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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula (I):

0y

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo;

donde:

El anillo A es carbociclilo, heterociclilo, arilo o heteroarilo;

R! es hidrégeno, haloalquilo C; s, alquilo C s, alquenilo C, ¢, o carbociclilo Cs.g;

cada uno de R% y R? es independientemente hidrégeno, alquilo Cy, alquenilo
Cy, alquinilo Cy, carbociclilo Cs 4, 0 “OR?2, donde R*? es hidrégeno o alquilo Cy,
alquenilo C, ¢, C, ¢ alquinilo, o carbociclilo Cs;

R es hidrégeno o —OR??, donde R es hidrogeno, alquilo Cy, alquenilo Cy,
alquinilo C,., 0 carbociclilo Cs4, y R% es hidrégeno; o R y R se unen para formar un
grupo oxo (=0);

R* es hidrégeno, alquilo Cig, 0 —ORM, donde R™ es hidrégeno, alquilo Cy,
alquenilo C,, alquinilo Cy4, 0 carbociclilo Cs4, y R* es hidrégeno o alquilo Cy4; o R*
y R* se unen para formar un grupo oxo (=O); o R* y R* junto con el atomo de carbono
al que estan unidos forman un anillo;

R5 estd ausente o es hidrogeno;



cada uno de Ry R’ es independientemente hidrégeno o halégeno;

representa un enlace simple o doble, en el que cuando uno de es
un enlace doble, el otro =— es un enlace simple; y cuando uno de los === es un
enlace doble, R est4 ausente.
2. El compuesto de la reivindicaciéon 1, donde el compuesto es un compuesto de

Férmula (I-a):

(I-a)

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo;

donde:

RS es alquilo Cy, alquenilo C,, alquinilo Cy, ¢, carbociclilo Cs ¢, haloalquilo Cy g,
hal6geno, ciano, nitro, OR, C(=O)RAS, C(=O)OR?S, SRE, S(=O)RP¢, S(=0),RE,
NRYRPS), CEO)NROR), NREC(=O)RY; y

nes0,1,2,063;

donde RA% es hidrogeno o alquilo Cy, alquenilo C,, alquinilo C, ., carbociclilo
Cs., 0 haloalquilo C;; R es alquilo C; 40 carbociclilo Cs 4; y cada uno de R“ y RP¢ es
independientemente hidrégeno, alquilo Cig, carbociclilo, heterociclilo, arilo o

heteroarilo, o R® y RP junto con el atomo de nitrdgeno al que estan unidos forman un

anillo.

3. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en el que A

es un enlace de carbono, heteroarilo de 5 6 6 miembros o arilo de 6 miembros.



4, El compuesto de la reivindicacion 3, en el que A es:
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donde:

X es —O-, -S-, 0 -N(RY)-, donde RN es independientemente hidrégeno, alquilo C;.
6 -C(=OREA -C(=O)OR%, -C(=O)NRSY),, -S(=0),RG", -S(=0),0ORCA,
S(=O),N(RE%),, 0 un grupo protector de nitrogenos;

cada caso de R%, R, R% R% y R es independientemente hidrgeno, halbgeno,
-NO,, -CN, -OR% -NREY), -C(=O)R®, -C(=O)OR®" -OC(=O)RCA
OC(=O)OR%",  -C(=ONRYY),, -NRHC(E=O)R®Y,  -OC(=O)NRSY),, -
NROC(EOORS,  -NROYCEONRSM),  -S(EO)RS,  -S(=0),0RM,
OS(=0),R%A, -S(=0O),N(RY),, -N(RES(=0),R4, alquilo Cy_g, alquenilo Cy, alquinilo
Cy., carbociclilo Cs.¢, 0 heterociclilo de 3 a 6 miembros; o dos de R%, R, R R% y R%
se toman con los atomos a los que estan unidos para formar un anillo heterociclilo, arilo
o heteroarilo; y cada caso de RS* es independientemente hidrégeno, Cy 4 alquilo, Cy
alquenilo, C,¢ alquinilo, Cs¢ carbociclilo, heterociclilo de 3 a 6 miembros, arilo,
heteroarilo, un grupo protector de oxigeno cuando esta unido a oxigeno, un grupo
protector de nitrégeno cuando estd unido a nitrogeno, o dos grupos R se toman con

los atomos intermedios para formar un anillo heterociclico o heteroarilico.

