JOSE LLOREDA CAMACHO & CO.

) ABOGADOS
Calle 72 No. 5-83 Piso 5, Bogotd, D.C.  Tel: 6069700 Fax 6069701

NTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO

[

SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO A 320 CTOINFORMACION ~ Folios: 17
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. __s. D.

Re: PI.-F. HOFFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de Invencidén en Fase

Nacional PCT para “"DERIVADOS DE [1,2,3]TRIAZOLO[4,5-D]PIRIMIDINA

COMO AGONISTAS PREFERENTES DEL RECEPTOR DE CANABINOIDES
2”.-Clase CO7D 487/04.-Expediente nimero 14-068.511.-

1. Me refiero a mi solicitud de patente de marzo 31 de 2014,

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 gue el capitulo
reivindicatorio pasa a estar conformado ahora por 17 reivindicaciones como se explica a

continuacion:

. Nuevas Reivindicaciones 1 a 16: Corresponden respectivamente a las

reivindicaciones 1 a 16 actualmente presentadas.

. Nueva Reivindicacién 17: Corresponde respectivamente a la reivindicacién 18

actualmente presentada.

Adicionalmente me permito sefialar que las reivindicaciones 17 y 19 a 23
originalmente presentadas han sido eliminadas del capitulo reivindicatorio ahora
modificado.

De conformidad con lo anterior, me permito manifestar a ese Despacho que la
anterior modificacion 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.
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Me permito aclarar que dicho pago corresponde a las reivindicaciones 11 a 17 del
capitulo reivindicatorio, el cual debera ser estudiado junto con la presente solicitud.

4.,  Anexo me permito presentar:
(a) Formulario unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo niumero 14-0012128, expedido por la Superintendencia de Industria y

Comercio, que acredita el pago de las modificaciones mencionadas;
(c) Recibo numero 14-0012601, expedido por la Superintendencia de Industria y
Comercio, que acredita el pago de la tasa que causan las reivindicaciones

adicionales, y

(d) Copia de las pdaginas 111 a 123 que corresponden al nuevo capitulo

reivindicatorio que consta de 17 reivindicaciones.
5.  Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

Senor Superintendente,

o lUa—

CIA LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215

Direccién para Notificaciones: notificacionespatentes@iloredacamacho.com
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Industria \ C.om,ercio .
SUPERINTENDENCTA

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
MODIFICACIONES Y/O CORRECCIONES

1.

Identificacion del Tramite

Patente de Invencidn
Patente de Modelo de Utilidad
Registro de Disefio Industrial

OooxX 0O

Esquema de Trazado de Circuitos Integrados

Error material X Modificacion a una Solicitud en tramite

Datos del Solicitante:

Persona Natural [] Persona Juridica X

F. HOFFMANN-LA ROCHE AG

Nombre o Denominacion / Nombre o Razén Social Completa

ALICIA LLOREDA RICAURTE

Nombre Representante Legal

Tipo de Empresa Micro [] Pequeiia [] Mediana [] Otra X

Documento de Identificacion X c.c. [JCE. [ NT [J Otro Numero 39.690.713

Nacionalidad / Pais de Constitucién Direccién y Domicilio del Titular

Ciudad

Suiza Grenzacherstrasse 124, CH-4070 Basilea, Suiza. Basilea

Direccion Electrénica Fax

Namero Telefénico

notificacionespatentes@lloredacamacho.com 6069701

3264270

X Autorizo expresamente a la Superintendencia de Industria y Comercio para que todas las
comunicaciones sean enviadas a través de la direccién de correo electrénico

3.

Datos del Apoderado:

LLOREDA RICAURTE ALICIA C.C. 39.690.713 53.215
Apellidos y Nombre Documento de Identificacion Tarjeta Profesional
Direccién y Domicilio Ciudad
Caile 72 No. 5-83 Piso 5° Bogota D.C.
Direccién Electrénica No. Fax Namero Telefonico
notificacionespatentes@lloredacamacho.com 6069701 3264270

En caso de haber presentado poder general para asuntos que se adelanten ante la Delegatura de Propiedad Industrial, sirvase

indicar el nimero de su radicacién o protocolo de poder general




Datos del Tramite
Correccion:

Expediente No. 14-068.51 1

Aparece

Debe ser

Modificacion:

X Modificacién al Capitulo Reivindicatorio.

