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1. Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado del 

solicitante en el asunto antes identificado, me refiero al 

Oficio No. 9721 notificado por fijaciôn en lista del 10 de 

Agosto de 2007. 

2. Mediante el Oficio No. 9721 se puso en conocimiento 

del solicitante el informe del examen de fondo que 

contiene las observaciones hechas por su Despacho sobre la 

presente solicitud de patente. Atiendo a las observaciones 

de la manera siguiente: 

S . Claridad de la 

Con relaciÆn al capitulo reivindicatorio, su 

Despacho enuncia de manera resumida lo siguiente: 

1I1:I*I,MICI4. 
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formula (1): 

wherein A, W, rn, n, P3, Re, R3, P3, 1( and R" are defined 
herein. These compounds are useful as anti-coagulants-
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67 
car boxy a I k y 1, am in 0 C a r 1 ony I a I Icy!, 
m o no a My I   in in o ca rho ny I   1k y 1, 
dialkylaminocarbonylalkyl, alkoxycarbonyl, phenyl -
carbonyl (wherein the phenyl group is optionally sub-
stituted by carbuxy or alkoxycarbonyl), 
carhoxyalkylcarbonyl, allcoxycarbonylalkylcarhonyl, 
aminocarbonylalkylcarhonyl, benzyl (wherein the phe-
nyl group is optionally substituted by alkyl, halo, 
alkoxy, aralkoxy, �C(NII)--N112, -�� -C(N 14)N(14)0R7, 
----C(NI1)N (iI)C(0)O I, �C(Nl4)N(14)C(0)R5,  

�C(NH)N(H)S(0)L, or �C(NII)NIl)C(0)N(l-l) 
jz 7), nt o n o a 1k y I a ni i n o c a r b 0 II y 1, 
inonoalkylam itiocarbonyl, alkylsulfonyl, arylsulfon yl 
or dialkylaminosulfonyl; 

R2 is �[C(R7)-,],,---, �[C(R7)2],,,�C(0)---N(R)�., or 

or R2 is 

_[C(R7)(R8)I; 

P.3 is �C(t’flI)N112, -. -C(NH)N(I-l)0R7, �c(NH)N(I1) 
C(0)OR’, -.--C(Nl1)N(II)C(0)R9, C(N1I)N(Il) 
S(0)R9, or �C(NH)N(l-l)C(0)N(FI)R7; 

R4 is hydrogen, alkyl, alkylcarhonyl, aminocarbonyl, 
inonoa]kylaininocarbonyl, dialkylaminocarhuny!, 
aminosulfonyl, alkoxycarbonyl, carboxyalkyl, 
alkoxycarbonylalkyl, or --C(NH)CH,. 

each i5 is independently hydrogen, alkyl, halo, haloalkyl, 
film, hydroxy, alkoxy, carboxy, alkoxycarbonyl, 
amino, mnnoalkylamino, dialkylamino, 
aminocarhonyl, rnonoalkylaminocarhonyl, or chalky-
laminocarbonyl; 

W’ is hydrogen, alkyl, hydroxy, alkoxy, aralkoxy (wherein 
the aryl group is optionally substituted by alkyl, halo or 
alkoxy); 

each R7 and R8 is independently hydrogen, alkyl, aryl, or 
aralkyl; and 

each Jt is alkyl or aralkyl; 

as a single stereoisomer or a mixture thereof; or a phar-
niaceutically acceptable salt thereof, 

and a pharmaceutically acceptable oxcip icnt. 

