SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
MR GRRERALNNARR IR
A ‘ } . No. 14-097969- -00001-0000
mesmatmese | EEEHC e
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
MODIFICACIONES Y/O CORRECCIONES
1. Identificacion del T it . Lo s Y
o eEcEa::-Ic?rnmaeterlr:Im| ) R Modificacién aruha»éo{icr:ityd en tramite

| Patente de Invenmén
. ‘[:’ Patente de Modelo de Utilidad -
; ‘Registro de Disefio Industrial
' ] Esquema de Trazado.de Circuitos Integrados

2, Datos del sollcltante : . e
o : o Persona Natural ] - Persona Juridica il
‘BRISTOL MYERS SQUIBB COMPANY ‘ :

Nombre o denominacién / Nombre o razén social completa

3 ;Nombre representante Iegal»‘

|cro El Peq uefia |:|

| “:]Tlpo de empresa

" Documento de,identlfica'cié‘h., I:Ic c.. [Jce [INT
| Nacionalidad/Pais de constitﬁcién ' Direccién 'y domicilio del titular 3
Estados Unldos de América e * | Route 206 and Province Line Road, Prmceton, o
B e  Nueva Jersey 08543-4000 TR .
Direccién el ctréni ; . No. Fax “Numero telefénico "~
o alvaro correa@bakermckenzue com Fee I 37622’117 g 5 6341500“}1'
I:] Autorizo expresamente a la Superintendencia de Industria y Comercio para que todas las

comunicaciones sean enviadas a través de ia direccién de correo electrénico

3. Datos del apoderado:
Correa Ordoiiez, Alvaro 79.143.366 20.281
Apellidos y Nombre Documento de identificacion Tarjeta profesional
Direccién y domicilio Ciudad
AV. 82 No. 10 62 Piso 5 Bogota
Direccién electrénica No. Fax Nimero telefénico
alvaro.correa@bakermckenzie.com 3762211 6341500
En caso de haber presentado poder general para asuntos que se adelanten ante la Delegatura de Propiedad Industrial,
sirvase indicar el nimero de su radicacion o protocolo de poder general

P102-F17 vr1 (2012-04-19)




4. Datos del tramite :
- Correccion:

Expediente No

14.097.960

Ap‘arece ‘

)

Debe ser[ :

Modlflcacmn' =

- Modlf caclon aI capltulo relvmdlcatorlo

Qresentado, el cual no amglia de manera alguna el alcance de la gresente'mvencuén

Modificacién al capitulo descriptivo.

=

Modlflcaclén al’ resumen e A

. Modificacién a los dibujos. . -~

" Modificacién a

| solicitante.

5. Anexos

_ Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccion y/o modificacion

[___I Poder, si fuere el caso.

Documento que contiene las modificaciones o correcciones.

|:] Copia de la solicitud y sus anexos en formato magnético.

Nombre y apellidos

Alvaro Correa Ordofiez . -

C.C. 79.143.366

Tarjeta Profesional 20.281

SO EIE ST I TR

P102-F17 vrl (2012-04-19)




10

15

20

25

279

REIVINDICACIONES

1. Un compuesto caracterizado porque tiene la

férmula (I):

(R")
1-3 (I)

o uno de sus estereoisdémeros, tautdbmeros, sales
farmacéuticamente aceptables, en donde:

el anillo A es carbociclo C}6}

el anillo B es heterociclo de 4 a 7 miembros que
contiene &tomos de carbono y 0-3 heterodtomos adicionales
seleccionados del grupo que consiste en N, NR®, O vy S(0)p;
opcionalmente, el anillo B forma un anillo fusionado o anillo
espiro con un heterociclo de 4 a 7 miembros gque contiene
atomos de carbono y 1-3 heterocdtomos seleccionados del grupo
que consiste en NR®, O vy S(0)p; el anillo B, incluyendo el
anillo fusionado o anillo espiro estd sustituido con 1-3 R>;

I estd seleccionado del grupo que consiste en: -
CHR'YCHR!’-, -CR'=CR'’-, -C=C-, -CHR'’NH-, -NHCHR'-, =-SCH,-, -
CH,S-, -SO0,CH,-, - CH»S0,—, -NHCH;- y -CH3NH-;

