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RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO 

LUIS PATI$O LEIVA, mayor de edad, identificado y domiciliado como aparece al pie de 

ml firma, en atención a su oficio No. 5523 notificado el 30 de abril de 2010, atentamente 

me permito dar repuesta al mismo de la siguiente manera:.-

Claridad de las reivindicaciones 

Con el objeto de subsanar las objeciones hechas a la claridad de las reivindicaciones, 

presento un nuevo pliego reivindicatorio modificado de conforrnidad con las sugerencias 

del seæor examinador. Asi entonces, la reivindicaciôn I define claramente los radicales 

por el nUmero de Ætomos que los conforman y se especifican los posibles significados 

para cada radical. 

Las modificaciones que presento estÆn enteramente sustentadas por la descripción y 

cumplen con las disposiciones del articulo 30 de la Decision 486. Par Jo tanto, 

respetuosamente solicito a su Despacho conceder el pnvilegio de patente a Ia presente 

invenciOn. 
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REIVINDICACIONES MODIFICADAS - OFICIO 5523 

1. Los compuestos de Ia formula (I), en la cual: 

j.-R3 

N’ 
5 H (I) 

R3 es un radical alquilo (C1), arilo, aril-alquilo (CI-6), heteroarilo, arilo o heteroarilo 
condensado con un cicloalquilo (C1..10), heterocicloalquilo, cicloalquilo, adamantilo 
policicloalquilos, alquenilo, aiquinilo, S02RI, estando estos radicales eventualmente Co 

10 sustituidos con 1 a varios sustituyentes elegidos entre halogeno, CN, NO2, NH2, OH,  
(ie1 CR1, COOH, C(0)ORI, -O-C(0)RI, NRI R2, NHC(0)R1, C(0)NRI R2, SRI, 

S(0)R1, S02RI, NHS02RI, S02NRI R2, C(S)NRI R2, NHC(S)RI, -0-S02RI, -S02-
0-RI, arilo, heteroarilo, formilo, oxo, trifluorometilo, trifluorometilsulfanilo, 
trifluorometoxi, alquilo 

15 C(1); 

R5 es un fenilo eventualmente sustituido con 1 o varios sustituyentes elegidos entre 
halOgeno, CN, NO2, NH2, OH, ORIO, COOH, C(0)ORIO, -0-C(0)RI0, NRIORII, 
NHC(0)R10, C(0)NRIORII, NHC(S)RI0, C(S)NRIORII, SRI O, S(0)RI0, S021RI0, 
NHS02RIO, S02NRIORII, -0-S02RIO, -S02-0-RI0, arilo, heteroarilo, formilo, 

20 trifluorometilo, trifluorometoxi, alquilo (1-6C); 

R6 es un radical halOgeno, metilo, ciclopropilo, CN, OH, metoxi, trifluorometilo, 
etllenilo, acetilenilo, trifluorometoxi, NO2, NH2, NMe2; 

R2 son independientemente uno de otro, un hidrOgeno, alquilo (1-6C), arilo, 
(0 

alquenilo, alquinilo, heteroarilo, estando ellos mismos eventualmente sustituidos con 
25 1 o varios sustituyentes elegidos entre halOgeno, alquilo (I -6C), alcoxi (1-6C), CN, 

NO2, NH2, OH, COOH, COOalquiIo, CONH2, formilo, oxo, trifluorometilo, 

30 

trifluorometoxi; 

RI y R2 pueden formar un ciclo de 5 o 6 miembros que tiene o no un heteroÆtomo 
tat como 0, S, N; 

En donde 

Los radicales arilo se seleccionan de fenilo, naftilo e indenilo 

Los radicales heteroarilos tienen 3 a 10 miembros, y contienen eventualmente uno o 
35 varios heteroÆtomos elegidos entre oxigeno, azufre y nitrOgeno y son en particular, 





tiazolilo, tienilo, pirrolilo, piridinilo, furilo, imidazolilo, oxazolilo, pirazinilo, tetrazolilo, 

oxadiazolilo, isoxadiazolilo, isotiazolilo, isoxazolilo, tnazohlo, pirazolilo 0 indolilo; 

