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1. Me refiero al auto dictado por ese Despacho notificado por fijación  en lista de 25 de 

Mayo de 2007. 

2. M0DIFICACIONES: 

Me permito manifestar que es deseo del sollcitante realizar las siguientes 

modificaciones al capItulo reivindicatorio de la solicitud presentada: 

� REIVINDICACI6N1: Se han definido las posibles connotaciones que puede tomar ci 

sustituyente R3 de la formula Markush reclamada cuando es un "heterociclo aromÆtico 

, de 5 miembros" de tal manera que en adelante se lee para la definición de dicho grupo 

heterociclo, 10 siguiente: "en donde dicho heterociclo aromÆtico de 5 miembros se 

selecciona del grupo que consiste de furano, tiofeno, tiazol, pirrol, Imidazol, pirazol, 

- oxazol, isoxazol, triazol, oxadiazol, tiadiazol y tetrazol", sin alterar las posibilidades de 

sustitución previamente establecidas, las cuales se encuentran claramente definldas. 

Sobre este particular, me permito manifestar que el sustento para dicha modificación 
-.’ .cJ.. 

puede encontrarse en la pÆglna 13, lineas 7-12 de la descripción de la solicitud 

estudio. 

� REIVINDICAcIÔ?&  2RIGINAL_21: La reivindicación original 21 ha sido e I I m In ad a de 1a 

solicitud en estudio. 
1: 

� REIvINDICACIONES_ORIGINALES_22_v _23: Como consecuencia de la elimlnación’ 

anteriormente mencionada, las reivindicaciones origlnales 22 y 23 han sido 

renumeradas como nuevas reivindicaciones 21 y 22. 
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. REIVINDICAIQNE$ ORIGINAtES 24 V 25: Las reivindicaclones originales 24 y 25 han sido 

e Ii ml n a d a s del capitulo relvindicatorio de la solicitud en estudio. 

Sobre las anteriores modificaciones me permito manifestar a ese Despacho que las 

mismas no amplIan de manera alguna el alcance de la presente invención en 

concordancia con lo establecido en el ArtIculo 34 de la Decision 486 de 2000. 

3. 0a3EcIÔN DE CLARIDAD: 

De acuerdo con el Concepto TØcnlco ncimero 0730, el seæor Examinador objeta la 

claridad del capItulo reivindicatorlo de la presente invenclón estableciendo 10 siguiente: 

"con respecto a la connotación que toma el radical R3 resulta evidente que cuando se habla 

de grupos heterocidilcos se estØ haciendo referenda a diversas clases de radicales que 

provienen de una amp/ia gama de compuestos ... no se discrimina la categorIa funcional y 

quImica, asI como el nOmero y clase de Ætomos y heteroÆtomos que con forman el ciclo". 

Sobre este particular, me permito manifestar que teniendo en cuenta la modiflcaclón 

realizada al capItulo reivindlcatorio, se han definido de manera clara e invariante las 

posibles connotaciones que puede tomar la expresión "heterocicIoarornÆçqjiecinco  

mie" con l2_ualsprLja objecJóeclaridad reahzada por el seæor Examinador. 

4. Oa,EcIÔN DE NO PATENTABIUDAD: 

Por otro lado, el seæor Examinador objeta la patentabilidad de las reivindicaciones 21 

y 24 por referirse a la actividad terapØutica de los compuestos de la presente invención, y 

ademÆs objeta la patentabilidad de la reivindicación 25 por referirse at uso de los 

compuestos de la misma, estableciendo que dichas reivindicaclones no pueden ser 

patentables de acuerdo con la legislaclón vigente. 

Sobre este particular, me permito manifestar que teniendo en cuenta que las 

reivindicaciones objetadas fueron eli m I n a d a s iel capItulo reivindicatorio de la solicitud 

en estudio, se supera la ob)eclon realizada por el senor Examinador a este respecto. 

.p_. 

S. OB]ECIÔH DEJINIDAD DE INVENCIÔN: 

Adicionalmente, el seæor Examinador objeta la unidad de invenclón de la presente,-.:. 

solicitud presentando los siguientes argumentos: � � :..; 

� "(...) no todos los compuestos que se obtienen cuando se efectOan las sustituciones... se 

pueden cobijar bajo la estructura de formula (I), caracteristica esencial y concepto 

inventivo reclamado por el interesado". 
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"En la evaluación de c/ar/dad ya se habla objetado ía inclusion de tØrm/nos tan amplios 

como "heterociclo aromÆtico de cinco miembros opcionalmente sustitu/do" que no 

permite sehalar como cinico concepto inventivo a ía estructura quIm/ca de fÆrmula (I)". 

� "(..) Si se evakan las connotaciones definidas para los radicales R2, R’ y R" se hace 

evidente que se contemp/a una variedad de posibi/idades que no fueron suficientemente 

descritas en la solicitud ... (existe) una falta de aptitud de la formula en comento pare 

cobijar todas las posibilidades reclamadas en la solicitud". 

Tras lo cual concluye estableciendo lo siguiente: "se recomienda al interesado definir 

el concepto inventivo que maniflestan los compuestos en atención a las caracteristicas 

estructura/es esenciales y definitivas que hacen a los compuestos nuevos, inventivos y 

It 

sufidentemente definidos con respecto al estado de la tØcnica". 

Sobre este particular, me permito manifestar que contrarlo a lo que afirma el senor 

Examinador, todos los compuestos reclamados por la solicitud en estudio, Si se encuentran 

cobijados por la Formula I, toda vez que tras realizar todas las posibles sustituciones, se 

puede verificar que la formula en mención si constituye una parte considerable de todos 

los compuestos de la lnvención, por lo cual los mismos, Si estÆn cobijados bajo un mismo 

concepto comün. 

