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Por la cual se otorga una Patente de Invención
 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las conferidas en el numeral 26 del 

artículo 3° del Decreto 4886 de 2011, y

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 22 de diciembre 
de 2017, con el N° NC2017/0013351, por GILEAD SCIENCES, INC., entró a fase nacional 
la solicitud de patente de invención titulada “MODULADORES COT Y MÉTODOS DE USO 
DE LOS MISMOS”, que corresponde a la solicitud internacional PCT/US2016/040520 del 
30 de junio de 2016. 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial Nº 827 el 21 de mayo de 2018, sin que se hubieran presentado oposiciones por 
parte de terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 14801, notificado el 10 
de diciembre de 2018, se requirió al solicitante en los términos del artículo 45 de la 
Decisión 486 de la Comisión de la Comunidad Andina para que presentara respuesta a 
las observaciones de carácter técnico, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento 
de los requisitos establecidos por esta Decisión para la concesión de la patente. 

CUARTO: Que el solicitante mediante escrito radicado bajo el N° NC2017/0013351 el 6 
de marzo de 2019, respondió oportunamente el requerimiento formulado y presentó las 
reivindicaciones 1 a 15 que reemplazan las originalmente presentadas. Posteriormente, 
mediante escrito radicado bajo el N° NC2017/0013351 el 7 de marzo de 2019, el solicitante 
presentó las reivindicaciones 1 a 15 para que sean tenidas en cuenta al momento de 
realizar el examen definitivo de la solicitud.

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el artículo 14 de la Decisión 486 expedida por la 
Comisión de la Comunidad Andina “Los países miembros otorgarán patentes para las 
invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnología, 
siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicación 
industrial."

SEXTO: Que en el presente caso las reivindicaciones 1 a 15 incluidas en el   radicado bajo 
el N° NC2017/0013351 del 7 de marzo de 2019, cumplen los requisitos indicados en el 
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considerando anterior y, en consecuencia, este Despacho encuentra procedente conceder 
para las mismas la patente solicitada.

SÉPTIMO: Que de acuerdo con la modificación presentada por el solicitante en el escrito 
radicado bajo el N° NC2017/0013351 el 6 de marzo de 2019 y teniendo en cuenta el objeto 
concedido, se modifica el título de la invención el cual quedará de la siguiente manera: “4,6-
DIAMINOQUINOLINA-3-CARBONITRILOS SUSTITUIDOS PARA INHIBIR COT”.

Con fundamento en las anteriores consideraciones, el Superintendente de Industria y 
Comercio, 

RESUELVE

ARTÍCULO PRIMERO: Otorgar patente de invención a la solicitud que entró en fase 
nacional en virtud del Tratado de Cooperación en Materia de Patentes (PCT), para la 
creación titulada:

“4,6-DIAMINOQUINOLINA-3-CARBONITRILOS SUSTITUIDOS PARA INHIBIR COT”

Clasificación IPC: C07D 401/14, C07D 405/14, C07D 413/14, C07D 401/12, C07D 409/14, 
C07D 417/14, C07D 471/04, C07D 495/04, A61K 31/4709, A61P 29/00, A61P 35/00.

Reivindicación(es): 1 a 15 incluida(s) en el radicado bajo el No NC2017/0013351 el 7 de 
marzo de 2019, de acuerdo con el anexo 1.    

Titular(es): GILEAD SCIENCES, INC.

Domicilio(s): 333 LAKESIDE DRIVE, FOSTER CITY, CA 94404, ESTADOS UNIDOS DE 
AMÉRICA. 

Inventor(es): Sheila ZIPFEL, Thorsten A KIRSCHBERG, Neil SQUIRES, Elizabeth M 
BACON, Jeromy J COTTELL, John O LINK, James G TAYLOR, Chien Hung CHOU, Scott 
D SCHROEDER, Musong KIM, Gary PHILLIPS, Christopher T. CLARK, Gayatri BALAN, Kirk 
L. STEVENS, William  J. WATKINS, Nathan  E. WRIGHT.

Prioridad(es) N° 17/12/2015, US (ESTADOS UNIDOS DE AMÉRICA), 62/269,060.
                              06/07/2015, US (ESTADOS UNIDOS DE AMÉRICA), 62/189,158.

Solicitud internacional N°: PCT/US2016/040520 Fecha: 30 de junio de 2016. 

