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(EXAMEN DE FORMA)

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogotd, identificado tal como aparece

al pie de mi firma, en mi caracter de apoderado de la sociedad solicitante, me permito

manifestar lo siguiente ante el auto emanado por ese Despacho, dentro del plazo legal de

prorroga previsto en el articulo 39 de la Decision 486 en los siguientes terminos:

1. En primer lugar, con el &nimo de brindar mayor claridad a la materia reivindicada,

me permito presentar un Capitulo Reivindicatorio Modificado, que reemplaza en su

totalidad al Capitulo Reivindicatorio presentado al momento de radicar la solicitud.

Asi, en el Capitulo Reivindicatorio Modificado adjunto se eliminaron las Reivindicaciones

157 a 168.
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Valga anotar que la modificacion efectuada al Capitulo Reivindicatorio cumple a cabalidad con
lo estipulado en el Articulo 34 de la Decision 486, ya que ésta de ninguna manera implica una

ampliacién de la proteccion correspondiente a la divulgacion contenida en la solicitud original.

2. a- El Examinador solicita allegar el poder otorgado al abogado que aparece en la

solicitud como apoderado.

b- Considero superada la anterior objecion en tanto que adjunto al presente memorial

el poder otorgado al abogado que aparece en la solicitud como apoderado.

3. a- El Examinador sefiala que el Capitulo Reivindicatorio presenta mas de 10
reivindicaciones, por lo cual solicita el pago de la tasa establecida para cada reivindicacion

adicional presentada, o de lo contrario no serén tenidas en cuenta durante el tramite.

b- Llamo respetuosamente la atencion del Examinador sobre el Capitulo
Reivindicatorio Modificado, el cual contiene un total de 174 reivindicaciones, por lo que me
permito adjuntar el comprobante de pago correspondiente a 164 reivindicaciones adicionales. Por

lo tanto, considero superada la anterior objecion.

4. a- El Examinador afirma que aunque el examen se realiz6 sobre las 10
reivindicaciones canceladas, se observa que el capitulo reivindicatorio incluye materia que no es

objeto de patentabilidad, tal como métodos de tratamiento.

b- En primer lugar, sea esta la oportunidad de manifestar respetuosamente que
cualquier requerimiento relacionado con los requerimientos sustantivos, tales como la
patentabilidad del Capitulo Reivindicatorio en la etapa del examen de forma (Art. 38 D486) es
irregular, pues dicho examen de forma solamente pretende la verificacion de requerimientos
especificos, valga la redundancia, formales listados en los Articulos 26 y 27 de la Decision 486, y
no un analisis de fondo de la solicitud que se debe realizar en virtud del Articulo 45 (por ejemplo,

analisis de la claridad, soporte o unidad de invencion).

Es decir, en relacion con la evaluacion de requisitos de forma, la Decision 486 sélo se refiere al
cumplimiento de las disposiciones de los Articulos 26 y 27, tal como que el Examinador

verifique que la solicitud contenga una 0 mas reivindicaciones, independientemente del

contenido técnico o extension de las mismas, un titulo, el petitorio, cesiones, poderes, entre otros.
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Lo anterior se encuentra claramente establecido en el Manual Andino de Patentes (MAP), en

donde establece con respecto al Examen de Forma de las reivindicaciones que “En esta etapa del

examen, de igual manera que para la descripcion, no se analizan la claridad ni concision de las

reivindicaciones. Basta con que el examinador de forma reconozca algo gue parezca un

capitulo reivindicatorio, estos requisitos se vuelven importantes en el momento de entrar a

analizar la solicitud en el examen de fondo ya que mediante ellas se medira la extension de la

patente™! (énfasis fuera de texto). De hecho, el MAP establece respecto al Examen de Forma que
dicho examen consiste en la verificacion de: Petitorio, Descripcion, Reivindicaciones, Dibujos,
Resumen, Poderes (si fuere el caso), Copia del contrato de acceso o de uso de conocimiento
tradicionales (si fuere el caso), Certificado de depdsito del material biologico (si fuere el caso),

Documento de cesion de derechos del inventor al solicitante e Idioma.?

Por lo tanto, si bien se presenta un Capitulo Reivindicatorio Modificado en el que se hacen ciertas
modificaciones voluntarias, considero que las objeciones elevadas por el Examinador respecto a
la claridad y la patentabilidad de las reivindicaciones en esta etapa del trdmite son injustificados y
se extralimitan segun las disposiciones legales aplicables pues la claridad y patentabilidad, de las
reivindicaciones no_deben ser estudiadas durante el examen de forma y no le corresponde al

solicitante pronunciarse sobre ello en esta etapa del tramite.

De hecho, vale la pena resaltar que el Solicitante no ha pedido formalmente que la SIC examine

si_la invencion es patentable, tal como lo establece el Articulo 44 de la Decisién 486, el cual

sefiala que “Dentro del plazo de seis meses contados desde la publicacion de la solicitud,

independientemente que se hubieren presentado oposiciones, el solicitante deberd pedir_que se

examine si_la_invencion es patentable. Los Paises Miembros podran cobrar una tasa para la

realizacion de este examen. Si transcurriera dicho plazo sin que el solicitante hubiera pedido que

se realice el examen, la solicitud caera en abandono” (énfasis fuera del texto).

En este sentido, dado que la solicitud no ha sido publicada y el solicitante tampoco ha solicitado

gue se realice el examen de patentabilidad, ni mucho menos se ha pagado la tasa para realizar

dicho examen, respetuosamente considero que el Solicitante no debe pronunciarse sobre aspectos
relacionados con la claridad ni patentabilidad de las reivindicaciones en respuesta al presente
examen de forma, y por el contrario, sélo esta en la obligacion de responder a aquellas objeciones

enmarcadas bajo los Articulos 26, 27 y 38 de la Decision 486.

