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REIVINDICACIONES MODIFICADAS

1. Un compuesto conforme a la Formula (1A’):

R2
)|(//W| N
Ao
Rl
(1A%

donde:

wes CR20N; xesCR*0oN; yesCR®>0N; yzesCR®0 N, siempre y cuando:

no mas de dos de w, X, Yy, Yy z pueden ser N, donde:

R3 es hidrégeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquilsulfonilo, halo,
haloalquilo, haloalcoxi, cicloalquilo, cicloalquilalquiloxi, ciano, amino,
alquilamino, dialquilamino, aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo,
dialquilaminocarbonilo, hidroxialquilo, hidroxialcoxi, hidroxialquilamino,
alcoxialquilo, alcoxialcoxi, alcoxialquilamino, aminoalquilo, aminoalcoxi,
aminoalquilamino, heteroarilo, heteroariloxi, heteroaralquiloxi,
heteroarilamino, heterociclilo, heterocicliloxi, heterociclilamino,
heterociclilalquiloxi, heterocicliloxialcoxi, o heterocicliloxialquilamino, donde
heterociclilo o heteroarilo, en si mismo o como parte de otro grupo, no esta
sustituido o esta sustituido con R2, RP, y/o R¢ a seleccionar, considerando cada
uno en forma independiente, a partir de alquilo, cicloalquilo, haloalquilo,
haloalcoxi, alcoxi, hidroxi, halo, ciano, alcoxicarbonilo, hidroxialquilo,

alcoxialquilo, o aminoalquilo;

RS es alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquilsulfonilo, halo, haloalquilo,
haloalcoxi, cicloalquilo, ciano, amino, alquilamino, dialquilamino,
alcoxicarbonilo, aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo,
dialquilaminocarbonilo, hidroxialquilo, hidroxialcoxi, hidroxialquilamino,
alcoxialquilo, alcoxialcoxi, alcoxialquilamino, aminoalquilo, aminoalcoxi,
aminoalquilamino, heteroarilo, heteroariloxi, heteroarilamino, heterociclilo,

heterocicliloxi, heterociclilamino, heterocicliloxialcoxi, o
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heterocicliloxialquilamino, donde heterociclilo o heteroarilo, en si mismo o
como parte de otro grupo, no esté sustituido o esta sustituido con R?, Rb, y/o0
Re¢ a seleccionar, considerando cada uno en forma independiente, a partir de
alquilo, cicloalquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, hidroxi, halo, ciano,

hidroxialquilo, alcoxialquilo, o aminoalquilo;

R* y R® considerados en forma independiente son hidrégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfonilo, halo, haloalquilo,
haloalcoxi, cicloalquilo, ciano, amino, alquilamino, dialquilamino,

aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo, o dialquilaminocarbonilo;

R! es R” donde R” es cicloalquilo, cicloalquilo en puente, cicloalquilo fusionado,
espirocicloalquilo, arilo, heteroarilo, pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo,
oxetanilo, morfolinilo, heterociclilo en puente, heterociclilo fusionado, o
espiroheterociclilo, donde arilo, heteroarilo, o heterociclilo no esta sustituido

o esta sustituido con RY, R¢, y/o Rf;

R?2 es alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, aminoalquilo,

aminocarbonilalquilo, aminosulfonilalquilo, -O-R8, -NR°R0, o -XP-R! donde:

R8 es alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, aminoalquilo,
cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalcoxialquilo, cicloalquilo en puente,
cicloalquilalquilo en puente, cicloalquilo fusionado, espirocicloalquilo,
espirocicloalquilalquilo, arilo, aralquilo, heteroarilo, heteroaralquilo,
heterociclilo, heterociclilalquilo, heterocicliloxialquilo, heterociclilo fusionado,
heterociclilalquilo fusionado, heterociclilo en puente, heterociclilalquilo en
puente, espiroheterociclilo, o espiroheterociclilalquilo, donde arilo,
heteroarilo, o heterociclilo, en si mismo o como parte de otro grupo, no esta

sustituido o esta sustituido con R9, R", y/o R};
R® es hidrégeno, alquilo, deuteroalquilo, o cicloalquilo; y