R!, en cada aparicién, esta seleccionado del grupo
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que consiste en: H, halo, alquilo Cji.s, alcoxi Ci_4, alquil C;-
,~tio, OH, SH, CHF,, CFs3, OCF3;, CN, NH,, COalquilo Ci.g,
COz(alguilo Cj-4), =CHCO;H, -CHyCO;(alquilo Cj_4), -CHyNH;, -
CONH,, -CONH(alquilo Ci_4), .—NHCO(alquilo Ci-4), -NHCO;(alquilo
Ci-4), -NHSO;{alquilo Ci_4) y =-SOyNH; y —-C({=NH)NH;;

R’ estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
halo, CN, OH, alquilo Cjs alcoxi Ci—4, haloalquilo Ci_g,
haloa.lcoxi Ci-g, CO(alquilo Ci_4), CONHZ, COzH, CHzNH, y un
heterociclo de 5 a 7 miembros que comprende atomos de carbono
y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, NR, O y S(O)p, en
donde dicho heterociclo estéd sustituido con 0-2 R?3;

R?®, en cada aparicién, esta seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo, alquilo Cj;-4, =-CH,OH, alcoxi Ci_4,
OH, CF3, OCF3, CN, NH,, COzH, COz(alquilo Cj-4), CO(alquilo Ci-
4), -CONH,, -CH,0H, -CHzO0alquilo Cj.s, -CH,NH,-, CONH(alquilo
Ci.a), ~-CON(alquilo Ci4)2, -SO,(alquilo Ci-s), -SO.NH,, -
SO.NH (alquilo Ci-4) y -SO;N{algquilo Ci-4)2;

R® estd seleccionado del grupo que consiste en:
alquilo Ci.g sustituido con 1-3 R*®, = (CH,)n-carbociclo Cj-1o
sustituido con 0-3 R** o -(CH,),-heterociclo de 5-10 miembros
que contiene atomos de carbono 3% 1-4 heterocdtomos
seleccionados del grupo que consiste en N, NR'. O y S(0)p; en
donde dicho heterociclo estd sustituido con 0-3 R%;

R*@, en cada aparicién, estad seleccionado del grupo

que consiste en: =0, halo, alquilo Ci_4, OH, alcoxi Ci-4, CN,
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NH,, CO.H, COz(alquilo Cyi-4), CONH,, CONH (alquilo Ci-g),
CON(alquilo Cj-4)2, -CONH-alquilen C;_4~COy(alquilo Cj_4), -
CONHCO,alquilo Cj-4, -CONH-alquilen C;-4—NHCO(alquilo Ci_4), -
CONH-alquilen C;-4-CONH,, -NHCOalquilo Cj_4, -NHCO;(alquilo C;-
4), —alquilen Ci_4,-NHCO,alquilo Ci_4, Rf, CONHR® y -CO,R®;

R*, en cada aparicién, esta seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo y alquilo Cji_4;

R>. en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, =0, halo, alquilo C;_4, OH, CN, NH,, -
N(alquilo Cji_4)2, NO,, alcoxi Cj4, -0CO(alquilo Cj.4), -0-
alguilen Cj-4q-O(algquilo Cj-4), =O-alquilen C;_4-N(alquilo Cji-4)2,
-CO,H, ~-COz;(alquilo C;_4), -CONH;, =-{CH,),CONH,, -CONRg(alquilo
Ci.4), -CONR’-alquilen C1;4—O(alquilo Ci-4), -CON(alquilo Ci-4)2,
-CONR’-alquilen Cij4-N(alquilo Ci_q)2, -CON(alguilo Ci_4)-
alquilen Cy1-4-O(alquilo Ci-4), -CONRg—alquilen C1-4-COz(alqguilo
Ci_4), -NR°COalquilo Ci-4, -NR%CO,alquilo Ci-s, -NRPCONH(alquilo
Ci-4), —NRQCONRg—alquilen ¢1_4—C02alquilo Ci-4, —NRg—alquilen Ci-
«~N(alquilo Ci-q)2, R%®, -OR®, -O-alquilen C;4~R®, -COR®, -CO;R%,
~-CONR’R®, -NR°COR®, -NR°CO,R® y -NR°CONR’R®;

R® estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
alquilo Cji_4, -COz(alquilo Cj;_4), -CO(alquilo Ci-4), -CONH,, -
CO-alquilen Cj;-4-N(alquilo Ci_g)2, ~(CHy):N(alquilo Ci_4)2, -
CONRg(alquilo Ci-4), —CONRg—alquilen C1-4-Of{alquilo Cj-4), -
CONR9—alquilen Ci-4-N(alquilo Ci-4) 2, —CONR9—alquilen Ci1-4—

CO,(alquilo Ci-4), =-CON(alquilo Ci_s)2, R®, -COR®, -CO,R® y -
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CONR®R®;

R’, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, alquilo C;-4, COalquilo Cj.4, COz(alquilo
Ci-4), CO,Bn, -CONH-alquilen Cj-4-COzalquilo Cji_4, fenilo,
bencilo y -COz;-alquilen Cj4-arilo;

R®, en cada apariciéh, estd seleccionado del grupo
que consiste en: -(CHy),—-carbociclo Cj.jp sustituido con 0-3 R®
y - (CHy),-heterociclo de 5-10 miembros que contiene atomos de
carbono y 1-4 hetercdtomos seleccionados del grupo dque
consiste en N, NRd, O y S(0)p; en donde dicho carbociclo y
heterociclo estan sustituidos opcionalmente con =0;

R’, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H y alquilo Ci_4;

R, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo, OH y alquilo Cj_4;

R® estd seleccionado, de modo independiente de cada
aparicién, del grupo que consiste en: H, alquilo Cji_4,
COalquilo Ci_4, COzalquilo Cij4 y CO2Bn;

R? est4d seleccionado, de modo independiente de cada
aparicidén, del grupo que consiste en: H, alquilo Cji_g,
CO{alguilo Ci-4), COCF3, COz{alquilo Ci_4), -CONH-alquilen C;-
4—COzalquilo Ci-4, CO,Bn, Rf y CONHRY; |

R® estéd seleccionado, de modo independiente de cada
aparicién, del grupo que consiste en: =0, halo, alquilo Ci_4,

alcoxi Cj_4, OCF3, NH;, NO;, N(alquilo Cj_4)2, CO(alquilo Ci_4),
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CO(haloalquilo Ci-4), COz(alquilo C;-4), CONH,, -CONH(alguilo
Ci-4), —CONHPh, -CON(alquilo Ci_4)2, -CONH-alquilen Ci-4-
O(alquilo Cj-4), =CONH-alguilen CLA—N(alqﬁilo Ci1-4)2, ~CONH-
alquilen Ci_4—COz(alquilo Ci.4), -NHCO,(alquilo Ci-4), RE, CORE,
CO,Rf y CONHR?;

Rf estd seleccionado, de modo independiente de cada
apariciédén, del grupo que consiste en: - (CHz)np~cicloalquilo Cs.
6, —(CHz)p—fenilo y =-(CH)n~heterociclo de 5 a 6 miembros que
contiene &tomos de carbono y 1-4 heterodtomos seleccionados
del grupo que consiste en N, NR°, O y S(0)p; en donde cada
resto de anillo estd sustituido con 0-2 RY%;

RY esté seleccionado, de modo independiente de cada
aparicién, del grupo que consiste en: =0, halo, alquilo Ci_4,
OH, alcoxi Cj4 y NHCO{alquilo Ci_4):

n, en cada aparicién, estd seleccionado de 0, 1, 2,
3y 4,y

p, en cada aparicidén, estd seleccionado de 0, 1 y

2. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1 o una de sus estereoisdmeros, tautdmeros,
sales farmacéuticamente aceptables, caracterizado porque:

el anillo A es carbociclo Csz-g¢;

el anillo B es heterociclo de 4 a 7 miembros que
contiene 4&tomos de carbono y 0-3 heterocdtomos adicionales

seleccionados del grupo que consiste en N, NR6, O y S(O)yps
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opcionalmente, el anillo B forma un anillo fusionado o anillo
espiro con un heterociclo de 4 a 7 miembros que contiene
dtomos de carbono y 1-3 heterocdtomos seleccionados del grupo
que consiste en NR®, © y S(0)p; el anillo B, incluyendo el
anillo fusionado o anillo espiro estd sustituido con 1-3 R°;

