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REIVINDICACIONES

Un compuesto de la férmula I: - \

donde:

es un enlace sencillo o un doble enlace;

p es 0 6 1; ‘

n es un numero entero de 0 a 3; ‘

X es oxigeno, azufre o NRp;, donde Ry; es hidrdgeno o
alquilo (C;-Cy4);

Y es oxigeno o azufre; ‘

Ri v Ry son iguales o diferentes y cada uno de %llos se
selecciona, 1independientemente entre si, entre el
grupo consiste en hidrdégeno, CFi3, alquilo (C{-Cig) de

cadena lineal o ramificada, mono- o di-fluoroalquilo

(C1=Cyq), mono- o) di-fluoroalcoxi (Cl—C4)falquilo
(Co—Cy4q), mono—- o di-fluorocalquilsulfanil ‘(Cl—C4)—
alquilo Mh—C4)( mono-— o) di-fluorocalquilsulfinil
(C1-Cy) —alquilo (Co~Cy4q), mono- o) ! di-

fluoroalquilsulfonil (C;-C4)-alquilo (CO—C4),! alcoxi

(C1-C10) —alquilo (Co—Ca), aquilsulfaﬁil VCl—Cm)—
algquilo (Co=Cy4), alquilsulfinil (C1-Cyp) -alquilo
(Co=Cy4q), alquilsulfonil (C1—-Ci1p9)—alquilo (Co=Ca4),
alcoxi (C1-C10) mono- o di-fluorocalquilo ‘(Cl—Cﬂ,
alquilsulfanil (Cl—Cm) mono- o diffluorpalquilo
(C1=Cyq) , alquilsulfinil (C1—C19) méno— ‘o di-

fluoroalqufio (C1-C4), algquilsulfonil (Cl—Cw)Imono— o}
di-fluorcalquilo  (Ci-Ca),  aril  (Ce,Cio)-alquilo
(Co-C4q), aril (Cg,Ci19) mono- o difluoroalquilo‘(cl—cn,
aril  (Ce,Ci0) mono- o difluoroalquiloxi . (C2-C4),
ariloxi (Cg,Cio)—alquilo (Co-C4), arilsulfanil (Ce,Cig) -
alquilo (Co—Ca), arilsulfinil <c6,c10)—a}qui1oi.(co—c4),
arilsulfonil (Cg,C10) ~alquilo (Co=Ca), ci?loalquil

(C3-Cg)-alguilo (Co=Cyq), mono- e}
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difluorocicloalquil (C3-Cg)-alquilo ‘ l(Co=Caq),

cicloalcoxi (C3-Cg) ~alquilo (Co—C4), moné— o

difluorocicloalquiloxi (C3-Cg) ~alqguilo MCO—C4),'

\
|(C1—C4) 14

cicloalgquil (C3-Cg) mono- © difluoroalquiloxi “CQ—CU,

cicloalquil (C3-Cg) mono- o difluoroalquilb

cicloalquilsulfanil (C3-Cg)~alquilo |(Co—Ca) ,
cicloaiquilsulfinil (C3-Cg)=alquilo HCO—CU,
cicloalquilsulfonil (C3-Cg) -alquilo l(Co-Ca),
hidroxialgﬁzlo (C1-C4), hetercarilalquilo  (Cg-Cy4),
heteroaril mono-— o difluoroalquilo ‘(Cl—Cw,

heteroariloxialquilo (Cg-C4), heterocariloxi pono— o)

difluoroalquilo (Co=Cy4q), heteroarilsulfani;alquilo
(Co~Ca), heterocarilsulfinilalquilo | (Co=Ca4),
hetercarilsulfonilalquilo (Co—C4), alguilo ‘(CO—CM
heterociclico saturado, mono- o di—fluorgalquilo

(C1-C4) heterociclico saturado, heterociclilox%alquilo

(Co—Cy4) saturado, heterocicliloxi mono- | o di-
fluorocalquilo (Cg—Cu sgturado,
heterociclilsulfanilalqgquilo (Co—Cy4) séturado,
heterociclilsulfinilalquilo |(C0—Cn,
heterociclilsulfonilalquilo (CO—C4); _COLRQ e}

-CONRy3Ry4 donde Rpz, Rzs3 v Ryq son iguales o dqferentes
\% cada uno de ellos se selecciona, independi%ntemente
entre si entre hidrdgeno o alquilo (C1-Cy); y{donde Ry
y Rz estéan opcionalmente sustituidos adicionalmente;
R; y Ry son iguales o diferentes y cada uno de ellos se
selecciona, independientemente entre si, éntre el
grupo gque consiste en hidrégeno, alquilo W(Cl—C4),
cicloalquilo (C3=Cg) y aril (Cs,Cio)-alquilo (él-C4); o)
R; v R4 tomados junto con el atomo de carboﬁo_al que estéan
unidos forman un anillo carbociclico Cy-Cj sqstituido

o sin sustituir; |

Rs, R y Ry son iguales o diferentes y cada uno de lellos se

. . . P f
selecciona, independientemente entre si, entre el

grupo que“consiste en hidrégeno, alqgquilo QCl—C4) %
ciclqalquilo (C3—Cg) ; i |
Rg se selecciona entre el grupo que consiste %n fenilo
sustituido o sin sustituir, naftilo sﬁstituido e} sin