Vigente desde: 30 de junio de 2016 Hasta: 30 de junio de 2036.
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ARTÍCULO SEGUNDO: El titular tendrá los derechos y las obligaciones establecidos en la 
Decisión 486 de la Comisión de la Comunidad Andina y en las demás disposiciones legales 
vigentes sobre propiedad industrial, precisando que para mantener vigente la patente se 
deberá cancelar la tasa anual de mantenimiento, conforme lo dispone el artículo 80 de la 
referida norma comunitaria.

ARTÍCULO TERCERO: Notificar el contenido de la presente resolución a GILEAD 
SCIENCES, INC., advirtiendo que contra ella procede el recurso de reposición, ante el 
Superintendente de Industria y Comercio, el cual podrá ser interpuesto en el momento de la 
notificación o dentro de los  diez (10) días hábiles siguientes a ella.

NOTIFÍQUESE Y CÚMPLASE
Dada en Bogotá D.C., el 17 de junio de 2019

FIRMA_123

.
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ANEXO 1

REIVINDICACIONES CONCEDIDAS

1. Un compuesto que tiene la Formula IIIA:

IIIA

N

N

R4

YX
W

N
CN

HN
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R6(Z3)n

R5

en donde R1 es hidrógeno, -O-R7, -N(R8)(R9), -C(O)-R7, -S(O)2-R7, alquilo -C1-9, 
alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, arilo, o heteroarilo; 

en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, 
heterociclilo, arilo, y heteroarilo puede estar sin sustituir o sustituido con uno a 
cuatro Z1;

R4 es heterociclilo o heteroarilo, en donde cada heterociclilo o heteroarilo está sin 
sustituir o sustituido con uno a cuatro Z4;
R5 es hidrógeno, halo, -CN, -NO2, -O-R7, -N(R8)(R9), -S(O)-R7, -S(O)2R7, -
S(O)2N(R7)2, -C(O)R7, -OC(O)-R7, -C(O)O-R7, -OC(O)O-R7, -OC(O)N(R10)(R11), -
C(O)N(R7)2, -N(R7)C(O)(R7), alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, alquiltio C1-9, 
haloalquilo C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o heteroarilo; 

en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, alquiltio C1-9, haloalquilo 
C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, y heteroarilo puede estar sin sustituir o 
sustituido con uno a cuatro Z5;  

R6 es hidrógeno, -C(O)-R7, -C(O)O-R7, -C(O)N(R7)2, alquilo C1-9, alquenilo C2-6, 
alquinilo C2-6, haloalquilo C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o heteroarilo; 

en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, haloalquilo C1-6, 
cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, y heteroarilo puede estar sin sustituir o 
sustituido con uno a cuatro Z6; 

cada R7 es independientemente hidrógeno, alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-

6, haloalquilo C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o heteroarilo; 
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en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, haloalquilo C1-6, 
cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, y heteroarilo puede estar sin sustituir o 
sustituido con uno a cuatro Z7;

R8 y R9 en cada aparición son independientemente hidrógeno, -S(O)2R10, -C(O)-R10, 
-C(O)O-R10, -C(O)N(R10)(R11), alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, haloalquilo 
C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o heteroarilo; 

en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, haloalquilo C1-6, 
cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o heteroarilo puede estar sin sustituir o 
sustituido con uno a cuatro Z8; 

R10 y R11 en cada aparición son independientemente hidrógeno, alquilo C1-9, 
alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, haloalquilo C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o 
heteroarilo, 

en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, haloalquilo C1-6, 
cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, y heteroarilo opcionalmente está sustituido 
con uno a cuatro Z1b; 

