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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO radicacion

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
MODIFICACIONES Y/O CORRECCIONES

1. Identificacion del Tramite _
[_] Error material Modificacién a una Solicitud en tramite

Patente de Invencion
Patente de Modelo de Utilidad
[_] Registro de Disefio Industrial
[] Esquema de Trazado de Circuitos Integrados

2. Datos del solicitante
Persona Natural [ | Persona Juridica
CONNEXIOS LIFE SCIENCES PVT. LTD.

Nombre o denominacién / Nombre o razén social completa

Nombre representante legal

Tipo de empresa Micro |:| Pequeia ]:l Mediana |:| Otra
Documento de identificacion: I:I C.C. |:| C.E. DNIT Otro Numero
Nacionalidad/Pais de constitucién Direccién y domicilio del titular Ciudad
India No.49, Shilpa \ﬁdyé, First Main Road, J P Nagar 3rd Phase | Bangalore
Direccién electrénica No. Fax Numero telefénico
L tobos@tobos.com.co 5718123335 571 8123335

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

3. Datos del apoderado:
TOBOS MATEUS Andrea 52.223.325 148.648
Apellidos y Nombre Documento de identificacion Tarjeta profesional
'Direccion y domicilio Ciudad
Carrera 7 C No. 138 -19 Oficina 901 Bogota, D.C. Colombia
Direccién electrénica No. Fax Numero tefefénico
andrea.tobos@tobos.com.co 5718123335 5718123335

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

PI02-F17 vri {2012-04-19)




4. Datos del tramite

Correccion:

Expediente No A\ — A SO AQ

Aparece

Debe ser

Modificacion:

Modificacion al capitulo reivindicatorio.
El solicitante desea limitar el Capitulo'Reivindicatorio de 30 reivindicaciones a

26 reivindicaciones

l:] Modificacion al capitulo descriptivb.

:l Modificacién al resumen.

I—_—I Modificacion a los dibujos.

I:' Modificacion al solicitante.

5. Anexos

Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccion y/o modificacion
|:] Poder, si fuere el caso.
D Documento que contiene las modificaciones o correcciones.

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

TN

N
6. Firma
ANDREA TOBOS MATEUS .
u

Nombre y apellidos Firma

C.C 52.223.325 Tarjeta Profesional 148.648

P102-F17 vr1 (2012-04-19)
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la férmula (I):

Wt
W/”\B &N,

AL, Ri®

B

Féormula (I)

caracterizado porque:

cada R! y R!2 es independientemente seleccionado
del grupo que consiste de H, metilo, CONHC(CHs)3, OH, CO2H,
CO,CH3, CO.CH:CHs3, fenilo, CH>OH, CN y OCHs;.

o cualquiera dos R! en 4&tomos de carbono
adyacentes se puede unir para formar una fraccién ciclica,
o cualquiera dos R! en el mismo carbono cuando se toman
juntos pueden formar un grupo de la férmula =0.

Ar es una opcionalmente sustituida por grupo cl-

Cis heteroarilo;
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en donde cada R7 es independientemente

seleccionado del grupo que consiste H, haldgeno, OH, NOgz,
CN, SH, NH2, CF3, OCF3, opcionalmente sustituido Ci-
Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ci1-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido C2-Cizalguenilo, opcionalmente

sustituido Cz-Cizalquinilo, opcionalmente sustituido Ca-

Cizheterocalquilo, opcionalmente sustituido Cs-
Cizcicloalquilo, opcionalmente sustituido Cs-
Cizcicloalquenilo, opcionalmente sustituido Co-
Cizheterocicloalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cﬁheterocicloalquenilo, opcionalmente sustituido Co-
Cigsarilo, opcionalmente sustituido Ci- Cisheteroarilo,
opcionalmente sustituido Ci-Cizalquiloxi, opcionalmente

sustituido Cz-Cizalquenilooxi, opcionalmente sustituido Cz-

Cizalquinilooxi, opcionalmente sustituido Ca-
Ciocheterocalquiloxi, opcionalmente sustituido C3-
Cizcicloalquiloxi, opcionalmente sustituido Cs-
Cizcicloalquenilooxi, opcicnalmente sustituido Ca-

Cicheterocicloalquiloxi, opcionalmente sustituido C2-Cui2
heterocicloalquenilooxi, opcionalmente sustituido Ce—

