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JEFE DE LA DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Superintendencia de Industria y Comercio 

Ministerio de Desarrollo Econ6mico 

E. S. D. 

Re.: Expediente No. 03.068.409 

Solicitud de Patente de lnvenci6n titulada: "INDANIL AMINAS ACILADAS Y SU 

USO COMO FARMACOS" 

Solicitante: SANOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH 

RESPILIESTA AL EXAMEN DE FONDO 

Yo, Luis Patiho Leyva, identificado como aparece al pie de mi firma, atentamente me 

permito presentar respuesta al oficio No. 12847 notificado por fijaci6n en lista del 20 de 

noviembre de 2009, para el cual solicit6 una pr6rroga el dia 16 de febrero de 2010 y 

estando dentro del t6rmino legal en los siguientes t&rminos: 

Claridad de la solicitud 

Presento un nuevo pliego reivindicatorio en donde se ha corregido la dependencia de la 

reivindicaci6n 14. 

Adicionalmente, se ha modificado la reivindicaci6n 15 de tal forma que se define por los 

elementos utilizados para realizar la reacci6n y se especifica que la reacci6n se Ileva a 

cabo a temperatura ambiente y en un solvente claramente especificado en la nueva 

reivindicaci6n (diclorometano, tetrahidrofuran, tolueno y dioxano). Pongo de presente al 

sehor examinador que el proceso de la reivindicaci6n 1 es un proceso de una sola etapa: 

la formaci6n del compuesto de formula I a partir de la indanil amina respectiva y el ;Acido 

carboxilico o cloruro de 6cido carboxilico con la formaci6n de un enlace de amida como 

se ilustra, a manera de ejemplo en la siguiente reacci6n: 
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De esta manera, el proceso de la nueva reivindicaci6n 15 est6 debidamente caracterizado 

por una Onica etapa de reacci6n y define los compuestos involucrados y las condiciones 

de reacci6n. Mcis especfficamente, se establece que la base presente en la reacci6n se 

selecciona de trietilamina y diisopropiletilamina y, el agente de acoplamiento se 

to selecciona de carbodiimidas, HATU y TOTU (estas abreviaturas son conocidas en el 

estado de la t6cnica para denominar los agentes de acoplamiento N, N, N’, N’-tetrametil-

10 0-(7-azabenzotriazol-1 -il)uronium hexafluorofosfato y O+ciano-etoxicabonil-

metileno)amino]-N, N, N’, N’-tetrametiluronium tetrafluoroborato). 

Asf entonces, el nuevo pliego reivindicatorio cumple con el requisito de claridad estipulado 

por el Art. 30 de la Decisi6n 486. 

Nivel inventivo 

En cuanto al nivel inventivo ese Despacho considera que la persona versada en la 

materia habria sido motivada por e/ docurnento D2 a incluir grupos corno �NC(0)-R  5 en el 

anillo del indano en los compuestos ensehados por e/ documento D1 y que, en 

consecuencia, la solicitud careceria de nivel inventivo. 

La materia reivindicada por la presente solicitud y las ensehanzas de D1 son 

completamente diferentes de tal forma que la persona medianamente versada en la 

materia no consideraria relevante como arte previo al documento de D1. Tal y como se 

indica en [a presente solicitud, 6sta se relaciona con compuestos que son estimulantes de 

la expresi6n de la enzima endotelial oxido nitrico sintasa, [a cual genera la mol6cula 

mensajera NO, y son particularmente Otiles para el tratarniento de enfermedades 

card iovascu la res tales como enfermedad coronaria y falla cardiaca. Por el contrario, el 

documento D1 se relaciona con compuestos que son inhibidores de oxido nftrico sintasa, 

y especificamente son inhibidores de la oxido n1trico sintasa endotelial y, por lo tanto, son 

Otiles para el tratamiento de enfermedades en donde existen elevados niveles de NO, 

como por ejemplo des6rdenes neurodegenerativos o migraha. La anterior afirmaci6n 

encuentra sustento en el Abstract de D1 en donde se afirma que los compuestos de D1 

son inhibidores de oxido nitrico sintetasa; en el 61timo p6rrafo de la p6gina 11 de D1 en 

yl 
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donde se establece que los compuestos de D1 poseen una Otil actividad inhibitoria de la 

6xido nitrico sintetasa; o en 61timo p6rrafo de la p6gina 17 y primer p6rrafo de la p6gina 

18 de D1 en donde se resalta que los compuestos de D1 fueron evaluados en cuanto a la 

actividad inhibitoria de 6xido nitrico sintetasa. 

Entonces, el efecto de los compuestos de D1 resulta opuesto al efecto de los compuestos 

reivindicados puesto que fos compuestos de conformidad con D1 Ilevan a una 

disminuci6n del indeseado alto nivel de NO mediante la inhibici6n de la oxido nitrico 

sintasa, mientras los compuestos de la presente solicitud Ilevan a un incremento del 

indeseado baio nivel de NO por medio de la estimulaci6n de la expresi6n de la 6xido 

nitrico sintasa. 

En D1 no existe ninguna sugerencia o divulgaci6n con respecto a que los compuestos de 

dl o algOn otro compuesto pudieran estimular la expresi6n de la NO sintasa, o que 

conlIeven a un incremento de los niveles de NO y puedan ser Otiles en el tratamiento de 

de enfermedades cardiovasculares como [a enfermedad coronaria y la falla cardiaca. De 

tal forma que la persona medianamente versada en la materia que quisiera solucionar el 

problema planteado en la presente solicitud (proporcionar compuestos que estimulen la 

expresi6n endotelial de NO sintasa y que sean Otiles para el tratamiento de enfermedades 

cardiovasculares), no consideraria relevante las enseh,anzas de D1 para desarrollar los 

compuestos de la presente invenci6n con a1guna expectativa razonable de 6xito en 

cuanto a que dichos compuestos fueran estimulantes de la expresi6n de NO sintasa 

endotelial. 

La evaluaci6n anterior del documento D1 por parte de una persona versada en la materia 

que busque proporcionar compuestos que estimulen la expresi6n enclotelial de NO 

sintasa no cambiaria en vista del documento D2 dado que la materia de D2 es aOn mcis 

diferente de la materia reivindicada por el solicitante y, por ende, tal persona no 

combinarla D2 con D1. 

Como se argument6 con anterioridad en el trAmite de la presente solicitud de patente, el 

documento D2 se refiere a compuestos potenciadores de la actividad colin6rgica, por 

ejemplo mejoran el proceso neuronal que es mediado por el neurotrasmisor acetilcolina y 

que son Otiles para el tratamiento de desordenes del sistema nervioso central tales como 

amnesia, demencia o esquizofrenia, por ejemplo ver la p9igina, linea 18 a p6gina 2 11nea 5 

de D2, o p6gina 10 Ifneas 18 a 34 de D2. En D2 no se menciona o se sugiere que los 

compuestos allf divulgados o cualquier otro compuesto pueda exhibir algon efecto en la 

expresi6n de NO-sintasa endotelial y que sea Otil en el tratamiento de enfermedades 

cardiovasculares tales como enfermedad coronaria o falla cardiaca. 
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Dado que el objeto reivindicado por D2 es completamente diferente, una persona 

medianamente versada en la materia que desee resolver el problema planteado en la 

presente invenci6n no encontraria ninguna sugerencia sobe c6mo disehar compuestos 

que exhiban la actividad deseada, y en particular no estaria motivada por D2 a incluir un 

grupo como �NC(0)-R 5 , el cual mencion6 el examinador, en los compuestos de D1 los 

cuales son inhibidores de 6xido nitrico sintasa, con a1guna expectativa razonable de 

obtener estimulantes de la expresi6n de NO sintasa endotelial. 

La facultad farmacol6gica de los compuestos de la presente invenci6n como 

estimuladores de la expresi6n en oxido nitrico sintasa endotelial y su utilidad en el 

tratamiento de enfermedades cardiovasculares, la cual se prueba por los resultados de 

tolas pruebas farmacol6gicas de la solicitud, es inesperada y sorprendente y por lo tanto 

cuenta con el requisito de nivel inventivo. 