5. El compuesto de la reivindicacion 4, donde al menos uno de R%, R, R% R,y

R% es hidrégeno.

6. El compuesto de la reivindicacion 4, donde al menos uno de R%, R, R% R%, y
R% es alquilo Cy,, -CO,REA, -C(=O)R4, -CN, -NO,, o halégeno, donde RS es alquilo
Cl—Z-



7. El compuesto de la reivindicacion 5, donde al menos uno de R%, R, R%, R%, y
R% es —CH;.

8. El compuesto de la reivindicacion 4, donde R, R, R% R%, y R% son hidrogeno.

9. El compuesto de la reivindicaciéon 4, donde A es un anillo que comprende al

menos un atomo de nitrégeno.

10.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde el

compuesto es de la Férmula (1I-b):

(I1-b).
donde:

El anillo E es heterociclilo o heteroarilo.
11.  El compuesto de la reivindicaciéon 10, en la que E es un anillo que comprende al
menos un atomo de nitrégeno.
12.  El compuesto de la reivindicacién 11, en la que E se selecciona a partir de:
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13.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde A es:

14.  El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 10-12, donde E es un

anillo que comprende al menos dos atomos de nitrégeno.

15.  El compuesto de la reivindicaciéon 14, donde E es un anillo que comprende al

menos dos 4tomos de nitrégeno y al menos uno de R? R% R* o R* no es hidrogeno.

16.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-15, donde E es un anillo

que comprende al menos tres atomos de nitrogeno.

17.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-16, donde E es un anillo

que comprende cuatro atomos de nitrégeno.



18.  El compuesto de la reivindicacion 17, donde al menos uno de R?, R%, R*% o R*

no es hidrégeno.

19.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-18, donde E es un anillo

que comprende 2, 3 o 4 atomos de nitrégeno.
20.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-19, donde E es un anillo
seleccionado a partir de pirazol, triazol, tetrazol, indazol, benzotriazol, triazolopiridina,

triazolopirazina, pirazolopirazina o morfolina.

21.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-2, donde A es un anillo

heterociclico de 6 miembros.

22.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-2, donde A es un anillo

heterociclico de 5-6 miembros ynes 1 6 2.
23.  El compuesto de la reivindicacion 10, donde E es morfolinaynes 16 2.

24.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde A es un

anillo arilo.

25.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde A es fenilo
ynes162.
26.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R! es

hidrégeno, alquilo C; 3 sustituido, o alquilo C; 3 no sustituido.

27. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R! es

hidrégeno, metilo o metoximetilo.
28.  El compuesto de la reivindicacién 27, donde R! es metilo.

29.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R? es

hidrégeno, ~OR"2, donde R*? es hidrdgeno, o alquilo Cy_4 sustituido o no sustituido.



30.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R es —

ORM, donde R es hidrégeno, o alquilo Cy_4sustituido o no sustituido.

31.  Elcompuesto de la reivindicacion 1, donde R3 y R% se unen para formar un grupo
oxo (=0).
32.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R* es

hidrégeno, alquilo C 4 sustituido, o alquilo C; ¢ no sustituido.

33.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R* es

hidrégeno, o alquilo C; ¢ sustituido, o alquilo C; 4 no sustituido.

34.  El compuesto de la reivindicacion 1, donde R* es hidrogeno, y R* es alquilo C;.

¢ sustituido, o alquilo C; ¢ no sustituido.

35.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde cada uno

de R* y R* es independientemente alquilo C; ¢ no sustituido.

36.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde cada uno

de R* y R* es independientemente hidrégeno.

37.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R> es
hidrégeno.

38.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 0.
39.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y

R es alquilo Cy4 sustituido o no sustituido, Cy_ haloalquilo, halégeno, ciano,~ORA?, -
C(=O)ORAS, -SRB¢, -S(=O)RBS, 0 S(=O),RE, donde RA® es hidrdgeno o alquilo Ci

sustituido o no sustituido, haloalquilo C;_, y RP® es alquilo C;_4 sustituido o no sustituido.

40.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y

R es halégeno o ciano.



41.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y

RS es alquilo Cy_ sustituido o no sustituido.

42.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y
R® es haloalquilo Cyq, —OR*®, 0 -C(=O)ORAY, donde R™® es hidrégeno o alquilo Cy

sustituido o no sustituido, C; ¢ haloalquilo .

43.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y
RS es SRPC, -S(=O)RP, 0 S(=0),RP¢, donde RP¢ es alquilo C ¢ sustituido o no sustituido.

