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Re: P1.-F.HOFFMANN�LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de Invención 

en Fase Nacional PCT rara "DERIVADOS DE N-

ACILAMINOBENCENO COMO INHIBIDORES SELECTIVOS DE LA 

MONOAMINO OXIDASA B".-Clase C07C 233/25.-Exediente 

nmero 04-118.235.-

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

de 15 de Agosto de 2008, y a la resolución dictada por ese Despacho de fecha 

28 die Octubre de 2008. 

2. Con el fin de dar respuesta a las objeciones expuestas por el seæor 

Examinador en su Concepto TØcnico nümero 2101, en relación con los 

requisitos de claridad de la solicitud, me permito dirigir su atención a las 

siguientes modificaciones y argumentos tØcnicos, por medio de los cuales se 

superan completamente dichas objeciones. 

3. CLARIDAD DEL CAPITULO REIVINDICATORIO 

El seæor Examinador en su Concepto TØcnico No. 2101 manifiesta que no 

acepta la division de la solicitud original que pretendIa realizar el solicitante 

seæalando que: 

’ft2 

"Se observa que la materia reivindicada en las pretendidas solicitudes 
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REIVIN DICACION ES 

1. Compuestos de formula general 

I 

en donde 

R’ es halógeno, halógeno-alquilo de 1 a 6 6tomos de carbono, ciano, alcoxilo de 

1 a 6 âtomos de carbono ó halógeno-alcoxilo de 1 a 6 Ætomos de carbono; 

R21, R22, R23 y R24 independientemente entre Si se seleccionan del grupo formado 

por hidrógeno, alquilo de 1 a 6 âtomos de carbono, halógeno, halógeno-

alquilo de 1 a 6 âtomos de carbono, hidroxilo, alcoxilo de 1 a 6 âtomos de 

carbono ó -CHO; 

R3 es hidrógeno o alquilo de 1 a 3 âtomos de carbono; 

R4, R5 independientemente entre si, se seleccionan del grupo formado por 

hidrógeno, alquilo de 1 a 6 ªtomos de carbono, alcoxilo de 1 a 6 Ætomos de 

carbono ó -COO (alquilo de 1 a 6 âtomos de carbono); 

o R4 y R5 forman juntamente con el âtomo de C al cual estân unidos un anillo 

cicloalquilo de 3 a 7 âtomos de carbono; 

R6 es -CO-NR7R8; -COO (alquilo de 1 a 6 âtomos de carbono), ó -NHC(0)R; 

R7 y R8 independientemente entre si, se seleccionan del grupo formado por 

hidrógeno, alquilo de 1 a 6 âtomos de carbono, NH2 ó hidroxilo; 

R es hidrógeno o alquilo de 1 a 6 Ætomos de carbono; 

n esO,1,2ó3. 

X es -CHRO, -OCHR-, -CH2S-, -SCH2-, -CH2 CH2-, -CH=CH- ó -CC-; 

y las sales de adición 6cida farmacØuticamente activas de los mismo. 
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In 

es halógeno, halógeno-alquilo de 1 a 6  6tomos de carbono, ciano, alcoxilo 

de 1 a 6 Ætomos de carbono 0 halógeno-alcoxilo de 1 a 6 âtomos de 

carbono; 

R21, R22, R23 y R24 independientemente entre si se seleccionan del grupo formado 

por hidrógeno y halógeno; 

R3 es hidrógeno o alquilo de 1 a 3 Ætomos de carbono; 

R4 es hidrógeno o alquilo de 1 a 6 Ætomos de carbono; 

R5 es hidrógeno o alquilo de 1 a 6 Ætomos de carbono; 

6 R 4 y R5 forman juntos un anillo cicloalquilo de 3 a 7 Ætomos de carbono; 

R6 es -CO-NR7R8, ó -COOR9; 

R7 y R8 independientemente entre si, son hidrógeno, metilo o etilo; 

R9 es alquilo de 1 a 6 ªtomos de carbono; y 

n esl,2ó3, 

y las sales de adición 6cida farmacØuticamente activas de los mismos. 

3. Compuestos de formula I de acuerdo con la reivindicación 1, en donde X es 

CH20, R’ es fliior o trifluormetilo y R6 es -COOCH3. 