15. A method of treating a human having a disease-state 
characterized by thrombotic activity, which method com-

prises administering to a human in need thereof a therapeu-

tically effective amount of a compound of formula (I): 

Cw 
�N�R2  R1 A 

> 

[Q 

68 
wherein: 

A is �O-- or 

W is -_-N(R)-_, �S� or �0�; 

5 each in is independently 0, 1, 2, 3 or 4; 

n is (I or 1; 

R’ is hydrogen, alkyl, alkylcarbonyl, phenylalylidenyl 
(wherein the phenyl group is optionally substituted by 
alkyl, halo, alkoxy, aralkoxy, �C(I1)�NIL, 
�C(NH)N(H)OR’, _C(NH)N(ll)C(0)0l&9, 
___c(NiI)N(H)C(o)Ru, �C(NI1)N(H)S(0)2R9, or 
�C(NH)N(I1)(.(0)N(fI)R7), alkoxycarbonylalkyl, 
carboxyalkyl, a na i noca rbonylalkyl, 

15 monoa]kylarninocarbonylallcyl, 
dialkylaminocarbonylalkyl, alkoxycarbonyl, phenyl -
carbonyl (wherein the phenyl group is optionally sub-
stituted by carboxy or alkoxycarbonyl), 
earboxyalkylearhonyl, alkoxycarbonylalkylcarhonyl, 

20 aminocarbonylalkylcarbonyl, bcnzyl (wherein the phe-
uyl group is optionally substituted by alkyl, halo, 
alkoxy, aralkoxy, �C(NH)�NH,, �C(NlI)N(14)0R7, 
-_C(NH)N(H)C(0)0R5,  

__C(NI1)NI1)S(0)21Za, or �C(NII)N(1-I)C(0)N(II) 
25 P. 7), mono a 1k y lam in o carbon y I, 

monoalkylaminocarbonyl, alkylsulfonyl, arytsulfonyl 
or dialkylatninosulfortyl; 

R2 is �{C(R7)2J�, __{C(R7),],,,_C(0)__N(Ru)_ -, or 

30 
orP.2is 

R3 is �C(NH)N113, .�c(NIl)N(Il)0R7, --. -(:(rs]H)N(H) 
((())()1c) �C(Nl l)N(lI)C(0)R, �( ’(NlI)N(l l)S(0) 

40 ,R’, -.--C(MI)N((1)C(0)N(H)R7; 

R4 is hydrogen, alkyl, alkylcarbonyl, aininoearbonyl, 
monoalkylarn inocarbonyl, dialkylaminocart.onyl, 
aminosulfonyl, alkoxycarbonyl, carboxyalkyl, 
alkoxycarhonylalkyl, or �C(NIICH3; 

45 each R5 is independently hydrogen, alkyl, halo, haloalkyl, 
nitro, hyciroxy, alkoxy, carboxy, alkoxycarbonyl, 
amino, monoaIkylaniino, dialkylamirio, 
arninocarhonyl, monoalkylaminocarbonyl, or dialky-
laniinncarbonyl; 

50 
R is hydrogen, alkyl, bydroxy, alkoxy, aralkoxy (wherein 

the aryl group is optionally substituted by alkyl, halo or 
alkoxy); 

each R7 and R8 is independently hydrogen, alkyl, aryl, or 

55 aralkyl; and each Ra is alkyl or aralkyl; 

as a single stereoisomer or a mixture thereof; or a pharma-
ceutically acceptable salt thereof. 
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Patente de lnvención Patente de Modelo de Utilidad LII 
Via Nacional Eli! 
Via PCT (fase nacional) Cap. I Cap, II FRI 
Coma resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el artIculo 45 de 
la Decision 486 de la Comisión de la Comunidad Andina, se le comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. Descripción: Folios: 458 a 897 

1.2. Reivindicaciones: Folios 898 a 906 
Folios: 967 a 974 Memorial de fecha 02/11/2007 

1.3. Prioridad: Folios: 13 a 167 

JP 2001-107615 de 05/04/2001 

1.4. Respuesta del solicitante: 960 a 978 

2. Objeto de la invención 

Titulo de la solicitud 

Derivados de Benzamidina. 