I* 

Por otro lado, respetando la autonomia con la que cuenta ese Despacho para la 

evaluaci6n de las solicitudes de patente, pongo de presente que el documento D2 no fue 

citado en el Reporte de 136squeda Internacional aOn cuando el mismo se menciona en la 

descripci6n de la presente solicitud. Lo anterior prueba que D2 no constituye el arte 

previo mAs cercano a la presente invenci6n toda vez que una persona versad en la 

materia tbcnica no lo consideraria como punto de partida para Ilegar a la invenci6n aqui 

reivindicada. 

Si bien los anteriores argumentos son suficientes para demostrar la actividad inventiva de 

los compuestos reivindicados, resulta relevante resaltar que, adem.1s de las diferencias 

en cuanto a la actividad farmacol6gica de los compuestos de la invenci6n con respecto a 

D1 y D2, existen diferencias estructurales substanciales entre los compuestos de la 

presente invenci6n y los de D1. 

Como se explic6 anteriormente con respecto a la novedad de los compuestos de la 

solicitud frente a los compuestos de D1, 6ste 61timo se dirige a compuestos 

farm acol6g icamente activos de la f6rmula, 

V,-*U r5:. ? 

En donde el grupo D es un anillo arom6tico heterociclico de 5 miembros que comprende 

de 1 a 4 hetero6tomos. El sistema de anillo biciclico que comprende el anillo benc6nico y 

los grupos U, V, A y W pueden, entre otros, ser un sistema de anillo de indano que 

corresponde al sistema de anillo de indano en los compuestos de la presente solicitud. El 

grupo �NH-C(=NH)-D  corresponde a uno de los grupos R’ a R 4 en la presente solicitud. 

I 
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Sin embargo, en las reivindicaciones de la presente solicitud las definiciones de R’ y R 4 y 

de R 2 y R 3 evidentemente no comprenden la denotaci6n del grupo �NH-C(=NH)-D, el cual 

es un grupo amidino. Dado que el grupo amidino es un grupo fuertemente b6sico que 

sufre diferentes interacciones con mol6culas biol6gicas y el cual puede sehalarse como 

esencial en la obtenci6n de la actividad de los compuestos de D1 en vista de su 

ocurrencia en la f6rmula general. La presencia del -grupo �NH-C(=NH)-D en los 

compuestos de D1 constituye una diferencia estructural substancial con respecto a los 

compuestos de la Presente invenci6n. Dado que en D1 o alg6n otro documento del arte 

previo que se relacione con la materia divulgada por D1 no existe ninguna sugerencia en 

cuanto a que el grupo �NH-C(=NH)-D pueda estar ausente, los compuestos que no 

posean el grupo mencionado no serian obvios a partir de D1 m6s a6n si ellos exhiben una 

14 actividad completamente diferente a la que exhiben los compuestos de D1 - 

Otra diferencia estructural que puede considerase esencial para la obtenci6n de la 

actividad biol6gica de los compuestos de D1 y que resulta ser una diferencia 

determinante con respecto a la presente invenci6n, se relaciona con el grupo A de los 

compuestos de DII el cual corresponde al grupo CH-NH-CO-R5 en ios compuestos de la 

presente invenci6n. Entre otros, el grupo A puede ser CH(-(CH2)m-NXY) en donde m 

puede ser 0 y X y Y pueden ser H, alquilo Cl-Cr, o �(CH2),-Q en donde n es un entero de 

0 a 6 y Q es fenilo o bifenilo opcionalmente sustituido, o X y Y forman un aniflo, por 

ejemplo en la posici6n 2 de un anillo de indano en los compuestos de D1 el grupo, �NH-Y 

puede estar presente en donde Y es H, alquilo Cl-Cr, o �(CH2)n-Q donde n es un entero 

de 0 a 6 y Q es fenilo o bifenilo opcionalmente sustituido. En contraste, el anillo de 

indano de la presente solicitud contiene en la posici6n 2 el grupo �NH-C(0)-R5. El hecho 

que el grupo Q en los compuestos de D1 no Pueda estar unido al grupo NH via un grug)o 

C(0), constituve una importante diferencia estructural ya que la mol6cula NH V la 

mol6cula C(0) forman juntas un grupo amida el cual tiene otras Propiedades. Por 

ejemplo, con respecto a la basicidad o enlace de hidr6geno con mol&culas bio16gicas, es 

bien sabido del arte previo que un grupo como NH o NH-CH2 pueda estar presente en los 

compuestos de D1. El documento D2, el cual de acuerdo con el sehor examinador 

motivaria al t6cnico medio a incluir el grupo �NC(0)-R 5 en los compuestos de D1, no hace 

que 6sta diferencia estructural sea obvia ya que la persona versada en la materia no 

combinaria D2, el cual se refiere a compuestos que potencian la actividad coline’rgica, con 

D1, el cual se refiere a compuestos inhibidores de NO sintasa. 

Como ha quedado demostrado por los argumentos aqui presentados, las anterioridades 

citadas junto con cualquier otro documento no podrian sugerir a la persona versada en la 

materia la forma de solucionar el problema planteado por la presente solicitud. Pongo de 

presente al sehor examinador que en el estudio del nivel inventivo se debe evaluar si 

considerando el estado de la t6cnica en su conjunto existe alguna indicaci6n que Ileve a 



la persona versada a modificar o adaptar el estado de la t6cnica m6s cercano para 

resolver el problema t6cnico, de forma tal que se Ilegue a la materia reivindicadal y como 

se ha demostrado ampliamente, ni el documento D1 ni el documento D2 proporcionan 

indicaci6n a1guna que sugiera al experto c6mo hacer para modificar los compuestos 

conocidos de tal forma que puedan tener una actividad estimulante de la producci6n de 

NO sintasa y sean asi utilices en el tratamiento de enfermedades cardiovasculares. 

Entonces, manifiesto mi desacuerdo con la conclusi6n del sehor examinador en el oficio 

No. 12847 en cuanto a que las anterioridades si bien no resuelven exactamente el mismo 

problema planteado podrian sugerir la forma de solucionarlo, toda vez que los 

compuestos D1 y los de la solicitud tienen actividades totalmente opuestas y, los 

compuestos de D2 tienen un objeto muy diferente al de los compuestos reivindicados 

adem6s de las grandes diferencias estructurales que existen entre los compuestos en 

cuesti6n. 

Teniendo en cuenta los argumentos expresados arriba, respetuosamente solicito, se 

conceda el tftulo de patente a la presente invenci6n puesto que la misma cumple con los 

requisitos de los articulos 30 y 18 de la Decisi6n 486. 

ANEXOS 

Capitulo reivindicatorio 

Recibo de pago por modificaciones 

Formulario para modificaciones 

Sehora Jefe, 

Luis Patiho Leyva 
C.C. No. 2.930.616 de Bogotci 
T.P.A. No.2698 del C. Sup. de la Judicatura 
Carrera 1 1A No. 94-76 Oficina 308 Bogotei D.C. 
Tel6fonos: 6161948 

PATENTES/DR, PATIF40/P20048-FNPCT(54909)/MEMORIAL FONDO 12847 

1 Manual Andino de Patentes. P6gina 77 

I 
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Industria y Comercio 
Espacio reservado para el adhesivo de radicaci6n 

S U P E R I N T E N D E N C I A 

............ . 

.............. ................. 

FORMULARIO ONICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

SOLICITUD DE: 

Correcci6n de:Efrror:MbteriaI MX Modificaci6n a una solicitud .... 

Nornbre: SANOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND I DE NTIFICACION::::: 

SOLICITANTE GMBH 

Direcci6n: Frankfurt 65926 C.C. NIT 

Alernania ..... 

Nacionaliclad o Domicilio: Frankfurt, Alernania C.E. Otro 

::::L,Ug 
I 
at,46. C onstituci6n: A)emania, cual 

... Nbmero Tel6fono: Fax: 

E-mail: 

3 Nombre: LUIS PATAO LEYVA IDENTIFICAC16N 

REPRESENTANTE 

0 APODERADO Direcci6n: Carrera I 1A No. 94-76 Oficina 308 C.C. NIT 

Tel6fono: 756 07 70 Fax: 755 01 58 C.E. E] Otro n 
E-mail: info(a-)castellanosyco.com Cual 

N6mero 2.930.616 TPA 2698 

Njmero. de:?Expediente: 

03.068.409 

Descripci6n de la correcci6n o moclificac?i6n solicitada; 

Presento nuevo pliego reivindicatorio al cual solicito se otorgue el privilegio de patente. 