L estd seleccionado del grupo que consiste en: un
enlace, -CHR!°CHR'’-, -CR'%=CcRrR'’- y -C=C-;

R', en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo, algquilo C;_;, -O(alquilo C;_4), CN, -
CH,NH, y —-C(=NH)NH,;

R? esta seleccionado, de modo independiente, del
grupo que consiste en: H, halo, CN, OHalquilo Cj-s, alcoxi Cj-
a, haloalgquilo Cj4, haloalcoxi Cj-¢, CO(alquilo Ci4) y un
heterociclo de 5 a 7 miembros que comprende adtomos de carbono
y 1-4 heterodtomos seleccionados de N, NH, N{(alquilo Cj-4), O
y S(O)p, en donde dicho heterociclo esta sustituido con 1-2
R22.

R%?, en cada.aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo, alquilo C;-4, COzH, -CO;(alguilo C;-
1), —-CONH,, -=CH;OH, -CHy;O0alquilo C;-5 y -CHyNHj;

R® estad seleccionado del grupo que consiste en:
alquilo Ci.¢ sustituido con 1-3 R*®, carbociclo Cs.ip sustituido
con 1-3 R* y heterociclo de 5-10 miembros que contiene
atomos de carbono y 1-4 heterocdtomos seleccionados del grupo

que consiste en N, NR’. © y S(O)p; en donde dicho heterociclo



10

15

20

25

285

esta sustituido con 1-3 R*®;

R*®, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo, alquilo C;_4, -OH, alcoxi Ci-4, -CN,
-NH,, ,-NH(alquilo Cj-4), -N(alquilo Cj-4)2, -COzH, -CH,COH, -
COy(alquilo Ci-4), =-COz-alquilen Cj-4-O(alquilo Cj-4), -COp-
alquilen Cj;-4-N(alquilo Cj_4),, -CONH,, -CONH(alquilo Ci¢), -
CON(alquilo Cj-4)2, -CONH-alquilen C;-4-COj(alquilo Cj.4), -
CONHCO,alquilo Cj-4, =-CONH-alquilen C;-4~NHCO(algquilo Ci_s), -
CONH-alquilen C;-4~CONH,, =NHCOalquilo Cj_4, -NHCO:;(alquilo C;-
4), Rf, -CONHRf y -CO,Rf;

R', en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo y alquilo Cj_4;

R’>, en cada aparicién, esta seleccionado del grupo
que consiste en: H, =0, halo, alguilo Cj.4, OH, CN, NH,;, -
N(alquilo Cj-4)2, NO,, alcoxi Ci.4q, =-0CO(alquilo Ci-4), -0-
alquilen C;4-O(alquilo Cj-4), -O-alquilen Ci-4-N(alquilo Cj-4)2,
-CO,H, -CO,(alguilo Ci-s), -CONH,, - (CH,),CONH,, -CONR®(alquilo
Ci-1), -CONR’-alquilen C;_4-O(alquilo Ci_4), -CON(alquilo Ci.4)2,
—CONR9~alquilen Ci-4-N(alquilo Ci-4) 2, -CON (alquilo Ci-4) —
alquilen C;4-O(alquilo Ci_4), —CONRg—alquilen C1-4—-COz(alqguilo
Ci-s), -NR°COalquilo Ci.4, -NR’CO,alquilo Ci.4, -NR®CONH(alquilo
C1-4), -NR?CONR?—alquilen C1-4—-COzalquilo Cji_4, —NRg—alquilen Ci-
4»~N(alquilo Ci_4)2, R®, -OR®, -O-alquilen C;_4-R%®, -COR®, -CO;R?,
-CONR’R®, -NR°COR®, -NR°CO;R® y -NR’CONR’R?;

R® estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
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alquilo Cj-4, -COz(alquilo Ci4), -CO(alquilo C;-4), -CONHz, -
CO-alguilen Cj-¢-N(alquilo Ci-4)2, -—(CHz)2N(alquilo Ci-4)2, -
CONR® (alquilo Ci-4), -CONR’-alquilen C;4-O(alquilo Ci-q), -
CONRg—alquilen Ci-4-N(algquilo Ci-4)2, —CONRg—alquilen Ci-4-
CO,(alquilo Cis), -CON(alquilo Ci-4)2, R®, -COR®, -CO,R® y -
CONR’R?;

R’, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, alquilo Cj4, -COz(alquilo Cj;-4) y -COx-
alquilen Cy4-arilo;

R®, en cada aparicién, estd seleccionado del grﬁpo
que consiste en: - (CHp)n-carbociclo C3.19 ¥y - (CHz)p~heterociclo
de 5-10 miembros que <contiene A&tomos de carbono y 1-4
hetercdtomos seleccicnados del grupo que consiste en N, NH,
N(alquilo Ci4), O y S(0O)p; en donde dicho carbociclo vy
heterociclo estén sustituidos opcionalmente con =0;

R’, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H y alquilo Ci_g;

R'Y, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H y F;

RY, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: =-(CHp)p-cicloalquilo C3-¢, - (CHz)p—fenilo y -
(CHz) n~heterociclo de 5 a 6 miembros; en donde cada resto de
anillo est& sustituido con 0-2 RY;

RY estd seleccionado, de modo independiente de cada

aparicién, del grupo que consiste en: =0, halo, alquilo Ci_4,
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OH, alcoxi Ci-q y NHCO{alquilo Ci_4):
n, en cada aparicidén, estd seleccionado de 0, 1, 2,
3y 4; vy

p, en cada aparicidén, estd seleccionado de 0, 1 y

3. El compuesto de conformidad con la

reivindicacién 2, caracterizado porque tiene la férmula (II):

W/(\)q\/Rsa

10 R4a
4ab
e ¥
RZ gaa” N “R3
L O
~ I 0O
(R")
0-3 (1)
15
o uno de sus enantidmeros, tautdmeros, sales
farmacéuticamente aceptables, en donde:
W estd seleccionado del grupo que consiste en
CR®®R®®, 0, S(0), y NR%;
20 rR*®, R'™, R y R' estan seleccionados, de modo

independiente, del grupo gue consiste en: H, F y alquilo Ci_4;

R estd seleccionado del grupo que consiste en: H

RP \Y% R>¢ estan seleccionados, de modo

25 independiente, del grupo que consiste en: H, halo, alquilo

N
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Ci-4, OH, CN, NH;, -N(alquilo Cj_4)2, alcoxi Cj.4, -0CO-alquilo

Ci-4, -O-alquilen Ci_4-N(alquilo Cji-4)2, -O-alquilen Ci_4-

0O (alquilo C1_4) 7 —C02H, -CO> (alquilo C1_4) ’ -CONH>, -

CONR®(alquilo Cis), -CON(alquilo Ci-q)2, R®, -OR%®, -COR® y -

CO,R%;

opcionalmente, R® y R® junto con el &tomo de
carbono al que estan unidos, forman un anillo heterociclico
de 4-7 miembros que contiene atomos de carbono y 1-4
heterodtomos seleccionados del grupo que consiste en N, NRS,
O y S(O)p; en donde dicho heterociclo no esta sustituido o
estd sustituido con =0;

g, en cada aparicién, estd seleccionado de 0, 1 y
r, en cada aparicidén, estd seleccionado de 0, 1 vy

4. El compuesto de conformidad con la

reivindicacién 3, caracterizado porque tiene 1la férmula

W/(’q\/RSa

(ITII):

1
R (1D

1D
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o uno de sus enantidmeros, tautdmeros, sales
farmacéuticamente acéptables, en donde:

R'® estad seleccionado del grupo que consiste en: H,
halo, alquilo Ci_; y metoxi;

| R™ estd seleccionado del grupo que consiste en: H
y halo;