Los radicales policicloalquilos se eligen entre adamantilo, quinuclidinilo, bomanilo, 

- 5 norbomanilo, bomenilo, norbomenilo; 

Los radicales heterociclos contienen I a 2 heteroÆtomos elegidos entre oxigeno, 

azufre, nitrogeno y representan en particular piperidinilo, morfolinilo, pirrolidinilo, 

imidazolidinilo, pirazolidinilo, isotiazolidinilo, tiazolidinilo, isoxazolidinilo, oxazolidinilo, 

10 piperazinilo, azetidinilo, 2-piperidona, 3-piperidona, 4-piperidona, 2-pirrolidona, 3-

pirrolidona. 

15 

Los radicales alquenilos contienen 2 a 6 Ætomos de carbono y uno a 3 dobles 

enlaces conjugados a no en cadena lineal o ramificada; 

Los radicales aiquinilos contienen 2 a 6 Ætomos de carbono y I a 3 enlaces triples 

conjugados o no en cadena lineal o ramificada; 

Los radicales heteroanlos condensados con un cicloalquilo (1-1C) se eligen entre 

20 indanilo, isocromanilo, cromanilo, I ,2,3,4-tetrahidroisoquinolilo y 1,2,3,4-

25 

tetrahidroquinolilo; y 

Los radicales cicloalquilos son un grupo ciclico saturado de 3 a 10 Ætomos de 

carbono; 

Sus racØmatos, enantiómeros, diastereoisômeros y sus mezclas, sus tautOmeros y 

sus sales farmaceuticamente aceptables. 

2. Un compuesto segUn la reivindicaciOn 1, caracterizado porque se elige entre: 

30 N-(biciclo[2,2, I ]hept-5-en-2ilmetil)-6-cloro-5-fenil-1 H-ifldazol-3-amina Li’ 

6-cloro-N-(3,3-dimetilbutil)-5-fenll-1 H-indazol-3-amina’ 

6-cloro-N-(3-fenilpropil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina I" 

6-cloro-N-(ciclopropilmetil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(ciclopentilmetil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

35 6-cloro-N-[3-(metiltio)propil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(feniletil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(ciclohexilmetil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-propil-5-fen il-I H-indazol-3-amina -. 

hidrato de 6-cloro-N-(2,2,3,3,4,4,4-heptafluorobutil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

40 6-cloro-N-(4,4,4-tnfluorobutil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina i/ 
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6-cloro-N-[(4-metoxifenhl)rnetil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina " 

6-cloro-N-(fenhlmetil)-5-fenit-1 H-indazol-3-amina /’ 

6-cloro-N-[(4-cianofenhl)metil]-5-fenjl-1 H-indazol-3-amina t 

N-[(4-clorofenil)metil]-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina j� 
5 6-cloro-N-[(3-metoxifenhl)metil]-5-fenhl-1 H-indazoI-3-amina 

6-cloro-N-[[4-(tnfluorometo)i)fenhljmetil]-5-feniI-1 H-indazol-3-amina 

N-[4-[[[6-cloro-5-fenil-1 H-indazoI-3-iI]amino]metiIJfeniIJ-acetamida,. 

6-cloro-N-[(315-diclorofenhl)metil]-5-fen,I-1 H-indazoI-3-amina,’ 

6-cloro-5-fenil-N-[[4-(trifluorometil)fenil]metil]-1 H-indazoI-3-amina 
10 6-cloro-N-[(4-fluorofenhl)metil]-5-fenjl-1 H-indazol-3-amina U’ 

6-cloro-N-[3-(4-metilfeno)i)fenjjmetil]-5-fenil-1 H-indazol-3-aminat 

N-(2,23,3,4,414-heptafluorobutjI]-6-cIoro-5-fenjI-1 H-indazol-3-amina’ 

6-cIoro-5-fenhI-N-[[35-bjs(trifluorometil)fenjI]metjI]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenhl-N-[[3-(frifluorometil)fenhl]metjl]-1 H-indazoI-3-amina’ 
15 6-cloro-N-[(6-meto)i-2-naftalenhl)metil]-5-fenhl-1 H-indazoI-3-amina 