Z3, Z4, Z5, Z6, Z7, y Z8 es independientemente hidrógeno, oxo, halo, -NO2, -N3, -CN, 
tioxo, alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, haloalquilo C1-8, 
arilo, heteroarilo, heterociclilo, -O-R12, -C(O)-R12, -C(O)O-R12, -C(O)-N(R13)(R14), -
N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -N(R12)C(O)-R12, -N(R12)C(O)O-R12, -
N(R12)C(O)N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2(R12), -NR12S(O)2N(R13)(R14), -
NR12S(O)2O(R12), -OC(O)R12, -OC(O)-N(R13)(R14), -P(O)(OR12)2, -OP(O)(OR12)2, -
CH2P(O)(OR12)2, -OCH2P(O)(OR12)2, -C(O)OCH2P(O)(OR12)2, -P(O)(R12)(OR12), -
OP(O)(R12)(OR12), -CH2P(O)(R12)(OR12), -OCH2P(O)(R12)(OR12), -
C(O)OCH2P(O)(R12)(OR12), -P(O)(N(R12)2)2, -OP(O)(N(R12)2)2, -CH2P(O)(N(R12)2)2, 
-OCH2P(O)(N(R12)2)2, -C(O)OCH2P(O)(N(R12)2)2, -P(O)(N(R12)2)(OR12), -
OP(O)(N(R12)2)(OR12), -CH2P(O)(N(R12)2)(OR12), -OCH2P(O)(N(R12)2)(OR12), -
C(O)OCH2P(O)(N(R12)2)(OR12), -P(O)(R12)(N(R12)2), -OP(O)(R12)(N(R12)2), -
CH2P(O)(R12)(N(R12)2), -OCH2P(O)(R12)(N(R12)2), -C(O)OCH2P(O)(R12)(N(R12)2), -
Si(R12)3, -S-R12, -S(O)R12, -S(O)(NH)R12, -S(O)2R12 o -S(O)2N(R13)(R14); 

en donde cualquier alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, haloalquilo, arilo, 
heteroarilo o heterociclilo está sin sustituir o sustituido con uno a cuatro grupos 
Z1a;  

cada Z1a es independientemente oxo, halo, tioxo, -NO2, -CN, -N3, alquilo C1-9, 
alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, haloalquilo C1-8, arilo, heteroarilo, 
heterociclilo, -O-R12, -C(O)R12, -C(O)O-R12, -C(O)N(R13)(R14), -N(R13)(R14), -
N(R13)2(R14) +, -N(R12)-C(O)R12, -N(R12)C(O)O(R12), -N(R12)C(O)N(R13)(R14), -



Resolución N° 21552

Ref. Expediente N° NC2017/0013351

Página 6 de 118

N(R12)S(O)2(R12), -N(R12)S(O)2-N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2O(R12), -OC(O)R12, -
OC(O)OR12, -OC(O)-N(R13)(R14), -Si(R12)3, -S-R12, -S(O)R12, -S(O)(NH)R12, -
S(O)2R12 o -S(O)2N(R13)(R14); 

en donde cualquier alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo o 
heterociclilo está sin sustituir o sustituido con uno a cuatro grupos Z1b;  

cada R12 es independientemente hidrógeno, alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-

6, cicloalquilo C3-15, arilo, heteroarilo o heterociclilo, 
en donde cualquier alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo o 
heterociclilo está sin sustituir o sustituido con uno a cuatro grupos Z1b;  

R13 y R14 en cada aparición son cada uno independientemente hidrógeno, alquilo C1-

9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heteroarilo o heterociclilo; 
en donde cualquier alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo o 
heterociclilo está sin sustituir o sustituido con uno a cuatro grupos Z1b, o R13

 y R14 
junto con el nitrógeno al que están unidos forman un heterociclilo, en donde dicho 
heterociclilo está sin sustituir o sustituido con uno a cuatro grupos Z1b;

cada R15 es independientemente halo, -CN, -NO2, -O-R7, -N(R8)(R9), -S(O)-R7, -
S(O)2R7, -S(O)2N(R7)2, -C(O)R7, -OC(O)-R7, -C(O)O-R7, -OC(O)O-R7, -
OC(O)N(R10)(R11), -C(O)N(R7)2, -N(R7)C(O)(R7), alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo 
C2-6, alquiltio C1-9, haloalquilo C1-6, cicloalquilo C3-15, arilo, heterociclilo, o heteroarilo; 
y
cada Z1b es independientemente oxo, tioxo, hidroxi, halo, -NO2, -N3, -CN, alquilo C1-

9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, haloalquilo C1-8, arilo, heteroarilo, 
heterociclilo, -O(alquilo C1-9), -O(alquenilo C2-6), -O(alquinilo C2-6), -O(cicloalquilo 
C3-15), -O(haloalquilo C1-8), -O(arilo), -O(heteroarilo), -O(heterociclilo), -NH2, 
-NH(alquilo C1-9), -NH(alquenilo C2-6), -NH(alquinilo C2-6), -NH(cicloalquilo C3-15), -
NH(haloalquilo C1-8), -NH(arilo), -NH(heteroarilo), -NH(heterociclilo), -N(alquilo C1-

