~ .

LLOREDA & CIA. S A

ABOGADOS. -

Sefor

SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO

’

o —

SUPERIN' FENDi:NClA DE INDUS IRIAY COMERCIO

1IIlIIIIIIIi\iI|\IIIIII\IIII AR

Fecha. 2009 06 08 16 08 17

Tra. 11 PATENTEIVH

Act. 329 LTONFORMAC!ON

D 2020 NUECREACION&
_veb%m FASENAGIONALI
Fotios. 11

BOGOTA - COLOMBIA
OFICINA FUNDADA EN 1941
APARTADO AEREO 12304
TEL: 57-1-3264270 57-1-6069700
FAX: 57-1-3264271 57-1-6069701
CABLES: LLOREDA
CALLE 72 No. 5-83 5° PISO
www.lloredacamacho.com
jlicco@lloredacamacho.com

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

Re: P1.-F. HOFFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de Invencion
en Fase Nacional PCT para "DERIVADOS DE HETEROARIL-

PIRROLIDINIL- Y =PIPERIDINIL-CETONA".-Clase CO7D
205/04.-Expediente numero 09-053.154.-

1. Me refiero a mi Solicitud de Patente de 22 de Mayo de 2009.

. 2. Debidamente autorizado por mi representado, me permito manifestar a ese

Despacho que es deseo del solicitante presentar en forma voluntaria un nuevo
capitulo reivindicatorio que reemplaza al originalmente presentado, el cual consta
de 21 reivindicaciones. Este capitulo tiene base el capitulo originaimente
presentado, sobre el cual se ha eliminado la reivindicacién 1 originalmente
presentada y en consecuencia se han renumerado las reivindicaciones restantes, al

igual que sus dependencias.

En relacidén con las anteriores modificaciones, atentamente me permito
manifestar a ese Despacho que las mismas no amplian de ninguna manera el
alcance de la presente invencién y que el nuevo capitulo modificado es el que debe

ser tenido en cuenta en el tramite de Fase Nacional.
3. Anexo me permito presentar:

(a) ©  Formulario Unico de modificaciones y correcciones;
LA
(b) Recibo No. 09‘1‘\;3ﬁ,261, expedido por la Superintendencia de Industria

y Comercio, que acredita el pago de la tasa de modificacion;
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(c) Copia de las paginas 243 a 249 que corresponden al nuevo capitulo
descriptivo y al nuevo capitulo reivindicatorio que consta de 21
reivindicaciones, en las que se han realizado las modificaciones

anteriormente mencionadas.

(d) Nuevos extractos en sus dos formas que reemplazan los

- originalmente presentados.
4. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

Sefor Superintendente,

ALICIA LLOREDA RICAURTE

T.P. 53.215

NOTARIA 41 DEL CfRCULO DE BOGOTA DC.
DEPARTAMENTO DE CUNDIRARARCA
REPUBUCA DE COLOMBIA

¢ pmfeswnal de abogado No
& Superior de la Judicatura, quién autenttca la ﬁrma puesta por elia
§ (el) mismo en este escrito.

§| (At 84.C. P. C. Decreto. 2282189 mod. 36)
3 P

C.C. No. 39 690 713 de Usaquen




Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.
2000-10

© 5 . -
: e i
’ D Correccion de ErroiMaterial.

@ existente y orgyéntzada de G on las leyes - IDENTIFICACION
e de Suiza. : =5 s ‘
SOLICITANTE Direccion: Grer cC NIT D

e P leed o[

NOmero .- ..

® Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION _

. ., . C.C. IE NIT l:l
REPRESENTANTE | Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso
O APODERADO
CE.[ ] oto [ ]

Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701 ,
Numero TP

E-mail: jllcco@lloredacamacho.com

s— w—

Numero de expediente:

@ Descripcién de la correcclén omod|f|caclén sollcitada Modiﬁcébién capitu_}é:%ﬁeivindicatorio en
la solicitud de patente de mvencnén cién arriba refenda

T

©® comprobante de pago No. 09:34,261 Fecha Mayo 11 de 2009

@ Anexos:

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

|

G
D

C C 39 690\743 _53.215

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

1. Un compuesto de la fdérmula I:

Ar

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo,

en la que:

m es un nimero de 0 a 3;

n es un ndmero de 0 a 2;

Ar es:
indolilo opcionalmente sustituido;
iﬁdazolilo opcionalmente sustituido;
azaindolilo opcionalmente sustituido;
azaindazolilo opcionalmente sustituido;
2,3-dihidro-indolilo opcionalmente sustituido;
1,3-dihidro-indol-2-on-ilo opcionalmente sustituido;
benzotiofenilo opcionalmente sustituido;
bencimidazolilo opcionalmente sustituido;
benzoxazolilo opcionalmente sustituido;
bencisoxazolilo opcionalmente sustituido;
benzotiazolilo opcionalmente sustituido;
bencisotiazolilo opcionalmente sustituido;
quinolinilo opcionalmente sustituido;
1,2,3,4-tetrahidroquinolinilo opcionalmente sustituido;

quinolin-2-on-ilo opcionalmente sustituido;
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isoquinolinilo opcionalmente sustituido;
naftalenilo opcionalmente sustituido;
piridinilo opcionalmente sustituido;

tiofenilo opcionalmente sustituido;

alquiloc Ci¢;

alquenilo C,.¢;

alquinilo C,.¢;

hetero-alquilo C;.¢;

halo-alquilo Cig;

halo-alquenilo C,.5;

cicloalquilo Ci_y;

(cicloalquil C3.;) -alquilo Ci¢;

(alquil Ci6) - (cicloalquil Cs;) -alquilo Ci¢;
alcoxi Cig;

alguilsulfonilo C; ¢;

alquilsulfanilo Ci.¢;

arilo opcionalmente sustituido;
heterocarilo opcionalmente sustituido;
heterociclil-alquilo Ci_¢;

aril-alquilo C;.3, cuya porcidn arilo estd opcional-
mente sustituida;

heterocaril-alquilo C;.3, cuya porcidén heteroarilo esta
opcionalmente sustituida;

ariloxi;

aril-alcoxi Ci.s;

heterocariloxi; o

hetercaril-alcoxi Cig;
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R* es:
hidrbégeno; o
alquilo Ci4; ¥
R® y R® con independencia entre si son:
5 hidrdégeno; |
alquilo Ci.¢;
alcoxi Ci.6;
haldégeno;
hidroxi; o
10 OXO;

o R* y R® forman, juntos, un alquileno C;.5;

con la condicién de que cuando m es 1, n es 2 y Ar es fenilo
opcionalmente sustituido, entonces R' no sea metilo ni etilo,

y en donde opcionalmente sustituidos significa uno a cuatro

15 sustituyenteé, seleccionados de alquilo, cicloalquilo,
alcoxi, haldégeno, haloalquilo, haloalcoxi, ciano, nitro,
heterocalquilo, amino, acilamino, mono-alquilamino, di-
alguilamino, hidroxialquilo, alcoxialquilo, benciloxi,
cicloalquilalquilo, cicloalcoxi, cicloalquilalcoxi,

20 alquilsulfoniloxi, tiofenilo, pirazolilo, piridinilo,
morfolinocarbonilo, - (CH,) -5 (O) .RF; - (CH,) ¢-NRR"; - (CHy) o-

C(=0) -NR®R"; - (CH,) g-C (=0) -C (=0) -NR®R®; - (CH,) 4-S0,-NRR"; - (CH,) ¢-
N (RF) -C(=0) -R%; - (CH) 4-C (=0) -R'; o - (CH,) 4-N(R%) -S0,-R%, donde g
es 0 o 1, r es de 0 a 2, RfY, R y RP cada uno es
25 independientemente hidrégeno o alquilo, y «cada R' es

independientemente hidrégeno, alquilo, hidroxi o alcoxi.
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2. El1 compuesto de la reivindicacidn 1,

indolilo opcionalmente sustituido.

