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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Primer Examen de Fondo)

1. Un compuesto segun la formula (1)
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0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

XesNoCH;

YesCHON;

A es CH; O o N(H) cuando Y es CH, o

Aes CH, cuando Y es N,

Bes 0o CR'R?;

Z'esCRY0N;

R es hidrdégeno, alquilo C;-C4, monofluorometilo, difluorometilo o trifluorometilo;

R* es hidrogeno, halégeno, alquilo C;-C, 0 trifluorometilo;

R? es piperidinilo que es N-sustituido por alquilo C;-Cs, cicloalquilo Cs-Cs,
haloalquilo C;-C4, C(O)-alquilo C31-C4, S(O),-alquilo C;-C4, C(O)-cicloalquilo C3-Cg,
C(O)-haloalquilo C;-C4, C(O)-alcoxiloC;-C4, C(O)-alquenoxilo C;-C4, heteroarilo o
CO(0);, bencilo, en donde cada cicloalquilo es opcionalmente sustituido por hidroxilo y

cada alquilo o alcoxilo es opcionalmente sustituido por hidroxilo, alcoxilo C;-C4 0
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cicloalquilo C3-Cs y en donde cada heteroarilo tiene 5 0 6 atomos en el anillo, 1, 2 0 3
heterodtomos en el anillo seleccionados independientemente a partir de N, O y S y estan
opcionalmente sustituidos por 1 o 2 sustituyentes de alquilo C1-Cy;

R® es hidrégeno, haldgeno o alquilo C;-Ca; 0

R? y R®, tomados en combinacion, forman un anillo azaciclico saturado fusionado
de 5 o 6 miembros opcionalmente sustituido por bencilo o heteroarilmetilo de 5 0 6
miembros, tal heteroarilo tiene 1 o 2 heteroatomos en el anillo seleccionados
independientemente a partirde N, Oy S;

R* es hidrégeno o alquilo Cy-Cy;

Rs es hidrdgeno, halégeno, alquilo C1-C,4 o cicloalquilo Cs-Cg;

R’ es hidrogeno o alquilo C1-Cs; 0

R’y R, tomados en combinacién con los 4&tomos en el anillo a los que estan unidos,
forman un enlace doble carbono-carbono;

R® es hidrégeno o alquilo C;-C4; y

RY es hidrégeno o alquilo C;-Ca.

2. Un compuesto segun la formula (la)

R2
J R?
—
R
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0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde
XesN o CH;
YesCHON;

A es CH; O o N(H) cuando Y es CH, o
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A es CHj, cuando Y es N;

R es hidrdégeno, alquilo C;-C4 o trifluorometilo;

R* es hidrégeno, halégeno o alquilo C-Ca;

R? es piperidinilo que es N-sustituido por alquilo C;-Cs, cicloalquilo Cs-Cs,
haloalquilo C;-C4, C(O)-alquilo C;-C4, C(O)-cicloalquilo C3-Cg, C(O)-haloalquilo C;1-C4 0
C(O)-alcoxilo C1-Cy;

R® es hidrégeno o alquilo C;-Cs; 0

R? y R®, tomados en combinacién, forman un anillo azaciclico saturado fusionado
de 5 o 6 miembros opcionalmente sustituido por bencilo o heteroarilmetilo de 5 0 6
miembros, tal heteroarilo tiene 1 o 2 heteroatomos en el anillo seleccionados
independientemente a partirde N, Oy S;

R* es hidrogeno o alquilo C1-C, y

Rs es hidrégeno, halégeno, alquilo C1-C,4 o cicloalquilo C3-Ce.

3. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 2 en donde Y es CH y A es
N(H).
4. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 3, en donde R? es piperidin-

4-ilo N-sustituido en donde el N-sustituyente es 2,2,2-trifluoroetilo, C(O)-ciclopropilo o
C(0) alquiloC;-Cy.

5. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 4, en donde R* es metilo; y
R®y R* son hidrégeno.

6. El compuesto de cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 5 en donde R es metilo o
etilo.
7. El compuesto de la Reivindicacion 1 o 2, en donde el compuesto es un compuesto

de la formula (11):
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en donde

8.

Aes O, CH, o NH;
R es metilo, etilo o trifluorometilo;
R® es 2,2,2-trifluoroetilo, C(O)-ciclopropilo o C(O)-alquilo C;-Cs.

El compuesto de la Reivindicacion 1, que es 4cido 1-(6-(3-(4-(1-

(ciclopropanocarbonil)piperidin-4-il)-2-metilfenil)amino)-2,3-dihidro-1H-inden-4-

il)piridin-2-il)-5-metil-1H-pirazol-4-carboxilico.

9.

Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de una cualquiera de

las Reivindicaciones 1 a 8, o una sal del mismo, y un excipiente farmacéuticamente

aceptable.

10.

Una composicién farmacéutica oftalmica que comprende una cantidad eficaz de un

compuesto de una cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 8 o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo.

khkhkhkhkhkkkkkhikikik

Pagina 4 de 4