9)2, -N(alquenilo C2-6)2, -N(alquinilo C2-6)2, -N(cicloalquilo C3-15)2, -N(haloalquilo C1-

8)2, -N(arilo)2, -N(heteroarilo)2, -N(heterociclilo)2, -N(alquilo C1-9)(alquenilo C2-6), 
-N(alquilo C1-9)(alquinilo C2-6), -N(alquilo C1-9)(cicloalquilo C3-15), -N(alquilo C1-

9)(haloalquilo C1-8), -N(alquilo C1-9)(arilo), -N(alquilo C1-9)(heteroarilo), -N(alquilo C1-

9)(heterociclilo), -C(O)(alquilo C1-9), -C(O)(alquenilo C2-6), -C(O)(alquinilo C2-6), 
-C(O)(cicloalquilo C3-15), -C(O)(haloalquilo C1-8), -C(O)(arilo), -C(O)(heteroarilo), -
C(O)(heterociclilo), -C(O)O(alquilo C1-9), -C(O)O(alquenilo C2-6), -C(O)O(alquinilo 
C2-6), -C(O)O(cicloalquilo C3-15), -C(O)O(haloalquilo C1-8), -C(O)O(arilo), -
C(O)O(heteroarilo), -C(O)O(heterociclilo), -C(O)NH2, -C(O)NH(alquilo C1-9), 
-C(O)NH(alquenilo C2-6), -C(O)NH(alquinilo C2-6), -C(O)NH(cicloalquilo C3-15), 
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-C(O)NH(haloalquilo C1-8), -C(O)NH(arilo), -C(O)NH(heteroarilo), -
C(O)NH(heterociclilo), -C(O)N(alquilo C1-9)2, -C(O)N(alquenilo C2-6)2, 
-C(O)N(alquinilo C2-6)2, -C(O)N(cicloalquilo C3-15)2, -C(O)N(haloalquilo C1-8)2, -
C(O)N(arilo)2, -C(O)N(heteroarilo)2, -C(O)N(heterociclilo)2, -NHC(O)(alquilo C1-9), 
-NHC(O)(alquenilo C2-6), -NHC(O)(alquinilo C2-6), -NHC(O)(cicloalquilo C3-15), 
-NHC(O)(haloalquilo C1-8), -NHC(O)(arilo), -NHC(O)(heteroarilo), -
NHC(O)(heterociclilo), -NHC(O)O(alquilo C1-9), -NHC(O)O(alquenilo C2-6), 
-NHC(O)O(alquinilo C2-6), -NHC(O)O(cicloalquilo C3-15), -NHC(O)O(haloalquilo C1-

8), -NHC(O)O(arilo), -NHC(O)O(heteroarilo), -NHC(O)O(heterociclilo), -
NHC(O)NH(alquilo C1-9), -NHC(O)NH(alquenilo C2-6), -NHC(O)NH(alquinilo C2-6), -
NHC(O)NH(cicloalquilo C3-15), -NHC(O)NH(haloalquilo C1-8), -NHC(O)NH(arilo), -
NHC(O)NH(heteroarilo), -NHC(O)NH(heterociclilo), -SH, -S(alquilo C1-9), 
-S(alquenilo C2-6), -S(alquinilo C2-6), -S(cicloalquilo C3-15), -S(haloalquilo C1-8), -
S(arilo), -S(heteroarilo), -S(heterociclilo), -NHS(O)(alquilo C1-9), -N(alquilo C1-

9)S(O)(alquilo C1-9), -S(O)N(alquilo C1-9)2, -S(O)(alquilo C1-9), -S(O)(NH)(alquilo 
C1-9), -S(O)(alquenilo C2-6), -S(O)(alquinilo C2-6), -S(O)(cicloalquilo C3-15), -
S(O)(haloalquilo C1-8), -S(O)(arilo), -S(O)(heteroarilo), -S(O)(heterociclilo), -
S(O)2(alquilo C1-9), -S(O)2(alquenilo C2-6), -S(O)2(alquinilo C2-6), -S(O)2(cicloalquilo 
C3-15), -S(O)2(haloalquilo C1-8), -S(O)2(arilo), -S(O)2(heteroarilo), -
S(O)2(heterociclilo), -S(O)2NH(alquilo C1-9), o -S(O)2N(alquilo C1-9)2;