3. El compuesto de la reivindicacidn 1,

indazolilo opcionalmente sustituido.

4. El compuesto de la reivindicacién 1,

benzotiofenilo opcionalmente sustituido.

5. El1 compuesto de la reivindicacién 1,

tiofenilo opcionalmente sustituido.

6. El compuesto de la reivindicacién 1,

1.

7. El compuesto de la reivindicacién 1,
1.

8. El compuesto de la reivindicacién 1,
2.

9. El1 compuesto de la reivindicacién 1,
3.

10. El compuesto de la reivindic¢acién 1,

en

en

en

en

en

en

en

en

el que

el que

el que

el que

el que

el que

el que

el que

en el que

Ar

Ar

Ar

Ar

€S

es

es

es

€8s

es

es

es

es
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11. El compuesto de la reivindicacidén 1, en el que n es

12. El compuesto de la reivindicacién 1, en el que R*
es:

alquilo Cig;

aril-alquilo C; ¢;

(cicloalquil Cj3.¢)-alquilo Ci.g;

hetero-alquilo C;_¢;

halo-alquilo Ci;.4; ©

(alquil C;¢) - (cicloalquil C;.3)-alquilo C;.¢.

13. El compuesto de la reivindicacién 1, en el que R'
es:

alquilo Ci.¢;

(cicloalquil C;.4)-alquilo Cj.¢; ©

(algquil Cci6) - (cicloalquil C; 3) -alquilo C;¢.

14. E1l compuesto de la reivindicacién 1, en el que R!

es alquilo Cs; 5.

15. El compuesto de la reivindicacién 1, en el que R?

es hidrégeno.

16. El compuesto de la reivindicacién 1, en el que R® y

R® son hidrégeno.

3le
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17. El compuesto de la reivindicacidén 1, en donde dicho

compuesto es de la férmula VI:

R\ i
Ar
N
H VI;

en la que Ar y R' tienen los significados definidos en 1la

5 reivindicacidén 1.

18. El1 compuesto de la reivindicacién 1, en donde dicho

compuesto es de la férmula VII:

0]

Ar

NH
VII;

10 en la que Ar y R' tienen los significados definidos en la

reivindicacidén 1.

19. El compuesto de la reivindicacién 1, en donde dicho

compuesto es de la férmula VIII:

0]

Ar

15 VIII;

en el que Ar y R' tienen 1los significados definidos en la

reivindicacién 1.
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20. El compuesto de la reivindicacién 1, en donde dicho

compuesto es de la férmula IX:
O

R1

Ar

N
H IX;

en la que Ar y R' tienen los significados definidos en 1la

5 reivindicacién 1.

21. Una composicién farmacéutica que contiene un
compuesto de la reivindicacién 1 y un vehiculo farmacéutica-
mente aceptable.

10
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
. ! . DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Industria y Comercio EXTRACTO PARA PUBLICACION
SUPERINTENDENCIA SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION PCT
(21) N° de solicitud: 09-053.154 (51) Int CI: CO7D 205/04
(22) Fecha de solicitud: 22-05-09 (71)Solicitante(s) F. HOFFMANN-LA ROCHE AG

(30) Prioridad  (31)  No. Prioridad (32) Fecha (33)  Pais |(72) Inventor(es) IYER, Pravin; LIN, Clara Jeou Jen; LUCAS,
60/875,969 19-12-06 us Matthew C. LYNCH, Stephen M.; MADERA,
60/999,561 19-10-07 us Ann Marie; OZBOYA, Kerem Erol;
WEIKERT, Robert James y SCHOENFELD,
Ryan Craig.
(74) Apoderado:  ALICIA LLOREDA RICAURTE
(85) Fecha limite inicio fase nacional:  19-07-09 (87)  Publicacién internacional
(86) Datos relativos a la presentacion de la solicitud PCT Fecha: 26/06/08
Fecha de presentacion de la solicitud: ~ 11/12/07 N° publicacion; WO 2008/074703 A1
No. de solicitud PCT/EP2007/063736
(54) Titulo:

“DERIVADOS DE HETEROARIL-PIRROLIDINIL- Y -PIPERIDINIL-CETONA”

Resumen - Reivindicacion(es):

Reivindicacion nimero 1:

Un compuesto de la formula I:

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo,
en la que:

mes un numero de 0 a 3;

nesunnumerode 0 a2;

Ares:
indolilo opcionalmente sustituido:
indazolilo opcionalmente sustituido;
azaindolilo opcionalmente sustituido;
azaindazolilo opcionalmente sustituido;
2,3-dihidro-indolilo opcionalmente sustituido;
1,3-dihidro-indol-2-on-ilo opcionalmente sustituido;
benzotiofenilo opcionalmente sustituido;
bencimidazolilo opcionalmente sustituido:
benzoxazolilo opcionalmente sustituido;
bencisoxazolilo opcionalmente sustituido;
benzotiazolilo opcionalmente sustituido;
bencisotiazolilo opcionalmente sustituido;
quinolinilo opcionalmente sustituido;
1,2,3,4-tetrahidroquinolinilo opcionalmente sustituido;
quinolin-2-on-ilo opcionalmente sustituido;
isoquinolinilo opcionalmente sustituido;
naftalenilo opcionalmente sustituido;
piridinilo opcionalmente sustituido;
tiofenilo opcionalmente sustituido;

.
‘w

R'es:
alquilo Ci.6;
alquenilo Cas;
alquinilo Cas;
hetero-alquilo C1.6;
halo-alquilo C1;
halo-alquenilo Ca.;
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cicloalquilo C.7;
{cicloalquil Cs-7)-alquilo C1s;
(alquil C1.6)-{(cicloalquil Cs.5)-alquilo C1.s;
alcoxi Ci.s,
alquilsulfonilo C1;
alquilsulfanilo C1.¢;
arilo opcionalmente sustituido;
heteroarilo opcionalmente sustituido;
heterociclil-alquilo C1-¢;
aril-alquilo C1-3, cuya porcién arilo esta opcionalmente sustituida;
heteroaril-alquilo C1-3, cuya porcidn heteroarilo estd opcionalmente sustituida;
ariloxi;
aril-alcoxi C1.;
heteroariloxi; o
heteroaril-alcoxi C1-5;

RZes:
hidrégeno; o
alquilo C16; y

Re y Rv con independencia entre si son:
hidrégeno;
alquilo C1;
alcoxi C1-6;
haldgeno;

hidroxi; 0 o
0X0; “.
o0 Ra y Rb forman, juntos, un alquileno C1.z; _ _ '

con la condicion de que cuando m es 1, nes 2 y Ar es fenilo opcionaimente sustituido, entonces R' no sea metilo ni etilo, y en donde
opcionalmente sustituidos significa uno a cuatro sustituyentes, seleccionados de alquilo, cicloalquilo, alcoxi, halégeno, haloalquilo,
haloalcoxi, ciano, nitro, heteroalquilo, amino, acilamino, mono-alquilamino, di-alquilamino, hidroxialquilo, alcoxialquilo, benciloxi,
cicloalquilalquilo, cicloalcoxi, cicloalquilalcoxi, alquilsulfoniloxi, tiofenilo, pirazolilo, piridinilo, morfolinocarbonilo,-(CH2)g-S(O)Rf, -(CHz)e-
NRIR";  -(CH2)q-C(=0)-NRRN;-(CH2)g-C{=0)-C(=0)-NReR"; -(CHz2)q-SO2-NRIRM;-(CH2)¢-N(R)-C(=0)-Ri;-(CH2)q-C(=0)-R; 0 -(CHa)o-
N(R")-SO2-R9, donde g es 0 0 1, res de 0 a 2, Rf, R9 y R" cada uno es independientemente hidrégeno o alquilo, y cada R es
independientemente hidrégeno, alquilo, hidroxi o alcoxi.