|

2 . i
|
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|
sustituir, indanilo sustituido o sin sustituir,

tetralinilo . sustituido o sin sustituir,
benzocicloheptanilo sustituido o sin su?tituir,
hexahidrofluorenilo sustituido o} sin Su$tituir,
cicloalquilo (C3-Cg) sustituido o sin sustituir,

furanilo sustituido o© sin sustituir, benzofuranilo

. . , . . . . oo
sustituido o sin sustituir, tiofenilo sustituido o

sin sustituir, benzotiofenilo sustituido o sin

|
sustituir, indolilo sustituido o sin sustituir,
benzotiazolilo sustituido o sin sustituir, tiazolilo
sustituido o sin sustituir, pirrolilo sustiltuido o

sin sustituir, piridilo sustituido o sin sustituir,
tetrahidrofsoquinolinilo sustituide o sin sugtituir,
tetrahidroquinolinilo sustituido o sin sustituir,
isoquinolinilo sustituido o sin sustituir,
quinolinilo sustituido o) sin suétituir,
tetrahidrodibenzofuranilo sustituido o sin sbstituir
\% hexahidrodibenzofuranilo sustituido |o sin
sustituir; o j

donde dichos sustituyentes se seleccionan. entre el
grupo que consiste en CFj3, OCF3, haldgeno, bN, SFs,
alquilo {C1=Cap) de cadena lineal o raﬂificada,
~alquilsulfonilo (C;-C4), cicloalquil (C3—Cw)l(CR9Rm)m
sustituido o) sin sustituir, espirocicloalquilo

1
(Cg—Ci6) sustituido o sin sustituir, aril |(C6jho)—

(CR¢R19)m sustituido. o sin sustituir, hetleroaril--

(CR¢R10)m sustituido o sin sustituir, aril |(C&Ch0)—
cicloalquilo (C3-Cg) sustituido o sin sustituir, un
grupo biciclico (Cg-Cjy3) sustituido o sin sqstituir,
adamantilo sustituido o sin sustituir, |indanilo
sustituido o sin sustituir, tetralini;o susﬂituido o

sin sustituir, Dbenzocicloheptilo sustituiddé o sin

sustituir, alcoxi (C1—=Csp) de cadena lﬁneal o)

ramificada, cicloalcoxi (C3=C1p) »sustituidé o sin
; T

sustituir, ariloxi (Ce,C10) =~ sustituido e sin

sustituir, heterocariloxi sustituido o sin systituir,

piperidinil-(CRgRig)n sustituido o sin sustituir,
piperazinil- (CRgR1g)m sustituido o sin sﬁstituir,

i
'
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lactama  (C4-Cq) sustituido o sin sustituir,

tetrahidropiranil-(CRgRig)n sustituido o|

| sin
sustituir, tetrahidrofuranil- (CReRig)n sustiQuido o
sin sustituir, 1,3-dioxanilo sustituido o sin
sustituir, 1,3-dioxolanilo sustituido E sin
sustituir, alcoxietoxi (C1-C4), cicloalquiquietoxi
(C3—-Cg) sustituido o sin sustituilr, aril&xietoxi
K%;Cm) sustituido o sin sustitéir y

heteroariloxietoxi sustituido o sin sustituir; donde.

m es un numero enterc de 0 a 10;

Ry y Ryp son iguales o diferentes y se ‘eligen,

independientemente entre si, entre hidrdgeno o

alquilo (C1-C4); o |

- |
Ry v Rig tomados junto con el atomo de carbon@ al que

estdn unidos forman un anillo carbociclico C3-Cg

sustituido o sin sustituir;
|

y donde dichos sustituyentes se seleccionan eptre los

sustituyentes mencionados anteriormente; |

. . L
0 una sal del mismo, o un enantidmero, estereoisdmero o un

tautdémero del mismo, o una mezcla racémica de los| mismos;

Y , l
\

y con la excepcidédn de los siguientes compuestos:

2-(2-metil-fenoximetil)-2,3-dihidro-oxazolo[3,2- |

alpirimidin-7-ona; |

5-metil-2-(2-metil-fenoximetil) -2, 3-dihidro-oxazolo[3, 2-

alpirimidin-7-ona; . \

2—(fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,2—a]pirimidih—7—ona;

S5-metil-2-fenoximetil-2, 3,5, 6-tetrahidro-oxazolo[3,2-

alpirimidin-7-cna; y . \

2—fenoximetil—2,3,5,6—tetrahidro—oxazolo[3,2—a]piﬂimidin—

\
7-ona. |

. . c | oz
El compuesto que se ha indicado en la reivindicacién

\
que tiene la férmula II1:

1,
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Ry

es un enlace sencillo o un doble enlace; \
R, son iguales o diferentes y cada uno de é¢llos se

selecciona, independientemente entre si,‘ entre

hidrdégeno, CF3, alquilo (Ci-Cig) lineal o ramificado,

mono- o) di-fluoroalquilo (C1=Cyq), mono- | o di-
fluoroalcoxi (Ci1-C4)=-algquilo (Cy-C4), alcoxi “Cl—Cm)—
alquilo (Co-C4), arilo (C¢,Cig), aril (C6,Cm)ralquilo
(C1-Cq), fenilsulfanilalguilo | (Co=Ca),
fenilsulfinilalquilo (Co—=Cy4q), fenilsulfonﬂlalquilo
(Co—Cy4q), cicloalquil (C3~Cg)-alquilo |(C0—C4),
cicloalcoxi (C53-Cg) ~alquilo (Co—C4), hidro%ialquilo
(C1-Ca4) © -CO,CHs; o |
vy Riz son iguales o diferentes y se seleccionan,
independientemente entre si, entre el gﬁupo que
consiste en hidrégeno, CF;, OCF3, SFs, flﬁog, cloro,
bromo, CN, alquilo (C;-Cy) de cadena %ineal o
ramificada, cicloalquil (C3-Cig) - (CRgR1g)n susqituido e}
sin sustituir, aril (Cg,Cig)-(CRoRig)m sustituido o sin
sustituir, aril (CG,Cw)—cicloalqﬁilo i {C3—Cg)
sustituido o sin sustituir, un grupo biciciico (Cg—
Ci3) sustituido o sin sustituir, adamantilo s$stituido
0 sin sustituir, indanilo sustituido o;sin s$stituir,
tetralinilo sustituido o siq sustituir,
benzocicloheptilo sustituido o sin sustituir, alcoxi
(C1-Cy9) de cadena lineal o ramificada, ci&loalcoxi

{C3-C10) sustituido o sin sbstituir,

|
tetrahidropiranil- (CRgRig)n sustituido o sin

:
sustituir, ariloxi (C¢,Cio) sustituido o sin §ustituir
y heterocariloxi sustituido o sin sustituir; y donde

m es 0 6 1;

)
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2-(4-isopropil-3-metil-fenoximetil)-2,3-dihidro-

Rs y Rip son iguales o diferentes y se |eligen,

independientemente entre si, entre hidrbgeno o

: |
y donde dichos sustituyentes se seleccionan entre el

alquilo (Cy1-Cy4):;

grupo que consiste en halégeno, alquilo Cl-Ciy; de

cadena lineal o ramificada, fenilo, indanilo e
|
imidazolilo; ‘

o una sal del mismo, © un enantidmero, estereoisdéméro o un

tautdédmero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.

El compuesto que se ha indicado en la reivindicacién 2,

|

que se selecciona del grupo que consiste en:
2—(4—isopropil—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,%—
alpirimidin-7-ona; | v
2—[4—(1,1,3,3—tetrametil—butil)—fenoximetil]—Z,3—dihidro—
oxazolo[3,2-a]-pirimidin-7-ona;
2—(3—terc—butil—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3;2—
alpirimidin-7-ona;
2—(4—terc—butil—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3[2—
alpirimidin-7-ona; |
2—[4—(1,1—dimetil—propil)—fenoximetil]—2,3—dihidroL
oxazolo[3,2-al-pirimidin-7-ona; :
2—(3,4—dimetil—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,@—

alpirimidin-7-ona; |

oxazolo[3,2—a}pirimidin—7—ona; ' |
2-(4-terc-butil-2-metil-fenoximetil)-2,3-dihidro— |
|

2—(2,4—di—terc—butil—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,2—

oxazolo[3,2-alpirimidin-7~ona;

alpirimidin-7-ona; |

2—[4—(1—metil—1—fenil—etil)—fenoximetil]—2,3—dihidro—
oxazolo[3,2-al-pirimidin-7-ona; |
2—[4—(1—fenil—etil)—fenoximetil]—2,3—dihidro—oxaquo[3,2—
al-pirimidin-7-ona; |
2—[2—cloro—4—(l,l—dimetil—propil)—fenoximetil]—Z,%—
dihidro-oxazolo . i

[3,2-a]pirimidin-7-ona; '

Bt



o®

2—(4—bromo—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[§,2—' i
alpirimidin-7-ona;
2-(4-cloro-fenoximetil)-2,3-dihidro-oxazolo[3, 2~ |
alpirimidin~7-ona;
2—(4—fluoro—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,2— |
alpirimidin-7-ona;
2—(3,4—dicloro—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,£—
alpirimidin-7-ona; |
2—(3,4—difluoro—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxa;olo[3A2—

alpirimidin-7-ona; |

2—cloro—4—(7—oxo—2,3—dihidro—7H—oxazolo[3,2—a]piriﬁidin—2—

ilmetoxi) -benzonitrilo;

l
2-(4-trifluorometil-fenoximetil)-2,3-dihidro-oxazolo[3,2-

2—(3—trifluorometoxi—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxaz?lo[3,2—

alpirimidin-7-ona;

alpirimidin-7-ona; -

2—(4—trifluorometoxi—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxaz?lo[3,2—
alpirimidin-7-ona;
2-(3,4-dimetoxi-fenoximetil) -2, 3-dihidro-oxazolo[3} 2-
a]pirimidin—7—ona;
2—(4—Qiclopentil—fenoximetil)-2,3—dihidro—oxazolo[b,2—

alpirimidin-7-ona;

2—(4—ciclohexil—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3+2—
alpirimidin-7-ona; |
2-(4-ciclohexil-fenoximetil)-5-metil-2,3-dihidro-
oxazolo[3,2~alpirimidin-7-ona; !
2-(4-ciclohexil-fenoximetil)-5-etil-2, 3-dihidro- |
oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; |