6-cloro-N-[(pentafluorofertil)metiI]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[[4-(metiltio)fenil]metjl]-5-fen il-1 H-indazol-3-amina V 
N-[(4-cloro-3-fluorofenhl)rnetjl]-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina L 

6-cloro-5-fenil-N-(3,3,34nfluoropropil)-1 HindazoI3aminaV 
20 6-cloro-5-fenhl-N-(34ienilmetfl)-1 H-indazol-3-aminaV’ 

N-(bicicIo[22, I ]hept-5-en-2iImetiI)-6-cloro-5-fen il-1 H-indazol-3-amina ’ 

N-([I , I ’-bifenij]-4-ilmetil)-6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-aminaV 

6-cloro-N-[[4-(dimetilamino)fen iI]metil]-5-fen il-I H-indazol-3-amina ’ 

._N-([2,2’-bitiofen]-5-ilmetjJ)-6-cIoro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 
25 6-cloro-5-fenhl-N-[[I-(fenhlmetil)-IH-imiclazol-2-iI]metfl]-1 H-indazot-3 amina 

6-cIoro-N-[(5-meth-2-furanfl)metD]-5-fenHjndazoI-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-(I H-pirrol-2-ilmetil)-I H-indazol-3-amina 

30 6-oloro-5-fenil-N-(I H-imidazol-2-iI)metil]-I H-indazol-3-amina 

6-ctoro-5-fenil-N-(I H-imidazol-4-iI)metil]-I H-indazol-3-amina’ 

6-cloro-5-ferill-N-(I H-pirazol-3-iImetiI)-I H-indazol-3-amina ’ 

6-cJoro-N-[(3,5-dimetfl-I-fenhI-1H-pirazoI-4I)meth]-5-fenhI..1 H-h,dazol-3-amina 
35 6-cIoro-54eniI-N-[[2..eflll1H4midazo[4iL]metiI]-iH..jndazoI-3-arnjna 

6-cioro-5-fentl-N-[(I metfl-I H-pirrol-2-iI)metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenhl-N-(3-tienilmetil)-1 H-indazot-3-amina 4V 

40 6-cloro-5-fenil-N-[[2-fen il-1 H-imidazol-4-iI]metil]-I H-indazol-3-amina 
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7 

6-cloro-5-fenil-N-[2-(1 -piperidinhl)etiI]-1 H-indazol-3-amina ’-

6-cloro-N-[2-(4-morfolinhl)etiI]-5-fenhl-1 H-indazoI-3-amina’---

N-(6-ctoro-5-fen il-I H4ndpI-3JI)N!,5didotofenil}ute&.. 

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-N’-(2-propenil)-urea 

10 N(6cIoro5fenjI.1H-indazoI-3-iD-N’-[(4-meto)ifenhI)metiIJ-urea 

N-(6-cIoro-5-fenI-1H.ndazo3.iI)-N’-[4-(tnfluorometiI)feniI]-urea 

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-N’-(4-meto)dfenil)-urea 

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-N’-c7iclohexfl-urea 
U N-(616-5-fenil-1 H-indazoI-3-iI)-N’-proptfrea 

15 N-(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-iI)-N’-(4-clorofentl)-urea 

N-(6-clorà-5-fenhl-1H-indazol-3-iI)-N’-(4-fluorofenil)-urea  

N-[6-cloro-5-fenhl-iH-indazol-3-iI]-N’4riciclo[3.3. 1.1 3,7]dec-1 -il-urea - 

N-(6-cloro-5-fenhl-1 

N-[6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il]-4-metil-bencenosulfonamida ’ 

20 N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii]-metanosulfonamida 

N-16-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI]-2-propanosulfonamida ’ 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-2,2,24nfluoro-etanosulfonamida " 

N-[6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il]-24iofenosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI]-bencenosulfonamida 

25 N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-4-(trif1uorometiI)-bencenosulfonamid-

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-5-(3-isoxazoJil)-2-tiofenosulfonada V 