44.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 2 y
RS es independientemente seleccionado a partir de alquilo Cy_g sustituido o no sustituido,
haloalquilo Cy_, halégeno, ciano,~ORA, -C(=O)ORAS, -SRB¢, -S(=O)RE¢, 0 S(=0O),RE,
donde R es hidrégeno o alquilo Cy sustituido o no sustituido, haloalquilo Cy_, y RB®

es alquilo Cy ¢ sustituido o no sustituido.

45.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 2y

R se selecciona independientemente a partir de un halégeno.

46.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 2 y

uno de R¢ es fluor.

47.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R! es

alquilo Cy_3 no sustituido y al menos uno de R?, R%, R* o R* no es hidrogeno.

48.  El compuesto de la reivindicaciéon 10, donde el compuesto es de la Férmula (II-

b) y E es un anillo heteroarilo que comprende al menos 3 dtomos de nitrégeno.



49.  El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es:
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50.  Una composicioén farmacéutica que comprende un compuesto de una cualquiera

de las reivindicaciones precedentes y un excipiente farmacéuticamente aceptable.



51. Un kit que comprende una composicion sélida que comprende un compuesto de
Foérmula (I):

0

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo;

donde:

El anillo A es carbociclilo, heterociclilo, arilo o heteroarilo;

R! es hidrégeno, alquilo Cy g, alquenilo Cy 4, 0 carbociclilo Cj.g;

R? es hidrégeno, alquilo Cy, alquenilo Cy, alquinilo Cy, carbociclilo Cjg, 0 —
OR*2, donde R*? s hidrogeno o alquilo Cy_, alquenilo C,, alquinilo C,_4, 0 carbociclilo
Cs.6

R es hidrégeno o —OR™3, donde R es hidrogeno, alquilo Cy 4 alquenilo Cy,
alquinilo C,., 0 carbociclilo Cs4, y R* es hidrégeno; o R y R? se unen para formar un
grupo oxo (=0);

R* es hidrégeno, alquilo Cig, 0 —ORM, donde R* es hidrégeno, alquilo Cy,
alquenilo C, sustituido o no sustituido, alquinilo C,4, o carbociclilo Csg, y R* es
hidrégeno o alquilo Cy5; R* y R* se unen para formar un grupo oxo (=0); o R* y R*
junto con el atomo de carbono al que estan unidos forman un anillo.

R es hidrégeno o halégeno;

R es hidrogeno;

R° estd ausente o es hidrégeno; y

representa un enlace simple o doble, en el que

cuando uno de es un doble enlace, el otro es un enlace simple; y

cuando uno de los es un doble enlace, R> esta ausente;

y un diluyente estéril.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

Re:  Expediente No. NC2017/0004649
Solicitud de patente a nombre de SAGE THERAPEUTICS INC.

Yo, CAROLINA DAZA MONTALVO identificada como aparece al pie de mi firma,
domiciliada en la Carrera 11 No. 86-53, piso 3, obrando como apoderada de la sociedad
SAGE THERAPEUTICS INC., domiciliada en Cambridge, Massachusetts, Estados
Unidos de América, solicitante de la patente de la referencia, en respuesta al Oficio No.
9520 notificado por comunicacion electronica el 29 de junio de 2017 y relacionado con
requerimientos formales de la solicitud, atentamente me permito presentar los siguientes
argumentos en respuesta a dichos requerimientos, con fundamento en la facultad que
confiere el Articulo 34 de la Decision 486/00 al solicitante para modificar la solicitud de

patente en cualquier momento del tramite.
1.  Titulo
Primeramente, tomando en consideraciéon lo expuesto por el examinador en el oficio

arriba mencionado con relacién al titulo de la presente solicitud, me permito manifestar

que es deseo del solicitante presentar el siguiente nuevo titulo:

«ESTEROIDES NEUROACTIT'OS PARA TRASTORNOS DEL SNC»

De esta manera, el nuevo titulo es lo suficientemente claro, breve y descriptivo para

referirse a la solicitud en estudio.