Cisarilooxi, opcionalmente sustituido Ci-Ci1 heterocarilooxi,
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opcionalmente sustituido Ci-Cizalquiloamino, SR?, SO3H,
SO2NR°R10, SO2R%?, SONR?R!?, SOR?, COR®?, COOH, COOR®?, CONRS®R!O,
NR2COR19, NRPCCOR'?, NR?SO2R1%, NRPCONRR10, NROR10, vy acil;

en donde R® es seleccionado del grupo que
consiste en H, opcionalmente sustituido Ci—- Cizalquilo,
opcionalmente sustituido C2-Cizalquenilo, opcionalmente
sustituido Cz-Cizalquinilo, opcionalmente sustituido Cz-
Cizheterocalquilo, opcionalmente sustituido Cz-
Cizciclecalquilo, opcionalmente sustituido Co-
Cizheterocicloalquilo, opcionalmente sustituido Ce-Cisarilo,
opcionalmente sustituido Ci~ Cigsheterocarilo, SO3H, SO02NR°R19,
SO;R?, SONR®R1?, SOR®, COR?, COOH, COOR?, y CONRS®R!9;

en donde cada R? y R!® es independientemente
seleccionado del grupo que consiste en H, opcionalmente
sustituido Ci-Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cicheteroalquilo, opcionalmente sustituido Ci-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido C3-Cizcicloalquilo, opcionalmente
sustituido Cs~ Cisarilo, y opcionalmente sustituido Ci-
Cigsheterocarilo.

e es un entero seleccionado del grupo que
consiste de 0, 1, 2, 3 vy 4;

f es un entero seleccionado del grupo que

consiste de 0, 1, 2, y 3;
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A es —-CR2Rb-;

B es un grupo de la fdérmula- (CRSRY),-;

en donde cada R3, RP, Re y Rd es
independientemente seleccionado del grupo que consiste en
H, haldgeno, OH, NO2, CN, SH, NH;, CFi3, OCF3, opcionalmente
sustituido Ci-Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cioheterocalquilo, opcionalmente sustituido Ci-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido Ci- Clzcicioalquilo, opcionalmente
sustituido Ceé—Cisarilo, opcionalmente sustituido Ci-
Cisheterocarilo; SR2, SOsH, SO2NR2?R3, SO2R?, SONRZR3, SOR?,
COR2, COOH, COOR2, CONR2R3, NR2COR3?,NR2COOR3,  NR2SOzR3,
NR2CONR?R3, NR?R3}, y acil,

en donde cada R? y R? es independientemente
seleccionado del grupo que consiste en H, opcionalmente
sustituido Ci1-Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Ciocheterocalquilo, opcicnalmente sustituido Ci-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido Cz-Ciecicloalquilo, opcionalmente
sustituido Ce- Cisarilo, y opcionalmente sustituido Ci-
Cigsheteroarilo;

W! y W? estan seleccionados de tal forma que uno
es N y el otro es (CR1),

el enlace del carbono carbonil se une a
cualquiera de W! o W? es N;

D es O o (CRLy);
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n es un entero seleccionado del grupo que
consiste de 0, 1, 2, 3, y 4;

a es un entero seleccionado del grupo que
consiste de 0, 1,y 2;

b es un entero seleccionado del grupo que

consiste de 0, 1,
c es 1;
0 una

mismos.

2. Un
reivindicacién 1,

3. Un
reivindicacién 1,

4, Un
reivindicacidén 1
diferentes.

5. Un

sal farmacéuticamente

2, 3, 4, 5, 6, 7, y 8,

aceptable de los

compuesto de conformidad con la
caracterizado porque D es (CRl;).

compuesto de conformidad con la
caracterizado porque B es CH:.

compuesto de conformidad con la
a 3, caracterizado porque R2 y RP son

compuesto de conformidad con la

reivindicacidén 1 que tiene la foérmula:

A%
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en donde Ar, R2, RP, Rl, R!2, a y b son como se

definen en la reivindicacién 1.

6. Un compuesto de conformidad con la

"reivindicacién 5, en donde uno de R2 y RP es H y el otro es

alquilo opcionalmente sustituido.

7. Un compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque el sustituyente R’
estd ubicado en la posicidén 4 o en la posicidén 5 del anillo
de seis miembros.