N-[6-cloro-5-fenhl-1 H-indazoI-3-il]4-fluoro-bencenosuIfonamidâ. 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazoI-3-iI]4-metoxi-bencenosulfonamid 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-bencenometanosulfonamidaV 

30 N-16-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ill-1 -metil-1 H-imidazol-4-sulfonamida -/ 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI]4-(1, I -dimetiletiI)-bencenosulfonamida" 

N-[4-[[(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI)amino]sulfonhl]fenil]-Acetamida-

N-[6-cloro-5-fenil-I 

6-cloro-N-(pentafluorofenil)-5-fenhl-I H-indazol-3-amina -’ 

35 6-cloro-N-(374-difluorofenil)-5-fenil-I H-indazol-3-amina 27 

6-cloro-5-fenfl-N-(2, 3,5,6-tetrafluorofenil)-I H-indazol-3-amina / 

6-cloro-5-fenil-N-(2,4,64rifluorofenil)-I H-indazol-3-arnina 

6-cloro-N-(4-fluorofenil)-5-fenil-I H-indazol-3-amina  

6-cloro-N-[3-(trifluorometil)fenil]-5-fenhl-I H-indazol-3-amina 

40 6-cloro-N-[4-(trifluorometil)fenhl]-5-fenil-I H-indazol-3-amina 
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6-cloro-N-[3-fluoro-5-(trtlluorometil)fenil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina ’ 

6-cloro-N-(4-nitrofenil)-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(3-nitrofenhl)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(3-metoxifenil)-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

5 6-cloro-N-(4-metoxifend)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N,5-difenil-1 H-indazol-3-amina’ 

6-cloro-N-(1 -piridinhl)-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(2-piridinhl)-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina’ 

sus racematos, enantiómeros, diastereoisômeros y sus mezclas, sus tautómeros y 

10 sus sales farmacØuticamente aceptables. 

3. Un compuesto segün una cualquiera de las reivindicaciones I a 2 caracterizado 

porque se elige entre: 

N-butil-6-cloro-5-fenil-1 H-indazoI-3-amina 

15 3-(6-cloro-5-fenhl-I H-indazol-3-ilamino)4iofen-2-carbonitrilo 

(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ii)-piridin-2-il-amina I’ 

(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il)-(5-nitro-piridin-2-ii)-amina’ 

(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-(6-metoxi-pindin-2-il)-amina6 

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-ing3-il)--fenH-rea. 
20 1 -(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-3-(4-eto)i-fenil)-urea" 

I -(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-3-(3,4-dicloro-fenil)-uret 

ester metihco del Æcido 3-[3-(6-cloro-5-fen il-I H-indazoI-3-il)-ureido]-propi6nico 

I -(6-cloro-5-fenhl-I H-indazol-3-il)-3-(4-dimetilamino-fenil)-urea " 

I -(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il)-3-isopropil-urea ’ 

25 1-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-3-ciclohexil-ureai 

I -(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-3-(34rifluorometil-fenil)-urea 

I -(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il)-3-(24iofen-2-il-etil)-urea, 

I -benzo[1 ,3]dioxol-5-il-3-(6-cloro-5-fenhl-IH-indazol-3-il)-urea 

I -(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-3-(3,5-dimetil-isoxazol-4-ii)-urea 

30 1 -bencil-3-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3il)-urea 

1-.(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ij)-3-fenetil-tou 

1-(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ii)-3-13-(4-metil-piperazin-1 -il)-propiI]-urea’ 

I -(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-3-(3-imidazol-1 -il-propil)-urea 

11-

 

(6-cloro-5-fenil-1 -(6-cloro-5-fenil-1 

35 1 -(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-ii)-3-[3-(4-metil-piperazin-1 -ii)-propil]-urea" 

(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-amida del Æcido pirrolidin-I-carboxAicot’ 
N, ester metulico del Æcido (6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-carbÆmico 

J6çloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-urea 

ester bencilico del Æcido (6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-ii)-carbÆmico ’ 

40 ester alilico del Æcido (6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-carbÆmico 
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ester isobutulico del Æcido (6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il)-carb6mico " 

(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il)-amida del Æcido piperidin-I -carboxilico 

I -(3-azetidin-I -ii-propil)-3-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-34)-urea’ 

1-(6-cloro-5-fenhl-I H-indazol-3-il)-3-(3-cloro-propil)-urea 

5 1 -(6,7-difluoro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ii)-3-(3-imidazol-I -il-propil)-ure&. 

