Expediente No. NC2019/0001052

Tercer Examen de Fondo

CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

(Tercer Examen de Fondo)

1. Un compuesto de Férmula (1):
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Qes O, S, o NY® con Y® siendo un &tomo de hidrogeno o metilo;
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Y1, Y2, Y3, Y4y Y° se seleccionan en forma independiente del grupo que consiste en
atomo de hidrégeno o Y; y

meslo2;

Z se selecciona entre el grupo que consiste en atomo de hidrdgeno, atomo de
halégeno, metil, halogenometil que comprende hasta 3 atomos de haldgeno que pueden ser
iguales o diferentes;

nesOol;

X se selecciona entre el grupo que consiste en atomo de halégeno, alquilo-C1-Cs,
halogenometil que comprende hasta 3 atomos de halégeno que pueden ser iguales o
diferentes, alquenilo-C2-Cs, alquinilo-C2-Cg, ciclopropilo, alcoxi-Ci-Cs, halogenometoxi
que comprende hasta 3 atomos de haldégeno que pueden ser iguales o diferentes, fenilo,
heteroarilo de 6 miembros que comprende de 1 a 4 heteroatomos seleccionados
independientemente de la lista que consiste en N, O y S, metilcarbonilo, trimetilsililo;

Y se selecciona en forma independiente entre el grupo que consiste en atomo de
halégeno, metilo, halogenometilo que comprende hasta 3 &tomos de haldégeno que pueden
ser iguales o diferentes, ciclopropilo, hidroxilo, metoxi, etoxicarbonilo y ciano;

L! es CR'™R en donde:

- Ry R se seleccionan en forma independiente entre el grupo que consiste
en dtomo de hidrégeno, atomo de hal6égeno, alquilo-C1-Cg, halogenoalquilo-
C1-Cg que comprende hasta 9 atomos de haldgeno que pueden ser iguales o
diferentes, prop-2-en-1-ilo, halogenoalquenilo-C2-Cs que comprende hasta 9
atomos de haldgeno que pueden ser iguales o diferentes, propinilo, fenilo,
fenil-alquilo-C1-Cs, heteroarilo de 6 miembros que comprende de 1 a 4
heteroatomos seleccionados independientemente de la lista que consiste en
N, O y S, heterociclil-alquilo-C1-Cg no saturado de 5 o 6 miembros que
comprende 1 heteroatomo seleccionado de la lista que consiste en N, O y S,
siendo todos los sustituyentes no sustituidos, o

- Ry R™ junto con el 4tomo de carbono al cual estan unidos forman un
carbociclo o heterociclo saturado o parcialmente saturado, no sustituido de 3,
4, 5 0 6 miembros que comprende de 1 a 4 heteroatomos seleccionados
independientemente de la lista que consisteen N, Oy S, o

- Ry R™ junto con el 4tomo de carbono al cual estan unidos forman un
indano no sustituido, o

- R¥ y R junto con el 4&omo de carbono al cual estan unidos forman un
espiro[n',n?]-Cs-Cus-alquilo  saturado o parcialmente insaturado, no
sustituido, en donde n'>2 yn' + n?=entre 4 y 10, 0

- R¥y R™ junto con el 4&omo de carbono al cual estan unidos forman un 2-

oxaespiro[3.3]heptano no sustituido, 0
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R y R junto con el atomo de carbono al cual estan unidos forman un

grupo metilideno sustituido con un di-alquil-C1-Cg-amino;