8. Un compuesto de conformidad con la
reivindicacidén 1, caracterizado porque R’ se selecciona del
grupo que consiste de CHs, CHzCH3, CH2CH2CH3, CH(CH3),
(CHz)3CHs, Cl, Br, F, I OH, NO2, NHz, CN, SO3H, OCHs,
OCH2CH2>CH3, CF3 y OCF3.

9. Un compuesto de conformidad con la

reivindicacidén 1, seleccionado del grupo que consiste en:
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o su sal farmacéuticamente aceptable.

10. Una composicidén farmacéutica que incluye un

compuesto de conformidad con cualquiera de las

reivindicaciones 1 a 9 y un diluyente, excipiente o

vehiculo farmacéuticamente aceptable.

11. Un método para la prevencidén o tratamiento
de una condicidén en un mamifero, el método comprendiendo la
administracién de una cantidad efectiva de un compuesto de
conformidad con cualquiera de las reivindicacicnes 1 a 9.

12. Un método de conformidad con la

29
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reivindicacién 11, caracterizado porque la condicién puede
ser prevenida o tratada por la inhibicién de 11B-HSDI.
13. Un método de conformidad con la

reivindicacién 12, caracterizado porque la condicidn se

selecciona del grupo que consiste de diabetes,
hiperglucenmia, baja tolerancia a la glucosa,
hiperinsulinemia, hiperlipidemia, hipertrigliceridemia,
hipercolesterolemia, dislipidemia, obesidad, obesidad

abdominal, glaucoma, hipertensién, aterosclerosis y sus
secuelas, retinopatia, nefropatia, neuropatia, miopatia,
osteoporosis, osteoartritis, demencia, depresidn,
enfermedades neurodegenerativas, trastornos psiquiatricos,
Enfermedad de Cushing, sindrome de Cushing, enfermedades
virales, y enfermedades inflamatorias.

14. Un método de conformidad con la
reivindicacién 13, caracterizado porque la condicidén es
diabetes.

15. Un método de conformidad con la
reivindicacién 14, caracterizado porque la condicidédn es
diabetes tipo II.

l6. E1 método de conformidad con la
reivindicacién 12, caracterizado porque el compuestc se
administra en combinacién con un adyuvante.

17. E1 método de conformidad con la

reivindicacidédn 16, caracterizado porque el adyuvante es

40
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seleccionado del grupo que consiste de dipeptidil
peptidasa-IV  (DP-1IV); (b) agentes sensibilizantes de
insulina; (c) insulina y miméticos de insulina; (d)
sulfonilureas y otros secretagogos de insulina; (e)
inhibidores alfa-glucosidasa; (f) GLP-1, andlogos GLP-1, vy
agonistas receptores de GLP-1; y las combinaciones de los
mismos.

18. E1 método de conformidad con la
reivindicacién 17, caracterizado  porque los agentes
sensibilizantes de insulina son seleccionados del grupo que
consiste en (i) PPAR-gamma-agonistas, (11i) PPAR-alfa-
agonistas, (1ii) PPAR-alfa/gamma-dual agonistas, (iv)
biguanidas, y combinaciones de los mismos.

19. El uso de un compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1 en la preparacidén de un medicamento.

20. El1 uso de conformidad con la reivindicacién
19, caracterizado porque el medicamento es para el
tratamiento de una condicidén que se puede prevenir o tratar
por la inhibicién de 113-HSDI1.

21. El1 uso de conformidad con la reivindicacién
20, caracterizado porque la condicién se selecciona del
grupo que consiste de diabetes, hiperglucemia, baja
tolerancia a la glucosa, hiperinsulinemia, hiperlipidemia,
hipertrigliceridemia, hipercolesterolemia, dislipidemia,

obesidad, obesidad abdominal, glaucoma, hipertensidn,

44
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aterosclerosis y sus secuelas, retinopatia, nefropatia,
neuropatia, miopatia, osteoporosis, osteocartritis,
demencia, depresién, enfermedades neurodegenerativa,
trastornos psiquiatricos, Enfermedad de Cushing, sindrome
de Cushing, enfermedades virales, 3% enfermedades
inflamatorias.