Reivindicaciones 

Reivindicaciones 1 a 14: Se reivindica un compuesto de la fOrmula (I) y dentro 
de las modalidades especiales de la invención se encuentran: 





4. 



iAVEL1IER 
ABO GAD OS 

"Las clÆusulas 1 a 13 relativas a compuestos farmacØuticos 

de f6rmula estructural (I) clefinen ciertas connotaciones de 

radicales quimicos en tŒrminos de la función quImica sin 

especificar el nümero de Ætomos de carbono que con forznan la 

estructura del radical o su especie: alquilo, alquenilo, 

aiquinilo, etc... 
Den tro de las mismas clÆusulas se establece de manera 

indeterminada que los grupos R1,R2,R3,R4,R5,R6,R7,R8 pueden 

considerarse sales o pro fÆrmacos sin que se defina 

claramente la estructura de los grupos que pueden actuar 

come protectores o modificadores de la liberaciÆn o 

absorción del principio activo..." 

AsS las cosas, resulta indispensable que el interesado 

defina con claridad el alcance de las expresi ones 

"pro fârmaco y sal" a fin de realizar una interpretación 

inequivoca del objeto patentable". 

. "Las clÆusulas 15 a 19 acusan problemas de def.inición 

porgue no solo reivindican composici ones farmacØuticas de 

sustancias activas de la fórmula estructural (I’) si no que 

identifican come parte de su esencia la capacidad de 

preverlir o tra tar enfermedades relacionadas con la 

coagulación san guinea". 

"Su Despacho recomienda eliminar las reivindicaciones 20 a 

23 relativas al usc de los compuestos farmacØuticos". 

4. Con el fin de atender a las anteriores observaciones y 

de acuerdo al artIculo 34 de la Decision 486, se presenta 

un nuevo capitulo reivindicatorio conformado por 15 

reivindicaciones, como sustituto del anteriormente 

� presentado, donde se efectuaron las siguientes 

modificaciones: 

Se cancelaron las reivindicaciones 20 a 23 dirigidas 

al uso de los compuestos farmacØuticos. 

961 
C4f4 

2 
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� Se modificaron las reivindicaciones 15 a 19 en una 

sola reivindicaciôn, la cual corresponde a la nueva 

reivindicación 15. 

� Se modificô la reivindicaciön 1, en particular la 

definición de R3 de la siguiente forma: 

R3 representa un grupo alcoxicarbonilaiquilsulfonilo 

con 3 a 13 âtomos de carbono o un grupo 

carboxialquilsulfonilo con 2 a 7 Ætomos de carbono. 

� La definición de un grupo heterociclo que aparece 

en la definic–ón R6 se reemplazó par: 

"un grupo heterociclilo de 5 a 7 miembros que 

contiene de 1 a 3 Ætomos de azufre, âtomos de 

oxigeno o âtomos de nitrógeno, y dicho grupo 

heterociclilo de 5 a 7 miembros puede estar 

opcionalmente fusionado a otro grupo cicl–co". 

La primera parte de la anterior definiciÆn se 

encuentra claramente sustentada en la pâgina 12 lIneas 

14 a 16 y la otra parte se encuentra sustentada en la 

pÆgina 13 lIneas 12 a 13 de la memoria descriptiva. 

Anexo copias de dichas pÆginas para su información. 

Con respecto a la observación de su Despacho en cuanto 

a que el interesado debe definir el alcance de las 

expresiones "profÆrmaco y sal", mi representada 

respetuosamente argumenta lo siguiente: 

3 
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Dichas expresiones son bien conocidas para aquellos 

que trabajan en la campo de la industria farmacØutica, 

ademÆs ambas expresiones estÆn definidas en la memoria 

descriptiva de la presente solicitud: 

Por ejemplo en las pÆginas 18 y 19 de la descripciôn 

se discute en detalle acerca de las sales. Los 

tØrminos "profÆrmaco" y el relacionado "grupo 

protector" se discuten en detalle en las pÆginas 19 a 

29 de la memoria descriptiva. 

La descripciôn proporciona un ensayo simple para 

determinar si un compuesto de la invención, referido 

como a un "derivado" es o no un "profÆrmaco", ver 

pÆginas 19,24,26 y 29 de la descripción. 

Con las modificaciones y argumentos arriba citados se 

subsana las objeciones de claridad de la solicitud. 