4. Compuestos de acuerdo con la reivindicación 3, los cuales son: 

Ester metIlico del âcido N-[4-(3-fluor-benciloxi)-fe-nil]-malon6mico, 

Ester metIlico del Æcido N-[3-fluor-4-(3-fluor-benciloxi)-fenil]-malon6mico, 

Ester metIlico del Æcido N-[4-(4-f(uor-benciloxi)-fe-nil]-malon6mico, 
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Ester metIlico del 6cido N-[2-fluor-4-(4-fluor-benciloxi)-fenhl]-malon6mico, 

Ester metIlico del âcido N-[4-(3,5-bis-trifluormetil-benciloxi)-2-fluor-fenhll-

malonÆmico, 

Ester metIlico del âcido N-[4-(3-fluor-benciloxi)-3-metil-fenil]-malon6mico ó 

Ester metIlico del âcido N-[3-cloro-4-(3-fluor-bencil-oxi)-fenhl]-malon6mico. 

5. Compuestos de formula I, de acuerdo con la reivindicación 1, en donde X es 

CH20, y R6 es -CONH2. 

6. Compuestos de acuerdo con la reivindicación 5, los cuales son: 

Amida del Æcido ciclopropari- 1,1-dicarboxIlico [4-(3-fluor-benciloxi)-fenil]-

amida, 

N-[4-(3-fluor-benciloxi)-fenhl]-malonamida, 

N-[4-(3-fluor-benciloxi)-fenil]-2-metil-malonamida, 

N-[3-fluor-4-(3-fluor-benciloxi)-fenil] -ma Iona mida, 

N-[4-(4-fluor-benciloxi)-fenhl]-malonarnida, 

N-[4-(2,4-difluor-benciloxi)-fenil]-malonamida, 

N-[4-(2,4,5-trifluor-benciloxi)-fenil]-malonamida, 

N-[4-(2-fluor-benciloxi)-fenil]-malonamida, 

N-[4-benciloxi-fenil]-malonamida, 

N-[4-(4-cloro-benciloxi)-fenil]-malonamida, 

N-[4-(3-fluor-benciloxi)-2- hid roxi-fenil]-malonamida, 

N-[2-fluor-4-(4-fluor-benciloxi) -fen il]-malonamida, 

N-[4-(3-fluor-benciloxi)-3-metil-fenil]-malonamida, 

N-[3-cloro-4-(3-fluor-benciloxi)-fenil]-malonamida, ó 

Amida del Æcido ciclopropan-1, 1-dicarboxIlico [2-fluor-4(4-fluor-benciloxi)-

fe nil] -am ida. 

7. Compuestos de formula I de acuerdo con la reivindicación 1, en donde X es - 

OCH2- y R6 es -NHCOCH3 ó -NHCOH. 

8. Compuestos de acuerdo con la reivindicación 7, en donde los compuestos son: 

2-acetilamino-N-[2-fluor-4-(4-fluor-benciloxi)-fenil]-acetamida, 

2-acetilamino-N-[2-fluor-4-(3-fluor-benciloxi)-feniI]-acetamida, 
,. r._. C...I1 
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9. Compuestos de formula I de acuerdo con la reivindicación 1, en donde X es - 

OCH2- y R6 es -N H2. 

10. Compuestos de acuerdo con la reivindicaciOn 9, en donde el compuesto es 

2-amino-N-[2-fIuor-4-(4-fluor-berciloxi)-fenhI]-acetamida. 

11. Compuestos de formula I de acuerdo con la reivindicación 1, en donde X es - 

CH=CH- y R6 es -COOCH3 6 -CONH2. 

12. Compuestos de acuerdo con la reivindicación 11, en donde los compuestos 

son 

Ester metIlico del Æcido N-{4-[2-(4-fluor-fenil)-viniI]-fenil}-malonÆmico, 

N - {4- [2- (3-fl uo r-fen II) -vi nil] -fe nil } - ma lona m Ida, 

N-{4-[2-(4-fluor-fenil)-vi nil ]-fenil}-malonamida ó 

Ester metIlico del ªcido N-{4-[2-(3-fluor-fenil)-viriil]-fenil}-malon6mico. 

13. Un procedimiento para la manufactura de un compuesto de formula I de 

acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12, el cual procedimiento 

comprende la reacción de un compuesto de formula 

El’ 

con un compuesto de formula 

R 
4 

R 
5
 

HO 

)r" 

6 III 

para obtener un compuesto de formula 
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I 

y si se desea, convirtiendo un compuesto de formula I en una sal 

farmacØuticamente aceptable. 