Adicionalmente, me permito seæalar que teniendo en cuenta la modificaclOn realizada 

al capItulo reivindicatorio de la presente solicitud, medlante la cual se define claramente la 

expresión "heterociclo aromÆtico de 5 miembros", en adelante se observa que todos los 

sustituyentes de la formula Markush se encuentran claramente definidos, y ya no pueden 

ser vistos como amplios, por lo cual la estructura qulmica de formula (I) reivindicada 

. por la presente solicitud, Si puede ser seæaiada como ci ünico concepto inventivo / 
que se pretende proteger dentro de Ia presente invencion. 

Por iItImo, me permito manifestar que la descrlpclón de  la presente solicitud Si 

contempla todas las posibles connotaclones que pueden tomar los sustituyentes R2, R’ y e 

R", por lo cual carece de todo sentido la afirmación del senor Examinador en conexiOn con 
0 çi 

la aptitud de la formula Markush relvindicada para cobijar todas las molØculas que 

conforman la solicitud, pues en vista de que la formula Markush en mención si constituye � 

una porciOn considerable de todas las molØculas enseæadas por la presente solicitud, si es 

posible agrupar y relacionar todos los compuestos de Ia presente invención j. 
mediante Ia formula (I) reclamada por la solicitud en estudio, a lo que se suma el hecho 

de que los compuestos han sido definidos mediante unas caracterIsticas esenciales claras y 

definitivas, con lo que es posible diferenciarlos de aquello existente en el estado de la 

tØcnica. 
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En consecuencia, teniendo en cuenta la modificación realizada al capItulo 

reivindicatorio dirigida a definir de manera clara y precisa Ia expresión "heterociclo 

aromÆbco de 5 miembros", asI como el hecho de que los sustituyentes de la formula 

Markush reclamada se encuentren perfectamente definidos y sustentados en la 

descripción, y ademØs que  la formula (I) reclamada Si constituye una fracción considerable 

e importante de las molØculas de la solicitud en estudlo, permitiendo de esta manera que 

los compuestos de la presente invención estØn cubiertos por una misma formula comÆn, se 

entiende superada la objeción de unidad de invención realizada por el seæor Examinador. 

6. OBJECthN DE NOVEDAD: 

Por iltimo, el seæor Examinador objeta la novedad de la presente solicitud con base 

en las enseæanzas del documento CO 00-077.374 (Dl), afirmando que "la caracterIstica 

esencial reclamada por la solicitud en estudio en la clÆusula (1) se encuentra ampilamente 

divu/gada en la publlcación en comento", tras lo cual presenta las estructuras reivindicadas 

por los dos documentos comparados, esto es, la presente solicitud y el documento Dl y 

realiza una comparación de sus sustituyentes, la cual puede ser resumida medlante la 

siguiente tabla: 

SOLICITUD EN ESTUDIO DOCUMENTO Dl 

N 

 aN: 

R1 

)::D( 
:R3 

"R1 corresponde a ciano, fluoro-aiquio "R1 corresponde a hidrógeno, halógeno, 

Inferior, alcoxio inferior, flOor alcoxio nitro, alquilo inferior, halo-aiquilo inferior 

inferior o pirrol-1 -110 el cual estØ sin alcoxi-carbonilo, cicloalquio inferior 

sustituIr o sustituido" opcionalmente sustituido con oxigeno, 

benzoilo... 0 un anilo heterocIcllco de 

5 6 6 eslabones, opcionalmente 

sustituido con oxo, bencioxi, 

benzoio, metanosulfonilo, 

bencenosuffonilo o acetilo" 

"R2 corresponde a hidrógeno si R2 es "X corresponde a un enlace sencillo o un 

pirrol-1-io" grupo etinodiilo" 

"R3 es halógeno, aiquilo inferior, flOor- "R3 corresponde a fenilo, pridina, 

aiquilo inferior, alcoxio inferior, clano, tiofenilo o tiazolilo que estÆn 

-(CH2)-C(0)-OR", -(CH2)-C(0)-NR’R"" opcionalmente sustituidos con halógeno, 

ciano, nitro, azido, hidroxio" 



45V 
LLOREDA & CIA S. A. YL 

Finalmente, concluye ci seæor Examinador: "como la caracterIstica esencial de ía 

clÆusula (1) ya se encontraba divulgada en el estado de ía tØcnica a ía fec/ia de 

present’aciÆn de la soilcitud en estudlo y es idØntica a la reclamada en el p//ego 

reivindicatorlo, existe afectación del requisito de NOVEDAD" 

Sobre este particular, me permito manifestar que el seæor Examinador Incurre en un 

error at intentar desvirtuar (a novedad de la presente solicitud con base en las enseæanzas 

del documento Dl, toda vez que tat como me permitirØ presentar a continuación, Ia 

formula reclamada por la presente solicitud no habla sido, de ninguna manera, 

revelada en el estado de Ia tØcnica. 