! Manual Andino de Patentes. Seccion 5.3.
2 Ibidem, Seccidn 5, subsecciones 5.1 a 5.10, p. 25 a 28
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Sin embargo, solo con el animo de facilitar el tramite, respetuosamente me permito llamar la
atencion del Examinador sobre las modificaciones realizadas en el Capitulo Reivindicatorio
Modificado adjunto como se menciona en el primer punto del presente memorial, en donde se
eliminan las Reivindicaciones 157 a 168, por lo tanto considero superada la objecion del

Examinador a este respecto.

5. Por todo lo anterior, considero que las objeciones presentadas por el Examinador en su
examen de forma han sido resueltas y por consiguiente solicito respetuosamente que el Despacho
tenga por cumplidos los requisitos de forma y proceda con la publicacion de la solicitud de

acuerdo con el articulo 40 de la Decision 486.
Atentamente,

CARLOSR. OLARTE

C.C. No. 79.782.747 de Bogota

T.P. 74.295

ANexos:

— Poder.
— Recibo de pago por 164 reivindicaciones adicionales.
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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO
(Examen de forma)

Un compuesto de la formula I:

W
)|\0§ X
Ss
Z
(Ry)n (Ra)p
(Yo

una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, de modo independiente para
cada aparicion:
Anillo A es un anillo arilo Ce—Cio; anillo cicloalquilo C3—Cio; 0 un anillo
heteroarilo o heterociclico Cs—C14, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo
son, de modo independiente, O, S, N o NR;
Anillo B es un anillo cicloalquilo C3—Cio; un anillo arilo Ce—Cio; 0 un anillo
heteroarilo o heterociclico C4—C1o, en donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo
son, de modo independiente, O, S, N o NR;
Anillo C es un anillo arilo Ce—Cio; un anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cias, en
donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo son, de modo independiente, N, NR, O
0 S; o un anillo cicloalquilo C3—Cio;
WesO,NRo0S;
XesOoNR;
Y es, de modo independiente, CRR, CO, O, S, SO, SO2, S(O) NH o NR;
ZesNR o CHR;
Ries halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR;alquilo C1—Ce 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—Ce
o fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cs;alquinilo C1—Cs;(alquilen C1—Co)—R4, en donde
hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente, con O,

CO, S, SO, SOz 0 NR; arilo Cs—Cio;anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
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donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N 0
NR; o cicloalquilo C3—Ciyg;
Roes halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—
Ce 0 fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cg;alquinilo C1—Cg;arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo
0 heterociclico C3—Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de
modo independiente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3—Ci0; 0 un (alquilen C1—Co)—
Rs, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo
independiente, con O, CO, S, SO, SOz 0 NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =0;
Rses halo; CN; OH; CO2R; alquilo C1—Ces 0 fluoroalquilo; alquenilo C1—Cs;
alquinilo C1—Cg;alcoxi C1—Ce 0 fluoroalcoxi; o arilo Ce—Cio; anillo heteroarilo o
heterociclico Cz—Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cq)-Rg4, en
donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente,
con O, CO, S, SO, SO20NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CH» u =0;
Rses H; azida; CFs; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Ce—Cio, heteroarilo Cz—Cio
o heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Ci0; NRR, NRCOR, CONRR, CN,
halo 0 SO2R;
R es, de modo independiente, H; OH; CO2H; COalquilo C1—Cs; alquilo C1—Ce;
alquenilo Ci1—Ce; alquinilo Ci—Cg;arilo Ce—Cio; heteroarilo C3-Cio 0
heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 4&omos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; o cicloalquilo C3—Ciy;
nes0,1,2063;

es0,1,2,3,405;
pes0,1,263;y
ges0,1,2,3,465;
=== es un enlace simple o un enlace doble;

siempre que los restos que contienen anillo B y anillo C se sustituyan en posiciones

adyacentes en el anillo A.
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2. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo A es un anillo
piridilo, indol, indolina, isoindolina, pirazol, pirimidina, fenilo, quinolina, 5,6,7,8—
tetrahidroquinolina, 1,2,3,4-tetrahidroisoquinolina, pirrolidina, aza—indol, pirrol, oxazol,

pirazina, triazol, bencimidazol, indazol o imidazol.

3. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo A se selecciona

“n Yn "/ln =N W
NN § N (\PQ
55 A -
de@EéN_%’ \@’ @L/fé, VN , NI\¢N, z NV ,

[VaVy
s < SN s
N\/> 0D o
NS g % 4
a
“Uy 2 “\ ne
: é r >
S -t Q0 U, O
N_
A~ . : SN : Z o N é
4. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo B es fenilo,

piridilo, piridin—2(1H)—ona, pirazol, indol, tiofeno, dihidrobenzofurano, pirazina, indazol,

tiazol, piridin—4(1H)-ona, pirrolidinona o quinolina.

5. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo B se selecciona

N= _N — N N
S 0 O C[ é[
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6. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo C es fenilo,indol,

cicloalquilo, piridilo,pirrolidina,naftaleno, piperidina, azetidina o dihidroindeno.

7. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el anillo C es C :

<2 10 0. CD O O -0
> = \(jé@ /bé@ =
0 O G 2 O D

Nl N b
NP S T R G-
é« - (D 0 D D s

L& \(j =8 %O s <o O

N

D 00 =00 =04 i X
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10.

11.

12.

13.

14.

15.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Y es O.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde Y es CHo.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Y es CH(alifatico C1—Cs).
El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Y es CH(CHy).

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Y es CH(CH2CHs).

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Y es N(alifatico C1—Cs).
El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Y es N(CHs).

