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REIVINDICACIONES MODIFICADAS

1.- Un compuesto de formula [I-W}:

A . d1 d2
. Re R R
] —
G g O N—Y#—(  )—R"
a a :
R—G ds Rd4

\Gb,Gc Y& )ne R
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b ( nc1 nCZ O
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. Y°© R
[1-W] O
en donde:
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5 - 4 N
Q’ ‘(_:‘, / N
- ; s [
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‘b ~
/ o
d es ;
R?es
15 (1) grupo alquilo Cs_12 que puede estar sustituido con 1 a §

sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A, o

Ya
) \ endonde
Y2 es
20 () enlace sencillo, 0

(ii) grupo alquileno Cy_g,
la porcidn ciclica U es
(i) grupo cicloalquilo C3_7 que puede estar sustituido con 1 a

5 sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del
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grupo A,
(i)  grupo cicloalquilo Cs_11 espirociclico que puede estar
.‘sustituido con 1 a 5 sustituyentes iguales o diferentes
seleccionados del grupo A o
(i) grupo arilo Cg1p que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo
. A
RP es un grupo seleccionado de los siguientes (1) a (3):
(1) grupo alquilo C4-3 que puede estar sustituido con 1 a 5 sustituyentes
iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(2) grupo alguenilo C,3 que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(3) grupo cicloalquilo Csz7 que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A;
R°es
(1) atomo de hidrégeno o
(2) grupo alquilo Cy_g;
Y® es un grupo seleccionado de los siguientes (1) a (7):
(1) enlace sencillo,
(2) grupo 'alquileno Cis que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(3) -NR®'-, en donde R°" es 4tomo de hidrogeno o grupo alquilo Ci_s,
(4) -O-,
(5) grupo cicloalquileno Cs_1o que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(6) grupo arileno Ce_19o que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,

(7) grupo tiazolileno que puede estar sustituido con 1 sustituyente
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seleccionado del grupo A;
Y%es

(1) enlace sencillo o

(2) grupo alquileno Cis que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A; o en forma
alternativa, |
tanto Y° como Y¥' pueden ser metino y pueden estar enlazados entre si de
forma directa, o por medio de grupo alquileno Cy_ formando un anillo de
cicloalquilo Cs_;

Y% es

(1) enlace sencillo o

(2) grupo alquileno Cy_g;

RY, R%, R® R™ y R%® son un grupo igual o diferente seleccionado de los
siguientes (1) a (7). -

(1) atomo de hidrégeno,

- (2) atomo de halégeno,

(3) grupo alquilo C1-¢ que puede estar sustituido con 1 a 5 sustituyentes
iguales o diferentes seleccionados del grupo A,

(4) ~OR™®, en donde R™° es atomo de hidrégeno o grupo alquilo Cq_g
que puede estar .sustituido con 1 a 5 sustituyentes iguales o diferentes
seleccionados del grupo A,

(5) =COORY", en dohde R es atomo de hidrégeno o grupo alquilo
Ci-s,

(6) grupo cicloalquilo Cs; que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,

(7) grupo ciano, o en forma alternativa,

R y R% 0 R® y R® se pueden tomar juntos para formar un anillo de arilo Ce_

10 fusionado con el anillo de benceno al que estan todos unidos, en donde el



anillo de arilo Ce_1o puede estar sustituido con 1 a 4 sustituyentes iguales o
diferentes seleccionados del grupo A;
R°es
(1) atomo de hidrégeno o
5 (2) grupo alquilo Cy_3, 0 en forma alternativa,
R°y R" 0 R®y R% se pueden tomar juntos para formar alquileno Cy_s;
n° es un ndmero entero seleccionado de 06 1 a 4,
n° es un nimero entero seleccionado de 06 1 a 3,
n® es un nimero entero seleccionado de 0 6 1 a 3,
10 elgrupoAes
(@) grupo alquilo Cy_g,
(b) &tomo de halégeno y
(c)-OR*", en donde R*' es atomo de hidrogeno o grupo alquilo Cig, 0
una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
15 2.- El compuesto de férmula [I-W] de conformidad con la

reivindicacion 1:

R% R%

Re
|
' G°. ‘Gd O N—de Rd3
20 R—G " G YOJ/) ne  R® R
Rb ( n$c n ¢ O\RC
[-W] O
en donde
25 G" g¢
—G* A= N
R [ P
‘Gb’G\ ?\\%K "‘<\\/\L\
/ ! °

es
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R%es
(1) grupo alquilo Cs.1» que puede estar sustituido con 1 a 5

sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A o

(i) enlace sencillo o
(ii) grupo alquileno Ci_g,
la porcién ciclica U es
() grupo cicloalquilo Cs 7 que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A o
(ii) grupo cicloalquilo Cs_y1 espirociclico que puede estar sustituido
con 1 a 5 sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del
grupo A,
R® es un grupo seleccionado de los siguientes (1) a (3):
(1) grupo alquilo C4_3 que puede estar sustituido con 1 a 5 sustituyentes
iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(2) grupo alquenilo C,3; que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(3) grupo cicloalquilo Cs;7 que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A;
R°es
(1) atomo de hidrégeno o
(2) grupo alquilo C1_g;
Y es un grupo seleccionado de los siguientes (1) a (7):
(1) enlace sencillo,

(2) grupo alquileno Cis que puede estar sustituido con 1 a 5
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sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
(3) -NR®'-, en donde R®' es 4tomo de hidrégeno o grupo alquilo C1_s,
- (4) —0—,

(6) grupo cicloalquileno Cs_1o que puede estar sustituido con 1 a 5

| sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,

(6) grupo arileno Cs19 que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,

(7) grupo tiazolileno que puede estar sustituido con 1 sustituyente
seleccionado del gruno A;

Y% es

(1) enlace sencillo o

(2) grupo alquileno Cis que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A:

Y% es

(1) enlace sencillo 0

(2) grupo alquileno C_g;

RY, R®, R®, R™ y R® son un grupo igual o diferente seleccionado de los
siguientes (1) a (4):

(1) atomo de hidrégeno,

(2) atomo de haldgeno,

(3) grupo alquilo C1_ que puede estar sustituido con 1 a 5 sustituyentes
iguales o diferentes seleccionados del grupo A,

(4) —OR?"°, en donde R%'° es 4tomo de hidrégeno o grupo alquilo Cig
que puede estar sustituido con 1 a 5 sustituyentes iguales o diferentes
seleccionados del grupo A, o en forma alternativa,

Ry R® 0 Ry R® se pueden tomar juntos para formar un anillo de arilo Ce.
10 fusionado con el anillo de benceno al que estan todos unidos, en donde el

aniflo de arilo Cs_19 puede estar sustituido con 1 a 4 sustituyentes iguales o



diferentes seleccionados del grupo A;
n°' es un nimero entero seleccionado de 0 6 1 a 3,
n°® es un ndmero entero seleccionado de 06 1 a 3,
n° es un ndmero entero seleccionado de 0 6 1 a 3,
5 R°es atomo de hidrégeno,
el grupo Aes
(a) grupo alquilo Ci_g,
(b) atomo de haldégeno y
(c) ~OR™, en donde R*' es atomo de hidrégeno o grupo alquilo Ci_s, 0
10 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

3.- EI compuesto de formula [ll] de conformidad con la

reivindicacion 1:

Rd1 Rd2
H
O _N—Y% R%
15 v ) e RYS R4
WO
0

(1]
en donde cada simbolo es como se definid en la reivindicaciéon 1, o una de sus

20  sales farmacéuticamente aceptables.

4.- ElI compuesto de formula [lll] de conformidad con la

reivindicacion 3:

25

r]

en donde cada simbolo es como se definié en la reivindicacion 1,

/O



0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
5.- El compuesto de férmula [IV] de conformidad con la

reivindicacion 4:

[v]

10  en donde R es grupo alquilo Ci_¢ y los otros simbolos son como se
definieron en la rei\}indicacién 1,
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
6.- El compuesto de férmula [IV-D1] de conformidad con la

reivindicacion 5:

15 -
Rﬂ% ,ﬁﬂ
L <k
H ;T o
s, . ) : et
ARt T S W i
AR TR T e AN i L Yt
k! RN R’ ¥
&E .&*&‘,,/G’M &
i
¢
{ ey
20

en donde R*' es grupo alquilo Cie, vy los otros simbolos son como se
definieron en la reivindicaciéon 1,
0 una de sus sales:_farmacéuticamente aceptables.