En efecto, los compuestos reclamados por la presente soilcitud difieren de los 

compuestos enseæados por ci documento Dl precisamente en el sustituyente R1 (que para 

Slas dos molØculas comparadas se encuentra ubicado en la misma posición), puesto que en 

los compuestos de la presente invención, tat coma to ha reconocido ci seæor Examinador, 

se contempla la posibilidad de que ese sustituyente sea un grupo pirroi-1-ilo; to cual no 

ocurre con los compuestos del documentØ- D thd ua4flq4e X Si puede ser un 

enlace sencillo y R1 puede ser unLnanillo heterocIdilco de 5 6 6_esIabo,,enIap6gina9 

de la descripción de la referenclacitada (ver copia anexa) se ha establecido que dicho 

anillo "abarca tiofeno, furano, tiazol, piridina, piridina parcialmente hidratada, par ejempIo 

2-piridona, piridina parcialmente hidrogenada, por ejemplo tetrahidropiridina, heterociclos 

aromticos de 5 eslabones que contengan hasta 4 heteroÆtomos seleccionados entre 0, S, 

N, abarcando imidazol-1 -110, imidazol-2-io, imidazol-4416, pirazol-1-io, pirazol-3-ilo, 

pirazol-4-io, 1,3-tiazol-2-io, 1,3-tiazol-4-io, 1,3-tiazol-5-ilo, 1,3-oxazol-2-io, 1,3-oxazol-

4-b, 1,3-oxazol-5416, 1,2-oxazo/-3416, 1,2-oxazol-4-io, 1,2-oxazol-5-ilo, 1,2,3-triazol-1 - 

i/o, 1,2,3-triazoI-4-11o,.. 1,2,4-triazol-1 -i/o, 1,2,4-triazol-3-io, 1,2,4-triazol-2-bo, 1,2,4-

oxadiazo/-2-bo, 1,2,4-oxadiazol-346, 1,2,4-oxadiazo/-5416, 1,2,3-oxadiazol-4416, 1,,3-. 

oxadiazol-5-iIo, 1,2,4-tiadiazo/-24I6, 1,2,4-t,ad,azol-34I6, 1,2,4-tiadiazol-54I0, i23: 

tiadiazol-4 -i/o, 1,2,3-tiad,azol-5-iIo, tetrazol-1 -ilo, tetrazol-2-iIo, tetrazol-5-iIo", 

nunca un grupo p.rrol-1-lIo Dc esta manera, es clara y evidente que la afrm’cibfl 

realizada par el seæor Examinador carece de sustenta toda vez que la materia reclamada  

por la presente solicitud no es identica a aquello existente en el estado de la tecnica, tat 

como puede apreciarse en la siguiente grafica 

Es pirroi-1-iIo ,L / 

Compuestos de la invención 
(caso 1) 

R3 

p1.AIon ’rQI c’ 

L ’/))oficO 
0w)cjn, 11c Mió5c/,to  

trthc rt’iincci, du. 
t)cl fLJIi (t-
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No puede ser pirrol-1-ilo R1 

Puede ser enlace sencillo 11 

R3 

Compuestos de Dl 
(caso 1) 

Con base en lo anterior, queda demostrado que las molØculas comparadas no 

pueden, de ninguna manera, ser consideradas iguales, y en consecuencla no es 

posible desvirtuar la novedad de la presente solicitud por cuenta de las enseæanzas del 

documento Dl ya el documento del arte previo citado por el seæor Examinador no enseæa 

absolutamente todas las caracteristicas de la presente invención. 

Adicionalmente, me permito seæalar que los compuestos de la presente invención 

difleren de aquellos enseæados por el documento Dl, en el hecho de que para la presente 

invenclón no solo se ha definido de manera ma’s precisa una de las posibles connotaciones 

que puede tomar el sustituyente R1, estabeciendo que Øste no puede ser cuaiquier grupo 
--------" haloalquil sino especificamente fluoroalquilo, y que ademas en la molecula reclamada por 

la presente invención R2 es H Cjnicamente cuando R1 es pirrol-1-11o; es decir, que en este 

caso R2 no es H lo cual constituye otra diferencia de la presente invención con Ia materia 

objeto revelada en el documento del arte previo citado, tal como se enseæa en la siguiente 

grÆfica: 

es especIficamente - 
fluoroalquilo 

�1 

no es Hidrógeno 

Compuestos de la invención 
(caso 2) 

puede ser cualquier 
haloalquilo 1 

puede ser enlace sencil 

este carbono estÆ sustituido con hidrógeno 

Compuestos de Dl (caso 2) 

R3 
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De esta manera, resulta indiscutible que las molØculas comparadas no son iguales, 

por Jo cual es claro que (a referencia citada por el senor Examinador no afecta (a novedad 

de la sollcitud en estudlo. 

En conexiÆn con Ia anterior, me permito dirigir la atención del senor Examinador a 

las enseiianzas del Manual Andino de Patentes, que en su aparte "AnÆlisis de la 

Novedad" establece que "Para determinar la novedad de la invención, se  deft 

comprobar si existen _anticlDaciones del estado de la tØcnica pue contengan 

2 todas las caracterIsticas tØcnicas esenciales de Ia invención. El 

examen de novedad se efectOa comparando elemento por elemento de la invención tal 

como estÆ definido por las reivindicaciones con los del estado de la tØcnica"’ (resaltado 

fuera de texto). 

De acuerdo con lo anterior, atentamente me permito manhfestar, que Dl no resulta 

relevante para desvirtuar la novedad de la materia objeto de la presente 

invención, en vista de que Cs claro que no revela de manera explIcita los 

compuestos de la presente invenclón, es decir, no enseæa todas y cada una de las 

caracteristicas fundamentales de la presente invención. 