5. Evaluación de la novedad: 

Su Despacho establece que el documento Dl W00109093 podrIa 

afectar la novedad de las reivindicaciones 1 a 19 ya que al 

� efectuar la comparaciÆn elemento por elemento entre las 

fÆrmulas (I) de la solicitud y de la anterioridad Dl se 

encuentra que las caracteristicas estructurales que 

reivindica la solicitud ya se hablan revelado en el arte 

prôximo. 

10 
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6. Argi.unentos en favor de la novedad y del nivel 

ixiventivo de la invención en estudio: 

Como se mencionó anteriormente, la reivindicación 1 se 

limitó, en particular, la definiciôn de R3. 

R3 representa un grupo alcoxicarbonilalquilsulfonilo 
con 3 a 13 âtomos de carbono o un grupo 
carboxialquilsulfonilo con 2 a 7 âtomos de carbono. 

El documento Dl WO 

revela ninguno de 

represente alguno 

ant eriormente. 

01/09093 citado pot’ su Despacho, no 

los compuestos en los cuales R3 

de los dos grupos identificados 

R3 en la solicitud de la referencia corresponde a R’ en Dl’ 

el cual se define en la pÆgina 4 de WO 01/09093. Las 

definiciones de R’ no incluyen los dos grupos arriba 

identificados en la nueva definición de R3. 

Adems no hay enseflanzas ni revelaciÆn alguna en WO 

01/09093 que lievara a un experto en el arte a obtener de 

manera obvia las reivindicaciones modificadas que se 

presentan con este escrito. 

� 7. Pot’ otro lado, se informa a su Despacho que el nuevo 

capitulo reivindicatorio, en particular la reivindicaciÆn 1 

se presenta de conformidad con el capitulo reivindicatorio, 

de la solicitud Estadounidense equivalente a la solicitud 

Colorribiana, dicho capitulo reivindicatorio tue otorgado por 

la Oficina de Patentes Estadounidense, con No. US 7,030,138 

32. Se anexa copia de dicha patente para su información. 

5 



mo 
110832 WPCL1579 C0L0015798410112 

r 

Industria 
y 

Coinercio Espacio reservado para el adhesivo de radicaciOn 

SUPERINTENDENCA 

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

0 SOL1CITUD DE 

E1 CorrecciOn de Error Material 11 Modificación a una solicitud 
Nombre SANKYO COMPANY LIMITED 
sociedad constituda 

y 

existente bajo las leyes del 0 estado de Japon. IDENT1FICACJON 
SOLICITANTE 

Dirección: 51, Nihonbashi Honcho 3-chame, I-. 
 El NIT El Chuo-ku, Tokyo 103-8426, 

Japôn G.E. D Otro D 
Domicilio: Tokyo, 

Nümero japan  

TelØfono: 546 09 70 Fax: 249 40 70 
E-mail: clientescavelier.com 

IDENTIFICACION 
3 

Nombre: Emilio FERRERO 

Dirección: Carrera 4a No. 72-35 G.C. 19 NIT 0 
REPRESENTANTE TelØfono: 34736 11 Fax: 2179211 G.E. 0 Otro El 
0 APODERADO 

E-mail: cavelier(cavelier.com Nimero: 438.019 TP 
31.929 

0 Numero de expediente 03.097.568 

(t Descripción de Ia corrección o modificación solicitada: 
Presento un nuevo capitulo reivindicatorio como sustituto del anteriormente presentado, conformado 

par 15 reivindicaciones con el fin de cumplir con las observaciones del examen de fondo 

0 Coniprobante de pago No. 07 84, 854 Fecha: 16 de Octubre de 2007 

0 
Anexos 

Gomprobante de pago de la tasa 

LI Poderes, si fuere el caso 

LI Documento que acredita la existencia 
y 

representaciOn legal de las partes, 
cuando sean personas juridicas. 