R0 es hidrégeno, alquilo, deuteroalquilo, haloalquilo, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, haloalcoxialquilo, aminoalquilo, aminosulfonilalquilo,
tioureidoalquilo, alquilsulfonilo, alquilsulfonilalquilo, cianoalquilo,
alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo,
aminocarbonilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquilo sustituido,

cicloalquilalquilo sustituido, cicloalcoxialquilo, cicloalquilo en puente,
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cicloalquilalquilo en puente, cicloalquilo fusionado, espirocicloalquilo,
espirocicloalquilalquilo, arilo, aralquilo, heteroarilo, heteroaralquilo,
heteroarilcarbonilo, heterociclilo, heterociclilalquilo, heterociclilcarbonilo,
heterocicliloxialquilo, heterociclilo fusionado, heterociclilalquilo fusionado,
heterociclilo en puente, heterociclilalquilo en puente, espiroheterociclilo, o
espiroheterociclilalquilo, donde arilo, heteroarilo, o heterociclilo, en si mismo
0 como parte de otro grupo, no esta sustituido o esta sustituido con RJ, Rk,

y/o R';
XP es un enlace o alquileno; y

Rl es cicloalquilo, cicloalquilo en puente, cicloalquilo fusionado,
espirocicloalquilo, heteroarilo monociclico, oxetanilo, azetidinilo, 2-
oxoazetidinilo, pirrolidinilo, 2-oxopirrolidinilo, piperidinilo, o morfolinilo,
heterociclilo en puente, heterociclilo fusionado, o espiroheterociclilo, donde
heteroarilo o heterociclilo no esta sustituido o esta sustituido con R™, R", y/o

Re; y

Rd, Re, R9, R", R, Rk, R™, y R" considerando cada uno en forma independiente
se seleccionan a partir de alquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, hidroxi,
alquilsulfonilo, halo, ciano, carboxi, alcoxicarbonilo, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, aminoalquilo, aminosulfonilo, alquilaminosulfonilo,
dialquilaminosulfonilo, sulfonilamino, aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo,

dialquilaminocarbonilo, heterociclilcarbonilo, y ureido; y

Rf, R, R', y R° considerando cada uno en forma independiente se seleccionan
a partir de alquilo, cicloalquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, hidroxi, halo,
amino, alquilamino, cicloalquilsulfonilamino, ciano, cianoalquilo,
alcoxicarbonilalquilo, carboxialquilo, o -X°-R'? donde X°¢ es un enlace,
alquileno, o heteroalquileno y R!? es arilo opcionalmente sustituido, y
heteroarilo opcionalmente sustituido; siempre y cuando, cuando R! es
pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo, oxetanilo, o morfolinilo entonces Rf no

es hidroxi; o

una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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2. El compuesto conforme a la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo que posee una estructura conforme a la Férmula (1A):

R2
_W.

] \i
yx, NS0
Rl
(1A)

donde:

R4 y R® considerados en forma independiente son hidrégeno, alquilo,
alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquilsulfonilo, halo, haloalquilo, haloalcoxi,
cicloalquilo, ciano, amino, alquilamino, dialquilamino, aminocarbonilo,
alquilaminocarbonilo, o dialquilaminocarbonilo; siempre y cuando: (i) no mas

de dos de w, X, Y, Y z pueden ser N;

R1® es hidrégeno, alquilo, deuteroalquilo, haloalquilo, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, aminoalquilo, alquilsulfonilo, alquilsulfonilalquilo, cianoalquilo,
alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo,
aminocarbonilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquilo sustituido,
cicloalquilalquilo sustituido, cicloalcoxialquilo, cicloalquilo en puente,
cicloalquilalquilo en puente, cicloalquilo fusionado, espirocicloalquilo,
espirocicloalquilalquilo, arilo, aralquilo, heteroarilo, heteroaralquilo,
heteroarilcarbonilo, heterociclilo, heterociclilalquilo, heterociclilcarbonilo,
heterocicliloxialquilo, heterociclilo fusionado, heterociclilalquilo fusionado,
heterociclilo en puente, heterociclilalquilo en puente, espiroheterociclilo, o
espiroheterociclilalquilo, donde arilo, heteroarilo, o heterociclilo, en si mismo
0 como parte de otro grupo, no esta sustituido o esta sustituido con Ri, R,