2—(4—ciclohexil:§enoximetil)—5—trifluorometil—2,3Jdihidro—

oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; !
|
2—[4—(4,4—dimetil—ciclohexil)—fenoximetil]—2,3—diﬁidro—

oxazolo[3,2-alpirimidin-T7-ona; |
2—[4—(3,3—dimetil—ciclohexil)—fenoximetil]—2,3—diqidro—
oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; , |
2—[4—(4—terc—butil—ciclohexil)—fenoximetil)j2,3—dﬁhidro—
oxazolo[3,2—a]—pirimidin—7—ona; . 1
2—(bifenil—4—iloximetil)—2,3—dihidro—oxazolé[3,2~i
alpirimidin-7-ona; |
|
\
|
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‘ |
2—[4—(tetrahidro—piran—4—il)—fenoximetil]—2,3—dihid@o#

oxazolo[3,2-al-pirimidin-7-ona; |

2—(4—indan—1—il—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3ﬁ2—

alpirimidin-7-ona; |
2-(4-triciclo(3.3.1.13,7]decan-2-il~-fenoximetil)-2,|3~
dihidro—oxazolo[3,2—a]—pirimidin—7—ona; |
2—(4—imidazol—l;;l—fenoximetil)—2,3—dihidro—oxazolgt3,2—
alpirimidin-7-ona; |
2—(4—(l—fenil)—ciclohexil)—fenoximetil)—2,3—dihidr?—

oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona;

2-(4-ciclohexil-fenoximetil)-2,3,5, 6~tetrahidro- |

oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona;
2—(4—terc—butil—fenoximetil)—2,3,5,6—tetrahidro—
oxazolo[3,2~alpirimidin-7-ona; |

(S)—2—(4—Ciclohexil—fenoximetil)-6—metilsulfanil—2l3—
i
\

(S)—6—bencenosulfonil—2—(4—ciclohexil—fenoximetil)T2,3—

dihidro-oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona;

dihidro-oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; _
6—bencenosulfinil—2—(4—ciclohexil—fenoximetil)—2,3L

dihidro—oxazolo[3,2—a]pirimidin—7—ona; ‘ |

(S)—2—(4—ciclohexil—fenoximetil)—6—metanosulfonil—?,3—
|
|

(S)—2—(4—ciclohexil—fenoximetil)—6—metanosulfinil—?,3—

dihidro-oxazolo[3,2alpirimidin-7-ona;

dihidro-oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona;

(S)—2—(4—ciclohexil—fenoximetil)—5—fenilsulfanilme%il—2,3—

(S)-5-bencenosulfonilmetil-2-(4-ciclohexil-fenoximetil) -

dihidro-ovaOlo[3,2—a]pirimidin—7—ona;

2,3-dihidro-oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; y |

2—(4—ciclohexil—fenoximetil)—5—etanosulfonilmeti172,3—
dihidro-oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; _ |
o una sal del mismo, o un enantidémero, estereoisdémero o un

. , |,
tautdmero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.

h- 2
El compuesto que se ha indicado en la reivindidacién 1,

que tiene la férmula II1I:
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(III)

donde:

es un doble enlace;

Ry es hidrdégeno, CFj3, alquilo (Ci-Cip) lineal o ram;ficado,
|

si Rz estd unido al anillo aromatico, entonces

arilo (Cg,Cip) © aril (Cg,Cig)-alquilo (C1—Cy4);

Ri3 es hidrégeng; CFy, OCF3, flbor, cloro, bromo, | alquilo
(Ci—C4), cicloalquilo (C3-Cg) o alcoxi (Cl—C4);‘
si Ri3 y Ry estédn los dos unidos al anillo s%turado,

entonces |

Ris vy Riug son 1iguales o diferentes vy se | eligen,
independientemente entre si, entre hidrégeno,'alquilo
(C1-C4) o fenil-(CRgRig)m; © ‘

Ri3 v Rya tomados junto con el &tomo de carbonb o los

atomos de carbono a los que estédn unidos fgrman un

anillo carbociclico C3-Cg sustituido o sin sqstituir;
\
I
\

Ry y Rip son iguales o diferentes vy se| eligen,

y donde

m es un numero entero de 0 a 3;

independientemente entre si, entre hidrbégeno o
I |

alquilo (C1-Cy4);

i

y donde dichos sustituyentes se seleccionan|entre el
grupo que consiste en haldgeno, alquilo "C;-Cip de
cadena lineal o ramificada y fenilo; |
|

0 una sal del mismo, © un enantidmero, estereoiséTero © un

tautdmero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.
|

El compuesto que se ha indicado en la reivindiﬁacién 1,

que tiene la férmula IV: 1

ho\
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donde:

es un doble enlace;
R; es hidrdgeno, CF;3;, algquilo (C;-Cip) lineal o ram;ficado,
arilo (C¢,Cip) o aril (Cg,Cig)-alquilo (Cy-Cy4); ‘
si Ri3 estd unido al anillo arom@tico, entonces
Rj3 es hidrégeno, CF;, OCF;, fluor, cloro, bromo,lalquilo
(C1-C4), cicloalquilo (C3-C¢) o alcoxi (Cl—C4);‘
si Ri3 y Rys estdn los dos unidos al anillo sgturado,
“entonces \
Ri3 y Riy son iguales o diferentes vy se | eligen,
independientemente entre si, entre hidrégeno,|alquilo
(C1-C4) o fenil-(CRgRig)m: ©
Ri3 ¥y Riz tomados Jjunto con el &tomo de carbonp o los
dtomos de carbono a los que estdn unidos forman un
anillo carbociclico C3-C¢ sustituido o sin sdstituir;
y donde |
m es 0 6 1;
Ry y Rip son iguales o diferentes vy se]| eligen,