2. Modificaciones al capitulo reivindicatorio

Por otro parte, me permito mencionar que es deseo del solicitante presentar junto con
este memorial un nuevo capitulo reivindicatorio que consta de 51 reivindicaciones y

reemplaza al originalmente presentado, el cual contempla las siguientes modificaciones:

° Las reivindicaciones 51 a 72 anteriormente presentadas fueron eliminadas,
quedando la anterior reivindicacién 73 como la nueva reivindicacién 51.
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U Las reivindicaciones 1 a 3, 21, 29, 30, 32 a 35, 39 a 45 y 73 anteriormente
presentadas fueron modificadas para eliminar las frases «(por gjemplo, (...))».

En cuanto a estas modificaciones, me permito resaltar que las mismas no amplian de
ninguna manera la materia objeto de la presente solicitud y fueron realizadas con el animo

de superar las objeciones planteadas por el examinador en el oficio arriba mencionado.
Por otro lado, con relacion al numero de reivindicaciones, me permito adjuntar recibo de
pago de tasa por 41 reivindicaciones adicionales, toda vez que el nuevo capitulo

reivindicatorio tiene 41 reivindicaciones mas que el originalmente pagado.

3.  Claridad, concisién y soporte del capitulo reivindicatorio

Finalmente, con respecto a las objeciones de claridad y concisiéon del capitulo
reivindicatorio planteadas por el examinador en el oficio arriba mencionado,
amablemente me permito manifestar que mediante las nuevas reivindicaciones quedan
subsanadas dichas objeciones, toda vez que la presente invencién se reclama de manera

clara, concisa y con pleno soporte en la descripcion de la presente solicitud.

En particular, y frente a lo mencionado por el examinador en cuanto a que: «la
rewindicacion 1 no es claro cuando menciona los términos carbociclilo, heterociclilo, arilo o heteroarilo sin
definir el tipo y niimero de dtomos que los componen. De ignal manera la definicion de los sustituyentes
conlleva a un nimero indefinido de compuestos lo cual no permite definir claramente cudl es el
objeto que se busca proteger. Al revisar en la descripcion se observa segiin los ejemplos que el sustituyente
R corresponde a un atomo de hidrigeno y a radicales metilo o metoximetilo, fliior o metilo, los sustituyentes
R?"y R? corresponden a un dtomo de hidrigeno y a radicales metoxilo o etoxilo, los sustituyentes R*" y
R#* corresponden a un dtomo de hidrigeno o a un radical metilo. 1Los sustituyentes R7% y R7
corresponden a un dtomo de hidrigeno. Se sugiere realizar una ragonable generalizacion de los
compuestos reclamados de acuerdo a la materia sustentada en la descripcionw; y que: «lLa revindicacion
10 no es clara cnando menciona los términos heterociclilo 'y heteroarilo sin mencionar el tipo y
niimero de dtomos que los componen.», respetuosamente me permito manifestar que una
persona normalmente versada en la materia entenderfa facilmente el alcance de los
términos objetados basandose en las definiciones de estos sustituyentes proporcionadas
en la seccion de «Definiciones» de la memoria descriptiva, de la pagina 57 a la 107. Por

tanto, me permito solicitar a ese Despacho que la objecion a este respecto sea retirada.

Por otra parte, en relacién con el sefialamiento del examinador en cuanto a que: «No
obstante, este examen se realiza a las rewindicaciones 1 a 10 canceladas, se observa que el
capitulo reivindicatorio incluye materia que no es objeto de patentabilidad de acuerdo al Art.
20 literal D, tal como se hace referencia a la administracion del anticuerpo.», me permito

indicar que las reivindicaciones anteriormente presentadas, que inclufan materia no
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patentable, fueron eliminadas del nuevo capitulo reivindicatorio. Por tanto, la objecién a

este respecto se ve superada.

En consecuencia, me permito manifestar que el nuevo capitulo reivindicatorio adjunto al
presente memorial, que incluye 51 reivindicaciones, cumple a cabalidad con las
disposiciones del Articulo 30 de la Decision 486/00.

4. Anexos

Finalmente, adjunto al presente memorial me permito presentar:

° Nuevo capitulo reivindicatorio que comprende 51 reivindicaciones.

° Comprobante de pago de tasa por 41 reivindicaciones adicionales.

Asi pues, habiendo atendido cabalmente las objeciones presentadas por ese Despacho en
el Oficio No. 9520 notificado por comunicacién electrénica el 29 de junio de 2017,
solicito atentamente sea tenida en cuenta la informacion aqui presentada y continuar con

el tramite de la presente solicitud.

