REIVINDICACIONES MODIFICADAS SOLICITUD DE PATENTE

No.NC2016/0000100 OCTUBRE DE 2016

1. Un compuesto de férmula,
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A es R R ;

R es independientemente uno o mas hidrbégeno, CDj,
halégeno, haloalguilo, hidroxialquilo, CN, CFi3, CHF, CHF,,
alquilo (C1-Cyg) opcionalmente sustituido, alcoxi (C;—-Cg)
opcionalmente sustituido, cicloalquilo(C3-Cg) opcionalmente
sustituido, heterociclo opcionalmente sustituido, —-ORY, -
CONR®R*, -NR®R?, ©NR’R%alquilo(Ci-Cg¢), ~-NRPOCOR®, -NRPCOR?,
NR°COR’*alquilo (C1-Cq), ~NR®CO,R?, NR®CO,R*alquilo (C1~Cg) , -
NRCONR®R?, -SO,NR’R?, S0,alquilo (C:-Cg), -NR®SO,NR’R*, -NR®SO,R*
o NR®SO,R*alquilo (C1-Cg) ;

X e Y se seleccionan independientemente de

hidrdégeno, alquilo (C1~Cyg) opcionalmente sustituido,
cicloalgquilo (C1~Cg) opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heterocarilo opcionalmente

sustituido o heterociclo opcionalmente sustituido;
Z es hidrégeno, haldbgeno, -OH, algquilo(Ci-Cg),
alcoxi (C;-Cg¢), -NR’R*, -CONR®R?, -OCONR’R!, -NR®°OCOR?}, -

NR®CONR3R?, -NR®SO,NR’R* o -NR®SO,R%;
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R es, independientemente en cada caso, uno o mas
hidrégeno, halbgeno, -CN, -OR?, -NR’R*, -CONR’R‘, -COOH, -

OCONR®R?Y,  -NR®°0OCOR3, -NRPCONR®R?, -NRPSO,NR’R?, -NR®SO,R%,

alquilo (C1-Cg) opcionalmente sustituido, alguenilo (Cy-Cg)
opcionalmente sustituido, algquinilo (C,-Cg) opcionalmente
sustituido, alcoxi (C1—-Csg) opcionalmente sustituido,
cicloalguilo (C1-Ce) opcionalmente sustituido,

cicloalquil (C3-Cg) alquilo(Ci-Cs) opcionalmente sustituido,

cicloalguil (C5-Cg) -CO opcionalmente sustituido,
cicloalquil (C3-Cg) —-S0, opcilonalmente sustituido, aril
alcoxi (C1—Cg) opcionalmente sustituido, cicloalquil (C3-Cyg)
alcoxi (C1-Cg) opcionalmente sustituido, heterociclil-CO-
opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente
sustituido, alquilo (C1-Cg) SOz~ opciénalmente sustituido,

alquilo (C1-Cg) ~NR®S0,- opcionalmente sustituido, heterociclo
-  NR®SO,-opcionalmente  sustituido, alquilo (C1~Cg) NR®SO,—
opcionalmente sustituido o heterociclo-NR®SO,- opcionalmente
sustituido;

R? es hidrbégeno, haldgeno, -CN, OH, alquilo(Ci-Cs)
opcionalmente sustituido, cicloalquilo(Ci-C4) opcionalmente
sustituido, alcoxi(C;-Cg) opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heterocarilo opcionalmente
sustituido o heterociclo opcionalmente sustituido;

R® es hidrégeno, alquilo(Ci;-Cg) opcionalmente
sustituido, cicloalquilo (C1-Cg) opcionalmente sustituido,

alquenilo (C,-Cgs) opcionalmente sustituido, alguinilo(Cy-Cg)

opcionalmente sustituido, cianocalquilo (C1-Cg),
hidroxialgquilo (C1-Cs), arilo opcionalmente sustituido,
arilalguilo (C;—Ce) opcionalmente sustituido,

ariloxialquilo(C1-C¢) opcionalmente sustituido, alquilo(Ci-

Cg) SOo—- opcionalmente sustituido, heterociclilo
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opcionalmente sustituido, heterociclilalquilo (Cy—=Cg)

opcionalmente sustituido, heterocarilo opcionalmente
sustituido o) heterocarilalquilo (C1-Csg) opcionalmente
sustituido,

R' es hidrégeno, alquilo (C1-Cg) opcionalmente

sustituido o cicloalquilo (C1-C4) opcionalmente sustituido;

o R? y R* pueden tomarse junto con el &atomo de
nitrdégeno al que estédn unidos para formar un heterocarilo
(C4~Cg) opcionalmente sustituido o un anillo heterociclico
(Cq=Cq) ;

R® es hidrdgeno o alquilo(C;-C¢) opcionalmente
sustituido;

y/o una sal, tautdémero o estereoisdébmero de 1los
mismos farmacéuticamente aceptables.