. . p el
independientemente entre si, entre hidrdégeno o
|

y donde dichos sustituyentes se selecCionan|entre el

alquilo (Ci1-Cy4);

grupo que consiste en haldgeno, alquilo C€;-Cig de
cadena lineal o ramificada y fenilo; o |
\

una sal- del mismo, o un enantidmero, estereocisdmero o0 un

tautémero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.

El compuesto que se ha indicado en la reivindiﬁacién 1,

que Fiene la férmula V: |

10 |

ho



0®

13

donde: \

es un doble enlace;
R? es hidrégeno, CF#, alguilo (C;~-Cip) lineal o ramificado,
arilo (Cg,Ci9) © aril (Ce,Cip)-alquilo (Ci“Cﬂ; |
si Ri3 esté unido»al anillo aromatico, entonces N
Ri3 es hidrdégeno, CFi;, OCF3, fluor, cloro, bromo, |alquilo
. (C1-C4) , cicloalquilo (C3-Cg) o alcoxi (C1~Cy4) ;|
si Riz y Ryg estén los. dos wunidos al anillo séturado,
entonces !
Riz .y Riy son 1iguales o diferentes vy se ‘eligen,

Ri3 v Ris tomados Jjunto con el atomo de carbonp o los

atomos de Tarbono a los gque estdn unidos f?rman un

independientemente entre si, entre hidrégeno,, alquilo

(Cl—C4) O fel’lil—(CRgRlO)m; O

anillo carbociclico C3-Cg sustituido o sin sustituir;
y donde ‘ |
m es 0 & 1; .

Ry y Riyp son iguales o diferentes vy sel eligen,

independientemente entre si, entre hidrbégeno o

\
y donde dichos sustituyentes se seleccionanientre el

alquilo (C1-Ca);

grupo que consiste en haldgeno, alquilo ¢1—Cm de
cadena lineal o ramificada y fenilo; o |
una .sal del mismo, o un enantidémero, estereoisdédmero o un
tautdémero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.

s R I
El compuesto que se ha indicado en la reivindicacién 1,

que tiene la férmula VI:

11 |
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donde:

es un doble enlace;

R, es hidrégeno, CF3, alguilo (C1-Cip) lineal o ram%ficado,

arilo (Cg,Cy0) © aril (Ce,Cig)—alquilo (Ci1~Cy4);

Ris ¥ Rie son iguales o diferentes y cada uno de éllos se

selecciona, independientemente entre si, entre el

grupo que consiste en hidrdégeno, fluor, | alquilo

(C1-Czp) de cadena 1lineal o ramificada, cicﬂoalquil

(C3-C10) = (CRoRip)m sustituido o sin sustituir, aril
(C6,C10) = (CRoR1p)m sustituido o sin sustituir, un grupo
biciclicoe (Cg=Ci3)sustituido o} sin sustituir,

adamantilo sustituido o sin sustituir, indanilo

sustituido © sin sustituir, tetralinilo sustgtuido e}

sin sustituir, Dbenzocicloheptilo sustituidé¢ o sin

sustituir, alcoxi (C1—Csp) de cadena lineal o

ramificada, piperidinil—(CRng)m sustituido| o rsin

sustituir, piperazinil- (CRoRig)nm sustituid0| o} sin

sustituir,’ériloxi (Cg,C1p) sustituido o sin éustituir

y heteroariloxi sustituido o sin sustituir; y’donde

m es 0 6 1; | |

Ry v Rip son iguales o diferentes vy sel eligen,
independientemente entre si, entre hid&égeno o)
alquilo (C1-Cy):

y donde dichos sustituyentes se seleccionan lentre el

grupo que consiste en haldgeno, alguilo bl—Cm de

cadena lineal o ramificada y fenilo; o |

una sal del mismo, o un enantidmero, estereoisdmerc o un

- tautémero del mismo, o una mezcla racémica de los Imismos.

k1l compuesto que se ha indicado en la reivindicacién 1,
I

que tiene la fdérmula VII:

'

12 |
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(VII)

donde: | |

es un‘doble enlace;

R, es hidrdégeno, CFi;, alguilo (C1-Cig) lineal o ram%ficado,
arilo (Cg,Ci0) o aril (Ce,Cyo)-alquilo (Cl—C4);|

si Ri3 estd unido al anillo arom@tico, entonces

Ri3 es hidrégeno, CF3, OCF3, fluor, cloro, bromo,'alquilo
(C1—C4), cicloalguilo (C3-Cg¢) o alcoxi (Cl—C4);‘

si Ri3 estd unido al anillo saturado, entonces |

Ri3 se elige entre hidrdégeno, alquilo (CL—CM < fenil-

(CR9R19)m; y donde ' ‘

m es 0 6 1;