[] Modificacién al Capitulo Descriptivo.

[C] Modificacién al Resumen.

[ Modificacién a los Dibujos.

[0 Modificacion al Solicitante.

5. Anexos
XI Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccidén y/o modificacién.
(0 Poder, sifuere el caso.
X  Documento que contiene las modificaciones o correcciones.
(O Copia de la solicitud y sus anexos en formato magnético.
6. Firma
Nombre y apellidos Representante Firma
ALICIA LLOREDA RICAURTE Apoderado
C.C. 39.690.713 Tarjeta Profesional 53.215
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula (1)

R (1

en la que:

A es alquileno, hidroxialquileno, -CH,C(O)-, -C(O)-, -SO,- 0 esta ausente;

R es hidrégeno, alquilo, haloalquilo, hidroxilo, alcoxi, haloalcoxi, fenilo, halofenilo,
alcoxifenilo, haloalquilfenilo, haloalcoxifenilo, cianofenilo, hidroxialcoxifenilo,
alquilsulfonilfenilo, alquilsulfonilaminofenilo, (halo)(haloalquil)fenilo,
(halo)(alcoxi)fenilo, ciano, cicloalquilo, cicloalquilalcoxi, amino, heterociclilo,
alquilheterociclilo, hidroxiheterociclilo, alquilheterociclilo, heteroarilo,
haloheteroarilo, alquilheteroarilo, (alquil)(alquilsulfonil)heteroarilo,
(halo)(alquilamino)heteroarilo, haloalquilheteroarilo, cicloalquilheteroarilo o
nitro-benzo[1,2,5]oxadiazolil-aminoheteroarilo, dicho heterociclilo es un anillo
carbociclico de tres a Qcho eslabones que contiene por lo menos un atomo de
nitrégeno o de oxigeno, y dicho heteroarilo es piridinilo, pirazolilo, oxadiazolilo,
furazanilo, tetrazolilo, triazolilo o oxipiridinilo;

R? es alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, cicloalcoxialquilo,
cicloalquilalcoxi, haloalcoxi, alcoxi o alquilamino;

R’ es halogeno o -NR*R’;

uno de R* y R® es hidrégeno o alquilo y el otro es alquilo o cicloalquilo;

oR* y R junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos forman un heterociclilo
o heterociclilo sustituido, dicho heterociclilo es morfolinilo, piperidinilo,
piperazinilo, pirrolidinilo, 2-oxa-6-azaespiro[3.3]heptilo, azetidinilo, tiazolidinilo,
tiomorfolinilo, dioxotiomorfolinilo, oxazepanilo, 2-oxa-6-azaespiro[3.4]octilo, 6-
oxa-1-azaespiro[3.3]heptilo, 2-oxa-5-aza-espiro[3.4]-octilo, isoxazolidinilo,
aziridinilo o dioxoisotiazolidinilo y dicho heterociclilo sustituido es un

heterociclilo sustituido de una a cuatro veces por sustituyentes elegidos con
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independencia entre alquilo, halégeno, hidroxilo, alcoxi, hidroxialquilo,
carboxilo, alcoxialquilo, ciano y alquilcarbonilamino;
0 una sal o un éster farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. Un compuesto segun la reivindicacion 1, en el que A es alquileno, -
CH,C(O)- o esta ausente.

3. Un compuesto segun la reivindicacion 1 6 2, en el que A es alquileno.

4. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 3, en el
que A es metileno, etileno o -CH(CH3)-.

5. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 4, en el
que R' es alquilo, haloalquilo, hidroxilo, alcoxi, fenilo, halofenilo, alcoxifenilo,
haloalquilfenilo, haloalcoxifenilo, cianofenilo, cicloalquilo, heterociclilo, haloheteroarilo
o alquilheteroarilo, dicho heterociclilo es oxetanilo y dicho heteroarilo es piridinilo o
furazanilo.

6. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 5, en el
que R' es alquilo, haloalquilo, hidroxilo, alcoxi, fenilo, halofenilo, alcoxifenilo,
haloalquilfenilo, haloalcoxifenilo, cianofenilo, cicloalquilo, oxetanilo, piridinilo,
halopiridinilo o alquilfurazanilo.

7. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 6, en el
que R' es trifluormetilo, fenilo, clorofenilo, bromofenilo, cianofenilo, ciclohexilo,
piridinilo, cloropiridinilo, metilfurazanilo o trifluormetilfenilo.

8. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 7, en el
que R? es alquilo.

9. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 8, en el
que R? es tert-butilo. |

10. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 9, en
el que R® es -NR*R®.

11. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 10, en
el que R* y R® junto con el atomo de nitrdgeno al que estan unidos forman un
morfolinilo, halopirrolidinilo o hidroxipirrolidinilo.

12. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 11, en
el que R* y R® junto con el atomo de nitrdgeno al que estan unidos forman un

morfolinilo, difluorpirrolidinilo o hidroxipirrolidinilo.
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13. Un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 12,
elegido entre: |
5-tert-butil-2-(2-cloro-bencil)-7-morfolin-4-il-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-4-fluor-bencil)-7-morfolin-4-il-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-etil-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5—tert-butil-7-(3,3-diﬂuor—birrolidin-1 -il)-2-(2-metoxi-etil)-2H-[1 ,2,3]triazolo'[4,5-
d]pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2, 3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-il]-etanol;
5-tert-butil-2-ciclohexilmetil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-cloro-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il}-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(4-cloro-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,3-dicloro-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-if)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,4-dicloro-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,5-dicloro-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,6-dicloro-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-4-fluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-6-fluor-bencil)-7-(3, 3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina; |
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-piridin-2-ilmetil-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-piridin-3-ilmetil-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina; |
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-piridin-4-ilmetil-2H-[1,2,3]triazolo{4,5-

d]pirimidina;
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5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2,2,2-tri-fluor-etil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;

5-tert-butil-2-(2-cloro-4,5-difluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-

(1 ,2,3]triazo|o[4,5-d]pirimiﬁdina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-3,6-difluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
2-(2-bromo-bencil)-5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[ 1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;

5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-trifluor-metil-bencil)-2H-[ 1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-metoxi-bencil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;

5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-trifluor-metoxi-bencil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-iimetil]-
benzonitrilo;

5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-fenetil-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)}-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-il]-1-fenil-
etanona;

5-tert-butil-2-[(R)-1-(2-cloro-fenil)-etil]-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-[(S)-1-(2-cloro-fenil)-etil]-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-3-fluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;

5-tert-butil-2-(2-cloro-5-fluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[ 1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-oxetan-3-il-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,6-dicloro-3-fluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-piridin-3-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
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5-tert-butil-2-(4-cloro-piridin-3-iimetil)-7-(3, 3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,5-dicloro-piridin-3-iimetil)-7-(3,3-di-fluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3,6-dicloro-piridin-2-ilmetil}-7-(3,3-di-fluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(4-metil-furazan-3-iimetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(3-metil-[1,2,4]oxadiazol-5-iimetil )-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-2-[2-(2-cloro-fenil)-etil]-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;

5-tert-butil-2-[2-(3-cloro-fenil)-etil]-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-[2-(4-cloro-fenil)-etil]-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,4-dicloro-piridin-3-ilmetil)-7-(3,3-di-fluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(R)-tetra-hidro-furan-3-il-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; |
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(S)-tetra-hidro-furan-3-il-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-il]-1-(2-cloro-
fenil)-etanona;
5-tert-butil-2-(2,3-dicloro-6-fluor-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-metano-sulfonil-bencil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-piridin-2-il-etil}-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-

d]pirimidina;
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5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(3-metil-oxetan-3-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-il]- 1-(3-cloro-
fenil)-etanona;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-if}- 1-(4-cloro-
fenil)-etanona;