Senor Director,

ALVO
C.C. 66.783.790 de Palmira Valle
TP-141563 CSJ

notificaciones@clarkemodet.com.co
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P-13426
Nuevo capitulo reivindicatorio
Octubre 27, 2017

REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula (I):

@

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo;

donde:

El anillo A es carbociclilo, heterociclilo, arilo o heteroarilo;

R! es hidrogeno, haloalquilo Ci.s, alquilo Cis, alquenilo Cz¢, o carbociclilo Cs.g;

cada uno de R% y R?) es independientemente hidrégeno, alquilo Ci, alquenilo
Cas, alquinilo Ca, carbociclilo Cz, 0 “ORA2, donde RA? es hidrégeno o alquilo Ci,
alquenilo Cz, Ca6 alquinilo, o carbociclilo Cs.;

R3 es hidrégeno o —ORA3, donde RA3 es hidrogeno, alquilo Cig, alquenilo Cag,
alquinilo Cz., o carbociclilo Cs., y R3 es hidrogeno; o R3 y R3b se unen para formar un
grupo oxo (=0);

R# es hidrogeno, alquilo Cis, 0 —ORA, donde RA* es hidrégeno, alquilo Ci,
alquenilo Ca., alquinilo Ca., o carbociclilo Cs, y R* es hidrogeno o alquilo Ci6; 0 R*
y R# se unen para formar un grupo oxo (=0O); o R*# y R* junto con el atomo de carbono
al que estan unidos forman un anillo;

R> esta ausente o es hidrégeno;

cada uno de R7 y R es independientemente hidrégeno o halégeno;

representa un enlace simple o doble, en el que cuando uno de

un enlace doble, el otro es un enlace simple; y cuando uno de los

enlace doble, R5 esta ausente.
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2. El compuesto de la reivindicacién 1, donde el compuesto es un compuesto de

Férmula (I-a):

(L)

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo;

donde:

R¢ es alquilo Ci., alquenilo Ca, alquinilo Cz, carbociclilo Cs.6, haloalquilo Ci,
halégeno, ciano, nitro, ORAS, C(=O)RA0, C(=O)ORA6, SRB6, S(=O)RB6, S(=0),RB6,
NRC)RDS), C(EONRE)RP), NRO)C(=O)RA; y

nes0,1,2,63;

donde RA% es hidrégeno o alquilo Ci, alquenilo Ca., alquinilo Cz.6, carbociclilo
Cs, 0 haloalquilo Ci.; RBS es alquilo Ci6 0 carbociclilo Cs; y cada uno de R% y RP6 es
independientemente hidrégeno, alquilo Cig, carbociclilo, heterociclilo, arilo o
heteroarilo, o R¢ y RP¢ junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos forman un

anillo.

3. El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en el que A

es un enlace de carbono, heteroarilo de 5 6 6 miembros o arilo de 6 miembros.

4, El compuesto de la reivindicacion 3, en el que A es:
6b 6b
R6b 6b R R
R R6a RGC RGC
AN R6c R6a RGc | N Nl N
N = e
“z,_‘ N/ R6d R6e R6e
u"\’\" bl b b bl Or
R6b
R6a RGC
“319 R6d
RGe
donde:

X es —O-, -S-, 0 -N(RN)-, donde RN es independientemente hidrégeno, alquilo Ci.
6, -C(ZO)RGA -C(=O)ORGA,  -C(=O)N(RGA)2, -S(=0)2RGA,  -S(=0)0RGA, -
S(=0)2N(RE4),, 0 un grupo protector de nitrégeno;
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cada caso de R Réb, Roc Réd, y Ro¢ es independientemente hidrégeno, halégeno,
-NO2, -CN, -ORGA -NRGA),, -C(=O)RGA, -C(=O)ORGA,  -OC(=O)RGA, -
OC(=O)ORGA,  -C(=O)NRGA),,  -NREHC(=O)RGA,  -OC(=O)NRGY),, -
NREHC(=O)ORGA,  -NRGHC(=O)NRGA),,  -S(=0)2RGA,  -§(=0)20RGA, -
OS(=0O)2RGA, -§(=0)2N(REA)2, -NREMS(=0)2RGA, alquilo Cig, alquenilo Ca., alquinilo
Ca., carbociclilo Ca.g, 0 heterociclilo de 3 a 6 miembros; o dos de Ré, Réb Réc Réd,y Roée
se toman con los atomos a los que estan unidos para formar un anillo heterociclilo, arilo
o heteroarilo; y cada caso de R64 es independientemente hidrogeno, Ci alquilo, Ca
alquenilo, Cz¢ alquinilo, Cs carbociclilo, heterociclilo de 3 a 6 miembros, arilo,
heteroarilo, un grupo protector de oxigeno cuando esta unido a oxigeno, un grupo
protector de nitrégeno cuando esta unido a nitrégeno, o dos grupos R4 se toman con

los atomos intermedios para formar un anillo heterociclico o heteroarilico.