?,V: 
CoM p roO ante. d e pago No. Fecha 25/0312010 

QAnexos: 

r�YlComprobante de pago de la tasa. 
Lawi 
E]Poderes si fuere el caso, junto con la sustituci6n de los mismos a mi favor. 

F]Documento que acredita la existencia y representaci6n legal de las partes, cuando sean personas juriclicas 

Nuevo capitulo reivindicatorio 

:::N0lVl§Ikt LUIS PATINO LEIVA FIRMA 

:CC2.930..616d 6goO -TPA 2698:CSJ_*::?:? 

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta p6gina - LPL/zCA- 20048 

4 



SUPERINTENDENCIA DE 1NDUSTRIA Y COMERCIO 

NIT : 80017608?-2 

RECIBO OFICIAL DE CAJA 10 - 23f308 
FECHA MAR20 25 DE 2010 

M-?t CONS ! GNACi ON tiM 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

DEPOSITANTE TIPO PAGO BANCO CUENTA No. PAGO FECHA PGO Vr? PAGO 
----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

ALVARO CASTELLANOS CONSIGNACION BANCO DE PHOTA 062754387 325578035 -75!03/26-10 25,619,000.00 

M$I CONCE PTO Mtt 

------------------------------------------------------------------------------------------

CANT. RENTISTICO CONCEPTO 
------------------------------------------------------------------------------------------

1 50005-01-07) CAMBIO DE MODALIDAD Y MODIFTCA 19. MARCAS Y LEMAS COMERCIALES 
TUAL : 

SON: CIENTO CATORCE MIL PESOS 

RESPONSABLE’t 

is RECIRD DE CAJA APLICADU AL EXPEDIENTE M. 

--------------

TOTAL CONCEPT9 

114.,06(p.04 
114,000.610 

m 



REIVINDICACIONES 

1. Una indanil amina acilada de acuerdo con ]a f6nnula general (1) en cualquiera de 

sus formas estereois6meras, o una de sus mezclas en cualquier proporci6n, o una de 

sus sales farmac6uticamente aceptables 

R 
2 

R 

B 
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?�R  
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R" A - 

N 
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R 
4, 

en la, que 

10 R1 y R4 se seleccionan, independientemente uno de otro, del grupo fonnado por: H, 

alquilo C I -C 10, alquenilo C2-C 10 y alquinilo C2-CI 0 SUStitUidos o no sustituidos 

cuyos sustituyentes se seleccionan, del grupo formado por F, OH, alcoxi 
6 CI -C8, alquil (CI-C8)mercapto, CN, COOR , CONR’R’ y fenilo y heteroarilo 

?U-stituidosonosustituidos cuyos sustituyentes se seleccionan del gru-

15 po fonnado por hal6genos, pseudohal6genos,-alquilo CI -C3, alcoxi CI -C3 y CF3; 
!k, 

fenilo y heteroarilo sustituidos o no sustituidos, cuyos sustituyentes 

se seleccionan. del grupo formado por hal6genos, pseudohal6genos, alquilo CI-C3. 

alcoxi CI -C3 y CF3; R9CO; CONR’OR"; COOR 12; CF3; hal6genos; pseudohal6ge-

nos; NR"R"; OR"; S(0),R"; S02NR"R"; y NO2; 

20 

R 2 yR 3 se seleccionan, independientemente uno de otro, a partir del grupo fonnado 

por: H, hal6genos, pseudohal6genos; alquilo CI-CI0 sustituido o no sustituido 

- -. , cuyos sustituyentes se seleccionan. del grupo formado por OH, fenilo y 

heteroarilo; OH, alcoxi CI-Clo; fenoxi; S(0),,,R"; CF3; CN; NO2; alquil (Cl-

25 CIO)amino; di-alquil (CI-CIO)amino; alquil (CI-C6)-CONH-; fenil-CONH- y fenil-

S02-0- sustituidos o no sustituidos cuyos sustituyentes se seleccio-

nan del grupo formado por hal6genos, pseudohalogenos, CH3 y metoxi; alquil (Cl-

C6)SO2-0-; alquil (CI-C6)CO sustituido o no sustituido cuy0S Susti-

tuyentes se seleccionan del grupo formado por F, di-alquil (CI-C3)amino, pirrolidi-
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nilo y piperidinilo; y fenil-CO, cuya parte fenilo puede estar sustituida por uno o 

mAs sustituyentes del grupo formado por alquilo, CI-C3, hal6genos y metoxi; 

A se selecciona del grupo fon-nado por CH2, CHOH y CH-(alquilo CI -C3); 

B se selecciona del grupo formado por CH2 y CH-(alquilo CI -C3); 

R5 es un grupo Ar o un grupo Hetar, ambos de los cuales pueden ser no sustituidos 

o Ilevar uno, o mds sustituyentes seleccionados del grupo fonnado por hal6genos; 

10 pseudohal6genos; NH2; alquilo CI-CIO, alquenilo C2-Clo, alquinito C2-Clo, alcoxi 

CI-CIO, alquil (CI-Clo)amino y di-alquil (CI-Clo)amino sustituidos c, no sustituidos 

cuyos sustituyentes se seleccionan del grupo formado por F, OH, 

alcoxi CI -C8, ariloxi, alquil (CI-C8)mercapto, NH2, alquil (CI-C8)amino y di-alquil 

(CI-C8)amino; alcanodiilo C3-05; fenilo; heteroarilo; alquilo CI -C4 sustituido con 

15 arilo o heteroarilo; CF3; NO2; OH; fenoxi; bencil-oxi; alquil (CI-Cio)COO; 

S(0),,,R 20; SH; fenilamino; bencilarnino; alquil (CI-Clo)-CONH; alquil (CI-Clo)-

CON-alquilo (CI -C4); fenil-CONH-; fenil-CON-alquilo (CI -C4); heteroaril-CONH-; 

heteroaril-CON-alquilo (CI-C4)-; alquil (CI-Clo)-CO; fenil-CO; heteroaiil-CO; 

CF3-CO; -OCH20-; -OCF20-; -OCH2CH20-; -CH2CH20-; 
COOR?I; CONW2 R 23 

, 

; 

20 CNH(NH2); S02 
NW4RII; 

R"S02NH-; R2’SO2N-alquilo (CI-C6); y heterociclos de 

5 a 7 miembros mononucleares, aliffiticos, saturados y al menos monoinsaturados, 

que contienen 1 a 3 heterodtomos seleccionados del grupo fon-nado por N, 0 y S, 

heterociclos que pueden estar sustituidos con uno o mAs sustituyentes seleccionado?-

del grupo fonnado por hal6genos, alquilo CI -C3, alcoxi CI -C3, OH, oxo y CF3, Y 

25 donde dichos heterociclos pueden estar opcionalmente condensados con dicho gru-

po Ar o dicho grupo HetAr; donde todos los grupos arilo, heteroarilo, fenilo, que 

contienen arilo, que contienen heteroarilo-y que contienen fenilo, que estAn presen-

tes opcionalmente en dichos sustituyentes de dicho grupo Ar o dicho grupo HetAr, 

pueden estar sustituidos con uno o mis sustituyentes seleccionados del grupo for-

30 mado por hal6genos, pseudohal6genos, alquilo CI -C3, OH, alcoxi CI -C3 y CF3; 

R6 se selecciona del grupo fonnado por: 

H; alquilo CI-Clo, que puede estar sustituido con uno o ma’s sustituyentes seleccio-

nados del grupo forinado por F, alcoxi CI -C8 y di-alquil (CI-C8)amino; aril-alquilo 

35 (CI-C4) y heteroaril-alquilo (CI -C4), que pueden estar sustituidos con uno o mds 

/a 



sustituyentes seleccionados del grapo formado por hal6genos, alcoxi CI -C4 y di-

alquil (CI-C6)amino; 

R7 se selecciona del grupo formado por: 

5 H; alquilo CI-CIO que puede estar sustituido con uno o mAs sust-ituyentes seleccio-

nados del grupo formado por F, alcoxi CI -C8, di-alquil (CI-C8)amino y fenilo; feni-

lo; indanilo; y heteroarilo; y donde cada uno de los grupos aromAticos mencionado 

anteriormente puede ser no sustituido o Ilevar uno o mds sustituyentes del grupo 

fonnado por hal6genos, pseudoha]6genos, alquilo C I -C3, alcoxi C I -C3 y CF3; 
10 

R 8 es H o alquilo CI -CIO; 