- 

0 NOMBRE EMILIO FERRERO FIRMA  

C.C.438019deUsaquenTPA 31.929 

MGT 
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REIVINDICACIONES 

1.- Un compuesto de formula general (1), o una sal o profÆrmaco 

farmacolOgicamente aceptable del mismo: 

H2N 

R1 

en donde: 

(1) 

R3 

R6 

"fx. ?xj 11-1-1 

 R7 R8 

R1 representa un âtomo de hidrOgeno, un Ætomo de halôgeno, un grupo 

aiquilo que tiene de 1 a 6 âtomos de carbono 0 Ufl grupo hidroxilo; 

R2 representa un Ætomo de hidrOgeno o un Ætomo de halageno; 

R3 representa un grupo alcoxicarbonilalquilsulfonhlo que tiene de 3 a 13 

âtomos de carbono, 0 un grupo carboxialquilsulfonilo que tiene de 2 a 7 Ætomos de 

carbono; 

R4 y R5 son los mismos o son diferentes y cada uno representa un Ætomo 

de hidrOgeno, un Ætomo de halogeno, wi grupo aiquilo que tiene de I a 6 âtomos de 

carbono no sUStitUidO, un grupo aiquilo que tiene de I a 6 âtomos de carbono sUstitUido 

con Ufl Ætomo de halógeno, un grupo alcoxi que tiene de 1 a 6 Ætomos de carbono, un 

grupo carboxilo, un grupo alcoxicarbonilo que tiene de 2 a 7 Ætomos de carbono, un 

grupo carbamoilo, un grupo monoalquilcarbamoilo que tiene de 2 a 7 Ætomos de 

carbono o un grupo dialquilcarbamoilo que tiene de 3 a 13 Ætomos de carbono; 

CF?5presenta un Ætomo de hidrOgeno, un grupo aiqUilo que tiene de 1 a 6 

Ætomos de carbono no sustituido, Ufl grupo cicloalquilo que tiene de 3 a 8 Ætomos de 

carbono, Ufl grupo arakiuo que tienede7a16Ætomosdecarbono, un grupo aiquilo 
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9?t 

que tiene de 1 a 6 ªtomos de carbono sustituido con un grupo heterociclilo de, 5a7 

miembros que contiene de I a 3 àtomos de azufre, Ætomos de oxIgeno o Ætomos de 

nitrógeno y dicho grupo herociclilo de 5 a 7 miembros, puedeestar opcionalmente 

fusionadoaotrogrupo cIclico, un grupo carboxialquilo que tiene de 2 a 7 Ætomos de 

carbono, un grupo alcoxicarbonilaiquilo que tiene de 3 a 13 Ætomos de carbono, un 

grupo acilo alifÆtico que tiene de 2 a 7 Ætomos de carbono, un grupo acilo aromÆtico 

que tiene de 7 a 11 Ætomos de carbono, un grupo carbamoilo, un grupo aiquilsulfonilo 

que tiene de I a 6 Ætomos de carbono, un grupo arHo que tiene de, 6alOÆtomosde 

carbono, un grupo heterociclilo de 5 a 7 miembros que contiene de I a 3 Ætomos de 

azufre, Ætomos de oxigeno o âtomos de nitrOgeno y dicho grupo heterociclilo de 5 a 7 

miembros puede estar opcionalmente fusionado a otro grupo ciclico, un grupo 

formimidoilo, un grupo I-iminoa!quilo que tiene de 3 a 7 Ætomos de carbono, un grupo 

N-alquilformimidoilo que tiene de 2 a 7 Ætomos de carbono, 0 Ufl grupo iminoarilmetilo 

que tiene de 7 a 11 Ætomos de carbono; 

cada uno de R7 y R8 representa un ªtomo de hidrOgeno o un grupo aiquilo 

que tiene de 1 a 6 àtomos de carbono; o 

R6 y R7 tornados juntos, o R7 y R8 tornados juntos, forman un grupo 

/ 

alquHeno que tiene de 2 a 5 Ætomos de carbono; y n representa 0, 1 o 2. 

2.- El compuesto de conformidad con la reivindicaciOn 1, caracterizado 

ademÆs porque R1 es un Ætomo de hidrOgeno o un grupo hidroxilo, o una sal o 

profÆrmaco farmacológicamente aceptable del mismo. 