2. Un compuesto de conformidad con la

reivindicacién 1 de la férmula
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X e Y se seleccionan independientemente de
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hidrégeno, alquilo (C1—Cg) opcionalmente sustituido,
cicloalgquilo (C1—-Cg) opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heterocarilo opcionalmente
sustituido o heterociclo opcionalmente sustituido;

Z es hidrdégeno, haldgeno, =0H, algquilo(Ci-Ce¢),
alcoxi(C;-C¢), -NR’R*, -CONR’R?, -OCONR’R®, =-NR°OCOR®, -
NR®CONR’R?, -NR°SO,NR’R* o -NR®SO,R*;

R es, independientemente en cada caso, uno o mas
hidrégeno, haldégeno, -CN, -0OR*, -NR®R?, -CONR’R!, -COOH, -
OCONR’R?,  -NR®0OCOR?,  -NRPCONR’R?,  -NR®SO,NR®R%,  -NR®SO,R?,
alguilo (C1-Cg) opcionalmente sustituido, alguenilo (Cy~Cg)
opcionalmente sustituido, algquinilo (C2—-Cg) opcionalmente
sustituido, alcoxi (C;—Cg) opcionalmente sustituido,
cicloalquilo (C1-Cg) opcionalmente sustituido,
cicloalquil (C3-Cg) alquilo(C;—-Cs) opcionalmente sustituido,
cicloalquil (C3-Cg) -CO opcionalmente sustituido,
cicloalqguil (C3-Cg) —SO; opcionalmente sustituido, aril

alcoxi (C1-C4) opcionalmente sustituido, cicloalquil (C3-Cg)

alcoxi (C1=Cg) opcionalmente sustituido, heterociclil-CO-
opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente
sustituido, alguilo (C1—Cg) SOz~ opcionalmente sustituido,

alquilo (C1—Cg) —NR6802— opcionalmente sustituido, heterociclo
- NR@SOz—opcionalmente sustituido, alquilo(Cl—Cg)NRﬁst—
opcionalmente sustituido o heterociclo-NR®S0O,- opcionalmente
sustituido;

R? es hidrdégeno, haldégeno, ~CN, OH, alquilo (Ci-Cg)
opcionalmente sustituido, cicloalquilo(C1-Cs) opcionalmente
sustituido, alcoxi(Ci-Cg¢) opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente
sustituido o heterociclo opcionalmente sustituido;

R® es hidrdégeno, algquilo (C1-Cg) opcionalmente
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sustituido, cicloalquilo (C1—Cg) opcionalmente sustituido,

alquenilo (Cy;-Cgs) opcionalmente sustituido, alquinilo (Cy-Ce)

opcionalmente sustituido, ciancalquilo (C1-C¢),
hidroxialquilo (C1-Cs), arilo opcionalmente sustituido,
arilalquilo (C1-Cg) opcionalmente sustituido,

ariloxialquilo (C1-C4) opcionalmente sustituido, alquilo(Ci-

Cg) SOs— opcionalmente sustituido, heterociclilo
opcionalmente sustituido, heterociclilalquilo (C;—Cg)
opcionalmente sustituido, heterocarilo opcionalmente
sustituido o) heteroarilalguilo (C1-Cg) opcionalmente
sustituido,

R' es hidrégeno, algquilo (C1-Cyg) opcionalmente

sustituido o cicloalquilo(C1-C4) opcionalmente sustituido;

o R’ vy R' pueden tomarse junto con el &tomo de
nitrdégeno al que estadn unidos para formar un heterocarilo
(C4~Cg) opcionalmente sustituido o un anillo heterociclico
(Ca=Cg) ;

R® es hidrégeno o alquilo(Ci-Cg) opcionalmente
sustituido;

y/o una sal, tautdmero o estereoisdémero de los

mismos farmacéuticamente aceptables.