en donde cualquier alquilo, cicloalquilo, arilo, heteroarilo, o heterociclilo está sin 
sustituir o sustituido con uno a cuatro halo, alquilo C1-9, haloalquilo C1-8, -OH, -NH2, 
-NH(alquilo C1-9), -NH(cicloalquilo C3-15), -NH(haloalquilo C1-8), -NH(arilo), -
NH(heteroarilo), -NH(heterociclilo), -N(alquilo C1-9)2, -N(cicloalquilo C3-15)2, 
-NHC(O)(cicloalquilo C3-15), -NHC(O)(haloalquilo C1-8), -NHC(O)(arilo), -
NHC(O)(heteroarilo), -NHC(O)(heterociclilo), -NHC(O)O(alquilo C1-9), 
-NHC(O)O(alquinilo C2-6), -NHC(O)O(cicloalquilo C3-15), -NHC(O)O(haloalquilo C1-

8), -NHC(O)O(arilo), -NHC(O)O(heteroarilo), -NHC(O)O(heterociclilo), -
NHC(O)NH(alquilo C1-9), -S(O)(NH)(alquilo C1-9), S(O)2(alquilo C1-9), 
-S(O)2(cicloalquilo C3-15), -S(O)2(haloalquilo C1-8), -S(O)2(arilo), -
S(O)2(heteroarilo), -S(O)2(heterociclilo), -S(O)2NH(alquilo C1-9), -S(O)2N(alquilo 
C1-9)2, -O(cicloalquilo C3-15), -O(haloalquilo C1-8), -O(arilo), -O(heteroarilo), -
O(heterociclilo),  o -O(alquilo C1-9); 

W, X y Y son cada uno independientemente N o C; y 
n es 1, 2, o 3;
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o una sal, estereoisómero, mezcla de estereoisómeros, o análogo deuterado 
farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. El compuesto de la reivindicación 1, en donde 

(i) R5 es hidrógeno, halo, -CN, O-R7, -S(O)-R7, -S(O)2R7, -S(O)2N(R7)2, -C(O)R7, -
C(O)N(R7)2, alquilo C1-9 , alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, arilo, 
heterociclilo, o heteroarilo; 
en donde cada alquilo C1-9, alquenilo C2-6, alquinilo C2-6, cicloalquilo C3-15, arilo, 
heterociclilo, y heteroarilo puede estar sin sustituir o sustituido con uno a cuatro 
Z5

, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o
R5 es hidrógeno, halo, -CN, -C(O)R7, -O-R7, -S(O)2R7 o heteroarilo, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo; y/o 

(ii) R6 es hidrógeno, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; y/o 

(iii) R1 es -O-R7, alquilo C1-9, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, arilo, o heteroarilo; y 
dicho alquilo C1-9, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, arilo, o heteroarilo puede estar 
sin sustituir o sustituido con uno a cuatro sustituyentes seleccionados 
independientemente del grupo que consiste en halo, -CN, -O-R12, -S(O)2R12, 
alquilo C1-9, haloalquilo C1-9, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, y arilo, en donde 
dicho cicloalquilo C3-15 puede estar sin sustituir o sustituido con uno a cuatro 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en 
alquilo C1-9, y haloalquilo C1-9, o una sal farmacéuticamente aceptable del 
mismo, o

R1 es alquilo C1-9, sin sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes 
seleccionados independientemente del grupo que consistente en halo, -CN, -
O-R12, -S(O)2R12, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, y arilo, en donde dicho 
cicloalquilo C3-15 o heterociclilo puede estar sin sustituir o sustituido con uno a 
cuatro sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que 
consistente en alquilo C1-9, y haloalquilo C1-9, o una sal farmacéuticamente 
aceptable del mismo, o
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R1 es cicloalquilo C3-15, heterociclilo, o heteroarilo, en donde dicho cicloalquilo 
C3-15, heterociclilo, o heteroarilo está sin sustituir o sustituido con uno a tres 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en 
halo, -CN, -O-R12, alquilo C1-9, y arilo, o una sal farmacéuticamente aceptable 
del mismo, o 

R1 es heterociclilo o heteroarilo, en donde dicho heterociclilo o heteroarilo está 
sin sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes seleccionados 
independientemente del grupo que consistente en halo, y alquilo C1-9, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo, o 

R1 es arilo, sin sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes seleccionados 
independientemente del grupo que consiste en halo, -CN, -O-R7, alquilo C1-9, y 
arilo, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o 

R1 es arilo, sin sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes seleccionados 
independientemente del grupo que consiste en halo, - O-R7, y alquilo C1-9, o 
una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