2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2, 3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-il]-1-piridin-
3-il-etanona;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2,3,6-tri-cloro-bencil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-3-trifluormetil-bencil)-7-(3,3-di-fluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-cloro-6-fluor-3-metoxi-bencil)-7-(3,3-di-fluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-piridin-3-il-etil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-piridin-4-il-etil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(2,3-dicloro-6-trifluormetil-bencil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3,4-dicloro-piridin-2-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il}-2H-

(1 ,2,3]triazo|o[4,5-d]pirimiudina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(1,1-dioxo-1A6-tietan-3-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(1,1-dioxo-tetrahidro-1A6-tiofen-3-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-il]-1-piridin-
2-il-etanona;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(5-metil-[1,3,4Joxadiazol-2-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-4-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
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5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(5-metil-[1,2,4]oxadiazol-3-ilmetil }-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilmetit)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-metil-2H-[1,2,4]triazol-3-ilmetil)}-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(5-metano-sulfonil-4-metil-4H-[1,2 4]triazol-3-
iimetil)-2H-[1 ,2,3]tri-azolo-‘[4,5-d]pirimidina;
{3-[5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-ilmetil}-5-
cloro-piridin-4-il}-dimetil-amina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(3-trifluor-metil-1H-pirazol-4-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(4-metil-furazan-3-ilmetil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;

(S)-1-[5-tert-butil-2-(3-metil-[1,2,4]oxadiazol-5-iimetil)-2H-[ 1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol; |
(S)-1-[5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil}-2H-[1,2, 3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(3,6-dicloro-piridin-2-ilmetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-cloro-piridin-3-ilmetil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2,3-dicloro-bencil)-2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol; |
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-trifluormetil-bencil)-2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-metanosulfonil-bencil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2,5-dimetil-2H-pirazol-3-iimetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(3-metil-3H-[1,2,3]triazol-4-ilmetil )-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
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5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(4,5-dimetil-4H-[1,2,4]triazol-3-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-metil-1-oxi-piridin-3-iimetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;

(S)-1-[5-tert-butil-2-(3,4-dicloro-piridin-2-iimetil)-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;

(S)-1-[5-tert-butil-2-(5-metil-[1,2,4]oxadiazol-3-iimetil)}-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(5-metil-[1,3,4]Joxadiazol-2-iimetil)}-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilmetil)}-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-metil-2H-[1,2,4]triazol-3-iimetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2~(3-metil-3H-[1,2,3]triazol-4-iimetil)}-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2,5-dimetil-2H-pirazol-3-ilmetil)}-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-
7-il]-pirrolidin-3-ol;
5-tert-butil-2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-iimetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
(8)-1-{5-tert-butil-2-[2-(7-nitro-benzo(1,2,5]oxadiazol-4-il-amino)-piridin-3-ilmetil]-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidin-7-il}-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-iimetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol;

(S)-1 -[5-tert-butil-2—(2,5-dimetil-2H—[1 .2 ,4]triazol-3-il-metil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2,5-dimetil-2H-[1,2,4]triazol-3-iImetil}-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
(2S,3S)-1-[5-tert-butil-2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-il-metil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-2-hidroxi-metil-pirrolidin-3-ol;
(28,3S)-1-[5-tert-butil-2-(4-metil-furazan-3-ilmetil)-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-

il]-2-hidroximetil-pirrolidin-3-ol;

b
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5-tert-butil-2-(4-metil-furazan-3-iimetil)-7-(3,3,4,4-tetrafluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;