Adicionalmente, el mismo Manual Andino establece: "Si todas las caracterIsticas 

tØcnicas de la reivindicación independiente se encuentran descritas en un mismo 

antecedente y ademÆs se encuentran Intimamente relacionadas, el objeto de dicha 

reivindicación carece de novedad. Si una caracterIstica, aunque sea banal, no se 

1 
encuentra contenida en ci antecedente, la reivindlcación es nueva’2 (resaltado 

fuera de texto) 

De este modo, es claro que 0
,110
 cuando todas las caracterIsticas de la 

invención estØn contenidas en una anterloridad y no exista nunguna diferencia  

sea banal) entre la invencion y aquello enseæado por el estado de la tecnica, es posible 

hablar de una falta de novedad para la Invencion, suendo de esta manera evudente que ía 

4,11 presente solicutud Si es novedosa frente a todo aquello comprendido por ci estado 

de la tØcnica (, 

Por otro Jado, me permito Ilamar la atencuón al hecho de que ai:in cuando el senor 

Examinador haya basado su argumentación en el capitulo reivindicatorlo originalmente 

presentado para el documento Dl (que contenia la expresión mÆs general "anillo 

heterocIclico de 5 ó 6 eslabones) la cual no Se encuentra en el capItulo reivindicatorlo que 

1 COMUNIDAD ANDINA, Secretaria General,"Manual Andino de Patentes, )unlo de 2004, Uma,Pr, 

pgIna 65. 

2 Ibid, pÆgina 66. 

icp4bltCQUóV  

tOrtcJ&i. Q.jPJ 

4o do th7 k 
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finaimente fue concedido (en el cual se establece que cuando X es un enlace sencillo R1 

puede ser un "anillo heterocIc/ico de 5 6 6 eslabones, que comprende tiofenilo, furanilo, 

p/rid/nib, dihidropiridinilo, tetrahidropiridinio opcionalmente sustituido con oxo, bendioxi, 

metasu/fonio, bencenosulfonio, o acetilo" -ver copia anexa resaitada-), es ciaro que ci 

documento del arte prevlo citado sigue careciendo de relevancia para ser usado en la 

evaluación de la novedad de la presente solicitud toda vez que como fue demostrado en el 

presente escrito, en la descrlpción de dicha referenda no se encuentra el grupo pirrol-

1-1111 como una connotación posible para ci sustituyente R1, razón por la cual es 

clara que el documento citado no puede, en ninguna de sus formas (esto es como solicitud 

originaimente presentada o concedida), afectar la Novedad de la presente solicitud ya que 

ninguna de dichas formas enseæa de manera expilcita la presente invención con todas sus 

caracterIsticas tØcnicas. 

En conclusion, teniendo en cuenta que se demostró que entre los compuestos del 

arte previo citado y los contemplados por la presente invención Si existen diferencias, esto 

es, que el documento Dl no enseæa explIcitamente todas las caracterIsticas 

tØcnicas esenciales de los compuestos de la presente invención, es claro que ese 

documento resubta irrelevante para reahzar la evaluación de la novedad de la presente 

solicitud y por lo tanto debe reconocerse la novedad de la misma frente a las 

enselianzas del documento Dl. 

7. CONCLUSION: 

Para finalizar, en primer lugar me permito manifestar que habiendo eliminado del . alcance de la presente solicitud, las reivindicaciones relacioriadas con materia no 

patentable de acuerdo a la Iegislación vigente, se han superado las objeciones realizadas a 14 
este respecto. 

Por otra parte, habiendo definido claramente las posibles connotaciones que puede’ 

tomar ci grupo "heterociclo aromÆtico de 5 miembros", con lo cual es posible que cuaiquier 

persona medianamente versada en la materla comprenda cuªi es ci aicance de la 

invención, se supera la objeclón de ciaridad realizada par el seæor Examinador. 

Adicionaimente, teniendo en cuenta que la anterior defunición contribuye a que Ia - 

formula Markush reivindicada en la presente lnvención Si permita cobijar todos los 

compuestos de la solicitud en estudio baja un concepto comUn Inventivo, a 10 que se suma 

ci hecho de que dicha formula si constituye una parte Importante de la molØcula, incluso 

despuØs de realizar todas las sustituclones posibles, se supera la objeciOn de unidad de 

invención realizada por ci seæor Examinador. 

Por (jitimo, habiendo demostrado que entre los compuestos de la presente invenclOn 

y aquellos enseæados por ci documento 01 existen diferencias que no son nada banales y 

91 
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ta 

que la referencia citada no revela todas las caracterIsticas tØcnicas esenciales de los 

compuestos de la solicitud en estudlo, puede afirmarse de manera incontrovertible que 

dlcha referencia no puede ser considerada relevante para Intentar desvirtuar la novedad de 

la presente lnvenclón, con lo cual se supera la objeción realizada por el seæor Examinador 

a este respecto. 

8. Anexos me permito presentar: 

(i) Recibo nümero 07 - 59,139 expedido por la Superintendencia de Industria y 

Comercio, que acredita el pago de las modificaciones menclonadas; 

(ii) Copia del nuevo capItulo reivindicatorlo, que reemplaza el originalmente 

presentado en el cual se han realizado las modificaciones expuestas 

anteriormente; y 

(iii) Copia resaltada de la pàgina 9 de la descripción del documento Dl y del lnicio 

de la reivindicación 1 tal como fue concedida. 

9. En vista de lo anterior, ruego a usted proceder a estudiar nuevamente la solicitud a 

la Iuz de las argumentaclones presentadas y de las modificaciones realizadas y conceder el 

privileg io de patente solicitado. 

Seæor Superintendente, 

- 
� 

-- 
. 