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde R1 es halo, CN, alifatico

C1—Cs, alcoxi C1—Cg,cicloalquilo C3—Cg 0 un anillo fenilo, piridilo, pirimidina, indol, aza—

indol, azetidina o tiofeno, en donde todos los anillos pueden estar sustituidos con halo,
alifatico C1—Cs, alcoxi C1—Ce, fluoroalifatico C1—Cs, fluoroalcoxi C:—Cs, OH, CH20H,

CH20CHs, CN, COzH, amino, amido, heteroarilo Cz—Cio,heterocicloalquilo C3—Cio 0 un

(alifatico C1—Cg)—R4, en donde hasta tres unidades de CH2 pueden ser reemplazadas con O,
CO, S, SO, SO2 0 NR.

16.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde R1 se selecciona de CHg,

F
) =0 1
Cl, F, CN, OCHs, CF3, CH2CHs, tBu, CH(CHy3), , , )
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17. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Rz se selecciona de halo,
OH, CN, azida, amino, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 fluoroalcoxi, anillo
mono— o biciclico heterociclico C3—Cio, en donde hasta 4 dtomos de carbono pueden ser
reemplazados con O, S, N 0 NR; o un (alifatico C1—Cg)—R4, en donde hasta tres unidades de
CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SOz o NR.

18.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde R2se selecciona de Cl, F,
OH, CN, Nz, NH2, NH(CH3), N(CHz3)2, CH3, CH20OH, CH2CHs, CH(CHs)2, CHF2, OCHs,
OCF3, OCHF;, OCH(CH3);, C(O)CHs, CH2CH,OH, CH:NH., NH(CH2).0H,
NH(CH2)2N(CH3)2, NH(CH2)2NH2, NH(CH2)sNH2, NH(CH2).OCH3, NHCH(CHz)>,
— . 2—NH
S—N N— 2—N © 1>
~— — 0 COzH
19. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde R3 se selecciona de halo,

CN, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 heteroarilo o heterocicloalquilo mono—
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0 biciclico Cs—Cio, en donde hasta 4 &tomos de carbono pueden ser reemplazados con O, S, N

o NR.

20.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde Rz se selecciona de Cl, F,

CN, CH3, OCHjs, CF3, CH.CH3s, CH2CF3, CH2CH2CH3, OCH2CH3s, CH20CH3, CH(CHs3)z,

CCH, CO:CHs, tBu, =CH;, =0 @ S~ G:> S — C><] é"‘OH
o B - ; o -
(- > 3 o\_<]’ \O—Q’ :\<F | \_@ e
Cl
a0 < L

21. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde o es 0.
22. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde o es 1.
23.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde o es 2.
24.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde n es 0.
25. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde n es 1.
26. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde n es 2.
27.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde p es 0.
28.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde p es 1.
29. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde p es 2.
30. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de la
formula la:
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e (R2)p
X

O

2

O NH

la

una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, de modo independiente para

cada aparicion:
Anillo B es un anillo arilo Ce—C1o 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR;
Anillo C es un anillo arilo Ce—Cio, heteroarilo C3—Ci4 0 anillo heterociclico, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, N, O 0 S
o un anillo cicloalquilo C3—Ciyo;
XesOoNR;
Y es CRR, CO, O, S, SO, SOz, S(O)NH o NR;
Ries halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR;alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—Cs
o fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cs; alquinilo C1—Cs; (alquilen C1—Cg)—R4, en donde
hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente, con O,
CO, S, SO, SO2 0 NR; arilo Ce—Cag;anillo heteroarilo o heterociclico Cz—Cio, €n
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR; o cicloalquilo C3—Cig;
Roes halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—
Ce 0 fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cg;alquinilo C1—Cg;arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo
0 heterociclico C3—Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de
modo independiente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3—Ci0; 0 un (alquilen C1—Co)-
Rs, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo
independiente, con O, CO, S, SO, SOz 0 NR;

dos Ropueden formar un grupo =CH2 u =0;
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Rses halo; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo;alquenilo C1—Cs;alquinilo
Ci1—Cealcoxi C1—Cs o0 fluoroalcoxi; o arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo o
heterociclico Cz—Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 a&tomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cq)-Rg4, en
donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente,
con O, CO, S, SO, SO20NR;

dos Rapueden formar un grupo =CH» u =0;
Rses H; azida; CFs; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Ce—Cao,heteroarilo Cz—Cio
o heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Ci0; NRR, NRCOR, CONRR, CN,
halo 0 SO2R;
R es, de modo independiente, H; OH; CO2H; COzalquilo C1—Cs; alquilo Ci—
Ce;alquenilo  Ci—Cg;alquinilo Ci—Cg;arilo  Ce—Cio;heteroarilo C3-Cio 0
heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 4&omos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; o cicloalquilo C3—Cao;
nes0,1,2063;

es0,1,2,3,405;
pes0,1,263;y
qes0,1,2,3,4065.

31. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde el anillo B es fenilo,
piridilo,piridin—2(1H)—ona, pirazol,indol,tiofeno, dihidrobenzofurano,pirazina,
indazol,tiazol,piridin—4(1H)—ona, pirrolidinona o quinolina.

32. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 30, en donde el anillo B se selecciona

N= —N — A\ \N
0 1910 -0 O O 4@
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33.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde el anillo C es
fenilo,indol, cicloalquilo, piridilo,pirrolidina,naftaleno,piperidina o dihidroindeno.

34.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde el anillo C es

-0 <5 =0 -0 CD D O
-0 0 10 D+ zjb )
0+ 00 5 O o As (0

= 1) s— «NJQ o @ 03
Lh“\é, L& é@, =83 EO, s <o
o O =00 =00 04 %0
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35. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Y es O.
36. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Y es CHo.

37.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Y es CH(alifatico C1—
Ce).

38.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Y es CH(CHs).
39.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Y es CH(CH2CHs).

40. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 30, en donde Ries halo, CN, alifatico
C1—Cs, alcoxi C1—Ce,cicloalquilo C3—Cg 0 un anillo fenilo, piridilo, pirimidina, indol, aza—
indol o tiofeno, en donde todos los anillos pueden estar sustituidos con halo, alifatico C1—Cs,
alcoxi C1—Ce,fluoroalifatico C1—Cs, fluoroalcoxi C1—Cs, OH, CH2OH, CH>OCHj3, CN, CO2H,
amino, amido, heteroarilo C3—Cio,heterocicloalquilo C3—Ci0 0 un (alifatico C1—Cs)-Ra, en

donde hasta tres unidades de CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SOz o0 NR.

41. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde R1 se selecciona de CHs,

Cl, F, CN, OCHgs, CF3, CH2CHs, tBu, CH(CH3)>, E_Q, §_©_F, 246,
O e TR e QP
O O D Y D D

F4CO
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42.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde R2 se selecciona de halo,

OH, CN, azida, amino, alifatico C1—Ce 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 fluoroalcoxi, anillo
mono— o biciclico heterociclico Cs—Cio, en donde hasta 4 dtomos de carbono pueden ser
reemplazados con O, S, N 0 NR; o un (alifatico C1—Cg)—R4, en donde hasta tres unidades de
CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SOz 0 NR.

43.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde R> se selecciona de Cl,
F, OH, CN, N3, NH2, NH(CHs), N(CHz3)2, CHs, CH20H, CH2CH3s, CH(CH3)2, CHF2, OCHg,
OCF3, OCHF2, OCH(CHs)2, C(O)CHs, CH2CH:OH, CH2NH2, NH(CH2):0H,
NH(CH2)2N(CH3)2, NH(CH2)2NH2, NH(CH2)sNH2, NH(CH2)20CHs, NHCH(CHz)2,

2 —NH
é—N/_\N— % 1>
— (S 0 COH

44, El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Rz se selecciona de halo,
CN, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 heteroarilo mono— o biciclico C3—Cjo,

en donde hasta 4 atomos de carbono pueden ser reemplazados con O, S, N o NR.

45, El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde Rz se selecciona de Cl,
F, CN, CHs, OCH3s, CF3, CH2CH3, CH2CF3, CH2,CH2CH3, OCH>CH3, CH2OCH3s, CH(CH3)>,
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CCH, CO,CHs, tBu, =CHa, :O,EO, é_NCO, E_N/\:><] Q+OH,
O g O T N0

46. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde o es 0.
47.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde o es 1.
48. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde n es 0.
49, El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde n es 1.
50. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 30, en donde n es 2.
51.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde p es 0.
52. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde p es 1.
53. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde p es 2.
54, El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 30, en donde el anillo B es fenilo.

55.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 30, en donde el anillo B y anillo C

son fenilo.

56.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicaciéon 1, en donde el compuesto es de la

formula Ib:
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(R2)p

(Ra)q N'\/ (Ro)n

Ib

una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, de modo independiente para

cada aparicion:
Anillo B es un anillo arilo Ce—C1o 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR;
Anillo C es un anillo arilo Ce—Cio, heteroarilo C3—Ci4 0 anillo heterociclico, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, N, O 0 S
o un anillo cicloalquilo Cs—C10 mono- o biciclico;
Y es CRR, CO, O, S, SO, SO,, S(O)NH o NR;
Ries halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR;alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo;alcoxi C1—Cs 0
fluoroalcoxi; alquenilo Ci;—Cg;alquinilo C1—Cg;(alquilen C1—Co)-R4, en donde
hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente, con O,
CO, S, SO, SOz 0 NR; arilo Ce—Cig;anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR; o cicloalquilo C3—Cig;
Roes halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—
Ce 0 fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cg;alquinilo C1—Cg;arilo Ce—Cao;anillo heteroarilo
0 heterociclico C3—Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de
modo independiente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3s—Cio; 0 un (alquilen C1—Cyg)—
Rs, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo
independiente, con O, CO, S, SO, SO2 0 NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =0;
Rses halo; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo;alquenilo C1—Ce;alquinilo
Ci1—Csalcoxi C1—Cs o0 fluoroalcoxi; o arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo o
heterociclico C3—Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
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independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cq)-Rg4, en
donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente,
con O, CO, S, SO, SO20NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =O;
Rses H; azida; CFs; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Ce—Cao,heteroarilo Cz—Cio
o heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Ci0; NRR, NRCOR, CONRR, CN,
halo 0 SO2R;
R es, de modo independiente, H; OH; CO2H; COgzalquilo C1—Cs;alquilo Ci—
Ce;alquenilo  Ci—Cg;alquinilo  Ci—Ceg;arilo  Ce—Cio;heteroarilo C3-Cio 0
heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 4&omos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; o cicloalquilo C3—Cij;
nes0,1,2063;

es0,1,2,3,4005;
pes0,1,263;y
ges0,1,2,3,4065.

57. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo B es fenilo,
piridilo, piridin—2(1H)—ona, pirazol,indol, tiofeno, dihidrobenzofurano, pirazina, indazol,

tiazol, piridin—4(1H)-ona, pirrolidinona o quinolina.

58. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo B se selecciona
N= —N N N/
=0 < =0 O MY N,st
HN~N
NH ﬁ) ( % / n )i j
N CD CE) ﬁ s T
N
s Y s CO
) A NH
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59. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo C es fenilo,

indol, cicloalquilo, piridilo, pirrolidina, naftaleno o dihidroindeno.

60. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo C es

O 14D +=0 -0 CD , @U
) 30 O Tj —(p jb —
() < & C@%Q@v Ase—

é—N:Q' e—< é—N@’ §NI> e @ 03
N AR 00O oo
o O =08 00 =0 (%0

61. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Y es O.

62. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Y es CHa.
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63.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Y es CH(alifatico C1—
Ce).

64. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 56, en donde Y es CH(CHy).
65. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 56, en donde Y es CH(CH2CHa).

66. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Ries halo, CN, alifatico
C1—Cs, alcoxi C1—Ceg,cicloalquilo C3—Cg 0 un anillo fenilo, piridilo, pirimidina, indol, aza—
indol o tiofeno, en donde todos los anillos pueden estar sustituidos con halo, alifatico C1—Cs,
alcoxi C1—Cs,fluoroalifatico C1—Cs, fluoroalcoxi C1—Cs, OH, CH>.OH, CH20CHjs, CN, CO2H,
amino, amido, heteroarilo Cs—Cig,heterocicloalquilo C3—Cio 0 un (alifatico C1—Cg)-Ra, en

donde hasta tres unidades de CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SO2 o0 NR.

67. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde R1 se selecciona de CHs,
F
) 1O+
Cl, F, CN, OCHgs, CF3, CH2CHs, tBu, CH(CH3)>, , , ,
e —Q D
0 Cl
WS¢ 0 S A

H

WiVl T ciin S Ang

F,CO
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68. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Rz se selecciona de halo,
OH, CN, azida, amino, alifatico C1—Cse 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 fluoroalcoxi, anillo
mono— o biciclico heterociclico C3—Cio, en donde hasta 4 dtomos de carbono pueden ser
reemplazados con O, S, N 0 NR; o un (alifatico C1—Cg)—R4, en donde hasta tres unidades de
CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SOz 0 NR.

69. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Rz se selecciona de Cl,
F, OH, CN, N3, NH2, NH(CH3), N(CHz3)2, CH3, CH20H, CH>CHs, CH(CH3)2, CHF2, OCH3,
OCF3, OCHF;, OCH(CHs)2, C(O)CHs, CH.CH.OH, CH2:NH;, NH(CH2).0H,
NH(CH2)2N(CH3)2, NH(CH2)2NH2, NH(CH2)sNH2, NH(CH2).OCH3, NHCH(CHz)>,
/\ SN
S—N N— 2—N © 1>
—/ (S 0 CO-H

70. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Rz se selecciona de halo,
CN, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 heteroarilo mono— o biciclico Cz—Ciy,
en donde hasta 4 4&tomos de carbono pueden ser reemplazados con O, S, N o NR.

71.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde Rz se selecciona de Cl,
F, CN, CHs, OCH3s, CF3, CH>CH3, CH2CF3, CH2CH2CH3, OCH>CH3, CH2OCH3s, CH(CH3)>,

CCH, CO:CHs, tBu, =CH,, =O @ 3— Oi> 3— N ?%OH
O e O T N0
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72.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde o es 0.

73.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde o es 1.

74. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde o es 2.

75. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde n es 0.

76. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 56, en donde n es 1.

77.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde n es 2.

78. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde p es 0.

79. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde p es 1.

80.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde p es 2.

81.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo B es piridilo.
82. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo B es fenilo.

83. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 56, en donde el anillo B y anillo C
son fenilo.

84. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de la
formula Ic:

(R3)q
AN (Ra2)p
(IY)o
\ N X,
()

Ic

on

una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, de modo independiente para

cada aparicion:
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Anillo B es un anillo arilo Ce—C1o 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR;
Anillo C es un anillo arilo Ce—Cio, heteroarilo C3—Ci4 0 anillo heterociclico, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, N, O 0 S
o un anillo cicloalquilo C3—Ciyo;
Y es CRR, CO, O, S, SO, SOz, S(O)NH o NR;
Ries halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR;alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo;alcoxi C1—Cs 0
fluoroalcoxi; alquenilo Ci1—Cg;alquinilo C1—Ce;(alquilen C1—Co)-R4, en donde
hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente, con O,
CO, S, SO, SO2 0 NR; arilo Ce—Cig;anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR; o cicloalquilo C3—Cio;
Roes halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo C1—Cs o0 fluoroalquilo; alcoxi C1—
Ce 0 fluoroalcoxi; alquenilo C1—Csg;alquinilo C1—Cg;arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo
0 heterociclico C3—Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de
modo independiente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cog)—
Rs, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo
independiente, con O, CO, S, SO, SO2 0 NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =0;
Rses halo; CN; COzR; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alquenilo C1—Cs;alquinilo
Ci1—Cealcoxi C1—Cs o0 fluoroalcoxi; o arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo o
heterociclico Cz—Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cq)-Rj4, en
donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente,
con O, CO, S, SO, SO20NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =0;
Rses H; azida; CFs; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Ce—Cio, heteroarilo Cz—Cio
o heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Ci0; NRR, NRCOR, CONRR, CN,
halo 0 SO2R;
R es, de modo independiente, H; OH; CO2H; COzalquilo C1—Ce; alquilo Ci—

Ce;alquenilo  Ci1—Cg;alquinilo  C1—Cgiarilo  Ce—Cip;heteroarilo C3-Cio 0
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heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 4&tomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N o NR; o cicloalquilo C3—Cuo;
nes0,1,263;
es0,1,2,3,405;
pes0,1,263;y
qes0,1,2,3,4065.

85. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde el anillo B es fenilo,
piridilo, piridin—2(1H)-ona, pirazol,indol,tiofeno, dihidrobenzofurano, pirazina, indazol,

tiazol, piridin—4(1H)—ona, pirrolidinona o quinolina.

86. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 84, en donde el anillo B se selecciona
(Vavs NaVa
N= —N — @ NV
=0 =0 =0 O M B N
W y W s o) HN\(\I N
= N 0 b /N _(/\\\ )I >
S NH \ P
*Ws v os i 60D ANEAIPE
N N NS 0 1
N —-N N\ _S X
/j % é‘dNH _
S LA A 0 N™ |

87. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde el anillo C es fenilo,

indol, cicloalquilo, piridilo, pirrolidina, naftaleno o dihidroindeno.