R9 se selecciona del grapo formado por: alquilo CI-Cio que puede ser no sustituido 

o Ilevar uno o mds sustituyentes del grupo fonnado por: F, alcoxi (CI -C4), di-alquil 

15 (CI-C3)arnino; y fenilo y heteroarilo sustituidas o no susti . !dos Cu-tu 

yos sustituyentes se seleccionan del gr4po fonnado por alquilo CI -C3, aICOXi CI -C3, 

hal6genos, pseudohal6genos y CF3; 

20 

R10, independienternente, tiene el mismo significado que R 7; 

R1 1, independientemente, tiene el mismo significado que R 8; 

R 12 , independientemente, tiene el mismo significado que R6; 

25 R 13 se selecciona del grupo fonnado por: H; alquilo CI -C6; fenilo, bencilo, heteroa-

rilo, alquil (CI -C6)-CO, fenil-CO y heteroaril-CO no sustituidos y sustituidos, cuyos 

sustituyentes se seleccionan del grupo forinado por hal6genos, pseudohalo’genos, 

alquilo C I -C3, alcoxi C I -C3 y CF3, y donde pueden estar presentes uno o mds de es-

tos sustituyentes; 

30 
R 14 , independientemente, tiene el mismo significado que R 13; 

R 15 se selecciona del grupo fonnado por: H; alquilo CI -CIO; alcoxi (CI-C3)-alquilo 

CI -C3 y bencilo, fenilo y beteroarilo sustituidos y no sustituidos, cuyos sustituyen-

35 tes se seleccionan del grupo formado por hal6genos, pseudobalo’genos, alquilo Ci-



C3, alcoxi CI -C3 y CF3, y donde pueden estar presentes uno o mds de estos sustitu-

yentes; 

R 16 se selecciona del grupo fonnado por: alquilo CI -CIO que puede estar sustituido 

5 con uno o mAs sustituyentes seleccionados del grupo formado por F, OH, alcoxi Ci-

C8, ariloxi, alquil (CI-C8)mereapto, alquil (CI-C8)amino y di-alquil (CI-C8)amino; 

CF3 y fenilo y heteroarilo sustituido y no sustituido, cuyos sustituyentes se selec-

cionan del grupo fonnado por hal6genos, pseudohal6genos, alquilo CI -C3, alcoxi 

CI-C3 y CF3, y donde pueden estar presentes uno o mis de estos sustituyentes; 

R17, independiente, tiene el mismo significado que R 7; 

8 R1.8, independiente, tiene el mismo significado que R ; 

15 R19, independiente, tiene el mismo significado que R 16; 

R’O, independiente, tiene el mismo significado que R 16; 

R21, independiente, tiene, el mismo significado que R 6; 

20 

R2 2, independiente, tiene el mismo significado que R 7 

23 R , independiente, tiene el mismo significado que Rg; 

25 R 24, independiente, tiene el mismo significado que R 7; 

R 25 independiente, tiene el mismo significado 
- 
que R8; 

R 
26, independiente, tiene el mismo significado que R 16; 

30 

R 27, independiente, tiene el mismo significado que R 16; 

heteroarilo es un heterociclo mono- o biciclico, aromdtico do 5 a 10 miernbros, que 

contiene uno o mAs heteroAtomos seleccionados del grupo fonnado por N, 0 y S; 

35 



to 

el grupo Hetar es un heterociclo mono- o biciclico, aromAtico, de 5 a 10 miembros, 

que contiene uno o mis heteroAtomos seleccionados del grupo formado, por N, 0 y 

S; 

5 arilo es fenilo, naft-l-ilo o naft-2-ilo; 

el grupo Ar es fenilo, naft-1-ilo o naft-2-ilo; 

m es 0, 1 6 2; 

10 

con la condici6n de que, en caso de que R1, R2, R 3 y R? sean todos H, R5 no es feni-

lo no sustituido, piridilo, no sustituido, fenilo monosustituido con hal6geno, 5-cloro-

2-etoxifenilo, 5-cloro-2-metoxifenilo, 5-bromo-2-metoxifenilo, o quinoxalin-2-ilo; 

en caso de que R 5 sea fenilo, A no es CHOH, R’ no es metoxi o metilo, R2 no es 

is metilo o B no es CH-CH3; y en caso de que R2 sea NO2, R 5 no es 3-clorofenilo. 

2. Una indanil amina acilada en cualquiera de sus formas estereois6meras, o una de 

sus mezclas en cualquier proporci6n, o una de sus sales fannac6uticamente acepta-

bles de acuerdo con la reivindicaci6n 1, donde en la f6rmula (1) 

20 

R’ se selecciona del grupo formado por: H, alquilo CI -C4; alcoxi CI -C4; CF3; hal6-

genos; pseudohal6genos; (alquil Cl-C4)-S(0)m-;Y fenilo y heteroarilo no sustituidor,---

y al menos monosustituidos, cuyos sustituyentes se seleccionan del grupo formado 

por hal6genos, pseudohal6genos, alquilo CI -C3, alcoxi CI -C3 y CF3, donde hetero-

25 arilo se selecciona del grupo formado por heterociclos de 5 y 6 miembros que con-

tienen uno o mAs heterodtomos seleccionados del grupo formado por N, 0, y S; 

30 

R 2 3 y R , independientemente uno de otro, se seleccionan del grupo formado, por: H; 

halo’genos; pseudohalo’genos y alquilo CI -C3; 

R 4 , independientemente, tiene el mismo significado que R1; 

A se selecciona del grupo formado por CH2 y CHOH; 



B se selecciona del gmpo formado por CH2 y CH-CH3; 

R 5 es un grupo Ar o un grupo Hetar, ambos de los cuales pueden. ser no sustituidos 

o Ilevar uno o mAs sustituyentes seleccionados del grupo formado por: hal6genos; 

CN; NH2; alquilo CI -Cg, alquenilo C2-C8 y alquinilo C2-C8, alcoxi CI -Cg, (alquil 

Cl-C8)amino y di-(alquil Cl-C8)amino no sustituidos y al menos monosustituidos, 

cuyos sustituyentes se seleccionan del grupo formado por F, alcoxi CI -C6, fenoxi, 

(alquil Cl-C6)Mercapto, NH2, (alquil Cl-C6)amino y di-alquil (CI-C6)amino; alca-

nodiflo C3-05; fenilo; heteroarilo; alquilo CI -C2 sustituido con fenilo o heteroarilo; 

10 CF3; OH; fenoxi; benciloxi; (alquil CI-COCOO; S(0)m(alquilo Cj-C6); S(0)M-

fenilo; S(0)m-heteroarilo; SH; fenilamino; bencilarnino; (alquil Cl-C6)-CONH-; 

(alquil Cl-C6)-CON(alquilo CI -C4); fenil-CONH-; fenil-CON(alquilo Cl-C4)-; hete-

roaril-CONH-; heteroaril-CON(alquilo Cl-C4)-; (alquil Cl-C6)-CO; fenil-CO; hete-

roaril-CO; CF3-CO; -OCH20-; -OCF20-; -OCH2CH20-; -CH2CH20-; COO(alquilo 

15 CI -C6); -CONH2; -CONH(alquilo CI -C6); -CON(di-(alquilo CI -C6)); CNH(NH2); 

-sO2NH2; -S02NH(alquilo CI-C6); -SO2NH(fenilo); -S02N(di-(alquilo CI-C6)); (al-

quil Cl-C6)SO2NH-; (alquil Cl-C6)SO2N(alquilo Cl-C6)-; fenil-S02NH-; fenil-

S02N(alquilo Cl-C6)-; heteroaril-S02NH-; heteroaril-S02N(alquilo Cl-C6)-; y hete-

rociclos de 5 a 7 miernbros mononucleares, alifAticos, saturados o al menos mono-. 