OTARIA S E X T A flOOTA 

quil.,1  

y declor qucia 
n ci prcsente ducum...,. lzi.uya ($J y £. 

qu. Of Conteoido del mismo 08 cwrto In constan 
CIO, oftirma v&ta diPijen;i 

___---- - 

c 
1AtICIA LLOREDA RICAURTE  

C.C. No. 39.690.713 de UsaqU 

LCL 4064 I(C ArU ?E 
T.P. 53.215 
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� R.EIVINDICACIONES 

Compuestos de formula general ’-

5 

� I 

en donde 

R’ es .ciano, 

10 f,tuQ›’4r-alquilo inferior, 

alcoxilo inferior, 

� fluor-alcoxilo inferior 

o es pirrol-1-ilo, el cual estÆ sin substituir o Subs-

tituido con uno a tres substituyentes seleccioæados del 

15 grupo formado por flüor, dora, ciano, fenilo opciànal-

mente substituido con halOgeno, -(CH2)l4-hidroxilo, 

fluor-alquilo inferior, aiquilo inferior, -(CH2)-alco-

xilo inferior, -(CH2)-C(0)O-R", -(C12)..4-NR’R", hidro-

xi-alcoxilo inferior, y -(CH2)-CQNR’R"; 

20 R2 es hidrôgeno, si R1 es pirrol-1-ilo opcionalmente subs-

titüido, corno se ha defiriido rnÆs arriba, o es 

halogeno, 

h:jdroxilo, 

aiquilo inferior, 

25 .çiuor-alquilo inferior,. 

a1coxilo inferior, 

tUdroximetilo, 

hidrdxietoxilo, 



alcoxilo inferior-(etoxi1o) (n = 1 a 4), 

alcoximetilo inferior, 

cianometoxilo, 

morfolin-4-ilo, 

5 tioxnorfolin-4-ilo, 

1-oxotiomorfolin-4-ilo, 

1,1-ciioxotiomorfolin-4-ilo, 

4-oxo-piperidin-1-ilo, 

4-alcoxi-piperidin-1-ilo, 

10 4-hidroxi-piperidin-1-ilo, 

4-hidroxietoxi-piperidin-1-ilo, 

4-aiquilo inferior-piperazin-1-ilo, 

aicoxicarbonilo, 

2-dialquilamino-etilsuifanilo, 

15 N,�N-bis aiquilamino inferior aiquilo inferior, 

carbamoilmetilo, 

aiquilsulfonilo, 

aicoxicarbonilo inferior-aiquilo inferior, 

aiquilcarboxi-aiquilo inferior, 

20 carboxi-aiquilo inferior, 

alcoxicarborii imetilsul fanilo, 

carboximetilsulfanilo, 

1, 4-dioxa-8--aza--espiro(4.5jdec-8--jlo, 

cc.rboxi-alcoxilo inferior, 

25 ciano-aiquilo inferior, 

2,.3-dihidroxj-alcoxjlo inferior, 

carbamoilmetoxilo, 

2-oxo-[1, 3)-dioxolan-4--il-alcoxilo inferior, 
S 

’i: 
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13 N-2-hidroxi-a1qui1O inferior) -N-a].quilamino inferior, 

bidroxicarbamoil-alcoxilo inferior, 

2,2-dimetil-tetrallidro-[1,3]diOXOlO[4,5C]-PirrOl-5-110, 

aicoxilo inferior-carbamoilo-alcoxilo inferior, 

5 3R-hidroxi -pirrolidin- 1- ilo, 

3, 4-dibidroxi-pirrolidin-1-ilo, 

2-oxo-oxazolidifl-3 - ilo, 

aiquilo inferior-carbamoilmetoxi, 6 

, aminocarbamoil -alcoxilo inferior: 

10 Y es -CH= O =N-; 

es halógeno, 

aiquilo inferior, 

fluor-aiquilo inferior, 

alcoxilo inferior, 

15 ciano, 

- (CE2)-C(0) -OR", 

- (CH2)-C(0) -NR tR’t, 

o es un heterociclo aromÆtico de cinco miembros en donde 

, 
dicho heterociclo aromÆtico de 5 miembros se selecciona del 

-.--- -------------------------------------------------

20 grupo que consiste de furano, tiofeno, tiazol, pirrol, 

imidazol, pirazol, oxazol, isoxazol, triazol, oxadiazol, 

tiadiazol y tetrazol; el cual puede estar substituido con 

halógeno, fluor-aiquilo inferior, fluor-aicoxilo inferior, 

ciano, - (CH2)-NR’R", - (CH2)-C(0)-OR", - (CH2)-C(0) -NRUV’, 

25 - (C30-SO3-NR’R", - (CH2)-C (NH2) =NR", hidroxilo, alcoxilo 

interior, alquiltio inferior, o con aiquilo interior ci 

c42. estÆ opcionalmente substituido con fluor, Iiidroxilo, 

alcoxilo inferior, ciano o carbamoiloxilo; 

R’ es.hdr6geno, 

30 alqLItlo inferior, 
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cicl.oalquilo de 3.a 6 Ætornos de carbono, 

fluor-aiquilo inferior o 

2-alcoxilo interior aiquilo inferior; 

R" es hidrogeno, 

5 aiquilo interior, 

cicloalquilo de 3 a 6 Ætomos de carbono, 

f1uoraiqui10 inferior, 

2-aicoxilo inferior aiquilo inferior, 

- (Cft) 1-c1i-et1qui1arnino inferior, 

10 -(CU2) 24-morfolinilo, 

-.(CH2) 24-pirro1idini1o, 

- (CH2) 4-piperidinilo, 6 

�3droxi_a1qu110  inferior; 

n es , 1, 2, 3 ô 4; 

I! y sus ai.es de ddlClÆn farinacØuLicainente aceptables. 

20 

25 

2. Compuestos de acuerdo con la reivindicac.ibn 1, 

en donde R’ es trifluoroinetilo. 