5-tert-butil-2-(3-metil-[1 ,2;4]oxadiazol-5-i|metil)-7-(3,3,4,4-tetrafluor—pirrolid in-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(5-metil-[1,3,4]oxadiazol-2-iimetil)-7-(3,3,4,4-tetrafluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-7-(3,3,4,4-tetrafluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-2-(4,5-dimetil-4H-[1,2,4]triazol-3-ilmetil)-7-(3,3,4,4-tetrafluor-pirrolidin-1-il)-
2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-metil-3H-[1,2,3]triazol-4-ilmetil)-7-(3,3,4,4-tetrafluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-7-(2-oxa-6-aza-espiro[3.3]hept-6-il)-
2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-2-(4,5-dimetil-4H-[1,2,4}triazol-3-ilmetil)-7-(2-oxa-6-aza-espiro[3.3]hept-6-
i)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
5-tert-butil-2-(2-metanosulfonil-bencil)-7-(2-oxa-6-aza-espiro[3.3]hept-6-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-7-(2-oxa-6-aza-espiro[3.3]hept-6-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;

(S)-1-[2-(2-cloro-bencil)-5-(2,2, 2-trifluor-etoxi)-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-(2,2,2-Trifluor-etoxi)-2-(2-trifluormetil-bencil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-
7-il)-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[2-(2-cloro-bencil)-5-isopropoxi-2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-
3-ol;

7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-5-(2,2-dimetil-propoxi)-2-(1-metil- 1H-tetrazol-5-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
(R)-1-[5-tert-butil-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-iimetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-
il]-pirrolidin-3-ol;
1-[5-tert-butil-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-

pirrolidin-3-ol;
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7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-trifluormetil-bencil)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-metil-etoxi)-
2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]-pirimidina;
7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-metanosulfonil-bencil)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-metil-
etoxi)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-metil-
etoxi)-2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidina;
7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(5-metil-[1,3,4]oxadiazol-2-ilmetil)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-
metil-etoxi)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidina;
7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(3-metil-[1,2,4]oxadiazol-5-ilmetil)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-
metil-etoxi)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidina;

7-(3,3-difluor-pirrolidin-1 -ir_l)-2-(1 -metil-1H-tetrazol-5-il-metil)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-
metil-etoxi)-2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidina;
7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(4-metil-furazan-3-il-metil)-5-((S)-2,2, 2-trifluor-1-metil-
etoxi)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-metil-etoxi)-2-(3,3,3-trifluor-propil)-
2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidina;
2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-
metil-etoxi)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-cloro-bencil)-2H-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-metil-
pirrolidin-3-ol;

(R)-1-[5-tert-butil-2-(2-cloro-bencil)}-2H-[1,2, 3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-metil-
pirrolidin-3-ol;

(S)-1 -[5-tert-butil-2-(2-trif|Uormetil-bencil)—ZH-[1 ,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-
metil-pirrolidin-3-ol;

(R)-1-[5-tert-butil-2-(2-trifluormetil-bencil)-2H-[1,2, 3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-
metil-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-metanosulfonil-bencil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il}-3-
metil-pirrolidin-3-ol;

(R)-1-[5-tert-butil-2-(2-metanosulfonil-bencil)-2H-[1,2, 3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il}-3-
metil-pirrolidin-3-ol;

(S)-1-[5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4, 5-d]pirimidin-7-il]-3-

metil-pirrolidin-3-ol;
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(R)-1-[5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-2H-[1,2, 3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-
metil-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(5-metil-[1,3,4]oxadiazol-2-iimetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-3-metil-pirrolidin-3-ol;
(R)-1-[5-tert-butil-2-(5-metil-[1,3,4]oxadiazol-2-ilmetil)-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-3-metil-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(3-metil-[1,2,4]oxadiazol-5-iimetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-3-metil-pirrolidin-3-ol;
(R)-1-[5-tert-butil-2-(3-metil-[1,2,4]oxadiazol-5-ilmetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d)pirimidin-7-il]-3-metil-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-iimetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il}-
3-metil-pirrolidin-3-ol;
(R)-1-[5-tert-buitil-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-
il]-3-metil-pirrolidin-3-ol,

(S)-1-[5-tert-butil-2-(4-metil-furazan-3-ilmetil)-2H-[1,2, 3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-
metil-pirrolidin-3-ol;
(R)-1-[5-tert-butil-2-(4-metil-furazan-3-ilmetil)-2H-[1,2,3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-
metil-pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(3,3,3-trifluor-propil)-2H-{1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-metil-
pirrolidin-3-ol; |