20 insaturados, que contienen. uno a tres heteroAtomos seleccionados del grupo forina-

do por N, 0 y S, heterociclos que pueden estar sustituidos con uno o mAs sustitu-

yentes seleccionados del grupo formado por hal6genos, alquilo CI -C3, alcoxi CI -C3,.-

OH, oxo y CF3, donde dichos heterociclos pueden estar condensados opcionahnen-

te con dicho grupo Ar o dicho grupo Hetar; donde todos los grupos heteroarilo, fe-

25 nilo, que contienen hetero-arilo y que contienen fenilo, que estAn presentes opcio-

nalmente en dichos sustituyentes de dicho grupo Ar o de dicho grupo Hetar, pueden 

estar sustituidos con uno o ma’s sustituyentesseleccionados del grupo formado por 

hal6genos, pseudohal6genos, alquilo CI -C3, OH, alcoxi CI -C3 y CF3; 

30 heteroarilo es un heterociclo mono- o biciclico aromdtico, de 5 a 10 miernbros, que 

contiene uno o mds heteroAtomos seleccionados del grupo fonnado por N, 0 y S; 

el grupo Hetar es un heterociclo mono- o biciclico, aromAtico, de 5 a 10 miembros, 

que contiene uno o mis hetero6tomos seleccionados del gmpo formado, por N, 0 y 

35 S; 

14 



5 

el grupo Ar es fenilo, naft- I -ilo o naft-2-ilo. 

m es 0 6 2. 

3. Una indanil amina acilada en cualquiera de sus formas estereois6meras, o una de 

sus mezclas en cualquier proporci6n, o una de sus sales fannac6uticarnente acepta-

bles de acuerdo con la reivindicaci6n I o 2, donde en la f6rmula (I) 

10 R’ es H, hal6geno o alquiloCI-C4; 

15 

R2 y R3 son cada uno H; 

4 R , independientemente, tiene el mismo significado que R’; 

A es CH2; 

R 5 es fenilo o un grupo Hetar, ambos de los cuales pueden ser no sustituidos o Ile-

var uno o mds sustituyentes seleccionados del grupo fonnado por: hal6genos; CN,’ 

20 NH2; alquilo CI -C6, alquenilo C2-C6, alquinilo C2-C6, alcoxi CJ -C3, (alquil Cj-

C4)amino y di-(alquil Cl-C4)amino, no sustituidos y al menos monosustituidos, cu-

yos sustituyentes se seleccionan del grupo formado por F, alcoxi CI -C3, (alquil Cj-

C3)mercapto y NH2; alcanodillo C3-05; fenilo; heteroarilo; alquilo C1-C2 sustituido 

con fenilo o heteroarilo; CF3; OH; (alquil Cj-1C4’_)COO; S(0),n(alquilo CI -C4); (alquil 

25 Cl-C4)-CONH-; (alquil Cl-C4)-CON(alquilo Cl-C4)-; (alquil Cl-C4)-CO; fenil-CO; 

hetero-aril-CO; CF3-CO; -OCH20-; -OCF20-; -OCH2CH20-; -CH2CH20-; 

COO(alquilo C1 -C6); -CONH2; -CONH(alquilo C1 -C4); -CON(di-(alquilo Cl-C4)); 

CNH(NH2); -S02NH2; -S02NH(alquilo C1 -C4); -S02NH(fenilo); -S02N(di-(alquilo 

Cl-C4)); (alquil Cl-C4)SO2NH-; (alquil Cl-C4)SO2N(alquilo Cl-C4)-; y heterociclos 

30 de 5 a 7 miembros, mononucleares, alifAticos, saturados o al menos monoinsatura-

dos, que contienen 1 a 3 heteToa’tomos,seleccionados del grupo fonnado por N, 0 y 

S, heterociclos que pueden estar sustituidos con uno o ma’s sustituyent,es seleccio-



nados del grupo formado por hal6genos, alquilo CI-C3, alcoxi CI -C3, OH, oxo y 

CF3, y donde dichos heterociclos pueden estar condensados opcionalmente con di-

cho fenilo o dicho grupo Hetar; y donde todos los grupos heteroarilo, fenilo, que 

contienen heteroarilo y que contienen fenilo, que estdn presentes opcionalmente en 

5 dichos sustituyentes de dicho fenilo o dicho grupo Hetar, pueden estar sustituidos 

con uno o rn?s sustituyentes seleccionados del grupo fonnado por hal6genos, pseu-

dohal6genos, alquilo CI -C3, OH, alcoxi CI -C3 y CF3; 

heteroarilo es un heterociclo mono- o biciclico aromdtico, de 5 a 10 miernbros, que 

10 contiene uno, dos o tres heteroAtomos seleccionados del grupo formado por N, 0 y 

S; 

el grupo Hetar es un heterociclo mono- o biciclico, aromAtico, de 5 a 10 miembros, 

que contiene uno, dos o tres heterodtomos seleccionados del grupo formado, por N, 

15 0 y S; 

m es 0 6 2. 

4. Una indanil amina acilada en cualquiera de sus formas estereois6meras o una de sus 

20 mezclas en cualquier proporci6n o una de sus sales farmac6uticamente aceptable-s-

segdn cualquiera de las reivindicaciones I a 3, donde en la f6rinula (1) 

25 

R1 es H, ha]6ge’no o alquilo CI -C4; 

R 2 y R 3 son cada uno H; 

R 4 
, independientemente, tiene el mismo significado que R’; 

A y B son cada uno CH2; 

I 



R 5 es fenilo o un grupo Hetar, ambos de los cuales pueden. ser no sustituidos o Ile-

var uno o mds sustituyentes seleccionados del grupo formado por: F; Cl; Br; alquilo 

CI -C3; alcoxi CI-C3-metilo; 2-amino-3,3,3-ftifluoropropilo; CF3; alcanodiflo C3-05; 

fenilo; heteroarilo; bencilo; heteroarilmetilo; OH; alcoxi CI-C3; fenoxi; trifluorome-

toxi; 2,2,2-trifluoroetoxi; (alquil CI-C4)COO; (alquil CI-C3)rnercapto; fenilmercap-

to; (alquil CI-C3)sulfbnilo; fenilsulfonilo; N112; (alquil Cl-C4)-amino; di-(alquil Ci-

C4)arnino; (alquil Cl-C3)-CONH-; (alquil Cl-C3)-SO2NH-; (alquil CI -C3)-CO; fenil-

CO; -OCH20-; -OCF20-; -CH2CH20-; COO(alquilo CI-C4); -CONH2; 

-CONH(alquilo CI -C4); -CON(di-(alquilo CI -C4)); CN; -S02NH2; -SO2NH(alquilo 

10 CI-C4); -S02N(di-(alquilo CI-Q); pirrolidinilo; piperidinilo; morfolinilo y tiornor-

folinilo; y donde todos los grupos heteroarilo, fenilo, que contienen. heteroarilo y 

que contienen fenilo, que estdn presentes opcionalmente en dichos sustituyentes de 

dicho fenilo o dicho grupo Hetar, pueden. estar sustituidos con uno o mAs sustitu-

yentes seleccionados del grapo fonnado por hal6genos, pseudohal6genos, alquilo 

15 C I -C3, OH, alcoxi C I -C3 y CF3; 

heteroarilo se selecciona. del grupo formado por: furilo, pirrolilo, tienilo, tiazolilo, 

isotiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, pirazolilo, imidazolilo, piridazinilo, pirazinilo, 

piridilo, pirimidinilo, benzoirnidazolilo, benzotiazolilo, benzoxazolilo, quinolinilo, 

1-4 20 iso 
. 
quinolinilo, quinoxalinilo, quinazolilo, indolilo, benzofuranilo, benzotiofenilo e 

indazolilo. 

el grupo Hetar se selecciona del grupo fonnado por: furilo,’pirrolilo, tienilo, tiazoli-

lo, isotiazolilo,,oxazolilo, isoxazolilo, pirazolilo, imidazolilo, piridazinilo, pirazini-

25 10, piridilo, pirimidinilo, benzoirnidazolilo, benzotiazolilo, benzoxazolilo, 

quinolinilo, isoquinolinilo, quinoxaliniloi? quinazolilo, indolilo, benzofuranilo, 

benzodioxolilo, benzotiofenilo, e indazolilo. 