22. Un uso de conformidad con la reivindicaciédn
21, caracterizado porque la condicidén es diabetes.

23. Un uso de conformidad con la reivindicacidn
22, caracterizado porque la condicidén es diabetes tipo II.

24. Un uso de conformidad con la reivindicaciédn
22 & 23, caracterizado porque el medicamento contiene un
adyuvante.

25. Un uso de conformidad con la reivindicacién

24, caracterizado porque el adyuvante es seleccionado del

grupo que consiste de dipeptidil peptidasa-IV (DP-IV); (b)
agentes sensibilizantes de insulina; (c) insulina vy
miméticos de insulina; (d) sulfonilureas y otros

secretagogos de insulina; (e) inhibidores alfa-glucosidasa;
(f) GLP-1, andlogos GLP-1, y agonistas receptores de GLP-1;
y las combinaciones de los mismos.

26. El1 uso de conformidad con la reivindicacidn
25, caracterizado porque los agentes sensibilizantes de
insulina son seleccionados del grupo dque consiste en (1)

PPAR-gamma-agonistas, (ii) PPAR-alfa-agonistas, (iii) PPAR-

42
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(iv)

biguanidas,

y combinaciones
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RESUMEN

La presente invencién se relaciona a ciertos
derivados de amida que tienen la capacidad para inhibir 11-
p-hidroxiesteroide deshidrogenasa tipo 1 (11p-HSD-1) y las
cuales son por lo tanto Utiles en el tratamiento de ciertos
trastornos que pueden prevenirse o tratarse por medio de la
inhibicién de esta enzima. Ademés, la 1invencidén se
relaciona a compuestos, métodos para Ssu preparacion,
composiciones farmacéuticas que contienen los compuestos y
los usos de estos compuestos en el tratamiento de ciertos
trastornos. Se espera que los compuestos de la invencidn
encontrard aplicacién en el tratamiento de condiciones
tales como diabetes mellitus tipo 2 no dependiente a la
insulina (NIDDM), resistencia a la insulina, obesidad,
glucosa en ayuno disminuida, tolerancia a 1la glucosa
disminuida, trastornos de lipidos tales como dislipidemia,

hipertensién y asi como otras enfermedades y condiciones.
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Industria y Comercio
SUPERINTENDEMNCIA

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
MODIFICACIONES Y/O CORRECCIONES

1 Identificacion del Tramite
[ ]Error material Modificacion a una Solicitud en tramite

Patente de Invencion
Patente de Modelo de Utilidad
|:| Registro de Disefio Industrial
[ ] Esquema de Trazado de Circuitos Integrados

2. Datos del solicitante

Persona Natural [ ] Persona Juridica
CONNEXIOS LIFE SCIENCES PVT. LTD.

Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Nombre o denominacion / Nombre o razén social completa

Nombre representante legal

Tipo de empresa Micro |:| PequeﬁaD Mediana |:| Otra
Documento de identificacion: |:| C.C. |:| C.E. |:| NIT Otro Nimero
Nacionalidad/Pais de constitucion Direccion y domicilio del titular Ciudad
India No.49, Shilpa Vidya, First Main Road, J P Nagar 3rd Phase Bangalore
Direccion electrénica No. Fax Numero telefénico
tobos@tobos.com.co 5718123335 571 8123335
Autorizo expresamente a la Superintendencia de Industria y Comercio para que todas las

comunicaciones sean enviadas a través de la direccion de correo electrénico

3. Datos del apoderado:
TOBOS MATEUS Andrea 52.223.325 148.648
Apellidos y Nombre Documento de identificacion Tarjeta profesional
Direcci6n y domicilio Ciudad
Carrera 7 C No. 138 -19 Oficina 901 Bogota, D.C. Colombia
Direccién electrénica No. Fax Numero telefonico
andrea.tobos@tobos.com.co 5718123335 5718123335

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
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4, Datos del tramite
Correccion:

Expediente No

Aparece

Debe ser

Modificacion:

Modificacién al capitulo reivindicatorio.
El solicitante desea limitar el Capitulo Reivindicatorio de 30 reivindicaciones a
26 reivindicaciones.

I:I Modificacion al capitulo descriptivo.

I:I Modificacion al resumen.

|:| Modificacion a los dibujos.

I:I Modificacién al solicitante.

5. Anexos

Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccién y/o modificacién
|:| Poder, si fuere el caso.
|:| Documento que contiene las modificaciones o correcciones.