14. Un medicamento que contiene uno o ms compuestos como se han 

reivindicado en una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12, y los excipientes 

farmacØuticamente aceptables para el tratamiento y prevención de enfermedades 

que estÆn mediadas por los inhibidores de la monoamino oxidasa B. 
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Asimismo, el seæor Examinador seæala que acepta las modificaciones 

realizadas por el solicitante sobre el capItulo reivindicatorio asegurando que: 

"Analizando Ia información allegada, se aceptan las modificaciones en 

cuanto a eliminar los radicales "-CN y -NR2", significados para el grupo R6 

de las formulas (I) y (Ia), por lo cual se debe allegar las correcciones para 

las reivindicaciones 1 y 2 del capItulo reivindicatorio inicial". 

En respuesta a to anterior, me permito seæalar que con el ªnimo de acatar 

las sugerencias expuestas por el seæor Examinador, es deseo del solicitante no 

insistir en Ia divisional propuesta y adjuntar el capItulo reivindicatorio 

inicialmente presentado, ci cual ha sido modificado con el fin de eliminar 

los grupos "-CN" y "�NR 2" de Ia definición del sustituyente "R6" 

presente en las formulas (I) y (Ia) correspondientes a las 

reivindicaciones 1 y 2 respectivamente. De igual forma las 

reivindicaciones 14, 16 y 17 inicialmente presentadas han sido cancelas 

de dicho capItulo. 

De conformidad con 10 anterior, el capItulo reivindicatorio que ahora se 

presenta a su consideración de este Despacho consta de 14 reivindicaciones 

debidamente sustentadas en Ia descripción de Ia solicitud y en el capItulo 

reivindicatorio inicialmente presentado, el cual tiene Ia estructura que me 

permito presentar a continuación. 

Nueva reivindicación 1: Esta reivindicación corresponde a Ia 

reivindicación 1 inicialmente presentada, Ia cual ha sido modificada con el 

fin de eliminar los grupos "-CN" y ""-NR 2" de Ia definición del sustituyente 

"R6" de Ia formula (I). 

Nueva reivindicación 2: Esta reivindicaciOn corresponde a Ia 

reivindicación 2 inicialmente presentada, Ia cual ha sido modificada con el 

fin de eliminar el grupo "-CN" de Ia definición del sustituyente "R6" de Ia 

formula (Ia). 

Nuevas reivindicaciones 3 a 13: Estas reivindicaciones corresponden a 
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Nueva reivindicación 14: Esta reivindicación corresponde a Ia 

reivindicación 15 inicialmente presentada, en Ia cual se ha modificado su 

dependencia de conformidad con Ia nueva numeración. 

En vista de lo anterior, es claro que Ia objeción relativa a Ia falta de 

claridad de Ia presente solicitud, queda plenamente superada mediante Ia 

presentación del presente capItulo reivindicatorio, el cual ha sido modificado de 

conformidad con lo anterior. 

Finalmente, me permito seæalar que ninguna de las modificaciones 

realizadas sobre el capItulo reivindicatorio inicialmente presentado 

constituye una ampliación de Ia materia originalmente reclamada, toda 

vez que estas corresponden a Ia eliminación de ciertas reivindicaciones, y a Ia 

Iimitación de Ia definición del sustituyente "R6" presentes en las formulas (I) y 

(Ia). 

4. CONCLUSION 

Queda entonces claro que las objeciones relativas a Ia claridad del capItulo 

reivindicatorio han sido superadas a satisfacción gracias a Ia presentación del 

capitulo reivindicatorio que se anexa, en el cual se eliminaron ciertas 

reivindicaciones y se Iimitó Ia definición del sustituyente "R6" presentes en las 

formulas (I) y (Ia). 

5. Anexo me permito presentar: 

(a) Recibo ntimero 08-84,530, expedido por Ia Superintendencia de 

Industria y Comercio, que acredita el pago de las modificaciones 

mencionadas; y 

(b) Copia del nuevo CapItulo Reivindicatorlo, que reemplaza all 

actualmente presentado, en el cual se han realizado las 

modificaciones expuestas anteriormente. 
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6. En vista de todo lo anterior, ruego a usted proceder a estudiar nuevamente la 

solidtud a la luz de las argumentaciones presentadas y de las modificaciones realizadas y 

conceder el privilegio de patente solicitado. 

Seæor Superintendente, 

ALICIA LLOREDA RICAURTE 

T.P. 53.215 
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