3. Un compuesto caracterizado porqgue es
seleccionado de:

2-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-i1)-5-
(1,1,1,7,7,7-hexafluoroheptan-4-il)-5H-pirido[3,2-b]indol-
7-il]lpropan—-2~ol,

2-[{3-(dimetil-1,2-oxazol-4-il)-5-[(S)-oxan-4-
il(fenil)metil]-5H~-pirido[3,2-b]lindol~-7-il]propan-2-0l,

2-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-11)-5-[(1S)~
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4,4,4-trifluoro-1-fenilbutil]~-5H-pirido{3,2-b]indol~7~
illpropan-2-ol,
2-[3-(dimetil-1H~-1,2,3-triazol-5-11)-5-[(S) ~oxan-
4-i1 (fenil)metil]-5H-pirido[3,2-blindol~7~11l]propan-2-o0l,
2-[3-(dimetil-1,2-oxazol-4-1i1)-5-[(8)-(4-
fluorofenil) (oxan-4-il)metil]~5H-pirido[3,2-b]lindol-7-
il]propan-2-ol,
2-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-11)-5-[ (4~
fluorofenil) (oxan-4-il)metil]-5H~-pirido[3,2-b]indol~7~
illpropan-2-ol,
2-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-1il1)-6-fluoro-5-
[ (S)-oxan-4-il (fenil)metil]-5H-pirido[3,2-b]lindol-7-
illpropan-2-ol,

2-{3-[4-(hidroximetil)-1-metil-1H-1,2,3-triazol-5-
11]-5-[(S)-oxan-4-1il(fenil)metil]-5H-pirido[3,2~-b]indol-7~-
il}propan-2-ol,

5-{7-metansulfonil-5-[(8) ~oxan—4-il(fenil)metil]-
5H—pirido[3,2—b]indol—B—il}—4—(%ﬁ)metil—l~metil—lH—1,2,3—
triazol,

5-{5-[(S)~-(4—-fluorofenil) (oxan-4-il)metil]-7-
metansulfonil—5H—pirido[3,2—b]indol—3—il}—4—(%h)metil~l-
metil-1H-1,2,3-triazol,

2={5-[(S)-(4-fluorofenil) (oxan-4-il)metil]-3-[4-
(ﬁh)metil~l—metil—lH—l,2,3—triazol-5-il]—5H—pirido[3,2—
blindol-7-il}propan-2-o0l,

(1R)=-1l-ciclopropil-1-[3~- (dimetil-1H-1,2,3-triazol-
5-il)-6-fluoro-5-[(S)-oxan—-4-il (fenil)metil]~5H-pirido[3,2-
blindol-7-il]letan-1-01,

2—{3-[5—(%ﬁ)metil—3—metil~l,2—oxazol—4—il]~5~
[(S)-oxan-4-il (fenil)metil]-5H~pirido[3,2-blindol-7-