3.- El compuesto de conformidad con la reivindicación 1 o 2, caracterizado 

ademÆs porque R2 es un ªtomo de hidrOgeno, o una sal o profrmaco 

farmacológicamente aceptable del mismo. 

oil 
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4.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones I 

a 3, caracterizado ademÆs porque R3 es un grupo alcoxicarbonilalquilsulfonilo que tiene 

de 3 a 13 Ætomos de carbono o un grupo carboxialquilsulfonilo que tiene de 2 a 7 

âtomos de carbono, o una sal o profarmaco farmacológicamente aceptable del mismo. 

5.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones I 

a 3, caracterizado ademÆs porque R3 es un grupo etoxicarbonil meta nosulfonilo o un 

grupo carboxi meta nosulfonilo, o una sal o profÆrmaco farmacolOgicamente aceptable 

’ del mismo. 

� 6.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones I 

a 5, caracterizado ademâs porque R y R5 son los mismos y diferentes y cada uno es 

un âtomo de hidrogeno, wi Ætomo de halogeno, un grupo aiquilo que tiene de I a 6 

âtomos de carbono, un grupo aiquilo que tiene de 1 a 6 Ætomos de carbono sustituido 

con un Ætomo de halOgeno o un grupo carbamoilo, o una sal o profÆrmaco 

farmacolOgicamente aceptable del mismo. 

- 7.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones I 

a 5, caracterizado ademàs porque R4 y R5 son los mismos o diferentes y cada uno es 

un Ætomo de hidrogeno, un àtomo de cloro, un grupo metilo, un grupo trifluorometilo, o 

un grupo carbamoilo, o una sal o profÆrmaco farmacolagicamente aceptable del mismo. 

8.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 

a 7, caracterizado ademÆs porque R6 es un grupo aiquilo que tiene de I a 6 Ætomos de 

carbono, un grupo cicloalquilo que tiene de 3 a 8 Ætomos de carbono, un grupo araiquilo 

que tiene de 7 a 16 Ætomos de carbono, un grupo alquilo que tiene de I a 6 Ætomos de 

carbono sustituido con un grupo heterociclilo de 5 a 7 miembros que contiene de I a 3 

Ætomos de azufre, Ætomos de oxigeno o Ætomos de nitrOgeno y dicho grupo herociclilo 

3 
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de 5 a 7 miembros, puede estar opcionalmente fusionado a otro grupo cIclico, un grupo 

arilo que tiene de 6 a 10 Ætomos de carbono, un grupo heterocicUlo de 5 a 7 miembros 

que contiene de I a 3 Ætomos de azufre, Ætomos de oxIgeno o ªtomos de nitrOgeno y 

dicho grupo herociclilo de 5 a 7 miembros, puede estar opcionalmente fusionado a otro 

grupo ciclico, un grupo formimidoilo, un grupo 1-iminoalquilo que tiene de 3 a 7 ªtomos 

de carbono, un grupo iminoarilmetilo que tiene de 7 a 11 Ætomos de carbono, o un 

grupo N-alquilformimidollo que tiene de 2 a 7 Ætomos de carbono, o una sal o 

profÆrmaco farmacolOgicamente aceptable del mismo. 

� 9.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones I 

a 7, caracterizado ademÆs porque R6 es un grupo metilo, etilo o isopropilo, un grupo 

ciclopentilo, un grupo bencilo a fenetilo, un grupo 2-piridilmetilo, 3-piridilmetilo, 4-

piridilmetilo, 2-(2-piridil)etilo, 2-(3-piridil)etilo o 2-(4-piridil)etilo, un grupo fenilo, un grupo 

4,5-dihidro-3H-pirrol-2-ilo, 2,3,4,5-tetrahidropiridin-6-ilo, 4,5-dihidrooxazol-2-ilo, 5,6-

dihidro-2H-[1,4]tiazin-3-ilo o 4-piridilo, un grupo formimidoilo, un grupo 1-iminopropilo, 

un grupo iminofenilmetilo o un grupo N-etilformimidoiio, o una sal o profÆrmaco 

farmacolOgicarnente aceptable del mismo. 