7.- El compuesto de formula [IV-D2] de conformidad con la

25  reivindicacién 5:

I
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L L7 : s % e
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en donde R*' es grupo alquilo Cis, y los otros simbolos son como se
definieron en la reivindicacién 1, |
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

8.- ElI compuesto de férmula [IV-D3] de conformidad con la

reivindicacion 5:

- e Oy, MNemrds R
T, ;Q =] rge W N
=33 I : / H £
R‘, T ‘:;3‘ ‘3\» gi 3 F,‘]‘&! '\R‘ﬁi‘
Y e m»«.» fﬁ‘ %
S y&i et
¥ o e
By o LA .
E4 S, o, K{/ MRA’;
i3
G

en donde R® es grupo alquilo Cig y los otros simbolos son como se
definieron en la reivindicacion 1,
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

9.- ElI compuesto de férmula [IV-D4] de conformidad con la

reivindicacion 5:

3 v

- H yx - ‘\K‘m O
] S s .9
| ; f"‘mwx ;‘Q‘“‘N }\% {}‘;};N %g{"‘ ){/FM R
Rl U e H 5 RN
5 / R P N R &
et P o
Rg‘ %, \wf" N”"x“/’,‘{&&" o
o

1T
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en donde R®' es grupo alquilo Cy, y los otros simbolos son como se
definieron en la reivindicacion 1,
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

10.- El compuesto de férmula [V] de conformidad con la

5 reivindicacion 1:

at &t
R \ ;R
St
. Y- B A
‘N:::T Q“\?fr‘a ‘*""”‘x},} JR
By sl PTE W)
2 N o S R R R
P
/F
b‘ {‘-sj‘_ﬂd_wj"'l@'ﬁ O B
=y y . ?_,/ *\Rc

.
10 _
tvi

en donde cada simbolo es como se definié en la reivindicacion 1,
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
11.- ElI compuesto de conformidad con cualquiera de las
15  reivindicaciones 1 a 10, en donde:
R® es grupo cicloalquilo Cs-7 que puede estar sustituido con 1 a 5
sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo A,
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
12.- ElI compuesto de conformidad con cualquiera de las
20  reivindicaciones 1 a 11, en donde:
R® es grupo ciclopropilo,
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
13.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 12, en donde:
25 la porci'én ciclica U es grupo cicloalquilo Cs_; que puede estar
sustituido con 1 a 5 sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo
A,

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

3
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14.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1 a 13, en donde:

la porcion ciclica U es grupo ciclobutilo que puede estar

sustituido con 1 a 5 sustituyentes iguales o diferentes seleccionados del grupo

A,

0 una de sus sales farmaceuticamente aceptables.

15.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 ¢ 2, el

cual se selecciona del grupo que consiste de las siguientes formulas, o una de

sus sales farmaceuticamente aceptables:

H 3
CH
e 3 O-N Os N
3 \ i
CH,

OH
@]
07 OH
CH, oy
H
H,C_CH, oy © H\Ej HC 0y O N A
HCT | M
\ \
H,C \CH3 HC Z oH,
OH OoH
o) 0
CH
H 3
CH3 CH3 O“N O N
H.C
3 \ ‘
cH, CH,
H.C OH
3
@]
CH,
CH
CH 0 K] 3
HS!"( ’ O\Q\I CH, N=pn O\\/H S
N CH HC N u
3 Z CH
H,C OH OH ’
© 0

4
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H CH, H CH,
CH H,C_ CH, o
ne— O~y O | S o O~;‘q N
3 \ 3 \
N\
o N CH, CH,
OH
OH
o)
N H
chy 0N HC CH, o N
O-N O-N
N\ \
CH, e} CcH,
OH H
o]
ci
H
£H 0N
H.C O‘[\J
N\
2 CH,
OH
Cl
H:C cl H
H H,C CH o. N
H,C O~N O+ N Hsé 3 O‘l\\l
N\ \ o
CH, ,
OH OH
0 o}
CH al
H 3 H
H,C CH, O-N O.__N CH, o ON
H,C N | H,C & \
0 cl
OH OH CH,
o)

Ay
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5
10
15
20

16.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 2, el

cual se selecciona del grupo que consiste de las siguientes férmulas, o una de

sus sales farmacéuticamente aceptables:

25

A
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10

15

20
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
18.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 2, el
cual es:
(!_;4
25 HHS&CHF* me\i © 6\ \/)\
O~
. : . z
L o

S
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0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

19.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 2, el

cual es:

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

20.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 2, el

cual es:

CH

\rvx‘ ._.

i "‘*w\j/

I

_fl l‘. 1\\/ OH CH
{}
0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

21.- Ef compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 1 6 2, el

cual es:

0 una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

I8
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22.- El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1 6 2, el

cual es:
H,C . C
H O ) O. N ,
T P
/ ¥
4‘33 ONa
O
23.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 6 2, el
cual es:
cual es:
Cl
. H
HU __%x AN mi‘? ? \Wf )
~‘\\/J \\1),/"""\‘_,”/ [\\:/ NN
f Z O L/HZ
A A
- ~ OH
25.- El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1 6 2, el
cual es:

(9
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cual es:

cual es;

28.- Una composicién farmacéutica que comprende el
compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 27 o
una de sus sales farmacéuticamente aceptables, y un vehiculo
farmacéuticamente aceptable.

29.- Un antagonista de RORy que comprende el compuesto de

conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 27, o una de sus sales

0
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farmaceéuticamente aceptables.

30.- Un medicamento para uso en el tratamiento o la prevencion
de una enfermedad seleccionada del grupo que consiste de enfermedad
autoinmune, enfermedad alérgica, 0jo seco, fibrosis y enfermedad metabdlica,
caracterizado porque comprende el compuesto de conformidad con cualquiera
de las reivindicaciones 1 a 27, o una de sus sales farmacéuticamente
aceptables.

31.- ElI medicamento para uso de conformidad con la
reivindicacion 30, en donde la enfermedad autoinmune se selecciona del
grupo que consiste de artritis reumatoide, psoriasis, enfermedad inflamatoria
del intestino, esclerosis mdltiple, lupus eritematoso sistémico, espondilitis
anquilosante, uveiﬁs, polimialgia reumatica y diabetes tipo I.

32.- El medicamento para uso de conformidad con la
reivindicacion 31, en donde la enfermedad inflamatoria del intestino es
enfermedad de Crohn o colitis ulcerosa.

33.- ElI medicamento para uso de conformidad con la
reivindicacion 30, en donde la enfermedad alérgica es asma.

34.- El medicamento para uso de conformidad con la
reivindicacion 30, en donde la fibrosis es fibrosis pulmonar o cirrosis biliar
primaria.

35.- El medicamento para uso de conformidad con la
reivindicacion 30, en donde la enfermedad metabdlica es diabetes.

36.- ElI medicamento para uso de conformidad con la
reivindicacion 35, en donde la diabetes es diabetes tipo | o diabetes tipo II.

37.- Un compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo, de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 27 para uso
en la inhibicion de RORy en un mamifero.

38.- Un compuesto o una sal farmacéuticamente aceptable del

2|
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mismo, de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 27 para uso
en el tratamiento o prevencidon de una enfermedad en un mamifero
seleccionada del grupo que consiste de enfermedad autoinmune, enfermedad
alérgica, ojo seco, fibrosis y enfermedad metabdlica.

39.- El compuesto o la sal farmacéuticamente aceptable del
mismo para uso 'de conformidad con la reivindicacion 38, en donde la
enfermedad autoinmune se selecciona del grupo que consiste de artritis
reumatoide, psoriasis, enfermedad inflamatoria del intestino, esclerosis
mdltiple, lupus eritematoso sistémico, espondilitis anquilosante, uveitis,
polimialgia reumatica y diabetes tipo .

40.- El compuesto o la sal farmacéuticamente aceptable del
mismo para uso de conformidad con la reivindicacion 39, en donde la
enfermedad inflamatoria del intestino es enfermedad de Crohn o colitis
ulcerosa.

41.- El compuesto o la sal farmacéuticamente aceptable del
mismo para uso de conformidad con la reivindicacién 38, en donde la
enfermedad alérgica es asma.

42.- El compuesto o la sal farmacéuticamente aceptable del
mismo para uso de conformidad con la reivindicacion 38, en donde la fibrosis
es fibrosis pulmonar o cirrosis biliar primaria.

43.- ElI compuesto o la sal farmacéuticamente aceptable del
mismo para uso de conformidad con la reivindicacion 38, en donde la
enfermedad metabdlica es diabetes.

44.- El compuesto o la sal farmacéuticamente aceptable del
mismo para uso de conformidad con la reivindicacién 43, en donde la diabetes

es diabetes tipo | o diabetes tipo |I.
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