R? estd seleccionado, de modo independiente, del
grupo que consiste en: H, F, CN, OH, alcoxi C;-4, -CHF,, -CFs,
-CH,NH,, -OCHF,, -CO(alquilo Cj-4), -CONH,, -COOH, triazol
sustituido con R?*® y tetrazol sustituido con R?*;

R’ estd seleccionado del grupo que consiste en:
fenilo sustituido con 1-2 Rh, cicloalquilo Cs-¢ sustituido
con 1-2 R3, heterociclo sustituido con 1-2 R%*; en donde
dicho heterociclo estd seleccionado del grupo que consiste
en: piperidinilo, piridilo, indolilo e indazolilo.

5. El compuesto de conformidad con la

reivindicacién 4, caracterizado porque tiene la férmula (IV):

W’()q\/RSa

R4a
4b
I§4c H
R?2 gad” N “R3
L (0]
H o)
H R1b
1
R av)

o sus estereoisdmeros, tautdmeros, sales o solvatos
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farmacéuticamente aceptables, dentro del alcance del cuarto

aspecto, en donde:
q RSa
w4t1
L%ﬁ }g

5 estd seleccionado del grupo que consiste en:

R® esta seleccionado del grupo gque consiste en:
15 fenilo sustituido con 1-2 R, piridilo sustituido con 1-2

R**, cicloalquilo Cj.¢ sustituido con 1-2 R,

R7
\
N \IN _3 ¥
Hos !
Y R7.
20 R’ estd seleccionado del grupo que consiste en: H y
alquilo Ci_4.
6. El compuesto de conformidad con la

reivindicacién 5, caracterizado porque tiene la férmula (V):

*

25
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R4a
4b
RR4c H
R? R4d N v N
5 H ~ Yo © @“(Raa)m
H R1b
1a
R )

o uno de sus enantidmeros, tautdémeros, sales
farmacéuticamente aceptables, en donde:
10 R® esta seleccionado del grupo que consiste en:
fenilo sustituido con 1-2 R** y piridilo sustituido éon 1-2
R,
W/()q\/RSa

I
N
’\()/r \555 estd seleccionado del grupo que consiste en:

15 : : RQN o RQNV R{N o
O On 0L Q)

R5b RSb
(0]
RSC@ RSC>O
e s
’ »
20

Oy 0y 01T Oy Oy

O
>
040?5 y

25
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R3®, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, halo, alquilo Ci-4, OH, élcoxi Ci-4, CN,
NH,, -CO,H, -CH,CO,H, -COz(alquilo Cj-4), =CO(CH;)1-20(alquilo
Ci-4), —CO,(CH,)1-2CON(alquilo Cj-4)2, —-CONH,, CONH(alquilo Ci_4),
-CON (alquilo Ci-4)2; , -NHCO(alquilo Cj-4), R®, -CONHR® y -
CO,RY;

R°P y R>¢ estan seleccionados, de modo
independiente, del grupo que consiste en: H, alquilo Cj;-4, OH,
CN, NHz, -N(alquilo Ci_4)2, alcoxi Cji_4, —QCO—alquilo Ci-q, -
CO,H, -CO,(alquilo Ci-s), -CONHp, -CONR®(alquilo Ci-4), -
CON (alquilo Ci_q)2, R®, -OR®, -COR® y -CO,R%;

opcionalmente, R® y R Junto con el &tomo de
carbono al que estédn ambos unidos, forman un anillo
heterociclico de 5-6 miembros que contiene 4&tomos de carbono
y 1-4 heterodtomos seleccionados del grupo que consiste en N,
NRG, O y S(O)p; en donde dicho heterociclo no esta sustituido
o estd sustituido con =0; vy

R® esta seleccionado del grupo que consiste en: H,
alguilo Ci-g4, -COz (alquilo Ci-g), -CO(alquilo Ci-4), -CO-
alquilen Cj_4-N(alquilo Cji_4)2, -CONH;, - (CHy):N(alquilo Cj_4)2,
-CONH (alquilo Cj-4), -CONH-alquilen C;4-Of{alquilo Cj;_4), -CONH-
alquilen Cj;_4-N{alquilo Ci_4)2, -CONH-alquilen C;_4~COz(alquilo
Cis), -CONH(alquilo Ci4), =-CON(alquilo Ci4)2, R®, -COR® y -
CO,R®.