L2 es un enlace directo, CR?R?®, C(=0), O, C=N-OR?%", S en donde

R? y R? se seleccionan en forma independiente entre el grupo que consiste
en atomo de hidrégeno, atomo de hal6geno, metilo, fenilo, hidroxilo, metoxi,
aliloxi, propiniloxi, benciloxi no sustituido, benciloxi sustituido por uno o
dos sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en
= alquilo-C1-Cs, ciano, halégeno, alquil-C1-Ce-sulfonilo,
halogenoalquil-C:-Cs-sulfonilo que comprende hasta 9 atomos de
halégeno que pueden ser iguales o diferentes, fenilo, benzoilo,
metoxi, halogenometilo que comprende hasta 3 &tomos de halégeno,
halogenoalcoxi-C1-Cs 0 fenoxi,
naftalenil-metoxi, heterociclilmetoxi saturado, parcialmente saturado o
insaturado de 5 o 6 miembros que comprende de 1 a 4 heterodtomos
seleccionados en forma independiente de la lista que consiste en N, O, S, y
heterociclilmetoxi biciclico fusionado parcialmente saturado o insaturado de
9 miembros que comprende entre 1 y 5 heteroatomos seleccionados en forma
independiente de la lista que consisteen N, Oy S, o
R? y R? junto con el atomo de carbono al cual estan unidos forman un
grupo metilideno;
R4 se selecciona entre el grupo que consiste en atomo de hidrégeno, alquilo-

C1-Cs, alquenilo-C»-Cs, fenil-alquilo-C1-Cs;

L es un enlace directo, CR%*R%, NR* con la condicion de que L?-L no representan

un grupo peroxo [0-O], en donde

R% y R%® se seleccionan en forma independiente entre el grupo que consiste
en atomo de hidrégeno y metilo, o
R se selecciona entre el grupo que consiste en atomo de hidrdgeno y

metilo.

El compuesto de la Reivindicacion 1, en donde Z se selecciona entre el grupo que

consiste en atomo de hidrégeno, metilo, halogenoalquilo-C1-Cs que comprende hasta 9

atomos de haldgeno que pueden ser iguales o diferentes.

3.

El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en

donde R y R® son en forma independiente un atomo de hidrégeno, un metilo o R* y R

forman juntos un carbociclo saturado o parcialmente saturado de 3, 4, 5 0 6 miembros o un

espiro[n*,n?]-Cs-Cia-alquilo saturado o parcialmente insaturado en donde n! >2 y n* + n? =

entre 4y 10.
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4. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en
donde X se selecciona entre el grupo que consiste en atomo de hal6geno, metilo,
halogenometilo-C1-Cs que comprende hasta 3 &tomos de haldgeno que pueden ser iguales o

diferentes, metoxi, trifluorometoxi y trimetilsililo.

5. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en
donde Y se selecciona en forma independiente entre el grupo que consiste en atomo de

halégeno, metilo, trifluorometilo, y ciano.

6. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en

donde A se selecciona entre el grupo que consiste en Al o A2,

7. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en
donde dicho compuesto de manera acorde es un compuesto de Férmula (l1a)

(Xn
L1
(Y)p N—g7_
/X0
A PRk
N~z
(1a)

en donde:
A es como se describe en la Reivindicacion 1;
L! es CRR en donde R™ y R son como se describe en las Reivindicaciones 1 0 3;
nes0o1;
Z es como se describe en la Reivindicacién 1 o 2;
X es como se describe en la Reivindicacion 1 o0 4;

Y es como se describe en la Reivindicacién 1 o 5.

8. El compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes, en

donde dicho compuesto de manera acorde es un compuesto de Férmula (Ib)
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en donde:

A es como se describe en la Reivindicacion 1;

L! es CR¥R™ en donde R'*y R son como se describe en las Reivindicaciones 1 0 3;

L? es CR¥R?®, C(=0), O, C=N-OR?, S, con R? R*® y R?! de acuerdo con la
Reivindicacion 1;

nes0o1;

Z es como se describe en la Reivindicacion 1 o 2;

X es como se describe en la Reivindicacion 1 0 4;

Y es como se describe en la Reivindicacién 1 o 5.

9. Una composicién que comprende uno o mas compuestos de Férmula (1) de acuerdo

con cualquiera de las Reivindicaciones 1 a 8 y uno o mas vehiculos aceptables.