3. El compuesto de la reivindicación 1, en donde 

(1) W es N, X es N-Z3, y Y es C-Z3, o una sal farmacéuticamente aceptable del 
mismo; y/o 

(2) Z3 es hidrógeno o alquilo C1-9 sin sustituir o sustituido con uno a cuatro 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en 
-CN, halo, -O-R12, -C(O)O-R12, -OC(O)-R12, -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -
C(O)N(R12)-S(O)2R12, alquilo C1-9, heterociclilo, arilo, y heteroarilo, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo, o 

Z3 es cicloalquilo C3-15, heterociclilo, arilo, o heteroarilo; y dicho cicloalquilo C3-15, 
heterociclilo, arilo, o heteroarilo, puede estar sin sustituir o sustituido con uno a cuatro 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en -CN, 
halo, -O-R12, -C(O)-R12, -C(O)O-R12, -OC(O)-R12, -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, alquilo 
C1-9, haloalquilo C1-8, hidroxialquilo C1-8, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, y heteroarilo, 
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o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

4. El compuesto de la reivindicación 1 que tiene la Formula VIIIA:

 VIIIA
N

N

R4

N
N

N

Z3

CN
HN

R1
R6

R5

Z9

en donde Z3, R1, R4, R5 y R6 son como se definen en la reivindicación 1, y Z9 es 
hidrógeno, halo, –CN, o -O-R12; o una sal, estereoisómero, mezcla de 
estereoisómeros, o análogo deuterado farmacéuticamente aceptable del mismo.

5. El compuesto de la reivindicación 4, en donde:

Z3 es hidrógeno, alquilo C1-9, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, arilo, o heteroarilo;
en donde dicho alquilo C1-9, cicloalquilo C3-15, o heterociclilo puede estar sin sustituir 
o sustituido con uno a cuatro sustituyentes seleccionados independientemente del 
grupo que consiste en oxo, -CN, halo, -O-R12, -C(O)-R12, -C(O)O-R12, -OC(O)-R12, 
-C(O)-N(R13)(R14), -N(R12)S(O)2(R12), -N(R13)(R14), -N(R13)2(R14)+, -C(O)N(R12)-
S(O)2R12, alquilo C1-9, haloalquilo C1-8, hidroxialquilo C1-8, cicloalquilo C3-15, arilo, 
heterociclilo, y heteroarilo;

Z9 es hidrógeno; 

R1 es alquilo C1-9, cicloalquilo C3-15, heterociclilo, arilo, o heteroarilo; 
en donde dicho alquilo C1-9, heterociclilo, arilo, o heteroarilo puede estar sin sustituir 
o sustituido con uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente del 
grupo que consiste en halo, -CN, -O-R12, -S(O)2R12, alquilo C1-9, haloalquilo C1-9, 
heterociclilo, y arilo, en donde dicho C3-15 cicloalquilo puede estar sin sustituir o 
sustituido con uno a cuatro sustituyentes seleccionados independientemente del 
grupo que consiste en alquilo C1-9, y haloalquilo C1-9;

R4 es heterociclilo o heteroarilo;
en donde dicho heterociclilo o heteroarilo está sin sustituir o sustituido con uno a tres 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en -CN, 
halo, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), alquilo C1-9, haloalquilo C1-9, y heterociclilo; 
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R5 es -CN, halo, -O-R7 o -S(O)2R7; 

R6 es hidrógeno; 

cada R7 es independientemente hidrógeno o alquilo C1-9; 
en donde dicho alquilo C1-9 puede estar sin sustituir o sustituido con uno a tres 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en 
hidroxilo, halo, -O(alquilo C1-9) y arilo; 

cada R12 es independientemente hidrógeno, alquilo C1-9 o heterociclilo; 
en donde dicho alquilo C1-9 puede estar sin sustituir o sustituido con uno a tres 
sustituyentes seleccionados independientemente del  grupo que consiste en 
hidroxilo, halo, -O(alquilo C1-9) y arilo; y

cada R13 y R14 es independientemente hidrógeno o alquilo C1-9; 
en donde dicho alquilo C1-9 puede estar sin sustituir o sustituido con uno a tres 
sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en 
hidroxilo, halo, -O(alquilo C1-9) y arilo; 

o una sal, estereoisómero, mezcla de estereoisómeros farmacéuticamente 
aceptable del mismo.