Ry y Rip son iguales o diferentes vy se‘ eligen,
independientemente entre si, entre hid{égeno o
alquilo (Ci-Cy4); vy |

Ri7, Rig, Ris v Ry son iguales o diferentes y se

seleccionan, independientemente entre sil entre

|

|
una sal del mismo, o un enantidmero, estereoisémgro O un

hidrégeno o alquilo (Ci-C4); o

tautémero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.
i

£ . R s . , .|,
El .compuesto que se ha indicado en la reivindicacién 1, en

el que: |
|

es un doble enlace;
|

X e Y son oxigeno; ' |

p es 1;

n es 0;

Ri;, R3, Ry v Ry son hidrégeho; |
Rz es hidrégeno, CF3, alquilo (C1-Ci9) lineal o raﬁificado,

arilo (C6,C10) o aril (C6,C10)—alquilo (Cl_C4);!

13
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Rg se selecciona entre el grupo que consiste en furanilo

sustituido o sin sustituir, benzofuranilo sugtituido
o sin sustituir, tiofenilo sustituido |o sin
sustituir, benzotiofenilo sustituido o sin su§tituir,
indolilo sustituido o sin sustituir, benzot;azolilo
sustituido o sin sustituir, tiazolilo sustituido o
sin sustituir, pirrolilo sustituido o sin suétituir,
piridilo sustituido o sin sustituir,
tetrahidroisoquinolinilo sustituido o sin SuLtituir,
tetrahidroquinolinilo sustituido o sin su§tituir,
isoquinolinilo sustituido o) sin sustituir,
quinolinilo sustituido o) sin : su%tituir,
tetrahidrodibenzofuranilo sustituido o sin sLstituir

% hexahidrodibenzofuranilo sustituido ‘o sin
sustituir; donde

dichos sustituyentes se seleccionan entre el gﬁupo
gue consiste en CFs;, OCF3, -fllor, cloro, brbmo, CN,
alquilo (C1—-Csp) de cadena lineal o raﬂificada,
alquilsulfonilo (C;-C4), cicloalquil (C3—Cm)l(CRng)m
sustituido o sin sustituir, aril (CS,CN)T(CRng)m
sustituido o sin sustituir, aril (Cg,Cm)—cicyoalquilo
(C3-Cg) sustituido o sin sustituir, un grupo Biciclico
Mh—CB). sustituido e} sin sustituir, adamantilo
sustituido o sin sustituir, indanilo sustituﬂdo o sin
sustituir, tetralinilo sustituido o sin sttituir,
benzocicloheptilo sustituido o sin suétituiq, alcoxi
(C1—Cz0) 'de cadena lineal o ramificada,| ariloxi
(CG,CN)‘ sustituido o sin sustituir, heteroariloxi
sustituido o sin sustituir, piperidinilL(CRng)m
sustituido o sin sustituir, piperazinilL(CRng)m
sustituido o sin "~ sustituir vy tetrahidrépiranil—
(CR9R1g)m sustituido o sin sustituir; donde

m es 0 6 1; . |

Rg y Rip son iguales o diferentes y se| eligen,

. . . c o
independientemente entre si, entre hidrdégeno o

alquilo (C;-C4); o

14 |
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Re vy Rip tomados junto con el atomo de carbond al que

estéan unidos forman un anillo C3-Cg sustituido o

y donde dichos sustituyentes se seleccionan ?ntre el

grupo que consiste en haldgeno, alquilo Ci-Cyo de

sin sustituir;

cadena lineal o ramificada y fenilo; |

. . oo
0 una sal del mismo, o un enantidémero, estereoisdmero ¢ un

, . P ‘ .
tautémerc del mismo, o una mezcla racémica de los Tlsmos.

El compuesto que se ha indicado en la reivindicacién 9,
que se seleccioﬁa entre el grupo que consiste en: |
2—(1H—indol—5—iloximetil)—2,3—dihidro—oxazolo[3,2—‘
alpirimidin-7-ona; ‘ |
(S)—2—(G—Ciclohexil—piridin—B—iloximetil)—2,3—dihiéro~
oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; |
(S)—2—(benzotiazol—2—iloximetil)—2,3—dihidro%oxaéo}o[3,2—
alpirimidin-7-ona;

(S)—2—(6—terc—butil—benzotiazol—2—iloximetil)—2,3—aihidro—
\
(S)—2—(2,5—difenil—tiazol—4—iloximetil)—2,3—dihidréﬁ
oxazolo[3,2-a]lpirimidin-7-ona; |

oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona;

2—(5a,6,7,8,9,9a—hexahidro—dibenzofuran—3—ilfoximetil)—
2,3-dihidro-oxazolo[3,2-a]pirimidin-7-ona; |
\
2-(6,7,8,9-tetrahidro-dibenzofuran-3-il-oximetil) -2, 3~
l

dihidro-oxazolo[3,2-a]pirimidin-7-ona;

|
|

oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; \

(S)-2-(benzo[b]ltiofen-6-iloximetil)-2,3-dihidro-

2—(2—p—tolil—benzo[b]tiofen—6—iloximetil)—2,3—dihipro—
oxazolo[3,2-alpirimidin~7-ona; » |
2—[2—(4—etil—fenil)—benzo[b]tiofen—6—iloximetil]—2L3—
dihidro-oxazolo[3,2-alpirimidin-7-ona; |
2—[2—(4—isopropil—fenil)—benzo[b]tiofen—6—iloxime4il]—2,3—
dihidro-oxazolo([3,2-a]lpirimidin-7-ona; |
2—[2—(4—propil—fenil)—benzo[b]tiofen—6—iloximetilﬂ—2,3~
dihidro-oxazolo[3,2-al-pirimidin-7-ona; |
2—[2—(4—terc4butil—fenil)—benzo[b]tiofen—6—iloxim%til]— Ré}

!