5. Una indanil amina acilada en cualquiera de sus formas estereois6meras, o una de 

30 sus mezclas en cualquier proporci6n, o una de sus sales farinac6uticarnente acepta-

bles segdn cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, donde en la f6rinula (1) 

R1 es H, hal6geno o alquilo CI-C4; 



R 2 yR 3 son cada uno H; 

A y B son cada uno CH2; 

R 5 se selecciona del grupo fonnado por: 4-fluorofenilo, 4-clorofenilo, 4-bromofenilo, 
4-(alcoxi Cl-C3)fenilo, 4-trifluorometoxifenilo, 2-bromo-4-fluorofenilo, 2-cloro-4-

fluorofenilo, 3,4-dimetilfenilo, 2,4-dimetilfenilo, 4-cloro-2-metilfenilo, 2-hidroxi-4-
metilfenilo, 2-hidroxi-4-etoxifenilo, 2-metoxi-4-metilfenilo, 4-fenoxifenilo, 3-fluoro-

10 4-metilfenilo, benzo[1,3]dioxol-S-ilo, 2,2-difluoro-benzo[1,3]-dioxol-5-ilo, 2,3-
dihidrobenzofaran-5-ilo, 1-(4-clorofenil)-5-trifluorometil-IH-pirazol-4-ilo, 1-(4-

fluorofenil)-3,5-dimetil-lH-pirazol-4-ilo, IH-benzotriazol-5-ilo, 1H-indol-4-ilo, IH-
indol-6-ilo, 1-isopropil-2-trifluorometil-lH-benzoimidazol-5-ilo, 1-metil-3-oxo-

1,2,3,4-tetrahidroquinoxalin-6-ilo, 1-fenil-5-trifluorometil-lH-pirazol-4-ilo, 2-(2-
15 hidroxi-piridin-4-il)-IH-benzoimidazol-5-ilo, 2-(4-cianofenil)-IH-benzoimidazo1-5-

ilo, 2,4-dimetiloxazol-5-ilo, 2,4-dimetilpirimidin-5-ilo, 2,4-dimetiltiazol-5-ilo, 2,5-
dimetil-IH-pirrol-3-ilo, 2,5-dimetil-l-fenil-IH-pirrol-3-ilo, 2,5-dimetil-l-piridin-4-
ilmetil- 1 H-pirrolilo, 2,5-dimetil-2H-pirazol-3-ilo, 2,6-dicloropirid-3-ilo, 2,6-

dimetoxipirid-3-ilo, 2,6-dimetilpirid-3-ito, 2-amino-4,6-dimetilpirid-3-ilo, 2-amino-
20 6-cloropirid-3-ilo, 2-wnino-pirid-3-ilo, 2-cloro-6-metilpirid-3-ilo, 2-cloropirid-4-ilo, 

2-ciclopropil-4-metil-tiazol-5-ilo, 2-dimetilamino-4-metiltiazol-5-ilol, 2-dimetil-

arninopirid-4-ilo, 2-etil-5-metil-2H-pirazol-3-ilo, 2-hidroxi-6-metil-pirid-3-ilo, 2-

metil-lH-benzoimidazol-5-ilo, 2-metil-3H-benzoimidazol-5-ilo, 2-metilpirid-3-ilo,-’-

2-metil-6-trifluorometilpirid-3-ilo, 2-metiltiazol-5-ilo, 2-morfolin-4-il-piridin-4-ilo, 
25 2-morfolin-4-il-pirimidin-5-ilo, 2-pirrolidin-l-ilpiridin-4-ilo, 3,5-dimetil-lH-pirazol-

4-ilo, 3-amino-5,6-dimetilpirazin-2-ilo, 3-amino-5-metilpirazin-2-ilo, 3-arnino-

pirazin-2-ilo, 3-dimetilamino-4-metilfenilo, 3-dimetilaminofenilo, 3H-

benzoimidazol-5-ilo, 1H-benzoimidazol-5-ilo, j’--metanosulfonilarnino-2-metilfenilo, 

3-metanosulfonilarninofenilo, 3-metilisoxazol-4-ilo, 3-morfolin-4-ilfenilo, 3-
30 piperidin- I -il-fenilo, 3-pirrolidin- I -ilfenilo, 4-(2,2,2-trifluoroetoxi)fenilo, 4,6-

dimetilpirid-3-ilo, 4-arnino-2-etilsulfanilpirimidin-5-ilo, 4-amino-2-metilpiiimidin-5-

ilo, 4-cloro-3-metano-sulfonilaminofenilo, 4-cloro-3-sulfamoilfenilo, 4-metil-3-

metilarninofenilo, 4-metiltiazol-5-ilo, piridin-2-ilo, 5,6,7,8-tetrahidroquinolin-3-ilo, 

5 -amino- I -fenil- I H-pirazol-4-i lo, 5-metanosulfonil-2-metilfenilo, 5-metil-l-fenil-

35 IH-pirazol-4-ilo, 5 -metili sox azol-3-ilo, 5-metilpirid-3-ilo, 5-metilpirazin-2-ilo, 6-

cloropirid-3-ilo, 6-cianopirid-3-ilo, 6-dimetil-aminopirid-3-ilo, 6-etinilpirid-3-ilo, 6-

w m 



metoximetilpirid-3-ilo, 6-metoxipirid-3-ilo, 6-metil-2-metilaminopizid-3-ilo, 6-

metilaminopirazin-2-ilo, 6-metilphid-3-ilo, 6-morfolin-4-il-pirid-3-ilo, 6-pizTolidin-

1-ilpirid-3-ilo, imidazo[1,2-a]piridin-2-ilo, 6-trifluorometilpirid-3-ilo, pirimidin-4-
ilo, 4-metilsulfanilfenilo, 4-etilsulfanilfenilo, 3-metoxicarbonilfenilo, 4-

5 metoxicarbonilfenilo, 3-etoxicarbonilfenilo, 4-etoxicarbonilfenilo, 2-bromo-4-
clorofenilo, 2,3-diclorofenilo, 3-cloro-4-(propano-2-sulfonil)tiofen-2-ilo, 4-bromo-2-

clorofenilo, 4-metoxifenilo, 4-etoxifenilo, 3-metoxifenilo, 3-etoxifenilo, 2-metil-

tiofen-3-ilo, 3-cloro-4-metiltiofen-2-ilo, 5-bromotiofen-2-ilo, 5-clorotiofen-2-ilo, 5-

metiltiofen-2-ilo, 4-metiltiofen-2-ilo, 3-metiltiofen-2-ilo, 5-acetiltiofen-2-ilo, phidin-
10 3-ilo, piridin-4-ilo, 4-trifluorometilfenilo, 4-etilaminofenilo, 4-metilaminofenilo, 2-

aminofenilo, 4-bromo-2-fluorofenilo, 2-clorofenilo, 3-cloro-4-metilfenilo, 4-cloro-3-

metilfenilo, 2-cloro-3-metilfenilo, 2-metilfenilo, 2-acetoxi-4-metilfenilo, 2-acetoxi-4-

etoxifenilo, 2-acetoxi-4-metoxifenilo, 4-trifluorometilsulfanilfenilo, naftalen-2-ilo, 

1,1-dimetilindan-4-ilo, 3-isobutirilaminofenilo, 3-(2,2-dimetilpropionilamino)fenilo, 

15 2-bromofenilo, 2-fluorofenilo, 3-bromo-5-metiltiofen-2-ilo, 3-cloro-6-fluoro-

benzo[b]tiofen-2-ilo y 3,4-diclorobenzofb]tiofen-2-ilo. 

6. Una indanil amina acilada o una de sus sales fannac6uticamente aceptables segdn 

cualquiera de las reivindicaci ones I a 5, seleccionada del grupo formado por: 

20 N-indan-2-il-4-trifluorometilbenzamida, indan-2-ilamida de acido 5-bromotiofen-2-

carboxilico, 2-hidroxi-N-indan-2-il-4-metilbenzamida, 4-etilsulfanil-N-indan-2-il-----

benzarnida, indan-2-ilamida de dcido 2,2-difluorobenzo[1,3]dioxol-5-carboxflico, 

indan-2-ilarnida de Acido 2,5-dimetil-l-piridin-4-ilmetil-IH-pirrol-3-carboxilico, 

indan-2-ilatnida’ de dcido 2,3-dihidrobenzofuran-5-carboxflico, indan-2-ilamida de 

25 Acido IH-indol-6-carboxilico, 6ster 2-(indan-2-ilcarbamoil)-5-metil-fenflico de dci-

do ac6tico, 2-arnino-N-indan-2-ilbenzamida, indan-2-ilarnida de dcido 2,5-dimetil-

1H-pirTol-3-carboxilico, indan-2-ilamida de dcido 5-metiltiofen-2-carboxilico, in-

dan-2-ilamida de dcido 3-cloro-4-metiltiofen-2-carboxilico, indan-2-ilarnida de dci-

do 3-metiltiofen-2-carboxilico, N-indan-2-il-4-metilaminobenzarnida, N-indan-2-il-

30 4-metilsulfanilbenzamida, indan-2-ilarnida de dcido 3-cloro-4-(propano-2-sulfonil)-

tiofen-2-carboxilico, indan-2-ilamida de dcido 5-metil-l-fenil-lH-pirazol-4-

carboxilico, indan-2-ilamida de Acido 5-acetiltiofen-2-carboxilico, y 2-cloro-N-

indan-2-il-6-metilnicotinarnida. 



to 

7. Una indanil arnina acilada segfin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, en 

cualquiera de sus formas estereois6meras o una de sus mezclas en cualquier 

proporci6n o una de sus sales farmac6uticamente aceptables para uso Como 

producto farmac6utico. 