3. Compuestos de acuerdo con la reivindicacjón  2, 

en dnde R es mox.folino 

4 Compuestos de acuerdo con las reivindicaciones 2 

y 3, en donde los compuestos Se seleccionan del grupo for-

niado-por: 

4- (8-morfolin--4-il-4-oxo-7--trifluormetjl-4, 5-dihidro-

3H-benzo[b] (1,4ldiazepin-2-il)-piridin-2-carbonitrjl.o, 

143-(3 -me ti1-isoxazol-5-j1)-tenj1)-7-morfo1j..4..j1-

8-triLtiormeti1-1, 3-dihi.dro-benzo[b] [1, 4]di.azepin-2-ona, 

4’j3- (2-metll-2H-pirazol-3-3.l) -feiul] -7-morfoltn-4-xl-

8-tritIuormetii-1,3-dihidro-benzo[bJEl,4Jdjazepjn-2-ona, 
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4- (3- (3-hjdroxjmetil-isoxazol-5--11) -fenil]-7-xnorfo-

lin-4-il-8-trifluormetil-1,3-dihidro-benzo(b) (].,4J.diÆze-

pin-2-.ona, y 

4- [3- (5-hidroximetil--isoxazol-3-il) -fenhl] -7-morfo-

5 lin-4-il-8-trifluormeti1-1,3-dihidro-benzo[b) [1,4)diaze-

pin-2--ona. 

5. Compuestos de acuerdo con la reivindicaciÔri 2, en 

donde R2 es tiomorfolino. 

� 
Compuestos de acuerdo con las reivindicaciones 2 y 

.. 10 5, en donde los compuestos se seleccionan del grup  forma-

do por: 

4Tt3- (3-metil-isoxazol-5-il)-fenil]-7-tiomor.folin-4-

il-8-trifluormetil-1,3-dihidro-benzo(b] (1,4]diazepth-2-

ona, y 

15 4- (4-oxo--8-tiomorfolin-4--il-7-trifluormetil-4, 5-dihi-

dro-3H-benzo[b] [1, 41d1azepin-2-il)-piridin-2-carbonitrilo. 

Compuestos de acuerdo con la reivindicación �2, 

en donde R’ es alcoxilo inferior. 

Compuestos de acuerdo con las reivindicaciones 2 

20 y 7, en donde los compuestos se seleccionan del grupo for-

madopor: 

7-metoxi-4- [3- (3-metil--isoxazol-5-il) -feni1]-8-ti-

fluorxnetil-1,3-dihidrobenzo(b) [1,4]diazepin-2-ona, 

7-rnetoxi-4-[3-(5-pirrolidin-1-ilmetjl-(1,2,3]trjazol-

25 1-i1)-fenilJ-8-trifluorinetjl-1,3-djhjdro-benzo(b](i,4Jdj-

azepin-2-ona, 

.- (8-etoxi-4-oxo-7-trifluormetjl-4, 5-dihidro-3W-ben-

zo[b]1,4)diazepin-2-i1).--pjridjn-2-carbonjtrjlo, 

4[35b0Pr0Pam0met-[1,2,3]trjaZ01i,tl)-
$ 
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fnjl]-7-etoxi-8--trifluormetil-1,3-dihidro-benzo[b] (1,4) 

diazepi.n-2-ona, 

(1,.:2,.3.]triazol-1-il}-ferxii)--8-trifluormetil--1,3-dihidro-

5 benzo(b)(1,4]diazepth-2-ona, 

7-etoxi-4-(3-(1,2,3)triazol-1-il-fenil)-8--trifluor-

met.il-1,3-dihidro-benzo(b:J (1,4]diazepin-2-ona, y 

7-inetoxi-4-(3-(l,2,3)triazol-1-iI-fenil)-8-tj’fluor-

$ metil-1, 3-dihidro-benzo(b) (1, 

10 9.. Compuestos de acuerdo con la reivindica1:6n 2, 

en dqnde R2 es aiquilo inferior o halógeno. 

10. Cornpuestos de acuerdo con las reivindicaciones 2 

y 9, en donde los compuestos Se seleccionan del grupo for-

mado ?Qr: 

15 A-(8-metil-4-oxo-7-trifluormetil-4, 5-dihidro--31j-ben-

zo[b)(i,4)diazepin-2-il)-piridin-2-carbonitrilo, 

7-cloro-4- (3- (3-metiL-isoxazol- 5-il) -fenil] -8-tri-

fluormetil-1,3-dihidro-benzo[b] [1,4)diazepin-2-ona, 

7-cloro-4-(3-(5-ciclopropilaminometil-[1,2,3]trjazol-

20 1-il)-tenilj-8-trifluormetil-1,3-dihidro.-benzo[b].[j,4]dj-

azØth-2-ona, 

4- (3- (5-ciclopropilaminometil- [1,2,3] triazol-1ji) - 

fenill-7-metil--8-trifluormetil-1,3-ciihidro-benzo[b].tl,41 

diazepiri-2-ona, 

25 7-meti1-4-[3-(3-metil-i5oxazo1-5-j1)-fenj1)-8-trj 

fluormet il-i, 3-dihidro-benzo.[b) (1, 41 diazepin-2-ona, 

7-cloro-4-(3-[1,2,4]tria.zol-1-il-tenjl)-$-trjfluor-

metii-i, 3-dihidro-berizo [bill, 4]diazepin-2-ona, 
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7-cloro-4- (3-imidazol-i.-il-fenil) -8-trifluormetil-

1,3-dibidro--benzo(b) [1,4]diazepin-2-ona, 

7-cloro-4- (3- [1,2,3] triazol-1-il-fenil) -8-trtLuor-

meti-1, 3-dihidro--benzo(b) (1, 4]diazepin-2-ona, 

5 .7-metil-4-(3-(1,2,4)triazol-1-il-fenil)-8-trifluor-

metil.-1,3-ciihidro-benzo(bJ (1,4jdiazepin-2-ona, 

4- (3-imidazol-1-il-fenil) -7-metil-8-trifluormetil-

1, 3-dibidro-benzo(bJ (1, 4)diazepin-2-ona, 

7rnetil-4- (3- [1,2, 3]triazol-1--il-fenil) -8-tif1uor-

10 metil-1i3-dihidro-benzo[b] (1, 4]diazepin-2-ona, 

413(2hidroxjmetjl5meti1-tjazo14-j1)feni1-7-

metU-9-’trifluormetil-1, 3-dihidro-benzo(b] [1, 4]thazepin-2-

ona,t-y. 