6. El compuesto de la reivindicación 5, en donde Z3 es cicloalquilo C3-15 sin sustituir o 
sustituido con uno a cuatro sustituyentes seleccionados independientemente del 
grupo que consiste en -CN, halo, -C(O)-R12, -OC(O)-R12, -C(O)N(R13)(R14), alquilo 
C1-9, haloalquilo C1-8, hidroxialquilo C1-8, cicloalquilo C3-15, y heteroarilo, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo, o 

Z3 es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno a cuatro sustituyentes 
seleccionados independientemente del grupo que consiste en -O-R12, -C(O)O-R12, 
alquilo C1-9, haloalquilo C1-8, hidroxialquilo C1-8, y heterociclilo, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo.
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7. El compuesto de la reivindicación 4 o 5, en donde R5 es ciano o halo, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo; o R6 es hidrógeno, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo.

8. El compuesto de la reivindicación 1, en donde 

(i) R4 es heterociclilo o heteroarilo; y dicho heterociclilo o heteroarilo está sin 
sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes seleccionados 
independientemente del grupo que consiste en -CN, halo, -O-R12, -C(O)-R12, -
N(R13)(R14), alquilo C1-9, haloalquilo C1-9, y heterociclilo, o una sal 
farmacéuticamente aceptable del mismo; 

(ii) R4 es heteroarilo sin sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes 
seleccionados independientemente del grupo que consiste en -CN, halo, -O-
R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), alquilo C1-9, haloalquilo C1-9, y heterociclilo, o una 
sal farmacéuticamente aceptable del mismo; 

(iii) R4 es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno a tres sustituyentes 
seleccionados independientemente del  grupo que consiste en -CN, halo, -O-
R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), alquilo C1-9, haloalquilo C1-9, y heterociclilo, o una 
sal farmacéuticamente aceptable del mismo; 

(iv) R4 es , , , , 
S

HN

(Z4)q
(Z4)qHN N

H

(Z4)q NH(Z4)q

, ,  , , 

H
N

(Z4)q NH

O

(Z4)q

NH

O

(Z4)q (Z4)q

N

, , , , 
(Z4)q

N
(Z4)q

N (Z4)q

N

N
(Z4)q

, , , , 

N
(Z4)q N

H

(Z4)q

N
(Z4)qN

N

N
(Z4)q
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, , , , N N
(Z4)q (Z4)q N N

N

N

(Z4)q

S
(Z4)q

, , , , S
(Z4)q S

N

(Z4)q

S

N
(Z4)q

S

N
(Z4)q

S

N
(Z4)q

, , , , , 

S

N
(Z4)q

NH
(Z4)q NH(Z4)q

O

NH(Z4)q

, , , , O

NH(Z4)q

N
H

O
(Z4)q NH

N

O

(Z4)q

N
H

N
(Z4)q

, , , , 
HN

N
(Z4)q

(Z4)qN
N
H

H
N

N (Z4)q

H
N

N
N

(Z4)q

, o y q es 0, 1, 2, 3 o 4;  N
N N(Z4)q N

H N
(Z4)q

(v) R4 es ,  o , y q es 0, 1, 2, 3 o 4, o una sal 
N (Z4)q

N
(Z4)q

N
(Z4)q

farmacéuticamente aceptable del mismo;  

(vi) R4 es ,  o , o una sal farmacéuticamente aceptable 

N
Z4

Z4
N

Z4

Z4 N

Z4

Z4

del mismo; 

en donde cada Z4 de (iv) a (vi) puede ser seleccionado independientemente del 
grupo que consiste en -CN, halo, -O-R12, -C(O)-R12, -N(R13)(R14), alquilo C1-9, 
haloalquilo C1-9, y heterociclilo, o una sal farmacéuticamente aceptable del 
mismo; 
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(vii) R4 es  , , , , , , 
NN

N N
N N

N S
N

N
S S

Cl

Cl

, , , , , , 
O

N N

Cl

Cl

N

F

F

N

Cl

N

F

N

O

, , , , , , , 

O

N ON N
ClN

S
N

O

N

O
S Cl

, , , , , , SHN
N

Cl

Cl

N

Cl S

Cl S

Cl

S

N

, , , , , 

S
N

N O

N

S

F F
F N

F
F

N

Cl

Br

, , , , , S

Cl

N
Cl

S

Cl
N

N
N

F

, , , , , , O
N

N S
N N S

O

N

Cl

N

Cl

, , , , , , , SN
N

F

N

F

N

O

N

O

N

N N

N
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O SN
N

S N
N

O
N
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, , , , , , N
O N

N

N

O O

NH F

F FN

O O

NH
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O
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D
D
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N N N N F
N
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F

N Cl

N

Cl
N

Cl

N Cl

N

NN

, , , , , , N

N

N

N

N

N
O

N
ON O

N

, , ,    o .F

FN
F

N

F
N

N

N

9. El compuesto de la reivindicación 1 seleccionado de la Tabla 1, 

Tabla 1
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Compuesto

No.