7. El compuesto de conformidad con la
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reivindicacidén 6, caracterizado porque tiene la fdérmula (VI):
0-2 R5a
w’ﬁ\/

(N

0-1

R4b H
5 - R4C N

R1 a (VI)

o uno de sus enantidmeros, tautdmeros, sales
10 farmacéuticamente aceptables, en donde:
R estd seleccionado, de modo independiente, del
grupo que consiste en: H y F;
R?*® estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
halo, CN, COzH, -CO;(alquilo Ci_4), -CO(CHz)1-20(alquilo Ci-4),
15 -CO,(CH;)1-2CON(alquilo Cj-4)2, -CONH,, -CONH(alquilo Ci-4), -
NHCO; (alquilo Ci-4), =COz(cicloalquilo Cs-g), -CO2(CH);-2Ph y -
CO, (CHz) 12triazol.
8. EL compuesto de conformidad con la
reivindicacién 7, caracterizado porque:
20 W/{};R&’"

I
N . . .
t%%4?§ esta seleccionado del grupo que consiste en:

25
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o}

RS RS
R!?N/\(o "N ) \N/_—HFO o NC
N _
K/N?S \\/ \SST N\Sqr C’K\{é Q\l}é \Ql\sss
2 b 2 b
Qalquilo Cq_4 alquilo Cq4 alquilo C4_4

HOO\SSS’ O\;‘,HZNO\ff’ U\fj HOSO“\;S,

alquilo C1.4
\ Y alquilo C14
alquilo C1.4 alqu|leno C1.4-N(alquilo C1.4)2 alquneno C14-Oalquilo C.4)

_— >O . @ s O L AO "

@ O [j

J\G f:lqu"ocm @Sf )\Gsf @ /\Osé

35, 0,00, %,

N Q) S e
Yo, %, B, %,
o . {\o R, .
%?s’ O/O}g, OON\S{ ?ON\S;
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R® ~ alquiloC
RG\NDO re-N A re-N \""5?:'" Cra
oY Yo, Y
0 <
GN"E’U\S; O S; U N 040}75

r Y

R3® estad seleccionado, de modo independiente, del
grupo que consiste en: H, F, Cl, CN, COpH, -COMe, -COEt , -
CO, (i-Pr), -CO,(t-Bu), -CO;(n-Bu), -CO,(i-Bu), -CO,(CH;),0Me, -
CO,CH,CON (Me) ,, -NHCO,Me, -CO,CH;(fenilo), -CO;(cicloalquilo Cs-
6) Yy —-CO,(CHy),-triazol; vy

R® estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
alquilo Ci-4, -CO; (alquilo Ci-2), -CO(alquilo Ci-4), -
COCH,N (alguilo Ci—4)2, =-(CHz)1-2N(alquilo Ci-4)2, -CONH(alquilo
Ci-4), -CONH-alquilen C;-4-O(alquilo Cj;-4), =-CONH-alquilen Cj_4-
N(algquilo Ci-4)2, -CONH-alquilen C;-4-CO,(alquilo Cj—4), -CHyPh y
-COz-alquilen C;-4-Ph.

9. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 3, caracterizado porque tiene la férmula

(VII):

c (VII)
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o uno de sus enantidémeros, tautdmeros, sales

farmacéuticamente aceptables, en donde:

y Fi

0-

e

N\
0-1

.