4�-13-  (4-hidroximetil--tiazol-2-il) -fenil) -7-meti].-8-

15 trEjuormetx1-1, 3-dihidro-benzo[b] (1,4ldiazepin-2-ona 

11, Compuestos de acuerdo con la reivindlcación 1, 

en dcnde K’ es pirrol-1-iio sin substituir. 

12. Compuestos de acuerdo con la reivindicación  11, 

en donde K2 es hidrogeno, halógeno, alcoxi-etoxilo jnfe-

20 nor o alcoxilo inferior. 

13. Compuestos de acuerdo con lag reivindicae�ones  

11 y 12, en donde los compuestos Se sei.eccionan d grupo 

formado por: 

1- (3-yodo-feriil) -8-pirrol-1-il-1, 3-dihidro.-benzofbj 

25 (1,4]diazepin-2-ona, 

4- (3-imidazol-1-il-fenjl) -8-pirrol-1-il-1, 3-dihidro-

benzo fbi (1, 4] diazepin-2-ona, 

4. r3- (4-hidroximetil-tjazol-2-jl) -fenil) -8-prro1-1-



iI-1,3-dihidro-benzo[b] [1, 4]diazepin-2-ona, 

8-pirrol-1-il-4-(3-(1,2,3)triazol-1-il-fenil)-i,3-

dihidrb-benzo(b] [1,4)diazepin-2-ona, 

4- (3-oxazol-2-il-fenil) -8-pirrol-1-il-1, 3-dihidro-

5 benzo(b)(1,41diazepin-2-ona, 

Ester etilico del Æcido 5-[3-(4-oxo-7-pirrol-1-il-

4, 5-ihidro-3H-benzo[b] [1, 4]diazepin-2-il)-fenil3-cxazol-

4-carboxilico, 

.4u.f3_ (4-hidroximetil--oxazol-2-il) -fenil] -8-pirrol-1-

10 il-13’dihidro-benzo(bJ (1,4]diazepin-2-ona, y 

4-3- (3-meti1-isoxazo1-5-i1)-feni1]-8-pirrol-1-l-

1, 3-dthidro-benzo (bJ (1, 4) diazepin-2--ona. 

14. Compuestos de acuerdo con la rei’rindicación.  1, 

en donde R’ es pirrol-1-ilo substituido 

15 j&. Compuestos de acuerdo con la reivindicac16n14, 

endoncL R2 es hidrogeno o alcoxilo inferior. 

16. Compuestos de acuerdo con las reivinthcaciones 

14 y15, en donde los compuestos Se seleccionan del grupo 

forxnado por: 

20 4-(2-cloro-fenhl)-1--[2-(3-ciano-fenjl.)-4-oxo..4,5.-dj-

hidrQ-3H-benzo(b)(1,4)diazepin-7-j1]-1H-pjrrol-3-carbozij-

trilo,. 

3- [4-oxo-7- (3-fenil-pirrol-1-il) -4, 5-dihidro-3N-ben-

zo[b] [1, 4]cliazepin-2-ilj-benzonitrilo, y 

25 3-(7-(2-terc-butil-pjrrol-1-jl)-8-inetoxj-4-oxo-4,5-

dihidro-3H-benzo(b) [1, 4]diazepin-2-il]--benzonitrjlo. 
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18. Compuestos de acuerdo. con la reivindicaciôn 1, en 

donde R2 es morfolino o tiomorfo].ino. 

- compuestos de acuerdo con la reivinclicación 1, en 

5 donde j3 es ciano 0 Ufl heterociclo aromtico de cinco 

miembro opcionalmente substituido. 

2o.r 

tin medicamento que contiene uno o ms compuestos de 

u.na cuàiquiera de las reivindicaciones 1 a 19, y excipientes 

farmacutiCamente aceptables. 

. 10 21. Un procedimiento para la preparación de compuestos 

de f6rmula I como se han definido en la reivindicación 1, el 

cual procedimiento comprende: 

a) :reaccjón de un compuesto de fórmula II 

R2’FNHBOC j 
15 

con un compuesto de fôrmula IV 6 IVa 

6 

Iv 

en donde R es aiquilo inferior, de preferencia etilo 
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o tere-butilo, para dar un compUesto de formula III 

NHBoc  

el cual a continuaciOn se somete a una desprotección 

del grupo amino y una cicla.ciOn, para obtener un copuesto 

de fOrula I 

10 

R ON
 

endonde R’, R2, R3 e Y son como se ha descrjto*s 

15 arriba, 0 

b) reacciOn de un compuesto de fOrmula VI: 

aNO2

20
 vi 

25 

con un compuesto de fOrmula IV 
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V 

el cual a continuaci6n se somete a una reducción del 

5 grupo nitro y una ciclaci6n, para obtener un compuesto de 

fórmula I 

10 en donde R, R2, R3 e Y son como se ha deacrito mÆs 

arrlba, y al se desea, 

convirtiendo el compuesto obtenido en una sal de 

adición Æcida farmacuticamente aceptable. 