(R)-1 -[5-tert-butil-2-(3,3,3;trifluor-propil)-2H-[1 ,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-3-metil-
pirrolidin-3-ol;
(S)-1-[5-tert-butil-2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-3-metil-pirrolidin-3-ol;
(R)-1-[5-tert-butil-2-(1-ciclopropil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-3-metil-pirrolidin-3-ol;
N-{(S)-1-[2-(2-cloro-bencil)-5-(2,2-dimetil-propoxi)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-
il]-pirrolidin-3-il}-acetamida;
N-{(S)-1-[2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-5-(2,2-dimetil-propoxi)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il}-pirrolidin-3-il}-acetamida;
tert-butil-[7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-trifluor-metil-bencil)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-

d]pirimidin-5-il}-amina;
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tert-butil-[7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2-metano-sulfonil-bencil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-5-il]-amina;
tert-butil-[2-(3-cloro-piridin-2-ilmetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-5-il]-amina;
tert-butil-[7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-5-il]-amina;
tert-butil-[7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(4-metil-furazan-3-ilmetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-5-il]-amina;
N-{(S)-1-[2-(2-cloro-bencil)}-5-((S)-2,2,2-trifluor-1-metil-etoxi)-2H-[1 ,2,3]triazolo{4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-il}-acetamida;
N-{(S)-1-[2-(2-Trifluormetil-bencil)-5-((S)-2,2,2-trifluor-1 -metil-etoxi)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-il}-acetamida;
N-{(S)-1-[2-(2-Metanosulfonil-bencil}-5-((S)-2,2,2-trifluor-1 -metil-etoxi)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-il}-acetamida;
N-{(S)-1-[5-tert-butilamino-2-(2-cloro-bencil)-2H-[1 ,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-il}-acetamida; y
(S)-1-[5-tert-butilamino-2-(1-metil-1H-tetrazol-5-iimetil)-2H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidin-7-il]-pirrolidin-3-ol.

14. Un compuesto segln una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 13,
elegido entre:
5-tert-butil-2-(2-cloro-bencil)-7-morfolin-4-il-2H-[1,2,3]-triazolo[4, 5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-ciclohexilmetil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-piridin-4-il-metil-2H-[1,2, 3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(2,2,2-tri-fluor-etil)}-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
2-(2-bromo-bencil)-5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-
d]pirimidina;
2-[5-tert-butil-7-(3,3-d ifludr-pirrolidin-1 -il}-[1,2,3]tri-azolo[4,5-d]pirimidin-2-iimetil]-
benzonitrilo;

5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-fenetil-2H-[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;

No
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5-tert-butil-2-[(R)-1-(2-cloro-fenil)-etil]- 7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(4-cloro-piridin-3-ilmetil)-7-(3, 3-difluor-pirrolidin-1-il)}-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-cloro-piridcin-2-ilmetil)-7-(3,3-difluor—pirrolidin-1 -il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2-(4-metil-furazan-3-iimetil)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina;
5-tert-butil-2-(3-cloro-piridin-4-iimetil)-7-(3,3-difluor-pirrolidin-1-il)-2H-
[1,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; y
(S)-1-[5-tert-butil-2-(2-trifluormetil-bencil}-2H-[ 1,2, 3]-triazolo[4,5-d]pirimidin-7-il]-
pirrolidin-3-ol.

~ 15. Un proceso de obtencién de un compuesto segun una cualquiera de las

reivindicaciones de 1 a 14, que consiste en la reaccion de un compuesto de la

formula (A)
H ' 2
N Ny R
Nl N
NN
SN

en presencia de R'-A-X y una base, o en presencia de R'-A-OH en las condiciones
de reaccion de Mitsunobu, en el que A y de R' a R3 tienen los significados definidos

en una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 12 y en el que X es halégeno o SO,.

16. Un compuesto segln una cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 14,

cuando se obtiene con arreglo al proceso de la reivindicacion 15.

17. Una composicion farmacéutica que contiene un compuesto segin una

cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 14 y un vehiculo terapéuticamente inerte.
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