2,3-dihidro-oxazolo[3,2-a]lpirimidin-7-ona;

15 |
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2-12-

(2-cloro-piridin-4-il)-benzo[b]tiofen-6-iloxinetil] -

2,3-dihidro-oxazolo[3,2-a]lpirimidin~7-ona; . |

. . C ]
o una sal del mismo, o un enantidémero, estereoisdmero o un

tautdmero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.

El compuesto que se ha indicado en la reivindicaci@n 1, en

el que: |

es

es

es

X< 3 T

es

és un doble enlace;
0 o6 1;

06 1;

oxigeno o

|
oxigeno o NRy;, donde Ry; es hidrégeno; J
|

Ri, Rs, Rs, Rs, Rg Yy Ry son hidrégeno;

R, es hidrégenof—CF3, alquilo (C;-Ci¢) lineal o ramificado,

arilo (Ce,C1g9) o aril (CG,Clo)—élquilo (Ci—Cy4) ;

Rg se selecciona entre el grupo que consiste en fenilo

sustituido o sin sustituir, indanilo suStituigo o sin
sustituir, tetralinilo sustituido o sin sqstituir,
benzocicloheptanilo sustituido o sin sdstituir,
hexahidrofluorenilo sustituido o sin sustituir y
ciclohexilo sustituido o sin sustituir; donde

dichos sustituyentes se seleccionan entre él grupo
que consiste en CFi3, OCF;3;, fluor, cloro, bero, CN,
alquilo (C1—=Cs0) de cadena lineal o ra@ificada,
alquilsulfonilo (C;-C4), cicloalquil (C3-C10) T (CR9R10) m
sustituido o sin sustitulr, aril (C6,CN)L(CR9RN)m
sustituido o sin sustituir, aril (C6,Cw)—cicﬂoalquilo
(C3-Cg) sustituido o sin sustituir, un grupo giciclico
{Cg=C13) sustituido o sin sustituir, a%amantilo
sustituido o sin sustituir, indanilo sustitu%do o sin
sustituir, tetralinilb sustituido o sin sgstituir,
benzocicloheptilo sustituido o sin sustituin, alcoxi
{C1-Cyp) de cadena lineal o ramificada,\ ariloxi
(Ce,C10) sustituido o sin sustituir, hete%oariloxi
sustituido o sin sﬁstituir, piperidinilL(CRng)m

, ) , ) , . ]
sustituido o sin sustituir, piperazinil- (CRgRip)n

|

|

|
16
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\

!
sustituido o sin sustituir vy tetrahidropiranil-
(CR9R1g)m sustituido o sin sustituir; donde |

. \
m es un nUmero entero de 0 a 3;

"Rg vy Rip son iguales o diferentes y se ‘eligen,

independientemente entre si, entre hidridgeno o
alquilo (C1~C4); o : |
|

Ry y Ryp tomados junto con el &tomo de carbonc al que

\
estan unidos forman un anillo C3-Cg sustituido o

sin sustituir; , |

y donde dichos sustituyentes se seleccionan ?ntre el

grupo que consiste en haldgeno, alquilo Ci=Cio de

cadena lineal o ramificada y fenilo; |

. .y c o]
0 una sal del mismo, o un enantidmero, ester601som?ro o un

tautémero del mismo.

el que:

<X 3T

Rl/

es

eSS

es

€S

El compuesto que se ha indicado en 1la reivindicaci%n 1, en
\

es un dobl%& enlace;
1; | |
O; |
azufre;

oxigeno;

R3, Rs vy Rs son hidrégeno; |

R, es hidrdgeno, CF;3, alguilo (C;-Cip) lineal o raﬁificado,

Rg

. |
arilo (Ce,Ci0) 0 aril (Ce,Cip)-alquilo (Cl—C4);i

se selecciona entre el grupo gque consiste en fenilo

sustituido o sin sustituir, indanilo sustituido o sin

sustituir, tetralinilo sustituido o sin sqstituir,
benzocicloheptanilo sustituido o sin sustituir,
hexahidrofluorenilo sustituido o sin sustituir %

. . . . . . o A |
ciclohexilo sustituido o sin sustituir; donde
‘ 1

dichos sustituyentes se seleccionan entre Fl grupo

que consiste en CF3, OCF;, fluor, cloro, bﬁomo, CN,

alquilo (C1-Cy9) de cadena lineal o raﬁificada,

alquilsulfonilo (C;-C4), cicloalquil (C3—Cm)r

(CR9R10) m
sustituido o sin sustituir, aril (Cs,C10)r~ (CRoR1g)m

sustituido o sin sustituir, aril (C6,Cﬁ)—cicloalquilo

- \
17 ’ |
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14.