y/oR'; 'y

Rf, R, R!, y R° considerando cada uno en forma independiente se seleccionan
a partir de alquilo, cicloalquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, hidroxi, halo,
amino, cicloalquilsulfonilamino, ciano, cianoalquilo, alcoxicarbonilalquilo,
carboxialquilo, o -X°-R*2 donde X¢ es un enlace, alquileno, o heteroalquileno

y R?? es arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido;
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siempre y cuando, cuando R! es pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo,

oxetanilo, o morfolinilo entonces Rf no es hidroxilo.

3. El compuesto conforme a la reivindicacién 2 o una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo donde el compuesto posee una estructura conforme a

la formula (1):

R2
_W
] \i
yx, NS0
Rl
Q)

donde:

R3 es hidrégeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquilsulfonilo, halo,
haloalquilo, haloalcoxi, cicloalquilo, ciano, amino, alquilamino, dialquilamino,
aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo, hidroxialquilo,
hidroxialcoxi, hidroxialquilamino, alcoxialquilo, alcoxialcoxi,
alcoxialquilamino, aminoalquilo, aminoalcoxi, aminoalquilamino, heteroarilo,
heteroariloxi, heteroarilamino, heterociclilo, heterocicliloxi, heterociclilamino,
heterocicliloxialcoxi, 0 heterocicliloxialquilamino, donde heterociclilo o
heteroarilo, en si mismo o como parte de otro grupo, no esta sustituido o
esta sustituido con R?, RP, y/o R° a seleccionar, considerando cada uno en
forma independiente, a partir de alquilo, cicloalquilo, haloalquilo, haloalcoxi,

alcoxi, hidroxi, halo, ciano, hidroxialquilo, alcoxialquilo, o aminoalquilo;

RS es alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquilsulfonilo, halo, haloalquilo,
haloalcoxi, cicloalquilo, ciano, amino, alquilamino, dialquilamino,
aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo, hidroxialquilo,
hidroxialcoxi, hidroxialquilamino, alcoxialquilo, alcoxialcoxi,
alcoxialquilamino, aminoalquilo, aminoalcoxi, aminoalquilamino, heteroarilo,
heteroariloxi, heteroarilamino, heterociclilo, heterocicliloxi, heterociclilamino,
heterocicliloxialcoxi, o heterocicliloxialquilamino, donde heterociclilo o
heteroarilo, en si mismo o como parte de otro grupo, no esta sustituido o

esta sustituido con R?, RP, y/o R¢ a seleccionar, considerando cada uno en
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forma independiente, a partir de alquilo, cicloalquilo, haloalquilo, haloalcoxi,

alcoxi, hidroxi, halo, ciano, hidroxialquilo, alcoxialquilo, o aminoalquilo;

R es R” donde R” es cicloalquilo, cicloalquilo en puente, cicloalquilo fusionado,
espirocicloalquilo, fenilo, heteroarilo, pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo,
oxetanilo, morfolinilo, heterociclilo en puente, heterociclilo fusionado, o
espiroheterociclilo, donde fenilo, heteroarilo, o heterociclilo no esta sustituido

o esta sustituido con RY, R¢, y/o Rf;
R® es hidrégeno, alquilo o cicloalquilo; y

R0 es hidrégeno, alquilo, haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo,
aminoalquilo, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alquilaminocarbonilo,
dialquilaminocarbonilo, aminocarbonilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo,
cicloalcoxialquilo, cicloalquilo en puente, cicloalquilalquilo en puente,
cicloalquilo fusionado, espirocicloalquilo, espirocicloalquilalquilo, arilo,
aralquilo, heteroarilo, heteroaralquilo, heteroarilcarbonilo, heterociclilo,
heterociclilalquilo, heterociclilcarbonilo, heterocicliloxialquilo, heterociclilo
fusionado, heterociclilalquilo  fusionado, heterociclilo en puente,
heterociclilalquilo en puente, espiroheterociclilo, o espiroheterociclilalquilo,
donde arilo, heteroarilo, o heterociclilo, en si mismo o como parte de otro

grupo, no esta sustituido o esta sustituido con Ri, Rk, y/o R!;