10.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 

a 9, caracterizado ademÆs porque cada uno de R7 y R8 es un Ætomo de hidrOgeno o un 

grupo alquilo que tiene de I a 6 Ætomos de carbono, a una sal o profÆrmaco 

farmacológicamente aceptable del mismo. 

11.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 

a 9, caracterizado ademÆs porque R6 y S7 juntos a R 7 y R8 juntos forman un grupo 

aiquileno que tiene de 2 a 5 Ætomos de carbono, a una sal o profÆrmaco 

farmacologicamente aceptable del mismo. 

IH 
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12.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 

a 9, caracterizado ademÆs porque R6 y R7 juntos 0 R7 y R8 juntos forman Un grupo 

etileno 0 trimetileno, 0 una sal 0 profÆrmaco farmacolOgicamente aceptable del mismo. 

13.- El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones I 

a 12, caracterizado ademÆs porque n es 1,0 una sal 0 profÆrmaco farmacológicamente 

aceptable del mismo. 

. 14.- El compuesto de conformidad con la reivindicación 1, caracterizado 

ademÆs porque dicho compuesto se selecciona de los siguientes compuestos, o una 

sal 0 profÆrmaco farmacologicamente aceptable de los mismos: diclorhidrato de N-[3-

(3-a mid inofenil)-2-(E)-propenil]-N-[3-cloro-4-[1 -(4-piridil)piperidin-4-

iloxi]fenil]sulfamoilacetato de etilo; diclorhidrato de N-[3-(3-amidinofenil)-2-(E)-propenil]-

N-[3-cloro-4-(1-formimidoil pipe rid in-4-iloxi)fenil]sulfamoilacetato de etilo; diclorhidrato de 

N-[3-(3-a mid inofenil)-2-(E)-propenil]-N-[3-cloro-4-[1 -(1-iminopropil)piperidin-4-

iloxi]fenil]sulfamoilacetato de etilo; diclorhidrato de N-[3-(3-a mid inofenil)-2-(E)-propenil]-

� N-[3-cloro-4-[1-(4,5-dihidro-3H-pirrol-2-iI)piperidin-4-iloxi]feniljsulfamoilacetato de 

diclorhidrato de N-[3-(3-a mid inofenil)-2-(E)-propenil]-N-[4-[1-(4,5-di hid ro-3H-pirrol-2-

il)piperidin-4-iloxi]-3-metilfenil]sulfamoilacetato de etilo; diclorhidrato de N-[3-(3-

amidinofenil)-2-(E)-propenil]-N-[4-[1 -(4,5-dihidro-3H-pirrol-2-il)piperidin-4-iloxi]3-

trifluorometilfenil]sulfamoilacetato de etilo; diclorhidrato del Æcido N-[3-(3-amidinofenil)-

2-(E)-propenil]-N-[3-cloro-4-(1 -isopropilpiperidin-4-iloxi)-fenhl]sulfamoilac6tico; 

diclorhidrato del Æcido N-[3-(3-a mid inofenhl)-2-(E)-pro pen il}-N-[3-cloro-4-[1 -(4-

piridil)piperidin-4-iloxi]fenil]sulfamoilac6tico; diclorhidrato del Æcido N-[3-(3-amidinofenil)-

2-(E)-propenil]-N-[3-cloro-4-(1-ciclopentilpiperidin-4-iloxi)fenil]sulfamoilac6tico; 

diclorhidrato del Æcido N-[3-(3-a mid inofenil)-2-(E)-pro pen il]-N-[3-cloro-4-(indolizin-7-

5 
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tiene 1 o 2 Ætomos de carbono, y un "grupo dialquilcarbamoilo que tiene de 3 a 

13 Ætomos de carbono" preferido es un grupo N,N-dimetilcarbamoilo. 

El "grupo cicloalquilo que tiene de 3 a 8 Ætomos de carbono" en 

la definición de R6 incluye, por ejemplo, los grupos ciclopropilo, ciclobutilo, 

5 ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo, ciclooctilo, y grupos similares, y es 

preferiblemente un grupo ciclopentilo. 