il}propan-2-ol
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2-{3-[4-(°H;)metoxi-l-metil-1H-1,2,3-triazol-5-
11]-5~[(S)-oxan-4-il (fenil)metil]-5H-pirido[3,2-blindol-7-
il}propan-2-ol,
2-[3-(4-metoxi-1-metil-1H-1,2,3-triazol-5-11) -5~
[(S)-oxan-4-il(fenil)metil]~-5H~-pirido[3,2-b]indol-7-
illpropan-2-ol,
(IR)-1-ciclopropil-1-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-
5-il)-6-fluoro-5-[(S)~-(2-fluorofenil) (oxan-4-il)metil]-5H-
pirido[3,2-blindol-7-il]etan-1-01,
2-{6=-fluoro-5-[(S)-(2-fluorofenil) (oxan—-4-
il)metil]—B—[4—(%h)metil—l—metil—lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H~
pirido[3,2-blindol-7-il}propan-2-0l,
(18)-1-ciclopropil-1-{6-fluoro-3-[4- (*H;)metil-1-
metil-1H-1,2,3-triazol-5-111-5-[(8)-oxan-4-il(fenil)metil]-
S5H-pirido[3,2-b]lindol-7-il}letan-1-0l,
(lR)—l—cicloprbpil—l—{6—fluoro—3—[4—(%h)metil~1—
metil-1H-1,2,3~-triazol-5-11]1-5-[(S)~oxan-4-il (fenil)metil]-
S5H-pirido[3,2-blindol-7~il}etan-1-0l1,
2={5-[(3-fluoropiridin-2-il) (oxan—-4-il)metil] -3~
[4—(%h)metil—l—metil—lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H—pirido[3,2—
blindol-7-il}propan-2-o0l,
2-{8-fluoro-5-[(S)-(2-fluorofenil) (oxan-4-
il)metil]—3—[4—(%ﬁ)metil—l—metil—lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H—
pirido[3,2-blindol-7-il}propan-2-ol,
2-{6-fluoro-3-[4- (*H3)metil-1-metil-1H-1,2, 3~
triazol~-5-11]-5-[(S)-oxan-4-il (fenil)metil]-5H-pirido[3, 2~
blindol-7-il}propan-2-ol,
2={5-[(S)-(4,4~-difluorociclohexil) (fenil)metil]-3-
[4—(%h)metil—l—metil-lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H—pirido[3,2—
blindol-7-il}propan-2-0l,

2-{8-fluoro-3-[4- (°H;)metil-l-metil-1H-1,2, 3-
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triazol-5-11]-5-[(S)-oxan~-4-1il(fenil)metil]-5H~-pirido[3,2-
blindol-7-il}propan-2-o0l,

(I1R)-1-ciclopropil-1-{6-fluocro-5-[(S)~- (2~
fluorofenil)(oxan—4—il)metil]—3—[4—(%h)metil—l~metil—lH—
1,2,3-triazol-5-11]-5H-pirido[3,2-blindol-7-1il}etan~-1~-0l,

2-{6-fluoro-5-[ (5-metil-1,2-oxazol-3-il) (oxan—-4-
il)metil]-3—[4—(%h)metil—l—metil—lH—l,2,3-triazol—5—il]—5H—
pirido[3,2-blindol~-7-il}propan-2-0ol,

2-{6-cloro-3-[4- (*H3)metil-l-metil-1H-1,2, 3~
triazol-5-11]-5-[(S)-oxan-4-il(fenil)metil]-5H~-pirido[3,2-
blindol-7-il}propan-2-o0l,

2-[(R)-(4,4-difluorociclohexil) ({9-fluoro-7-
metansulfonil-3-[4-(°H;)metil-1-metil-1H-1,2,3-triazol-5-
il1]-5H-pirido[3,2-blindol-5-il})metil]-3~fluoropiridina,

(18)-1-ciclopropil-1-{6-flucro-5~[(8)-(2-
fluorofenil)(oxan—4—il)metil]—3—[4—(%h)metil—l—metil—lﬂ—
1,2,3-triazol-5-i1]-5H-pirido[3,2-blindol-7~il}letan-1-01,

2-{8-fluoro-5-[(5-metil-1,2-oxazol-3-1l1) (oxan-4-
il)metil]—B—[4—(%ﬁ)metil-l~metil—lH—l,2,3—triazol—5—il}—5H—
pirido[3,2-blindol-7-il}propan-2-o0l,

2-{5-[(5-cloropiridin-2~il) (oxan-4-il)metil]-3-[4-
(%ﬁ)metil—l—metil—lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H—pirido[3,2—
blindol-7-il}propan-2-ol,

2-{5-[(3-cloropiridin-2-il) (oxan-4-il)metil]-3-[4-
(*H3)metil-1-metil-1H-1,2,3-triazol=-5-il1]-5H-pirido[3, 2~
blindol~7-il}propan-2~0l,

2-{5~[(4~cloropiridin-2-il) (oxan-4-1l)metil]-3-[4-
(%h)metil—l—metil—lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H—pirido[3,2—
blindol-7-il}propan-2-o0l,