RdY, Re, R9, R", R, Rk, R™, y R" considerando cada uno en forma independiente
se seleccionan a partir de alquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi,
alquilsulfonilo, halo, ciano, carboxi, alcoxicarbonilo, hidroxialquilo,
alcoxialquilo, aminoalquilo, aminosulfonilo, alquilaminosulfonilo,
dialquilaminosulfonilo, sulfonilamino, aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo,

dialquilaminocarbonilo, heterociclilcarbonilo, y ureido; y

Rf, R, R!, y R° considerando cada uno en forma independiente se seleccionan
a partir de alquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, hidroxi, halo, ciano, o -X¢-
R1?2 donde X°¢ es un enlace, alquileno o heteroalquileno y R'? es arilo

opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido.

4. El compuesto conforme a la reivindicacion 1, o una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo que posee una estructura conforme a la Formula (l11a),

(111b), (1l1c), (111d), (llle), o (l1lg) a continuacién:
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3 2 ? R3 ? 3 2
R® R RO N ) Q RS R
X N
] A RS NS0 RS N So o I
R N" 0 ' ' R> "N~ "N” O
Ré¢ RI R R =
(111a) (111b) (Illc) (11d)
R3 R? R2
R* N
LN fﬁ !
N N\
R®> °N N/go R> °N Nko
R? , R? .0
(111e) (if (111g)

5. El compuesto conforme a la reivindicacién 4, o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo que posee una estructura conforme a la Formula (l11a).

6. El compuesto conforme a la reivindicacion 4, o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo que posee una estructura conforme a la Formula (l111d).

7. El compuesto conforme a la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo donde R? es -NR°R*0.

8. El compuesto conforme a la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo donde R? es -ORé.

9. El compuesto conforme a la reivindicacion 1 o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo donde R® es hidrégeno.

10. El compuesto conforme a la reivindicaciéon 1 o una sal farmacéuticamente

aceptable del mismo donde R® es metilo o etilo.

11. ElI compuesto conforme a Ila reivindicacion 10 o wuna sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R!° es hidrégeno, alquilo,
haloalquilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, aminoalquilo, alquilcarbonilo,
alcoxicarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialguilaminocarbonilo,

alquilaminocarbonilalquilo, o dialquilaminocarbonilalquilo.

12. ElI compuesto conforme a Ila reivindicacion 11 o wuna sal

farmacéuticamente aceptable del mismo donde R° es hidrégeno.



P-2021/14887
Reivindicaciones modificadas
25 de agosto de 2021

13. El compuesto conforme a la reivindicaciéon 1 o una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo donde R® y R1° considerados en forma independiente son
cicloalquilo o cicloalquilalquilo, donde cada anillo considerado en forma
independiente puede no estar sustituido o estar sustituido con uno o dos
sustituyentes a seleccionar, considerando cada uno en forma independiente,

a partir de alquilo, halo, o ciano.

14. El compuesto conforme a la reivindicacibn 1, o wuna sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R®> es cloro, metilo, etilo,

trifluorometilo, 1,1-difluoroetilo, o ciclopropilo.

15. El compuesto conforme a la reivindicacion 14 donde R> es cloro,

trifluorometilo, o etilo.

16. El compuesto conforme a la reivindicacibn 1, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R* es hidrégeno, fluoro,

bromo, metilo, metoxi, o ciano y R® es hidrégeno.

17. El compuesto conforme a la reivindicacibn 1, o una sal

farmacéuticamente aceptable del mismo donde R* y R® son hidroégeno.

18. El compuesto conforme a la reivindicacion 1, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R3® es hidrégeno, alquilo,
alcoxi, alquilsulfonilo, halo, haloalquilo, haloalcoxi, cicloalquilo, ciano, amino,
alquilamino, dialquilamino, aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo, o

dialquilaminocarbonilo.

19. ElI compuesto conforme a Ila reivindicacion 18 o wuna sal

farmacéuticamente aceptable del mismo donde R?2 es hidrégeno.