88.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde el anillo C es

O+ O -0 D OO0 O
O 00 0 0 e AT O
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89. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 84, en donde Y es O.
90. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 84, en donde Y es CHo.

91. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde Y es CH(alifatico C1—
Ce).

92. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde Y es CH(CHy3).
93. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde Y es CH(CH2CH).

94.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde Ries halo, CN, alifatico
C1—Cs, alcoxi C1—Ceg,cicloalquilo C3—Cg 0 un anillo fenilo, piridilo, pirimidina, indol, aza—

indol o tiofeno, en donde todos los anillos pueden estar sustituidos con halo, alifatico C1—Cs,
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alcoxi C1—Cs, fluoroalifatico C1—Cs, fluoroalcoxi C1—Cs, OH, CH>OH, CH,OCHz3, CN,
CO2H, amino, amido, heteroarilo Cz—C1o,heterocicloalquilo C3—Cio 0 un (alifatico C1—Cg)—Ra,
en donde hasta tres unidades de CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SOz o0 NR.

95.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde R: se selecciona de CHs,
F
) O 4
Cl, F, CN, OCHs, CF3, CH2CHs, tBu, CH(CHy3), , , )
;e —Q %
0 of
e~ K o S R

H

e AR e

0— o)
é‘@ é@ OH o/ N
N ; O ocFs. ’“y\)\, —d , §4C§L , %@,
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96.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde R2se selecciona de halo,
OH, CN, azida, amino, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 fluoroalcoxi, anillo
mono— o biciclico heterociclico C3—Cio, en donde hasta 4 dtomos de carbono pueden ser
reemplazados con O, S, N 0 NR; o un (alifatico C1—Cg)—R4, en donde hasta tres unidades de
CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SO2 0 NR.

97. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde R se selecciona de Cl,

F, OH, CN, N3, NH2, NH(CH3), N(CHz3)., CHs, CH20H, CH2CH3s, CH(CH3),2, CHF2, OCHs,
OCF3, OCHF2, OCH(CHs3)2, C(O)CHs, CH.CH.OH, CH2NH;, NH(CH2).0H,
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NH(CH2)2N(CH3)2, NH(CH2)2NH2, NH(CH2)sNH,, NH(CH2).OCH3, NHCH(CHz)>,

2 —NH
é—N/_\N— % 1>
— —/ 0 COzH.

98. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde Rz se selecciona de halo,
CN, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 heteroarilo mono— o biciclico C3—Cjo,

en donde hasta 4 4&tomos de carbono pueden ser reemplazados con O, S, N o0 NR.

99. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde Rsse selecciona de Cl,
F, CN, CHs, OCHjs, CF3, CH2CH3, CH2CF3, CH2CH2CH3s, OCH2CH3, CH20CH3, CH(CH3)2,

CCH, CO:CHs, tBu, =CH;, :o,é@, E_Nij:>, é_NC><], é+OH,

o g ) TN D ),
Cl

40 O ,ﬁﬁo o]

100. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde o es 0.
101. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde o es 1.
102.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde o es 2.
103.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde n es 0.
104. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde n es 1.
105. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde n es 2.
106.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde p es 0.
107.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde p es 1.

108. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde p es 2.
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109. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde el anillo B es fenilo.
110. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde el anillo C es fenilo.

111. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 84, en donde el anillo B y anillo C

son fenilo.

112.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde el compuesto es de la

formula Id:

(R2)p

Id
una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, de modo independiente para
cada aparicion:
Anillo B es un anillo arilo Ce—C1o 0 anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR;
Anillo C es un anillo arilo Ce—Cio,heteroarilo Cz—Ci4 0 anillo heterociclico, en
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, N, O 0 S
o un anillo cicloalquilo C3—Ciyo;
Y es CRR, CO, O, S, SO, SO,, S(O)NH o NR;
Ries halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR;alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—Cs
o fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cs;alquinilo C1—Cs;(alquilen C1—Co)—R4, en donde
hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente, con O,
CO, S, SO, SO2 0 NR; arilo Ce—Cyo;anillo heteroarilo o heterociclico C3—Cio, en
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donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR; o cicloalquilo C3—Ciyg;
Roes halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—
Ce 0 fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cg;alquinilo C1—Cg;arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo
0 heterociclico C3—Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de
modo independiente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3—Ci0; 0 un (alquilen C1—Co)—
Rs, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo
independiente, con O, CO, S, SO, SOz 0 NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =0;
Rses halo; CN; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alquenilo C1—Cs; alquinilo
C1—Cgalcoxi C1—Cs 0 fluoroalcoxi; o arilo Ce—Cio; anillo heteroarilo o
heterociclico Cz—Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cq)-Rg4, en
donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente,
con O, CO, S, SO, SO20NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CH» u =0;
Rses H; azida; CFs; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Ce—Cio, heteroarilo Cz—Cio
o heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Ci0; NRR, NRCOR, CONRR, CN,
halo 0 SO2R;
R es, de modo independiente, H; OH; CO2H; COalquilo C1—Cs; alquilo C1—Ce;
alquenilo  Ci—Cg;alquinilo  C1—Cg;arilo  Cs—Cio;heteroarilo C3Cio 0
heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 4&omos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; o cicloalquilo C3—Ciy;
nes0,1,2063;

es0,1,2,3,4005;
pes0,1,263;y
ges0,1,2,3,465.

113. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo B es fenilo,

piridilo, piridin—2(1H)—ona, pirazol, indoltiofeno, dihidrobenzofurano, pirazina, indazol,

tiazol, piridin—4(1H)—ona, pirrolidinona o quinolina.
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114. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo B se
VaVp NaVpl
) < =) +—C @ ﬁ:ﬁN
N N N
selecciona de : @ \ /, 4@ : H, H,
NaVa y Vv SS o HN~N
=S \ N
0 L 0 oo o Y A
<Sj\$5, g\sj, /’ | L A S)\SS, N |
o)
i J bs § % () C@
NH _
) , 0 N,

115. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 112, en donde el anillo C es fenilo,

indol, cicloalquilo, piridilo, pirrolidina, naftaleno o dihidroindeno.

116. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo C es

:—0 1< O -0 ﬁ@?, @
) 190 O T] —p /b =0
() < & C@%QC@ Ase—

(1) = ) “@3, . OQ 03

N, R 00O o
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117.

118.

119.
Ce).

120.

121.

122.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Y es O.
El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Y es CHo.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Y es CH(alifatico C1—

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Y es CH(CHa).
El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Y es CH(CH2CHa).

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Ries halo, CN,

alifatico C1—Ce, alcoxi C1—Cs,cicloalquilo C3—Cg 0 un anillo fenilo, piridilo, pirimidina, indol,

aza—indol o tiofeno, en donde todos los anillos pueden estar sustituidos con halo, alifatico C1—
Cs, alcoxi C1—Cs, fluoroalifatico C1—Cs, fluoroalcoxi C1—Cs, OH, CH,OH, CH20OCH3s, CN,

CO2H, amino, amido, heteroarilo C3—C1o,heterocicloalquilo C3—Cio 0 un (alifatico C1—Cg)—Ra,

en donde hasta tres unidades de CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SOz 0 NR.

123.

El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde R1 se selecciona de

CHs, CI, F, CN, OCHs, CFs, CH2CH3, tBu, CH(CHz3), %4©, éOF,
o R W P R W O]
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124. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde R> se selecciona de
halo, OH, CN, azida, amino, alifatico C1—Cs 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 fluoroalcoxi,
anillo mono- o biciclico heterociclico Cz—Cio, en donde hasta 4 4&tomos de carbono pueden
ser reemplazados con O, S, N o NR; o un (alifatico C1—Csg)—R4, en donde hasta tres unidades
de CH2 pueden ser reemplazadas con O, CO, S, SO, SO2 0 NR.

125.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde R2 se selecciona de Cl,
F, OH, CN, Nz, NH2, NH(CHs3), N(CH3)2, CHs, CH20H, CH2CHs, CH(CHz3)2, CHF2, OCHj,
OCF3, OCHF;, OCH(CHs);, C(O)CHs, CH:CH:0OH, CH2:NH2, NH(CH2)0H,
NH(CH2)2N(CH3)2, NH(CH2)2NH2, NH(CH2)sNH2, NH(CH2).OCH3, NHCH(CHz)>,

—NH

— 2—N
E—N/_\N— —N © 1>
— 7/ 0 CO2H

126. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde Rs se selecciona de
halo, CN, alifatico C:—Ce 0 fluoroalifatico, alcoxi C1—Cs 0 heteroarilo mono- o biciclico Cs—

C1o, en donde hasta 4 atomos de carbono pueden ser reemplazados con O, S, N 0 NR.
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127.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde R3 se selecciona de Cl,
F, CN, CHs, OCH3s, CF3, CH2CH3, CH2CF3, CH2CH2CH3, OCH,CH3, CH2OCH3s, CH(CH3)2,

CCH, CO,CHs, tBu, =CHa, :O,EO, é_NCO, E_N/\:><], Q+OH,
o) g v T D) <,

128.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde o es 0.

129.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde o es 1.

130. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde o es 2.

131. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde n es 0.

132.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde n es 1.

133.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde n es 2.

134. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde p es 0.

135. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde p es 1.

136. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde p es 2.

137.  El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo B es fenilo.
138. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo B es piridilo.
139. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo C es fenilo.

140. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo B y anillo C

son fenilo.
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141. El compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 112, en donde el anillo B es piridilo y

anillo C es fenilo.
142.  Un compuesto seleccionado de la Tabla 1.

143.  Una composicion farmacéutica que comprende el compuesto de acuerdo con
cualquiera de las Reivindicaciones 1-142 y un portador farmaceuticamente aceptable.

144. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 143, que también

comprende uno 0 méas agentes terapéuticos adicionales.

145. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el
agente terapéutico adicional se selecciona de un agente mucolitico, broncodilatador, un

antibidtico, un agente antiinfeccioso, un modulador de CFTR o un agente antiinflamatorio.

146. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es un modulador de CFTR.

147. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es un corrector de CFTR.

148. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es

H
N<_-N OH
X ®
o o) Z o)
sus sales farmacéuticamente aceptables.

149. La composicién farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es

H
0 N
F A\
FXODXOW T D con
=
\\tOH

OH
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sus sales farmacéuticamente aceptables.

150. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es

(@]
O
F N
¥ |

sus sales farmacéuticamente aceptables.

151. La composicién farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es un potenciador de CFTR.

152. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde el

agente terapéutico adicional es

OH
0] 0]
N
o)
N
H )

sus sales farmacéuticamente aceptables.

153. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde los

agentes terapéuticos adicionales son un corrector de CFTR y un potenciador de CFTR.
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154. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacion 144, en donde los

agentes  terapéuticos adicionales son F o: : \(IQ\(

0 sus sales farmacéuticamente aceptables.

155. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacién 144, en donde los

N
O
F A\
X o mCOH
F O = N
OH

agentes  terapeuticos  adicionales  son OH y

OH
o O
@f‘])LN
H
N
H

156. La composicion farmacéutica de acuerdo con la Reivindicacién 144, en donde los

0
y O OH
.0 N Ny
S ¢
agentes  terapéuticos  adicionales  son
OH
O O
N
L)
N
H

0 sus sales farmacéuticamente aceptables.

0 sus sales farmacéuticamente aceptables.
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157. Un kit que comprende el compuesto de acuerdo con cualquiera de las
Reivindicaciones 1 a 142 o la composicion farmacéutica de acuerdo con cualquiera de las
Reivindicaciones 143 a 156 y las instrucciones para su uso.

158. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 157, que también comprende uno o mas

agentes terapéuticos adicionales.
159. El kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional
se selecciona de un agente mucolitico, broncodilatador, un antibidtico, un agente

antiinfeccioso, un modulador de CFTR o un agente antiinflamatorio.

160. EI kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional
es un modulador de CFTR.

161. El kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional

es un corrector de CFTR.

162. El kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional

H
0 NNy OH
F o ,

una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

€s

163. El kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional

H
0 N
F A\
FXODXOW Do
=
\\tOH

OH

€s

una de sus sales farmacéuticamente aceptables.
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164. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional

(@]
O
F ~
¥ |

una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

€s

165. El kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional

es un potenciador de CFTR.

166. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde el agente terapéutico adicional

OH
o O
N
Oy
N
H :

una de sus sales farmacéuticamente aceptables.

€s

167. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde los agentes terapéuticos

adicionales son un corrector de CFTR y un potenciador de CFTR.

168. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde los agentes terapéuticos

OH
0O 0
H
N
- X 0 | % 0 N
adicionales son F O y H 0

sus sales farmacéuticamente aceptables.
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169. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde los agentes terapéuticos

@chof @fﬁ*?k

sus sales farmacéuticamente aceptables.

adicionales son

170. EIl kit de acuerdo con la Reivindicacion 158, en donde los agentes terapéuticos

O
OH
OH
T o

F><O N Ny

| N
o © MH

N
Yy H (0]

sus sales farmacéuticamente aceptables.

adicionales son

171. El kit de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 157 a 170, en donde el
compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 142 o la composicion
farmacéutica de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 143 a 156 y los uno 0 mas

agentes terapéuticos adicionales estan en recipientes separados.

172. EIl kit de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 169 a 182, en donde el
compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 142 o la composicion
farmacéutica de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones 143 a 156 y los uno o mas

agentes terapéuticos adicionales estan en el mismo recipiente.

173. El kit de acuerdo con la Reivindicacién 171 6 172, en donde el recipiente es una
botella, vial o blister o una combinacion de ellos.

174.  Un compuesto de la férmula I:
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una de sus sales farmacéuticamente aceptables, en donde, de modo independiente para

cada aparicion:
Anillo A es un anillo arilo Ce—Cio; anillo cicloalquilo C3—Cio; 0 un anillo
heteroarilo o heterociclico Cs—C14, en donde cualquiera de 1 a 4 dtomos de anillo
son, de modo independiente, O, S, N o NR;
Anillo B es un anillo cicloalquilo C3—Cio; un anillo arilo Ce—Cio; 0 un anillo
heteroarilo o heterociclico C4—C1o, en donde cualquiera de 1 a 4 dtomos de anillo
son, de modo independiente, O, S, N o NR;
Anillo C es un anillo arilo Cs—Cio;un anillo heteroarilo o heterociclico C3—Ci4, en
donde cualquiera de 1 a 4 &tomos de anillo son, de modo independiente, N, NR, O
0 S; o un anillo cicloalquilo C3—Cig;
WesO,NRo0S;
XesOoNR;
Y es, de modo independiente, CRR, CO, O, S, SO, SO, S(O)NH o NR;
ZesNR o CHR,;
Ries halo; CN; FsS; SiRs; OH; NRR;alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alcoxi C1—Cs
o fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cs; alquinilo C1—Cs;(alquilen C1—Cg)—R4, en donde
hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente, con O,
CO, S, SO, SO2 0 NR; arilo Ce—Cig;anillo heteroarilo o heterociclico Cz—Cio, €n
donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo independiente, O, S, N o
NR; o cicloalquilo C3—Cig;
Roes halo; OH; NRR; azida; CN; CO2R; alquilo C1—Cs o fluoroalquilo; alcoxi C1—
Cs 0 fluoroalcoxi; alquenilo C1—Cs;alquinilo C1—Cs;arilo Ce—Cio;anillo heteroarilo

0 heterociclico C3—Ci3, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de
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modo independiente, O, S, N o NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cog)—
Rs, en donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo
independiente, con O, CO, S, SO, SOz 0 NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CHz u =O;
Rz es halo; CN; OH; CO2R; alquilo C1—Cs 0 fluoroalquilo; alquenilo Ci—
Cs;alquinilo C1—Csg;alcoxi C1—Ce 0 fluoroalcoxi; o arilo Cs—Cio;anillo heteroarilo o
heterociclico Cz—Cio, en donde cualquiera de 1 a 4 a&tomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Cio; 0 un (alquilen C1—Cq)-Rg4, en
donde hasta cuatro unidades de CH2 son reemplazadas, de modo independiente,
con O, CO, S, SO, SO20NR;

dos Rz pueden formar un grupo =CH2 u =0;
Rses H; azida; CFs; CHF2; OR; CCH; CO2R; OH; arilo Ce—Cio, heteroarilo Cz—Cio
o heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 atomos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; cicloalquilo C3—Ci0; NRR, NRCOR, CONRR, CN,
halo 0 SO2R;
R es, de modo independiente, H; OH; CO2H; COzalquilo C1—Cs;alquilo Ci—
Ce;alquenilo  Ci—Cg;alquinilo Ci—Cg;arilo  Ce—Cio;heteroarilo C3-Cio 0
heterocicloalquilo, en donde cualquiera de 1 a 4 4&omos de anillo son, de modo
independiente, O, S, N 0 NR; o cicloalquilo C3—Cao;
nes0,1,2063;

es0,1,2,3,405;
pes0,1,263;y
qes0,1,2,3,405;
—==es un enlace simple o un enlace doble;

siempre que los restos que contienen anillo B y anillo C se sustituyan en posiciones

adyacentes en el anillo A.

khkhkhhhkhkhkhkkhkhkhkiihiiikhkhkik
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