo de carbono al que estan unidos pueden formar un anillo
cicloalquilo C4., sim es el nUmero 0 y n es el numero 1 6 2;

R® es hidrégeno o alquilo inferior;

nes el nimero 0,16 2;

m es el niUmero 0 6 1; con la condicion de que n y m no sean simultaneamente el
numero O;

o una sal de adicién de acido farmacéuticamente aceptable, una mezcla racémica, o su

enatiomero correspondiente y/o isémero éptico y/o estereoisdmero del mismo.

2. Un compuesto de la formula IA segun la reivindicacion 1,
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en la que:

R' es fenilo o piridinilo, que estan opcionalmente sustituidos por halégeno;

R? es hidrégeno, alquilo inferior, hidroxi, alcoxi inferior o C(O)O-bencilo;

R* R* R® R® con independencia entre si son hidrégeno o alquilo inferior;

o R® y R* junto con el atomo de carbono al que estan unidos pueden formar un anillo
cicioalquilo Cy.;

R® es hidrégeno o alquilo inferior;

o una sal de adicién de &cido farmacéuticamente aceptable, una mezcla racémica, o su

enatiomero correspondiente y/o isémero optico y/o esterecisémero del mismo.

3. Un compuesto de la formula IA segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 o

2, dichos compuestos son:

(RS)-1,5,5-trimetil-3-(5-(feniletinil)piridin-2-il)-pirrolidin-2-ona
(RS)-1,5,5-trimetil-3-(5-(piridin-3-iletinil)piridin-2-il)-pirrolidin-2-ona
(RS)-3-(5-((3-clorofenil)etinil)piridin-2-il)-1,5,5-trimetil-pirrolidin-2-ona
(RS)-3-(5-((3-f|uorfenil)etinil)piridin-2-il)-1 ,5,5-trimetil-pirrolidin-2-ona
(RS)-3-hidroxi-1,5,5-trimetil-3-(5-(feniletinil)piridin-2-il)pirrolidin-2-ona
(RS)-3-metoxi-1,5,5-trimetil-3-(5-(feniletinil)piridin-2-il)-pirrolidin-2-ona

(RS)-1,3,5,5-tetrametil-3-(5-(feniletinil)piridin-2-il)-pirrolidin-2-ona
(3RS, 3aSR,6aSR)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il)-hexa-hidro-ciclopenta[b]pirrol-2-ona

(3R,3aS,6a8S) o (3S,3aR,6aR)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il}-hexahidro-ciclopenta[b]pirrol-

2-ona

(3RS, 3aSR,6aSR)-3-[5-(4-fluor-feniletinil)-piridin-2-il]-1-metil-hexahidro-ciclopenta[b]pirrol-2-

ona
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(3RS,3aSR,6aSR)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-il}-1-metil-hexahidro-ciclopenta[b]pirrol-2-

ona

(3R,3aS,6a8) o (3S,3aR,6aR)-3-[5-(3-fluor-feniletinil}-piridin-2-il]- 1-metil-hexahidro-

ciclopenta[b]pirrol-2-ona

(3S,3aR,6aR) o (3R,3aS,6aS)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-if]- 1-metil-hexahidro-

ciclopenta[b]pirrol-2-ona

(3RS,6SR,7SR)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il)-octa-hidro-indol-2-ona (3SR,6SR,7SR)-1-

metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il)-octahidro-indol-2-ona
(3R,6S,7S)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il}-octahidro-indol-2-ona

(3S,6R,7R)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il}-octahidro-indol-2-ona

(3RS,6SR,7SR)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-il]- 1-metil-octahidro-indol-2-ona

(3SR,6SR,7SR)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-il]-1-metil-octahidro-indol-2-ona
(3R,68,7S)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-il}-1-metil-octahidro-indol-2-ona

(3S,6R,7R)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-il}-1-metil-octahidro-indol-2-ona
(3R,6S,75)-3-[5-(4-fluor-feniletinil)-piridin-2-il]-1-metil-octahidro-indol-2-ona

(3S,6R,7R)-3-[5-(4-fluor-feniletinil)-piridin-2-il]-1-metil-octahidro-indol-2-ona
(RS)-3-[5-(2-cloro-piridin-4-iletinil}-piridin-2-il}-1,5,5-trimetil-pirrolidin-2-ona

(S) o (R)-3-[5-(2-cloro-piridin-4-iletinil)-piridin-2-il]-1,5,5-trimetil-pirrolidin-2-ona o
(R) o (S)-3-[5-(2-cloro-piridin-4-iletinil)-piridin-2-il]-1,5,5-trimetil-pirrolidin-2-ona.

4. Un compuesto de la formula IB segun la reivindicacion 1

en la que:
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X es N o C-R, dicho R es halégeno;

R’ es fenilo o piridinilo, que estan opcionalmente sustituidos por halégeno;

R? es hidrégeno, alquilo inferior, hidroxi, alcoxi inferior o C(O)O-bencilo;

R* R* R® R® con independencia entre si son hidrégeno o alquilo inferior;

o R® y R* junto con el 4tomo de carbono al que estan unidos pueden formar un anillo
cicloalquilo Ca;

R® es hidrogeno o alquilo inferior;

o una sal de adicion de acido farmacéuticamente aceptable, una mezcla racémica, o su

enatiémero correspondiente y/o isbmero 6ptico y/o estereoisémero del mismo.