10. Un proceso para preparar un compuesto de Férmula () de acuerdo con cualquiera
de las Reivindicaciones 1 a 8, que comprende el paso de hacer reaccionar un compuesto de

Férmula (I1) o una de sus sales con un compuesto de Formula (111):

n
] <
2
(Y)p U1 \L2 ,L
; (Y) N L‘I
+ HN_ — = "k Ng—
\S/ A O/, O\
_ 7\
N=" >z O NZ 7
()] Un) m

en donde A, n, p, X, Y, Z, L, L? y L3 son como se describen en cualquiera de las
Reivindicaciones 1 a 8 y U* es un atomo de fldior, un a&tomo de bromo, un atomo de cloro,

un atomo de yodo, un grupo mesilo, un grupo tosilo o un grupo triflilo.
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11. Un proceso para preparar un compuesto de Formula (1) de acuerdo con cualquiera
de las Reivindicaciones 1 a 8, que comprende el paso de realizar una reaccion de

ciclizacién intermolecular:

) (Xn
U
1 .2 .3 Xh N
\ 2
(V) N ALt i -
RN 1CliZzacion
A 0o — b A Mgt
N Z O’/ \\O
NZ >z
(VIII) (D)

en donde A, n, p, X, Y, Z, L, L? y L3 son como se describen en cualquiera de las
Reivindicaciones 1 a 8 y U* es un atomo de bromo, un atomo de cloro, un atomo de yodo,

un grupo mesilo, un grupo tosilo, un grupo triflilo o un &omo de fluor.

12. Un compuesto que se selecciona entre el grupo que consiste en:

- compuestos de Formula (111a) y (IVa) asi como también sus sales aceptables:

(x)n 1a (X)n 1a
L\ //o L\ /o
S s7
VAN VAN
v (o
H v
(1a) (IvVa)

en donde:

X'y n son como se describe en la Reivindicacion 1;

L% representa CR*R™ con Ry R*" de acuerdo con la Reivindicacion 1 con
la condicion de que al menos uno de R o R® no es un atomo de hidrogeno; y

V es un grupo bencilo, un grupo 4-metoxibencilo, un grupo alilo, un alquil-
C1-Ce-sulfonilo no sustituido o sustituido, un trifluorometilsulfonilo, un fenilsulfonilo no
sustituido o sustituido, un Cji-Ce-alcoxicarbonilo no sustituido o sustituido, un
benciloxicarbonilo no sustituido o sustituido o un aliloxicarbonilo;

con la condicion de que el compuesto de Formula (llla) o (IVa) no
representa:

- 2,2-diéxido de 4-cloro-1H-espiro[2,1-benzotiazol-3,1'-ciclopentano]
[221010-65-7],
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- 2,2-didxido de 4-cloro-3-propil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol [220973-

31-9],

- 2,2-dioxido de 4-cloro-3-metil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol [220973-
26-2],

- 2,2-diéxido de 3,3-difenil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol [176684-30-
3],

- 2,2-dioxido de 3-fenil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol [176684-29-0],

- 2,2-diéxido de 3,3-dimetil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol [176684-28-
9,

- 2,2-dioxido de 3-metil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol [176684-27-8],

- 2,2-dioxido  de 1 -alil-4-cloro-1H-espiro[2,1-benzotiazol-3,1'-
ciclopentano] [221010-64-6],

- 2,2-diéxido de 1-alil-4-cloro-3-propil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol
[220973- 30-8], ¥

- 2,2-diéxido de 1-alil-4-cloro-3-metil-1,3-dihidro-2,1-benzotiazol
[220973-25-1];

- compuestos de Férmula (I1lIb1) y (IVbl) asi como también sus sales

aceptables:
X 2a (X) 2a
( )n L\L1 n L\||_1
| _
N/S\go ITI/S\\_O
H Vv
(11b1) (Ivbl)
en donde:

X, ny L! son como se describe en la Reivindicacion 1;

L% es C(=0) 0 CR%R? con R?® y R? de acuerdo con la Reivindicacion 1
con la condicion de que al menos uno de R% 0 R? no es un atomo de hidrégeno; y