8. Una indanil amina acilada en cualquiera de sus formas estereoisom6ricas o un a 

mezcla de las mismas en cualquier raz6n o una sal del mismo farmac6uticamente 

aceptable de acuerdo a cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5 donde en la 

f6rmula (1) R5 se selecciona del grupo que consiste de 4-fluorofenil, 2,2-difluoro-

benzol [1,3]dioxol-5-il, 5-bromo-tiofeno-2-il, 4-bromo-2-cloro-fenil y 2-bromo-4-

cloro-fenil. 

9. Una indanil amina acilada en cualquiera de sus formas estereoisom6ricas o un a 

mezcla de las mismas en cualquier raz6n o una sal del mismo farmacc-uticamente 

aceptable de acuerdo a cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5 y 8 donde en la 

f6rmula (1) cada uno de los grupos R1, R2, R3 y R4 son H y cada uno de los grupos 

A y B son CH2-

10. Una indanil amina acilada de acuerdo a cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5, 8 

y 9 seleccionadas del grupo que consiste de 4-bromo-2-cloro-N-Indan-2-il-

benzamida y 2-bromo-4-cloro-N-indan-2-il-benzamida. 

ii. Una indanil amina acilada de acuerdo a cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, 8 

y 9 que es indan 2-il-amida del dcido 2,2-difluoro-benzo [1,3] dioxol-5-carboxilico. 

12. Una indanil amina acilada de acuerdo a cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, 8 

y 9 que es indan-2-il-an-dda del dcido 5-bromo-tiofen-2-carboxilico. 

zo 



mprende una dosis eficaz de al menos un. 

compuesto de f6rmula (I) segfin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6 y 8 a 12 en 

cualquiera de sus formas estereois6meras, o una de sus mezclas en cualquier 

proporci6n, y/o una de sus sales farmac6uticamente aceptables y un vehiculo 

famac6uticamente aceptable. 

14. Una preparaci6n farmac6utica de acuerdo con la. reivindicaci6n 13, preparaci6n 

farmac6utica que estd en forma de pildora, comprimido, comprimido laqueado, 

comprimido recubierto de az-dcar, grdnulo, cdpsula de gelatina dura o blanda, 

soluci6n, jarabe, emulsi6n o suspension acuosa, alcoh6lica u oleosa, supositorio, 

soluci6n para inyecci6n o infusi6n, pomada, tintura, pulverizaci6n, sistemas 

terap6uticos transdLsrmicos, pulverizaci6n nasal, mezcla de aerosol, n-dcrocdpsula, 

implante o varilla. 

15. Un m6todo para. la sintesis de un comptiesto de acuerdo con las reivindicaciones 1 

a 6 y 8 a 12, caracterizado por que comprende la etapa de: 

Realizar una reacci6n de acoplamiento de la indanil amina respectiva con un dcido 

o cloruro de dcido apropiado en la presencia de una base seleccionada de 

trietilamina y diisopropiletilamina y/o un agente de acoplarniento seleccionado de 

carbodfimidas, HATU y TOTU; y en donde la reacci6n se Ileva a cabo a 

temperatura ambiente y en un solvente seleccionado entre diclorometano, 

4 tetrahidrofuran, tolueno y dioxano. 

-ZI 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Radicaci6n No. 03 068 409 
Clasificaci6n Internacional (IPC): C07C 2133/64.;:,A61 K 31/165 
Concepto Tftnico No. 2795 

Patente de Invenci6n Patente de Modelo de Utilidad 

Via Nacional F? 

Via PCT (fase nacional) F7 Cap.1 E7] Cap. 11 F-1 

No. Sol. Internacional EP2002/01444 
Fecha de Presentaci6n Internal. 12/02/2002 

Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48 
de la Decisi6n 486 de la Comisi6n de la ComunJdad Andina, se le comunica: 

Documentos estudiados 

Descripci6n: Folios 74 a 188 como se raoic6 iniqialmente. 

Reivindicaciones: Folios 189 a 211 modificadas en fase nacional. 
Folios 361 a 378 modificadas en f6se nacional. 
Folios 397 a 409 modificadas en fase nacional 

Rta. del Solicitante: Folios: 350 a 358, Folios 389 a 409 

Prioridad: EU 01 102 850.3 (13/02/2001) 

Objeto de Ila Invenci6n 

Titulo de la invenci6n: "Indanil aminas aciladas y su uso como fArmacos" 

El objeto de la solicitud consiste en 

R 2 
0 
?�R  6 

3 A R 
4? 

Reivindicaciones 1-15: Una indanil amina acilada de acuerdo con la formula I 

Problema T6cnico Planteado: "Necesidad de compuestos que eleven la expresi6n 
de enzimas de NOS en c6lulas endoteliales" 

L 
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Soluci6n: "Proveer indanil amina aciladas en cualquier de 
esterois6meras y sus mezclas en cualquier proporci6n o 
farmac6uticamente aceptables para aum.entar la expresi6n de eNOS" 

I PC: C07C 233/64; A61 K 31/165 

Determinaci6n del Estado de Wrftnica 

sus formas 
sus sales 

El Estado de la T6cnica se determin6 con base en la fecha de prioridad 
2001.02.13 y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto de 
esta solicitud: 

Item Documento Titulo 
Fecha de 

Publicacift 

DI W09706158 Bicyclic amidine derivatives useful in 20.02.1997 therapy 

D2 W00051970 Amide compounds for the potentiation 08.09.2000 
1 1 of cholinergic activity 

Respuesta a los argumentos del solicitante 

Con relaci6n a la claridad de la solicitu?,el solicitante dice que ha corregido la 

dependencia de la reivindicaci6n 14 y.. que ha modificado la reivindicaci6n 15 

definiendo los elementos involucrados en la reacci6n y que la reacci6n se lleva a 

cabo a temperatura ambiente y en dicloroMpta,no, tetrahidrofurano, tolueno y 

dioxano). Se considera que se. hap.,,Aupera do las. objeciones mencionadas con 

claridad. 

En cuanto al nivel inventivo, dice el solicitante que: "la persona medianamente 

versada en la materia que quisiera solucionar e/ problema planteado en /a 

presente solicitud (proporcionar compuestos que estimulen /a expresi6n endotelial 

de NO sintase y que sean Ofiles para el tratamiento de enfermedades 

cardiovasculares), no consideraria, relevante las ensehanzas de D1," 

La presente invenci6n, segOn el autor, busca elevar la expresi6n de eNOS, y D1 

presenta mecanismos para inhibir la NOS. Se considera. que al trabajar sobre el 

mismo mecanismo fisiol6gico, el experto en la materia estaria motivado a 

modificar lo revelado por D1 para modificar la respuesta biol6gica obtenida por 

estos compuestos. De manera que no se considera que el documento D1 este 

fuera de la orbita del alcance de la presente solicitud. 

En cuanto a D2, el solicitante dirma:’W no semenciona o se sugiere que los 
compuestos affi divulgados o cualquier otro compuesto pueda exhibir aigun efecto 
en la expresion de NO-sintasa endoteli 

. 
q1 y que.,sea uffl en el tratamiento de 

enfermedades cardiovasculares tales ’66m-o’’ e?’nferm’edad coronaria o falla 
cardiaca. 

A este respecto, se observa que D2 presenta 
’ 
la soluci6n para una problerna que 

no esta ubicado dentro de la misma orbita del objeto de la presente solicitud. 

Se deja de presente que la Oficina Nacional puede incluir documentos NO 
mencionados en el ISR para evaluar alguna solicitud, y el que un determinado 

documento no haya sido mencionado en el ISR no constituye un argumento v6lido 

para cancelar la validez del mismo durante el tr6mite de alguna solicitud 
presentada en el pals. 