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

6. Firma

ANDREA TOBOS MATEUS

Nombre y apellidos Firma

C.C 52.223.325 Tarjeta Profesional 148.648
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la férmula (I):

i
h Wt
e KE/J* Xl
A R

Formula (I)

caracterizado porque:

cada R! y R!2 es independientemente seleccionado
del grupo que consiste de H, metilo, CONHC (CHz)3, OH, CO2H,
CO2CH3, CO2CH2CHs, fenilo, CH20H, CN y OCHs.

o cualquiera dos R! en 4A&tomos de carbono
adyacentes se puede unir para formar una fraccidén ciclica,
o cualgquiera dos R! en el mismo carbono cuando se toman
juntos pueden formar un grupo de la fédrmula =0.

Ar es una opcionalmente sustituida por grupo cl-

Ci1s heterocarilo;

(RDe T R Y (GUN U
AN N \N N N N/
\R8 \RB \

R8
R M, ® (R

2 N ~

> S SN g
Ly \l};—\“\\};_

RB
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y
(R7e
X
il —%—
“\_\ e
en donde cada R’ es independientemente

seleccionado del grupo que consiste H, haldgeno, OH, NOg,
CN, SH, NHz, CF3, OCF3, opcionalmente sustituido Ci-
Cizalquilo, opcionalmente sustituido C1-Cizhalocalquilo,
opcionalmente sustituido Cz2-Cizalquenilo, opcionalmente

sustituido Cz2-Cizalquinilo, opcionalmente sustituido C»-

Cizheterocalquilo, opcionalmente sustituido Cs-—
Cizecicloalquilo, opcionalmente sustituido Cs-—
Cizcicloalquenilo, opcionalmente sustituido Cao-
Cizcheterocicloalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cizcheterocicloalquenilo, opcionalmente sustituido Ce-
Cisarilo, opcionalmente sustituido Ci1- Cigsheterocarilo,
opcionalmente sustituido Ci-Cizcalquiloxi, opcionalmente

sustituido C:-Cizalgquenilooxi, opcionalmente sustituido C2-

Cizalgquinilooxi, opcionalmente sustituido Cao-
Cioheteroalquiloxi, opcionalmente sustituido Cs3-
Cizcicloalquiloxi, opcionalmente sustituido Cs3-
Cizcicloalquenilooxi, opcionalmente sustituido Cao-
Cizcheterocicloalquiloxi, opcionalmente sustituido C2—-C12
heterocicloalquenilooxi, opcionalmente sustituido Ce—

Cigarilooxi, opcionalmente sustituido Ci1-C: heteroarilooxi,
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opcionalmente sustituido Ci1-Cizalquiloamino, SR?, SO3H,
SO2NR°R'?, SO2R?, SONR°R!?, SOR?, COR?, COOH, COOR?, CONR°RI!O,
NRPCOR?, NRPCOOR?, NRPSO,R10, NRPCONRPR!0, NROR!?, y acil;

en donde R® es seleccionado del grupo que
consiste en H, opcionalmente sustituido Ci- Cizalquilo,
opcionalmente sustituido Cz-Cizalquenilo, opcionalmente
sustituido Cz2-Cizalquinilo, opcionalmente sustituido C»-
Cizheterocalquilo, opcionalmente sustituido Cs-—
Cizecicloalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cicheterocicloalquilo, opcionalmente sustituido Ces-Cisarilo,
opcionalmente sustituido Ci- Cigsheterocarilo, SO3H, SO2NR°RIO,
SO2R?, SONR°R!?, SOR?, COR?, COOH, COOR?, y CONR°RIO;

en donde cada R? y R!® es independientemente
seleccionado del grupo que consiste en H, opcionalmente
sustituido Ci1—-Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cioheteroalquilo, opcionalmente sustituido Ci-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido C3-Cizcicloalquilo, opcionalmente
sustituido Ce- Cigarilo, vy opcionalmente sustituido Ci-
Cigsheteroarilo.

e es un entero seleccionado del grupo due
consiste de 0, 1, 2, 3 vy 4;

f es un entero seleccionado del grupo que

consiste de 0, 1, 2, vy 3;
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A es -CR2RP-;