V es un grupo bencilo, un grupo 4-metoxibencilo, un grupo alilo, un alquil-
C1-Ce-sulfonilo no sustituido o sustituido, un trifluorometilsulfonilo, un fenilsulfonilo no
sustituido o sustituido, un Cji-Ce-alcoxicarbonilo no sustituido o sustituido, un
benciloxicarbonilo no sustituido o sustituido o aliloxicarbonilo,

con la condicion de que el compuesto de Formula (111bl) o (IVbl) no
representa:

- 2,2-di6xido de 1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [7117-28-4],
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9,

al,

8],

[13581-98-1],

[1644658-85-4],

9,

[1644658-88-7],

[1064656-49-0],

[1308887-75-3],

[1308887-76-4],

ona [1644658-89-8],

[1064656-60-5],

ona [1064657-04-0],

ona [1064657-24-4],

ona [1064657-08-4],

ona [1064656-92-3],

ona [1064657-18-6],
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2,2-didxido de 6-bromo-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [13568-93-

2,2-didxido de 6-yodo-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [658709-22-9],
2,2-diéxido de 6-fluoro-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [1708370-70-

2,2-dioxido de 6-metoxi-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [364614-33-

2,2-didxido  de  6-(trifluorometil)-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-dioxido de 6-(piridin-3-il)-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-di6xido de 4-metil-3,4-dihidro-1H-2,1-benzotiazina [76653-05-

2,2-dioxido de 4-fenil-3,4-dihidro-1H-2,1-benzotiazina [3192-11-8],

2,2-dioxido de 1-bencil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [31846-95-4],

2,2-diéxido de  1-bencil-6-bromo-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-dioxido de 1-bencil-3-etil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-diéxido de 1-bencil-3,3-dibromo-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-diéxido de 1-bencil-3,3-dicloro-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-dioxido de 1-bencil-6-(piridin-3-il)-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-

2,2-diéxido  de  1-bencil-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona

2,2-dioxido de 1-bencil-6-metil-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-

2,2-di6xido de 1-bencil-8-metil-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-

2,2-dioxido de 1-bencil-6-cloro-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-

2,2-di6xido de 1-bencil-6-metoxi-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-

2,2-dioxido de 1-bencil-7-cloro-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-
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- 2,2-didxido de 1-bencil-8-metoxi-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-
ona [1064657-21-1],

- 2,2-dioxido de 1-(4-metoxibencil)-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona y
[1260918-17-9],

- 2,2-didxido de 1-(4-metoxibencil)-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-
ona [1064656-86-5],

- 2,2-dioxido de 1-(4-metoxibencil)-3-fenil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-
ona [1064656-86-5],

- 2,2-diéxido de 1-alil-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona [1222434-90-3],

- 2,2-didxido de 1-alil-7-bromo-1H-2,1-benzotiazin-4(3H)-ona
[1418316-00-3];

- compuestos de Férmula (111b2) y (IVb2) asi como también sus sales

aceptables:
X 2b X 2b
Xn L\Il_") (X L\||_1b
[ I N/S\\:O E I N/S\\:O
H (@] \|/b (@]
(1Mb2) (IVb2)
en donde:

X'y n son como se describe en la Reivindicacion 1;

L es CR¥R! con R¥ y R de acuerdo con la Reivindicacion 1 con la
condicion de que al menos uno de R™ o R no es un atomo de hidrégeno;

L?®esO,S;y

V® es un grupo bencilo, un grupo 4-metoxibencilo, un alquil-C1-Cs-sulfonilo
no sustituido o sustituido, un trifluorometilsulfonilo, un fenilsulfonilo no sustituido o
sustituido, un C;-Cs-alcoxicarbonilo no sustituido o sustituido, un benciloxicarbonilo no
sustituido o sustituido o un aliloxicarbonilo;

con la condicién de que el compuesto de Férmula (I11b2) o (IVb2) no
representa:

- 2,2-dioxido de 3-(3-cloropropil)-1H-2,4,1-benzoditiazina [1033629-
43-4],

- 2,2-dioxido  de  3-(3-cloropropil)-7-fenil-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-36-5],

- 2,2-dioxido de 7-cloro-3-(3-cloropropil)-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-33-2],
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- 2,2-didxido de 3-(3-cloropropil)-6-metoxi-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-30-9],

- 2,2-dioxido de 3-(3-cloropropil)-6-metil-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-27-4],

- 2,2-dioxido de 3-(3-cloropropil)-7-metil-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-24-1],

- 2,2-dioxido de 3-(3-cloropropil)-8-metil-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-21-8],

- 2,2-dioxido de 3-(3-cloropropil)-8-fluoro-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-18-3],

- 2,2-dioxido de 3-(3-cloropropil)-5-fluoro-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-15-0],

- 2,2-diéxido de 3-(3-cloropropil)-6-fluoro-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-12-7],

- 2,2-dioxido de 6-cloro-3-(3-cloropropil)-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-10-5],

- 2,2-diéxido de 3-(3-cloropropil)-7-fluoro-1H-4,2,1-benzoxatiazina
[1033629-07-0],

- 2,2-didxido de 3-(3-cloropropil)-1H-4,2,1-benzoxatiazina [1033628-
91-9],y

- 2,2-diéxido  de  3-(3-cloropropil)-1-(4-metoxibencil)-1H-4,2,1-
benzoxatiazina [1033628-90-8];

- compuestos de Formula (V1l1a) asi como también sus sales:

U
(X)
H 1 2 3 "
Y N\S/L_L_L
N Z
(VIlla)

en donde:

X,Y,Z n,p, LY L?y L® son como se describe en la Reivindicacion 1;

A" se selecciona de la lista que consiste en A a A3, A5, A%, A% Al a AT
de acuerdo con la Reivindicacion 1; y

U* es un atomo de fltor, un atomo de cloro, un atomo de bromo, un atomo

de yodo, un grupo mesilo, un grupo tosilo, un grupo mesilo o un grupo triflilo,

- compuestos de Formula (11a) asi como también sus sales:
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en donde:
WesCHOoN:;

Y7 es un atomo de hidrégeno o un atomo de fldor; y

U8 es un atomo de fltor, un 4&tomo de bromo, un atomo de cloro, un &omo

de yodo, un grupo hidroxilo, un grupo amino, un grupo mesilo, un grupo tosilo o un grupo

triflilo, con la condicion de que el compuesto de FArmula (11a) no representa:

3-bromo-8-fluoro-2-metilquinolina [1259519-95-3],
8-fluoro-2-metilquinolin-3-ol [1314012-55-9],
8-fluoro-2-metilquinolin-3-amina [1259519-93-1],
7,8-difluoro-2-metilquinolin-3-ol [1314012-50-4],
5-fluoro-3-metilquinoxalin-2(1H)-ona [1426822-07-2],
2-cloro-5-fluoro-3-metilquinoxalina [1426822-08-3], y
2-cloro-5,6-difluoro-3-metilquinoxalina [1415018-73-3],

- compuestos de Formula (11b) asi como también sus sales:

Nk
QIT
~
Y’ N
F

(I1b)

en donde:

Y7 es un atomo de hidrégeno o un atomo de fldor; y

U? es un atomo de fltor, un 4&tomo de bromo, un atomo de cloro, un &omo

de yodo, un grupo hidroxilo, un grupo amino, un grupo mesilo, un grupo tosilo o un grupo

triflilo, con la condicién de que el compuesto de Férmula (11b) no representa:

5-fluoroquinoxalin-2(1H)-ona [55687-16-6],
5-fluoroquinoxalin-2-amina [1895170-02-1],
2-cloro-5-fluoroquinoxalina [55687-09-7],
5,6-difluoroquinoxalin-2(1H)-ona [917343-50-1], y
2-cloro-5,6-difluoroquinoxalina [1384067-26-8].

*hkkkkhkkkhkhkhkkhhkikkiikk
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