I -(3-amino-propil)-3-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-urea 

I -(6-cloro-5-fenhl-I H-indazol-3-ii)-3-[4-(4-piridin-3-il-imidazol-I -il)-butil]-urea " 

I -(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-3-(2-pirrolidin-I -il-etil)-urea 

(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-amida del Æcido 2,5-dimetil-pirrolidin-I -carboxllico 

10 N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-ii)-acetamidina 

N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-ii)-6-metoxi-pirazin-2-carboxamidina 

N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-ii)-benzamidina 

N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-pindina-2-carboxamidina 

N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-if)-3-metoxi-bencenosulfonamida 

15 

Sus racematos, sus enantiOmeros a tautOmeros as[ coma sus sales 

farmacØuticamente aceptables. 

4. Una composiciôn farmacØutica caracterizada porque comprende en un medlo 

20 farmaceuticamente aceptable, un compuesto definido segtn una cualquiera de las 

reMndicaciones I a 3. 

5. Un procedimiento de preparación de los compuestos de la formula (I) tal coma se 

definen en la reivindicaciOn 1, y para los cuales R3 es alquilo (C1), aril-alquilo (C1), 

25 heterocicloalquilo, cicloalquilo o policicloalquilo, estando estos radicales 

eventualmente sustituidos con 1 a varios sustituyentes elegidos entre halOgeno, CN, 

NO2, NH2, OH, ORI, COOH, C(0)ORI, -O-C(0)RI, NRI R2, NHC(0)R1, 

C(0)NRIR2, SRI, S(0)RI, SO2RI, NHSO2RI, SO2NRIR2, C(S)NRIR2, 

NHC(S)RI, -O-SO2RI, -S02-O-RI, arilo, heteroanlo, formilo, trifluorometilo, 

30 trifluorometilsulfanilo, trifluorometoxi, alquilo (C1) y R1, R2, son 

independientemente uno de otro, un hidrOgeno, alquilo (C1), anlo, aiquenilo, 

alquinilo o heteroarilo, estando ellos mismos eventualmente sustituidos con 1 o 

varios sustituyentes elegidos entre halOgeno, alquilo (C1), alcoxi (C1..6), CN, NO2, 

NH2, OH, COOH, COOalquilo, CONH2, formilo, trifluorometilo, trifluorometoxi; a 

35 partir de un denvado de la formula (I) en el que R3 es H, de un derivado RICHO y 

del tnacetoxiborohidruro de sodio en diclorometano y transformar eventualmente el 

producto obtenido en una sal farmacØuticamente aceptable. 

40 
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6. Un procedimiento de preparación de los compuestos de la formula (I) tal como se 

definen en la reivindicaciOn I y para los cuales R3 es S02RI y RI es un hidrOgeno, 

aiquilo (C1), arilo, alquenilo, alquinilo o heteroanlo, estando ellos mismos 

eventualmente sustituidos con 1, o varios sustituyentes elegidos entre halógeno, 

5 alquilo (C1), alcoxi (C1), CN, NO2, NH2, OH, COOH, COOalquilo, CONH2, formilo, 

trifluorometilo, tnfluorometoxi a partir de un cloruro de sulfonilo RI SO2CI y de un 

denvado de la fOrmula (I) en el que R3 es H en diclorometano en presencia de una 

base y transformar eventualmente el compuesto obtenido en una sal 

farmacØuticamente aceptable. 

iEi 

7. En calidad de productos intermedios, los siguientes: 

3-amino-5-fenil-6-cloro-I -(2-tnmetilsililetoxi) metil]-indazol 