El "grupo araiquilo que tiene de 7 a 16 Ætomos de carbono" en la 

definición de R6 incluye, por ejemplo, bencilo, 1-naftilmetilo, 2-naftilmetilo, 

fenetilo y grupos similares, y es preferiblemente un grupo bencilo o fenetilo. 

10 La porciOn alquilo del "grupo alquilo que tiene de I a 6 Ætomos de 

carbono sustituido con un heterociclo" en la definición de R6 tiene el mismo 

significado arriba indicado para la definiciOn del "grupo alquilo que tiene de I a 

6 Ætomos de carbono"; una porción  alquilo preferida es un grupo alquilo que 

tiene 1 o 2 Ætomos de carbono, y la porciOn heterociclilo es un grupo 

15 heterociclilo de 5 a 7 miembros que contiene de 1 a 3 Ætomos de azufre, 

Ætomos de oxIgeno o Ætomos de nitrOgeno, e incluye por ejemplo grupos 

heterociclilo aromÆticos como furilo, tienhlo, pirrolilo, azepinilo, pirazolilo, 

imidazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, I ,2,3-oxadiazoli(o, 

triazolilo, tetrazolilo, tiadiazolilo, piranilo, piridilo, piridazinilo, pirimidinilo y 

20 pirazinilo; y grupos heterociclilo aromâticos parcialmente a totalmente 

hidrogenados que corresponden a los grupos heterociclilo aromÆticos arriba 

indicados, tales como por ejemplo los grupos morfolinilo, tiomorfolinilo, 

pirrolidinilo, pirrolinilo, imidazolidinilo, imidazolinilo, pirazolidinilo, pirazolinilo, 





rIrIN q 

H 13 
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piperidilo, y piperazinito; preferiblemente es un heterociclo de 5 a 7 miembros 

que contiene por to menos un Ætomo de nitrógeno y puede contener 

opcionalmente un Ætomo de oxigeno o un Mom de azufre, por ejemplo un 

grupo heterociclilo aromÆtico tat como pirrolilo, azepinilo, pirazolilo, imidazolilo, 

5 oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, I ,2,3-oxadiazolilo, triazolilo, 

tetrazolilo, tiadiazolilo, piridilo, piridazinilo, pirimidinflo o pirazinHo; 0 un grupo 

heterociclilo que es un grupo heterociclilo aromÆtico parcial o totalmente 

hidroçjenado que corresponde al grupo heterociclilo aromÆtico arriba indicado, 

por ejemplo morfolinilo, tiomorfolinilo, pirrolidinilo, pirrolinilo, imidazolidinilo, 

10 irnidazolinilo, pirazolidinilo, pirazotinilo, piperidilo o piperazinilo (por ejemplo, 

4,5-dihidro-3H-pirrol-2-ilo, 2,3,4,5-tetrahidropi rid in-6-ilo, 4,5-dihidrooxazol-2-ilo, 

o 5,6-dihidro-2H-[1 ,4]tiazin-3-llo); y opcionalmente dicho "grupo heterociclilo 

de 5 a 7 miembros" puede estar fusionado a otro grupo cIclico, y estos grupos 

cicticos fusionados incluyen, por ejemplo, isobenzofuranilo, cromenilo, 

15 xantenilo, fenoxatiinilo, indolizinilo, isoindolilo, indolilo, indazolilo, purinilo, 

quinolidinilo, isoquinolilo, quinolilo, ftalazinilo, naftiridinilo, quinoxalinilo, 

quinazolinhlo, carbazotilo, carbolinilo, acridinito, isoindolinilo y similares, y un 

grupo heterociclilo preferido es un grupo piridilo. Un "grupo aiquilo que thene 

de I a 6 Ætomos de carbono sustituido con un heterocicto" preferido es un 

20 grupo 2-piridimethIo, 3-piridilmetilo, 4-piridilmetilo, 2-(2-piridil)etilo, 2-(3-

piridil)etilo o 2-(4-piridil)etilo. 

La porciôn aiquilo del "grupo carboxialquilo que tiene de 2 a 7 

Ætomos de carbono" en la definición de R6, tiene el mismo significado arriba 
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