Estructura Compuesto

No.

Estructura

1 501

2 502

3 503

4 504

5 505
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6 506

7 507

8 508

9 509

10 510
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11 511

12 512

13 513

14 514

15 515
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16 516

17 517

18 518

19 519

20 520
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21 521

22 522

23 523

24 524

25 525
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26 526

27 527

28 528

29 529

30 530
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31 531

32 532

33 533

34 534

35 535
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36 536

37 537

38 538

39 539

40 540
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41 541

42 542

43 543

44 544

45 545
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46 546

47 547

48 548

49 549

50 550
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51 551

52 552

53 553

54 554

55 555
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56 556

57 557

58 558

59 559

60 560
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61 561

62 562

63 563

64 564

65 565
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66 566

67 567

68 568

69 569

70 570
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71 571

72 572

73 573

74 574

75 575
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76 576

77 577

78 578

79 579

80 580
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81 581

82 582

83

N

N
N

N
N

N
N

CN

Cl

H
H

SN

O

583

84 584

85 585
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86 586

87 587

88 588

89 589

90 590
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91 591

92 592

93

N

N
N

N
N

N

N

N
CN

Cl

F

H
H

D

593

94 594

95 595
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96 596

97 597

98 598

99 599

100 600
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101 601

102 602

103 603

104 604

105 605
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106 606

107 607

108 608

109 609

110 610
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111 611

112 612

113 613

114 614

115 615
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116 616

117 617

118 618

119 619

120 620
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121 621

122 622

123 623

124 624

125 625
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126 626

127 627

128 628

129 629

130 630



Resolución N° 21552

Ref. Expediente N° NC2017/0013351

Página 43 de 118

131 631

132 632

133 633

134 634

135 635
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136 636

137 637

138 638

139 639

140 640
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141 641

142 642

143 643

144 644

145 645
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146 646

147 647

148 648

149 649

150 650
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151 651

152 652

153 653

154 654

155 655
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156 656

157 657

158 658

159 658

160 659
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161 660

162 661

163 662

164 663

165 664
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166 665

167 666

168 667

169 668

170 669
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171 670

172 671

173 672

174 673

175 674
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176 675

177 676

178 677

179 678

180 679
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181 680

182 681

183 682

184 683

185 684
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186 685

187 686

188 687

189 688

190 689
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191 690

192 691

193 692

194 693

195 694
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196 695

197 696

198 697

199 698

200 699
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201 700

202 701

203 702

204 703

205 704
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206 705

207 706

208 707

209 708

210 709
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211 710

212 704

213 705

214 706

215 707
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216 708

217 709

218 710

219 711

220 712
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221 713

222 714

223 715

224 716

225 717
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226 718

227 719

228 720

229 721

230 722
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231 723

232 724

233 725

234 726

235 727
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236 728

237 729

238 730

239 731

240 732
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241 733

242 734

243 735

244 736

245 737
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246 738

247 739

248 740

249 741

250 742
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251 743

252 744

253 745

254 746

255 747
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256 748

257 749

258 750

259 751

260 752
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261 753

262 754

263 755

264 756

265 757
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266 758

267 759

268 760

269 761
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o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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10. Una composición que comprende un compuesto de cualquiera de las 
reivindicaciones 1-9 y un vehículo farmacéuticamente aceptable. 

11. El compuesto de la reivindicación 1, en donde el compuesto tiene la fórmula

,
o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

12. El compuesto de la reivindicación 1, en donde el compuesto tiene la fórmula

,
o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

13. El compuesto de la reivindicación 1, en donde el compuesto tiene la fórmula

,
o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

14. El compuesto de la reivindicación 1, en donde el compuesto tiene la fórmula

,
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o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

15. El compuesto de la reivindicación 1, en el que el compuesto tiene una de las 
siguientes fórmulas:

, , ,
o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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