Andlisis de patentabilidad (articulo 14 D486) 

Nivel inventivo (articulo18 D486) 

La reivindicaci6n 1 dice: una indainil amina ppilada de acuerdo con la formula 
general I en cualquiera de sus forr-a,;, sestope ornetas, o una de sus mezclas en 
cualquier proporci6n, o una de sus s 

I 
ales’ farmac6uticamente aceptables ... (lo 

dem6s como en el folio 404)". 

El estado de la t6cnica m6s cercano es D1 que ensefia derivados de amidas 
bicfclicas � abajo � con actividad 

’ 
inhibidora de la sintetasa del oxido nitrico en 

c6lulas endoteliales donde: V o W son un grupo -(CH2)a- y -(CH2)b- donde pueden 
ser a=1 y b=2, pudiendo resultar en un ciclo de siete miembros(pcigina 2 lineas 15 
a 20). A se define como -CH(-(CH2)m-N(XY) en donde m es 0, X es H, y Y puede 
representar un grupo alquilo o alcoxi (p6gina 1-4). en presencia de los compuestos 
de la presente solicitud (p6gina 16, linea 12). 

U?,v 

H w 

La solicitud se diferencia de D1 en,,e,l grp ,po �NH -C-(=NH)-D presente en el anillo 

benc6nico del biciclo indano y el g?? 0 �N’H-Y,.’prese‘bte  en el mismo sistema, por 

lo cual la presente solicitud es novedosa frerite al estado del arte. 

El Problema T6cnico planteado por esta solicitud que es proveer compuestos 

alternativos capaces de incrementar la expresi6n de NO endotelial no se habfa 

resuelto previamente mediante el mismo tipo de compuestos ya conocidos. Por 

esta raz6n se considera que las sustituciones del grupo de las indanil aminas 

aciladas reivindicadas no son evidentes para una Lpersona medianamente versada 

en la materia. 

Se modifica el titulo de la siguiente manera: INDANIL AMINAS ACILADAS" 

Conclusi6n: 

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder 

las reivindicaciones: 1 a 15 (folios 397 a 409)’ 

Bogot6 D.C., 

Concepto T6cnico Examinador T6cnico 
No. 2795 C6digo 202092 
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industria y Comemio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION No. _1:!? 2.7 6 -4 
Por la cual se otorga una patente de invenci6n 

CERTIFICADOLft..- -7 
f 

Rad. PCT/ 03-68409 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las conferidas en el numeral 38 del 

articulo W del Decreto 1687 de 2010, y 

CONSIDERANDO; 

le PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el dia 11 de agosto del 
2003 con el No 03068409-00000000, el doctor Luis Patitio Leyva, en su calidad de 
apoderado de Sanofi - Aventis Deutschland GmbH, present6 la solicitud de patente de 
invenci6n titulada "INDANIL AMINAS ACILADAS Y SU USO Como FARMACOS", 
correspondiente a la solicitud internacional PCTIEP 02/01444 de fecha 12 de febrero del 
2002, para que se iniciara la fase nacional en virtud del Tratado de Cooperaci6n en Materia 
de Patentes (PCT). 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial NO 547 del 30 de diciembre del 2004, sin que se hubieran presentado oposiciones 
por parte de terceros. 

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio No 12847 y notificado por 
fijaci6n en lista el 20 de noviembre del 2009 se requiri6 al solicitante en los tk6rminos del 
articulo 45 de la Decisi6n 486 de la Comisi6n de la Comunidad Andina, para que presentara 
respuesta a las observaciones de carteter ttcnico visibles a folios 379 a 380 del cuaderno 
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos 

0 
establecidos por esta Decisi6n, Oara la concesi6n de la patente. 

CUARTO: Que el solicitante mediante escrito radicado bajo el N* 03-068409-00011 -0000 del 

26 de marzo del 2010, respondiO oportunamente el requerimiento formulado, y present6 
nuevas reivindicaciones 1 a 15 (Fls. 397 a 409) que reemplazan las originalmente 

presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas en el examen de 

fondo. Se acept6 el nuevo capitulo reivindicatodo presentado, como quiera que se ajusta a 

las prescripciones contenidas en el articulo 34 de la Decisi6n 486. 

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el artfculo 14 de la Decisi6n 486 expedida por la 
Comisi6n de la Comunidad Andina "Plos palses miembros otorgarcin patentes para las 
invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los Campos de la tecnologla, 
siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicaci6n 
industrial. " 

PAgina 1 de 3 Sede Centro: Carrera 13 No, 27-00 Pisos 3.4, 5 y 10. 

Sede CAN: Aw. Carrera 50 No. 27-55, Int. 2, 
Conmutadores: 5870000 y 5880234 

Fax: 5870284. Lines 0180000-910165 
Web: Z=,jlc,gov.cO e-mail: infoQsic.qov.go 

Bogot9i D.C. - Colombia 
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Industria y Comerdo 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION No. 14 27 8.4., 
Por /a cual se otorga una patente de invenci6n 

CERTIFtCADO NQ1-
7 

Rad. PCT/ 03-68409 

SEXTO. Que en el presente calso las reivindicaciones 1 a 15 contenidas en los folios 397 a 

409 cumplen los requisitos indicados en el considerando anterior y, en consecuencia, este 
Despacho encuentra procedente conceder para las mismas la patente solicitada. 

SEPTIMO: Que de acuerdo con el objeto concedido se modifica el titulo de la invenci6n, el 

cual quedar6 de la siguiente manera, "INDANIL AMINAS ACILADAS". 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Otorgar patente de invenci6n a la solicitud que entr6 en fase 
nacional en virtud del Tratado de Cooperaci6n en Materia de Patentes, (PCT), para la 
creaci6n titulada: 

" INDANIL AMINAS ACILADAS " 

Clasificaci6n /PC: C 07 C 233164, A 61 K 311165. 

Relvindicaciones: 1 a 15 Folios: 397 a 409. 

Titular. SANOFI - AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH. 

Domkillo: Frankfurt, Alemania. 

Inventores: Hartmut Strobel, Paulus Woh1fart, Alena Safarova, Armin Walser, Teri 

Suzuki y Rarnafinga M. Dharanipragada. 
Prioridad N*: EPO 01 102 850.3 Fecha: 13 de febrero del 2001. 

SolicitudintemacionaiNl?-PCTIEP02101444 Fecha:12defebrerodeI2002. 

Vigente desde: 12 de febrery del 2002 Hasta: 12 de febrero del 2022. 

ARTICULO SEGUNDO: El titular tendr6 los derechos y las obligaciones establecidos en la 

Decisi6n 486 de la Comisi6n de la. Comunidad Andina y en las dem6s disposiciones legales 
vigentes sobre propiedad industrial, precisando que para mantener vigente la patente se 
deber;A cancelar la tasa anual de mantenimiento, conforme lo dispone el articulo 80 de la 
referida norma comunitaria. 

PiAgina 2 de 3 $ode Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 3,4. 5 y 1D. 

Sede CAN: Av, Carrara 50 No. 27-55, Int. 2. 
Conmutadores’. 5870000 y 5880234 

Fax: 5870284. Linea 0180000-910165 
Web: www.jic.qov.co e-mail: infoRsic.gov.co 

Bogotb D.C. - Colombia 
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Industria y Coinerdo 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION No. I A2.T8-41 
Por la cual so otorga una patente de invenci6n 

CERTIFICADO’Nd’."’ 

Rad. PCT/ 03-68409 

ARTICULO TERCERO: Entregar al titular copia aut6ntica de esta resoluci6n y el certificado 
de patente, previas las anotaciones en los libros de registro. 

ARTICULO CUARTO, Notificar personalmente el contenido de la presente resolucidin al 
doctor Luis Patiho Leyva, en su calidad de apoderado de Sanofi - Aventis Deutschland 
GmbH, o a quien haga sus veces, entreg6ndole copia de la misma y advirti6ndole que contra 
ella procede el recurso de reposic!6n, ante el Superintendente de Industria y Comercio, el 
cual podr6 ser interpuesto en el momento de la notificaci6n o dentro de los cinco 5 dias 
h6biles siguientes a ella. 

NOTIOQUESE Y CUMPLASE 
Dada en Bogott, D.C., a los 8 AGO. 2010 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO, 

GUSTAVO VALBUeNA QUINONES 

Doctor 
LUIS PATINO LEYVA 
Calle 94 A N" 7 A � 09. 

2Pt’ 

otA D.C. 

O2021 
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