5. El compuesto de la reivindicacién 4, donde al menos uno de Ré, Réb Réc Réd, y

Ré es hidrogeno.

6. El compuesto de la reivindicacién 4, donde al menos uno de Ré, Réb, Réc) Réd, y
Rée es alquilo Ci2, -CO2RGA, -C(=O)RGA, -CN, -NOo, o halégeno, donde RGA es alquilo
Cio.

7. El compuesto de la reivindicacién 5, donde al menos uno de Ré, Réb, Réc) Réd, y
Roe es —CH3.

8. El compuesto de la reivindicacion 4, donde R, Réb, Réc R4,y R son hidrogeno.
9. El compuesto de la reivindicaciéon 4, donde A es un anillo que comprende al

menos un atomo de nitrégeno.

10.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde el

0
bN

compuesto es de la Formula (II-b):

R4

(II-b).
donde:

El anillo E es heterociclilo o heteroarilo.
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11.  El compuesto de la reivindicacion 10, en la que E es un anillo que comprende al

menos un atomo de nitrégeno.

12.  El compuesto de la reivindicacion 11, en la que E se selecciona a partir de:

SN S ©

N

& <0
JJJ\X\N N—N
B e

O\ o S

N
b 5 5 o

13.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde A es:
T Y, Y, e i, e
N N N (R%)p N N (R®)y N
——(R%), > | N oo '
o7 ®h LRy, NARN Sy RO) N N
T, o 0 e
N~ N N-N NN N-N
e | N | W |
N / /3 / /
L N \ 6 /‘ R6 "
(Re)n I\N p) (Re)n/\ / 5 \\(R6)n s (Rs)n@N 5 (R )n \\\N/ 5 ( )n 7 p)
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| ¢ N 7 X I
\\//\(RG)n (R6)n/\:/ (RG)n/J (Rﬁ)n/\:N N:) N’fN
. Vi
'S NN e N|/N T
NN v LN NN )\/2 N-N
\ n / — n
(RO SRS (RO), N=""(R®)
(R®),
,0
14.  El compuesto de una cualquiera de las reivindicaciones 10-12, donde E es un

anillo que comprende al menos dos atomos de nitrégeno.

15.  El compuesto de la reivindicacion 14, donde E es un anillo que comprende al

menos dos atomos de nitrégeno y al menos uno de R?, R3, R% 0 R# no es hidrogeno.
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16.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-15, donde E es un anillo

que comprende al menos tres atomos de nitrégeno.

17. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-16, donde E es un anillo

que comprende cuatro atomos de nitrégeno.

18.  El compuesto de la reivindicacion 17, donde al menos uno de R?, R% R4 o R#

no es hidrégeno.

19.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-18, donde E es un anillo

que comprende 2, 3 o 4 atomos de nitrégeno.
20.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 10-19, donde E es un anillo
seleccionado a partir de pirazol, triazol, tetrazol, indazol, benzotriazol, triazolopiridina,

triazolopirazina, pirazolopirazina o morfolina.

21.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-2, donde A es un anillo

heterociclico de 6 miembros.

22. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-2, donde A es un anillo

heterociclico de 5-6 miembros ynes 1 6 2.

23.  El compuesto de la reivindicacion 10, donde E es morfolinaynes 16 2.

24.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde A es un

anillo arilo.

25.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde A es fenilo
ynes1o2.
26.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R! es

hidrégeno, alquilo Ci3 sustituido, o alquilo Ci3 no sustituido.

27.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R! es

hidrégeno, metilo o metoximetilo.
28.  El compuesto de la reivindicacion 27, donde R! es metilo.
29.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R? es

hidrégeno, —ORA2, donde RA? es hidrogeno, o alquilo Ci sustituido o no sustituido.
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30.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R3 es —

ORA3, donde RA3 es hidrégeno, o alquilo Cig sustituido o no sustituido.

31.  El compuesto de la reivindicacion 1, donde R3 y R3 se unen para formar un grupo
oxo (=0).
32.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R* es

hidrégeno, alquilo Ci¢ sustituido, o alquilo Ci¢ no sustituido.