22. Un compuesto de acuerdo con una cualguiera de las 

15 reivindicaciones 1 a 19, siempre que estØ preparado por un 

procedimiento como se ha reivindicado en la reivindicaci4n 

21, 6 por un mØtodo equivalente. 
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descripci.ón designa residuos h.drocarbonados cicli.cos satu-

rados de 3-5 Ætomos de carbono, preferentemente de 3 Ætomos 

de carbono, como el ciclopropilo. 

El tØrmino "alcoxilo inferior" designa un residuo al-

5 quilo inferior, en el sentido de la anterior definición, 

unido via un Atoxno de oxigeno. 

El tØrinino "halógeno" abarca fluor, cloro, bromo y yoclo. - 

La expresiOn "anillo heterocIcl.co de 5 66eslaboiiŁs/ 

àbàràa tiofeno, furano, tiazol, piridina, piridina parcial-

HN 

10 mente hidratada, por ejemplo 2-piridona, piridina parcial-

� � 
mente hidrogenada, por ejemplo tetrahidropiridina, hetero-

ciclos aromÆticos de 5 eslabones que contengan hasta 4 he-

teroÆtomos seleccionados entre 0, S1 N, abarcando imidazol-

1-ilo, imidazol-2-ilo, imidazol-4-ilo; pirazol-1-ilo, pira-

15 zol-3-ilo, pirazol-4-ilo; 1,3-tiazo].-2-ilo, 1,3-tiazol-4-

i].o, 1, 3-tiazol-5-ilo; 1,3-oxazol-2-ilo, 1,3-oxazol-4-ilo, 

1,3-oxazol-5-ilo, 1,2-oxazol-3-ilo, 1,2-oxazol-4-ilo, 1,2-

oxazol-5-ilo; 1,2,3-triazol-1-ilo, 1,2,3-triazo].-4-ilo, 

1,2,4-triazo3.-1-ilO, 1,2,4-triazol.-3-ilo, 1,2,4-triazol-2-

20 ilo; 1,2,4-oxadiazol-2-ilO, 1,2,4-oxadiazol-3-ilo, 11204-

oxathazol-5-i].o, 1,2, 3-oxadiazol-4-i.].o, 1,2 ,3-oxadiazol-5-

ilo; 1,2,4-tiadiazol-2-ilo... I,2,4-tiadiazol-3-ilo, 1,2,4-

tiadiazol-5-i].o, .1,2 ,3-tiadiazol-4-ilo, 1,2 ,3-tiadiazol-5-

fib; tetrazol-1-ilo, tetrazol-2-ilo, tetrazol-5-ilo; 

25 Los compuestos de formula general I y sue sales farma-

cØuticaniente aceptables pueden fabricarse de acuerdo con 

los siguientes mØtodos: 

� - - 
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ReivindiØaciones 
VQ-}34. 

1. Compuestos de fórmula general I 

En donde 

X es un enlace sencillo o un grupo etinodiilo, en donde, en caso de que X sea un enlace 

sencillo, R1 es halógeno, aiquilo (C1 --C7), cicloalquilo (C3 �Cs), benzoflo, fenilo 

opcionalmente sustituido con halogeno, hidroxilo, àlqlo (C1 i) alcoxilo (C1 ), 

halo-alcoxilo (C1 �C7) o ciano, estirenilo, naftilo, bifenilo, benzofiramlo, o anillo 

beterocIclico de 5 66 eslabones, que comprende tiofenilo, fliranilo, piridinilo, 

dlihidropiridinilo, tetriibidropiridinilô  opcionalmente sustituido con oxo, benzilo)i, 

metasulfonilo, bencenosulfonilo oacetilô; 7 

En caso de que X sea un grupo etinodif 10, 

R1 es aiquilo (C1 -C7), opcionalmente sustituido con hidroxilo cicloalquilo (C3 �Cs), 

opcionalmente sustituido con hidroxilo; cicloalqucnilo (C3 �Cs), opcionalmente 

sustituido con oxo, aiquemlo (C2 �C7),  fenilo, opcionalmente sustituido con balØgeno, 

aiquilo (C1 �C7),  alcoxilo (C1 �C7), haloalcoxilo (C1 �C7), anillo beterocfchco de 5 ó 6 

eslabones, quo comprende tiofenilo, tiazolilo, piridinilo, tetrabidropiridinilo, 

dihidropiraniló opcionalmente sustituido con. metanosulfonilo, acetilo, ter-

butoxicarbonilo 6 ter-butil carbonilo. 

R3 es fenilo; piridina; tiofenilo o tiazolilo, que estÆn opcionalmente sustituidos con 

halógeno, amino, ciano, nitro, hidroxilo, carboxilo, morfolin-4-carbonilo, carbamoilo, 

tiocarbamoilo, N-hidroxicarbamoilo, trimetilsilil-etinilo, o de aiquinilo (C2 �C7), 

alcoxilo (C1 �C7), haloalquilo (C1 �C7), N-hidroxiamidina, alquilsu]forumiida (C1 -C:,), 

4-aiquilo (C1 �C7)-piperazin-1-carbonilo, ziTninoalquilcarbonilo (CI �C7) 6 un 

heterociclo aromÆtico de 5 eslabones que comprende iinidazolilo, isoxazolilo, 

oxadiazolilo, tiazolilo, tetrazolilo y triazolilo, que estÆ opcionalmente sustituido por 

carboxilo que estÆ opcionalmente esterificado con alquilo(Ci �C7) o amidado con 

aiquilamino (C1 �C7), que estÆ eventualniente sustituido por hidroxilo, 