B es un grupo de la férmula- (CRCRY)n-;

en donde cada Re, RP, Re¢ y Rd es
independientemente seleccionado del grupo que consiste en
H, haldégeno, OH, NO2, CN, SH, NHz, CF3, OCF3, opcionalmente
sustituido Ci1-Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cioheteroalquilo, opcionalmente sustituido Ci-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido Cs3— Cizcicloalquilo, opcionalmente
sustituido Ce¢—Cisarilo, opcionalmente sustituido Ci-
Cisheteroarilo; SR?, SO0Os3H, SO2NR2R3, SO02R%2, SONR2?R3, SOR?,
COR?, COOH, COOR?, CONR?R3, NR2COR3,NR2COOR3, NR2SO2R3,
NR2CONR2R3, NR2R3, y acil,

en donde cada R? y R?® es independientemente
seleccionado del grupo que consiste en H, opcionalmente
sustituido Ci1—-Cizalquilo, opcionalmente sustituido Ca-
Cioheteroalquilo, opcionalmente sustituido Ci-Cizhaloalquilo,
opcionalmente sustituido C3-Cizcicloalquilo, opcionalmente
sustituido Ce- Cigarilo, vy opcionalmente sustituido Ci-
Cigsheteroarilo;

W! y W? estdn seleccionados de tal forma gque uno
es N y el otro es (CRl2),

el enlace del carbono carbonil se une a
cualquiera de W! o W? es N;

D es O o (CR:);
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n es un entero seleccionado del
consiste de 0, 1, 2, 3, vy 4;

a es un entero seleccionado del
consiste de 0, 1,y 2;

b es un entero seleccionado del
consiste de 0, 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, y 8,

c es 1;

grupo

grupo

grupo

o una sal farmacéuticamente aceptable de

mismos.

2. Un compuesto de conformidad

con

reivindicacién 1, caracterizado porque D es (CR1y).

3. Un compuesto de conformidad
reivindicacidén 1, caracterizado porque B es CHa.

4., Un compuesto de conformidad
reivindicacién 1 a 3, caracterizado porque R2
diferentes.

5. Un compuesto de conformidad

reivindicacién 1 que tiene la férmula:

"
Y,
Tty

A =R,
GA")

JRE

(A"

con

con

y R®

con

que

que

que

los

la

la

la

son

la
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en donde Ar, R, RP, R!, R!?, a y b son como se

definen en la reivindicacidén 1.

6. Un compuesto de conformidad con la
reivindicacién 5, en donde uno de R2a y RP es H y el otro es
alquilo opcionalmente sustituido.

7. Un compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque el sustituyente R’
estda ubicado en la posicidén 4 o en la posicidn 5 del anillo
de seis miembros.

8. Un compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque R’ se selecciona del
grupo que consiste de CHsz, CHzCHsz, CHCH2CHsz, CH(CH3)2,
(CH,)3CHs, Cl, Br, F, I OH, NO;, NHz, CN, SOsH, OCHs,
OCH,CH2CH3, CF3 y OCF3.

9. Un compuesto de conformidad con la

reivindicacién 1, seleccionado del grupo que consiste en:

5O o
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o su sal farmacéuticamente aceptable.

10. Una composicidén farmacéutica que incluye un
compuesto de conformidad con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 9 vy un diluyente, excipiente o
vehiculo farmacéuticamente aceptable.

11. Un método para la prevencidén o tratamiento
de una condicién en un mamifero, el método comprendiendo la
administracién de una cantidad efectiva de un compuesto de
conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9.

12. Un método de conformidad con la
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reivindicacién 11, caracterizado porque la condicidn puede
ser prevenida o tratada por la inhibicién de 11p3-HSDI1.
13. Un método de conformidad con la

reivindicacién 12, caracterizado porque la condicidn se

selecciona del grupo que consiste de diabetes,
hiperglucemia, baja tolerancia a la glucosa,
hiperinsulinemia, hiperlipidemia, hipertrigliceridemia,
hipercolesterolemia, dislipidemia, obesidad, obesidad

abdominal, glaucoma, hipertensidén, aterosclerosis y sus
secuelas, retinopatia, nefropatia, neuropatia, miopatia,
osteoporosis, osteocartritis, demencia, depresidn,
enfermedades neurodegenerativas, trastornos psiquidtricos,
Enfermedad de Cushing, sindrome de Cushing, enfermedades
virales, y enfermedades inflamatorias.

14. Un método de conformidad con la
reivindicaciédn 13, caracterizado porque la condicidn es
diabetes.

15. Un método de conformidad con la
reivindicacién 14, caracterizado porque la condicidn es
diabetes tipo II.

le. E1 método de conformidad con la
reivindicaciédn 12, caracterizado porque el compuesto se
administra en combinacidén con un adyuvante.