20. El compuesto conforme a la reivindicacion 1, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R! es R” donde R’ es fenilo
que no esta sustituido o esta sustituido con RY, Ré, y/o Rf donde RY y Re®
considerando cada uno en forma independiente se seleccionan a partir de
alquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, alquilsulfonilo, halo, ciano, carboxi,
alcoxicarbonilo, hidroxialquilo, alcoxialquilo, aminoalquilo, aminosulfonilo,
alquilaminosulfonilo, dialquilaminosulfonilo, sulfonilamino, aminocarbonilo,

alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo, heterociclilcarbonilo, y ureido;
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y Rf se selecciona a partir de alquilo, haloalquilo, haloalcoxi, alcoxi, hidroxi,

halo, y ciano,

21. El compuesto conforme a la reivindicacibn 1, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R! es R” donde R’ es fenilo
que no esta sustituido o esta sustituido con R donde Rf es fluoro, cloro,
bromo, o metilo y donde Rfesta unido al atomo de carbono del anillo de fenilo
que se encuentra en la posicion orto respecto al &tomo de carbono de anillo

de fenilo unido al nitr6geno de la quinazolona.

22. El compuesto conforme a la reivindicacion 1, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R! es R” donde R’ es anillo
heteroarilo de 5 o 6 miembros tal como pirrolilo, pirazolilo, tiazolilo,
imidazolilo, piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, o pirazinilo, el cual no esta
sustituido o esta sustituido con RY y/o R¢ a seleccionar, considerando cada
uno en forma independiente, a partir de metilo, etilo, fluoro, cloro, bromo,
metoxi, etoxi, ciclopropilo, ciano, metilsulfonilo, metoximetilo, aminometilo,
2-hidroxietilo, o 3-hidroxipropilo y/o Rf a seleccionar a partir de hidroxi,

fluoro, cloro, ciano, y metilo.

23. El compuesto conforme a la reivindicacion 1, o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo donde R?! piridinilo que no esta
sustituido o esta sustituido con Rf donde Rfes fluoro, cloro, bromo, o metilo
y donde Rfesta unido [al &tomo de carbono] del anillo de piridinilo que se
encuentra en la posicion orto respecto al atomo de carbono del anillo de

piridinilo unido al nitrégeno de la quinazolona.

24, El compuesto conforme a la reivindicacion Error! Reference source

not found. donde el compuesto se selecciona a partir de los compuestos:
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Cpd.
No.

Structure

2

Cl

Br

NHMe

Cl

Cl

10
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Cl

10

11

Cl

12

Cl

13

14

15

Cl

16

Cl

11
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17

Cl

18

19

Cl

20

Cl

21

Cl

22

Cl

23

12
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24

25

26

oA

27

28

oA

29

13
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30

NHEt

cl NN

31

32

Cl N O

33

Cl N~ ~O

34

35

36

14
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37

38

39

Cl N (@)

40

41

cl N~ "0

42

43

Cl N

15
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44 NHMe

Me N/g

45 NHMe

46 NHMe

47 HN™

HO

48 NHMe

OH

49 NHMe

MeO N" "0

50 NHMe

16
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51 NHMe

FaC N" o

52 N(CHa),
>N

| N/&O
i “NHSO,CHs

C

54 N(CH3)2
>N

55 NHCH,

56 NHCH3

57 NHCH5

cl N~ "0

58 NHCH;

Cl N O

59 NH;

cl N~ ~O

17
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60 N(CH3),
~N

Cl N~ "0

C,

61 NHCH;

cl N (@]

62 OCHj;

cl N~ "0

63 H3C\N/\/N(CH3)2
~N
NAO

=

Cl

64 HN/\/N(CHs)z
~N
N/\%O

=

Cl

65 NH,

cl N 0]

66 O

18
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67

oA

68

69

70

oS

71

73

_CHs

74

19
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75

N(CH3)

76

Cl N O

77

cl N "0

78

79

80

81

20
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82 CN
N
>N
Cl N/&o
F

% HN\j\o HN/

86 HN™

cl N

87 HO,

88 )v
HN

21
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89

90

91

92

93

94

95

96

22
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l 5

97

99

100
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0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

25. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto conforme a
la reivindicacion 1, o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo y al

menos un excipiente farmacéuticamente aceptable.
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