33.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R% es

hidrégeno, o alquilo Ci.6 sustituido, o alquilo Ci.¢ no sustituido.

34.  El compuesto de la reivindicaciéon 1, donde R* es hidrégeno, y R* es alquilo Ci-

¢ sustituido, o alquilo Ci.¢ no sustituido.

35.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde cada uno

de R* y R% es independientemente alquilo Ci.¢ no sustituido.

36.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde cada uno

de R* y R* es independientemente hidrégeno.

37.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R> es
hidrégeno.

38.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 0.
39.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1 y

R¢ es alquilo Ci sustituido o no sustituido, Ci.¢ haloalquilo, hal6geno, ciano,—ORAS, -
C(=0O)ORAS, -SRB6 -S(=O)RBS, 0 S(=0).RB’ donde RA® es hidrogeno o alquilo Ci

sustituido o no sustituido, haloalquilo Ci.¢, y RB¢ es alquilo Ci.¢ sustituido o no sustituido.

40.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1 y

R¢ es halégeno o ciano.

41.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1 y

R¢ es alquilo Ci¢ sustituido o no sustituido.
42.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y

R¢ es haloalquilo Ci.s, —ORA%, 0 -C(=0O)ORA%, donde RA¢ es hidrégeno o alquilo Ci

sustituido o no sustituido, Ci.¢ haloalquilo .
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43.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde nes 1y
R¢ es SRBO, -S(=O)RPBS, 0 S(=0)2RB, donde RB® es alquilo Ci¢ sustituido o no sustituido.

44.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 2 y
R¢ es independientemente seleccionado a partir de alquilo Ci sustituido o no sustituido,
haloalquilo Ci.s, halégeno, ciano,—~ORAS, -C(=O)ORA6, -SRB6, -S(=O)RB, o S(=0O),RB¢,
donde RA¢ es hidrégeno o alquilo Ci sustituido o no sustituido, haloalquilo Ci., y RBO

es alquilo Cy¢ sustituido o no sustituido.

45.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 2 y

R¢ se selecciona independientemente a partir de un halégeno.

46.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde n es 2 y

uno de RO es fluor.

47.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones precedentes, donde R! es

alquilo Cy3no sustituido y al menos uno de R, R3, R* o R* no es hidrégeno.

48.  El compuesto de la reivindicacion 10, donde el compuesto es de la Formula (I1-

b) y E es un anillo heteroarilo que comprende al menos 3 atomos de nitrégeno.

49.  El compuesto de la reivindicacion 1, en donde el compuesto es:
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50. Una composicién farmacéutica que comprende un compuesto de una cualquiera

de las reivindicaciones precedentes y un excipiente farmacéuticamente aceptable.

51.  Un kit que comprende una composicion sélida que comprende un compuesto de

Foérmula (I):

@
o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo;
donde:

El anillo A es carbociclilo, heterociclilo, arilo o heteroarilo;
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R! es hidrégeno, alquilo Cig, alquenilo Cz, 0 carbociclilo Cs.;

R? es hidrégeno, alquilo Ci, alquenilo Ca, alquinilo Ca., carbociclilo Cag, 0 —
ORA2, donde RA? es hidrogeno o alquilo Ci¢, alquenilo Cz, alquinilo Cz¢, o carbociclilo
Cs;

R3 es hidrogeno o —ORA3, donde RM3 es hidrégeno, alquilo Ci.g, alquenilo Ca,
alquinilo Cz, o carbociclilo Cs, y R3 es hidrogeno; o R3 y R3b se unen para formar un
grupo oxo (=0);

R# es hidrogeno, alquilo Cis, 0 —ORA4, donde RA* es hidrégeno, alquilo Ci,
alquenilo Ca sustituido o no sustituido, alquinilo Cz, o carbociclilo Cse, y R*® es
hidrégeno o alquilo Cig; R* y R* se unen para formar un grupo oxo (=0O); o R*% y R#
junto con el atomo de carbono al que estan unidos forman un anillo.

R72 es hidrégeno o halégeno;

R es hidrogeno;

R> esta ausente o es hidrégeno; y

representa un enlace simple o doble, en el que

cuando uno de es un doble enlace, el otro es un enlace simple; y

cuando uno de los es un doble enlace, R> esta ausente;

y un diluyente estéril.
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