\
f
(C3-Cg) sustituido o sin sustituir, un grupo biciclico

{Cg—C13) sustituido o) sin sustituir, adémantilo

sustituido o sin sustituir, indanilo sustituido o sin

sustituir, tetralinilo sustituido o sin su%tituir,
benzocicloheptilo sustituido o sin sustituirq alcoxi
({C1—C2p) de cadena lineal o© ramificada, |ariloxi
(Cg,Ci0) sustituido o sin sustituir, heterbariloxi

sustituido o sin sustituir, piperidinil—uCRng)m

: |
sustituido o© sin sustituir, piperazinil—MCRng)m

sustituido o sin sustituir vy tetrahidropiranil-
|

{CRgR1g)m sustituido o sin sustituir; donde ‘

m es un numero entero de 0 a 3; ' |

Ry y Rip son iguales o diferentes y se ‘eligen,

| e

independientemente entre si, entre hidrdégeno o

alquilo (C1-C4); o |

Rg y Rip tomados junto con el &dtomo de carbonp al que
estdn unidos forman un anillo C3-Cg sustituido o

sin sustituir;

y donde dichos sustituyentes se seleccionan Entre el

grupo que consiste en haldgeno, algquilo C;-Cyy de
cadena lineal o ramificada y fenilo;
o una sal del m£§mo, 0 un enantidmero, estereoiséqero O un

T g . | .
tautdmero del mismo, o una mezcla racémica de los mismos.

Z

|
Una composicidén farmacéutica que comprende uno o més

compuestos de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12 o

una sal farmacéuticamente aceptable, un enantiépero, un
estereoisdmero o un tautdémero del mismo o una mezcla

racémica de los mismos Jjunto con uno o mas vehiculos,

diluyentes o excipientes farmacéuticamente aceptables.

Uso de un compuesto de cualguiera de las réivind}caciones
1 a 12 o wuna sal farmacéuticamente aceptqble, un
enantiémero, un estereoisdmeros o un tautdmero del mismo o
una mezcla racémica de los mismos, para la prepafacién de
una composicidén farmacéutica, compuesto el cugl puede

modular una o mas funciones de los receptorés de glutamato
|

|
18 i
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DVZ\DVZ\ID-158413\WPCLO0O2H !

. |

metabotrépico para tratar trastornos neuroldgicos o
|

psiquiatricos. : |
|

. . . s .
Uso de un compuesto de cualguiera de las reivindicaciones

1 a 12 o wuna sal farmacéuticamente aceptaﬂle, un

enantiémero, un estereoisdmerocs o un tautdmero del|mismo o
una mezcla racémica de los mismos, para la preparacidén de
una composicién farmacéutica, compuesto el cual puede
modular una o mas funciones de los receptores de‘giutamato

metabotrépico para tratar ansiedad, migraria,

\
esquizofrenia, epilepsia y dolor. |

19 |
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o |
REPUBLICA DE COLOMBIA |
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO !

Bogota, '
2020 l

|
Doctor (a) |
SUAREZ DE PAEZ LUZ CLEMENCIA

|
Apoderado(a) y/o Representante de I
SANOFI-AVENTIS

REFERENCIA Radicacidn No. 9 96629
Solicitud internacional PCT/US2008/056002
Fecha inicio fase nacional 05/10/2009
Tramite 11 |
Evento 378 ‘
Actuacidn 430 l
Oficio No. 2 1955“ |

-*Como resultado del examen de forma, realizado con fupdamento en el artj.culo 38 de
la Decisidn 486 de la Comisidén de la Comunidad Andiﬁéi articulo 27 del, Tratado de
Cooperacidén en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamentoiy Circular

. Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

|
1. La solicitud no contiene la copia del documento en que consta lal cesidn del
derecho a la patente del inventor al solicitante o a su causante, conforme a lo
establecido por el articulo 26 literal k) de la Decisién 486 de la Comisidén de 1la
Comunidad Andina. Cuando se trate de documentos otorgados en el extranjero, estos
deberan legalizarse de conformidad con lo dispuesto por los articulos 259 y 260 del
Cédigo de Procedimiento <Civil. Cuando se trate de las declaraciones a que hace
referencia la Regla 4.17 1ii) del Tratado de Cooperacién en Materia lde Patentes
PCT., el alcance de 1las tales declaraciones se determinard seglin indiquen
claramente una cesidén de derechos del inventor al solicitante o su causante, de
conformidad con lo dispuesto en el numeral 5.2.15 del Capitulo Quinto,lTitulo X de

la Circular Unica de Superintendencia de Industria y Comercio. J
En cumplimiento de 1lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisién 486, se le
“requiere para que dentro del término de dos meses siguientes ajla fecha de
notificacidén del presente oficio, complete los requisitos anteriormente}enunciados.
En caso de no dar cumplimiento al presente requerimiento; la sgolicitud se

“ considerarad abandonada y perderad su prelacidn. ‘ ]I

S ST ;
Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo quinto diy titulo primero . de la Circular Unica No.10 dé 2001.

W/ |

ALIX CARMENZ 4PEDE§ DE VERGEL
Jefe de la divisidén de Nuevas Creaciones

El anterior reguerimiento fue notificado por fijaciéh en . lista de

fecha 23 OCT. 2003 | - . | &
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