R estd seleccionado del grupo que consiste en: H

2 R5a

§§ estd seleccionado del grupo que consiste en:

‘U?S \N(,\rf\sss

R? estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
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F, CN, COMe, OH, OMe, OCHF,, CHF,, CF3 y tetrazol;
R® estd seleccionado del grupo que consiste en:

fenilo sustituido con 1-2 R, ciclohexilo,

R3® esta 'seleccionado, de modo independiente, del
grupo que consiste en: H, F, Cl, CN, CO;H, - CH,CO,H, CO,Me, -
CO,Et, -CO,(i-Pr), =-CO,(t-Bu), =-CO,(n-Bu), -CO,(i-Bu), -

10 CO, (CHy) 2,OMe, -CO,CH,CON (Me),, -NHCO;Me, -CO;{CH;)o-triazol y -
COy(ciclopentilo);

RC y R4 estén seleccionados, de modo
independiente, del grupo que consiste en: H y Me;

R® y R°® estan seleccionados, de modo independiente

15 entre si, de: H, F, Me, Et, i-propilo, CN, OH, -OMe, -CO;Me,

-COEt, -CON(Me),, NH;, -N(Me)

GSU G CZSO\;

-0 (CH2)N (Me),, -O(CHy)OMe,

O oy O
L0 X

R® estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
Me, -CO,Me, -CO,(t-butilo), -COMe, -CONHMe, -CONH (CH,),CO,Et,

25 CONH (CH;),N(Me),, -CO,CH,Ph, =-(CH;),N(Me), y -CH,Ph;
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R’ estd seleccionado del grupo que consiste en: H y

Me;

q, en cada aparicién, estd seleccionado de 0, 1 y
2; 9y

r, en cada aparicidén, estad seleccionado de 0, 1 y
2.

10. E1l compuesto de conformidad con la
reivindicacién 9, caracterizado porque tiene la férmula
(VIII):

R® (44
N

kmN

(0]

ci (VIID)

o uno de sus enantidmeros, tautdémeros, sales
farmacéuticamente aceptables, en donde:

R? estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
F, CN, COMe, OH, OMe, OCHF,, CHF,, CF3 y tetrazol;

R estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
F, Cl, CN, COzH, - CH,COxH, CO;Me, -COzEt, =-CO,(i-Pr), -CO,(t-
Bu), -CO,(n-Bu), -CO,(i-Bu), —~ y NHCO;Me;

R® estad seleccionado del grupo que consiste en: H,
Me, -CO;Me, -CO;(t-butilo), -COMe y -CONHMe;

ges 1l 6 2; vy
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resld 2.
11. El compuesto de conformidad con la

reivindicacién 1, caracterizado porque tiene la férmula (IX):

RG
N
5
N
R4a
4b
%40 H
R2 p4a” N
PP KRS
H X (@] R3a
10 H R1b
1
R (IX)

o uno de sus enantidmeros, tautdbmeros, sales
farmacéuticamente aceptables, en donde:
R'? estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
15 Cl1, alquilo C;» y metoxi;

R™ esta seleccionado del grupo que consiste en: H

R® esta seleccionado del grupo que consiste en: H,
alquilo Cj.,, -COf(alquilo Ci_4), COH, -COz(alquilo Ci_4), -
20 CO(CHz)¢-2NH(alquilo Ci-4) y -CO(CHjy)g-oN(alquilo Ci_4)2; y
R*® estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
F, Cl, CN, COzH, -COEt y -CO,(t-Bu).
12. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque:

25 el anillo B es heterocarilo o heterociclo en puente,
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cada uno de los cuales contiene &tomos de carbono y 0-2
heterodtomos adicionales seleccionados del grupo que consiste
en N, NH, O y S(0)p y cada uno sustituido con 1-3 R%;

R? estd seleccionado del grupo que consiste en: H,
F, CN, -CO(algquilo C;-4), OH, -O(alquilo Cj-4), -OCHF,, -CHF,,
-CF3;, triazol y tetrazol, en donde dicho triazol y tetrazol
estan sustituidos con 0-2 R%*3; y

R’>, en cada aparicién, estd seleccionado del grupo
que consiste en: H, =0, halo, alquilo Cj.4, OH, CN, NH,, -
N(alguilo Cji_4)2, alcoxi Cj-4, -COH, -COz(alquilo Cj_4), -CONHy,
-CONR? (alquilo Ci4), -CON(alquilo Ci4)2, R® y -COR®.

13. Una composicién farmacéutica, caracterizada
porque comprende: un portador farmacéuticamente aceptable vy
una cantidad terapéuticamente efectiva del compuesto de

conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1-12.

A
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