17. E1 método de conformidad con la

reivindicaciédn 16, caracterizado porque el adyuvante es
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seleccionado del grupo que consiste de dipeptidil

peptidasa-1IV (DP-1V) ; (b) agentes sensibilizantes de
insulina; (c) insulina y miméticos de insulina; (d)
sulfonilureas 'y otros secretagogos de insulina; (e)

inhibidores alfa-glucosidasa; (f) GLP-1, anadlogos GLP-1, vy
agonistas receptores de GLP-1; y las combinaciones de 1los
mismos.

18. E1 método de conformidad con la
reivindicacién 17, caracterizado porque los agentes
sensibilizantes de insulina son seleccionados del grupo que
consiste en (1) PPAR-gamma-agonistas, (11) PPAR-alfa-
agonistas, (iid) PPAR-alfa/gamma-dual agonistas, (iv)
biguanidas, y combinaciones de los mismos.

19. EI1 uso de un compuesto de conformidad con la
reivindicacién 1 en la preparacidédn de un medicamento.

20. El1 uso de conformidad con la reivindicacién
19, caracterizado porque el medicamento es para el
tratamiento de una condicidén que se puede prevenir o tratar
por la inhibicién de 11(3-HSDI1.

21. El1 uso de conformidad con la reivindicacién
20, caracterizado porque la condicidén se selecciona del
grupo que consiste de diabetes, hiperglucemia, baja
tolerancia a la glucosa, hiperinsulinemia, hiperlipidemia,
hipertrigliceridemia, hipercolesterolemia, dislipidemia,

obesidad, obesidad abdominal, glaucoma, hipertensiédn,
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aterosclerosis y sus secuelas, retinopatia, nefropatia,
neuropatia, miopatia, osteoporosis, osteoartritis,
demencia, depresidn, enfermedades neurodegenerativa,
trastornos psiquiatricos, Enfermedad de Cushing, sindrome
de Cushing, enfermedades virales, y enfermedades
inflamatorias.

22. Un uso de conformidad con la reivindicaciédn
21, caracterizado porque la condicidédn es diabetes.

23. Un uso de conformidad con la reivindicaciédn
22, caracterizado porque la condicidén es diabetes tipo II.

24. Un uso de conformidad con la reivindicacién
22 & 23, caracterizado porque el medicamento contiene un
adyuvante.

25. Un uso de conformidad con la reivindicacién

24, caracterizado porque el adyuvante es seleccionado del

grupo que consiste de dipeptidil peptidasa-IV (DP-IV); (b)
agentes sensibilizantes de insulina; (c) insulina %
miméticos de insulina; (d) sulfonilureas % otros

secretagogos de insulina; (e) inhibidores alfa-glucosidasa;
(f) GLP-1, anadlogos GLP-1, y agonistas receptores de GLP-1;
y las combinaciones de los mismos.

26. El1 uso de conformidad con la reivindicacién
25, caracterizado porque los agentes sensibilizantes de
insulina son seleccionados del grupo gque consiste en (1)

PPAR-gamma-agonistas, (ii) PPAR-alfa-agonistas, (iii) PPAR-
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alfa/gamma-dual agonistas, (iv) biguanidas, y combinaciones

de los mismos.
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RESUMEN

La presente invencidén se relaciona a ciertos
derivados de amida que tienen la capacidad para inhibir 11-
B-hidroxiesteroide deshidrogenasa tipo 1 (113-HSD-1) y las
cuales son por lo tanto uUtiles en el tratamiento de ciertos
trastornos que pueden prevenirse o tratarse por medio de la
inhibicién de esta enzima. Ademéas, la invencidn se
relaciona a compuestos, métodos para su preparacidn,
composiciones farmacéuticas que contienen los compuestos y
los usos de estos compuestos en el tratamiento de ciertos
trastornos. Se espera que los compuestos de la invencidn
encontrard aplicacién en el tratamiento de condiciones
tales como diabetes mellitus tipo 2 no dependiente a la
insulina (NIDDM), resistencia a la insulina, obesidad,
glucosa en ayuno disminuida, tolerancia a la glucosa
disminuida, trastornos de lipidos tales como dislipidemia,

hipertensidén y asi como otras enfermedades y condiciones.