2-{5-[(4,4-difluorociclohexil) (3-fluoropiridin-2-

il)metil]—6—fluoro—3~{4—(%h)metil—l—metil—lH—l,2,3—triazol—
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5-i1l]-5H-pirido[3,2-blindol-7-1l}propan-2-o0l,
2-{6-fluoro-5-[(3-fluoropiridin-2-il) (oxan—-4-
il)metil]—B-[4—(%ﬁ)metil—l-metil—lH—l,2,3—triazol—5—il]—5H-
pirido[3,2-blindol-7-il}propan-2-o0l,
2-{8-fluoro-5-[(3-fluoropiridin-2-il) (oxan-4-
il)metil]—B—[4—(ﬁh)metil—l~metil—lH—l,2,3—triazol~5—il]~5H—
pirido[3,2-b]indol-7-il}propan-2-0l,
2—{3—[4—(%h)metoxi—l—(%ﬁ)metil—lH—l,Z,3—triazol—
5-111-5-[(S)-oxan-4-il (fenil)metil]-5H~-pirido[3,2-blindol-
7-il}propan-2-ol,
2-{3-[4-metoxi-1-(’*H3)metil-1H-1,2,3-triazol-5-
i1]-5-[(S)-oxan-4-1il (fenil)metil]~-5H~pirido[3,2~blindol~7~
illpropan-2-0l,
5-{7-metansulfonil-5-[(8)-~oxan-4-il (fenil)metil]~-
S5H-pirido[3,2-b]indol-3-il}-4-metoxi-1l-metil-1H-1,2, 3~
triazol,
2~[3~(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-il)-6-fluoro-5-
[(S)-oxan-4-1l(fenil)metil]-5H-pirido[3,2-b]lindol~-7~
illpropan-2-amina,
N-{2-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-11l)-6-fluoro-
5-1(S)-oxan-4-1il(fenil)metil]-5H-pirido[3,2-b]lindol-7-
illpropan-2-il}acetamida,
N-{2-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-il)~-6-fluoro-
5-{(S)-oxan-4-il (fenil)metil]~5H-pirido[3,2-b]lindol-7-
il]lpropan-2-il}metansulfonamida,
N-{2-[3~(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-il)-6-fluoro-
5-[(S)~-oxan-4-1il (fenil)metil]-5H-pirido[3,2-b]indol-7-
il]lpropan-2-il}carbamato de metilo,
5-{6-metansulfonil-5-[(8)-oxan—-4-il (fenil)metil]-
S5H-pirido[3,2-blindol-2-i1}-1,4-dimetil-1H-1,2,3-triazol,

5-{9-fluoro-6-metansulfonil-5-[(S)-oxan-4-
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il(fenil)metil]-5H-pirido[3,2-blindol-3-11}-4-(?Hz)metil-1-
metil-1H-1,2,3-triazol,

5-{6-metansulfonil-9-metoxi-5-[(8)-oxan-4-
il(fenil)metil]-5H-pirido[3,2-blindol-3-11}-1,4-dimetil-1H-
1,2,3-triazol,

N-[3-(dimetil-1H-1,2,3-triazol-5-il1) -6~
metansulfonil-5-[(S)-oxan~4~il (fenil)metil]-5H-pirido[3, 2~
blindol-9-il]ciclopropansulfonamida,

5-{9-metansulfonil-5-[(S) ~oxan-4-il (fenil)metil] -
SH-pirido[3,2-blindol-3-11}-1,4-dimetil-1H-1,2,3-triazol,

5-{9-metansulfonil~6, 7-dimetoxi-5-[ (S)-oxan—-4-
il(fenil)metil]—5H—pirido{3,2—b]indol—3~il}—4—(%ﬁ)metil—l—
metil~1H-1,2,3-triazol,

5-{9-fluoro-7T-metansulfonil-5-[(S)-oxan-4-
il(fenil)metil]—5H—pirido[3,2—b]indol—3—il}—4—(%ﬁ)metil-l—
metil-1H-1,2,3-triazol, o

2-{3-[4- (*Hs)metil-1-metil-1H-1,2,3-triazol-5-1i1]~-
5-[(S)-oxan—-4-il (fenil)metil]-5H-pirido[3,2-b]lindol~7-
il}propan-2-o0l,

y/o una sal, tautdmero o estereoisdmero de los

mismos farmacéuticamente aceptables.

3846937-v1I\BOGDMS 10




	Page 1
	Page 2
	Page 3
	Page 4
	Page 5
	Page 6
	Page 7
	Page 8
	Page 9
	Page 10