5. Un compuesto de la formula IB segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 6

4, dichos compuestos son:

(RS)-1,5,5-trimetil-2-ox0-3-(5-(feniletinil)pirimidin-2-il)-pirrolidina-3-carboxilato de
bencilo

(RS)-1,5,5-trimetil-3-(5-(feniletinil)pirimidin-2-il}-pirrolidin-2-ona
(RS)-3-(5-((3-fluorfenil)etinil)pirimidin-2-il)-1,5,5-tri-metilpirrolidin-2-ona
(RS)-3-(5-((4-fluorfenil)etyinil)pirimidin-2-il)—1 ,5,5-tri-metilpirrolidin-2-ona o

(3RS, 3aSR,6aSR)-1-metil-3-(5-feniletinil-pirimidin-2-il)-hexahidro-ciclopenta[b]pirrol-2-ona.

6. Un compuesto de la formula IC segun la reivindicacién 1

en la que:

R' es fenilo o piridinilo, que estan opcionalmente sustituidos por halégeno;
R? es hidrégeno, alquilo inferior, hidroxi, alcoxi inferior o C(0)O-bencilo;

4 4 ' . . . . , . . ,
R* R*, R® R® con independencia entre si son hidrégeno o alquilo inferior,;
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oRéyR* junto con el atomo de carbono al que estan unidos pueden formar un anillo
cicloalquilo Cy.;

R® es hidrogeno o alquilo inferior;

0 una sal de adicidon de acido farmacéuticamente aceptable, una mezcla racémica, o su

enatiomero correspondiente y/o isémero 6ptico y/o estereoisémero del mismo.

7. Un compuesto de la formula IC segin una cualquiera de las reivindicaciones 1 6

6, dichos compuestos son:

(RS)-3-(6-((3-fluorfenil)etinil)piridazin-3-il)-1,5,5-tri-metilpirrolidin-2-ona
(RS)-3-(6-((4-fluorfenil)etinil)piridazin-3-il)-1,5,5-tri-metilpirrolidin-2-ona o
(RS)-3-(6-(feniletinil)piridazin-3-il)-1,5,5-trimetil-pirrolidin-2-ona.

8. Un compuesto de la formula ID segun la reivindicacién 1

en la que:

R’ es fenilo o piridinilo, que estan opcionalmente sustituidos por halégeno;

R? es hidrogeno, alquilo inferior, hidroxi, alcoxi inferior o C(O)O-bencilo;

R% R¥ R* R* R® R® conindependencia entre si son hidrégeno o alquilo inferior;

R® es hidrégeno o alquilo inferior;

neselnimero1062;

o una sal de adicion de acido farmacéuticamente aceptable, una mezcla racémica, o su

enatidmero correspondiente y/o isémero éptico y/o estereocisomero del mismo.

9. Un compuesto de la formula ID segin una cualquiera de las reivindicaciones 1 6

8, dichos compuestos son:

(RS)-1,6,6-trimetil-3-(5-(feniletinil)piridin-2-il)piperidin-2-ona

A\
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(RS)-3-(5-((3-fluorfenil)etinil )piridin-2-it)-1 76,6-trimc—>ti|—piperidin-2-ona
(RS)-3-(5-((4-fluorfenil)etinil)piridin-2-il)-1,6,6-trimetil-piperidin-2-ona
(RS)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il)-azepan-2-ona
(RS)-3-[5-(4-fluor-feniletinil)-piridin-2-il]-1-metil-azepan-2-ona
(RS)-3-[5-(3-fluor-feniletinil)-piridin-2-il}-1-metil-azepan-2-ona

(S 0 R)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il)-azepan-2-ona o
(R 0 S)-1-metil-3-(5-feniletinil-piridin-2-il)-azepan-2-ona.

10. Un compuesto de la formula IE segun la reivindicacién 1

en la que:

R’ es fenilo o piridinilo, que estan opcionalmente sustituidos por halégeno;

R? es hidrégeno, alquilo inferior, hidroxi, alcoxi inferior o C(O)O-bencilo;

R, R*, R*, R* R® R’ con independencia entre si son hidrégeno o alquilo inferior;

R® es hidrégeno o alquilo inferior;

o una sal de adicién de acido farmacéuticamente aceptable, una mezcla racémica, o su

enatibmero correspondiente y/o isémero dptico y/o estereoisdmero de los mismos.

11. Un compuesto de la formula IE segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 6

10, dichos compuestos son:
(RS)-1,6,6-trimetil-3-(5-(feniletinil)pirimidin-2-il)-piperidin-2-ona
(RS)-3-(5-((4-fluorfenil)etinil)pirimidin-2-il)-1,6,6-tri-metilpiperidin-2-ona o

(RS)-3-(5-((3-fluorfenil)etinil)pirimidin-2-il)-1,6,6-tri-metilpiperidin-2-ona.
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12. Un proceso de obtencidn de un compuesto de la féormula | descrita en una

cualquiera de las reivindicaciones 1 - 11, que consta de las variantes siguientes:

a) hacer reaccionar un compuesto de la formula

5 enlaque X' es halégeno,

con un compuesto de la férmula

10 en la que los sustituyentes tienen los significados definidos en la reivindicacion 1 o

b) hacer reaccionar un compuesto de la féormula

en la que X' es halégeno,

con un compuesto de la férmula

APV
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para formar un compuesto de la férmula

en la que los sustituyentes tienen los significados definidos en la reivindicacion 1, o, si se
desea, convertir los compuestos obtenidos en sales de adicion de acido farmacéuticamente

aceptables.

13. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones 1-11, cuando se

obtiene por el proceso reivindicado en la reivindicacién 12,

14. Una composicién farmacéutica que contiene un compuesto segun una cualquiera

de las reivindicaciones 1-11 y un vehiculo terapéuticamente activo.



