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1. Me refiero al auto dictado por ese Despacho notificado por fijación en lista de 5 

de Jun10 de 2009. 

2. Con elfin de responder las objeciones expuestas por el Seæor Examinador en su 

Concepto TØcnico No. 1251 bajo los acÆpites de Claridad del CapItulo Reivindicatorio, 

Novedad y Nivel Inventivo, me permito presentar las siguientes modificaciones y 

argumentos tØcnicos, por medlo de los cuales se superan completamente dichas 

obj ed ones 

3. CLARIDAD DEL CAPITULO REIVINDICATORIO. 

En primera instancia, el Seæor Examinador objeta la claridad del capItulo 

reivindicatorio actualmente en estudio indicando que este incluye expresiones que 

son muy generales, lo cual segiin su anÆlisis "hace que no se pueda determinar que 

todos compuestos obtenidos finalmente, presenten la actividad reclamada". 

Tomando en consideración esta objeción, me permito manifestar que es deseo 

del solicitante modificar el capItulo reivindicatorio de manera tal que este sea 

completamente claro y conciso al reclamar los derivados de 2-piridincarboxamida 

objeto de la presente solicitud. 

En relación con lo anterior, me permito resaltar que estas modificaciones no 

constituyen de forma alguna una ampliación al alcance de la solicitud, taP como fue 

MA 
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representa un grupo triazolio, un grupo imidazolilo, un grupo tiazolilo 0 Ufl grupo 

piridilo, los cuales pueden tener sobre el anillo 1 ó 2 grupos seleccionados del grupo 

que cons/ste de un grupo alquilo C16, un grupo alcoxi C16, un grupo 

trifluorometilo, un grupo hidroxi, un grupo hidroxialquilo C16, (el Ætomo de 

hidrógeno del grupo hidroxi del grupo hidroxialquilo puede ser adicionalmente 

sustituido por un grupo alquilo C16) y un Ætomo de halógeno; 

la formula (III): 

representa un grupo tiazolilo, un grupo tiadiazolilo, un grupo isoxazolilo, 0 Ufl grupo 

piridotiazolilo, el anillo B opcionalmente tiene 1 6 2 sustituyentes seleccionados del 

grupo que consiste de un grupo alquilo C16, un grupo alcoxi C16, un Ætomo de 

halógeno, un grupo trifluorometilo, un grupo hidroxialquilo C16 (el Ætomo de 

hidrOgeno del grupo hidroxi en el grupo hidroxialquilo puede ser adicionalmente 

sustituido por un grupo alquilo C16), un grupo aminoalquilo C16, (el amino puede 

ser sustituido por un grupo alquilo C16), un grupo alcanoilo C27, un grupo 

carboxilo, un grupo alcoxi C16carbonilo y un grupo ciano." 

Reivindicación 2. Como consecuencia de las modificaciones realizadas en 

la reivindicación 1, esta reivindicación ha sido eliminada del capItulo 

reivindicatorlo. 

Reivindicación 3 (nueva reivindicación 21. Esta reivindicación no ha 

sido modificada y corresponde a la anteriormente presentada. Se ha 

ajustado la dependencia acorde con la nueva numeración. 

Nueva reivindicación 3. Esta reivindicación hace referenda a significados 

preferidos el anillo A, segtTh la grMica presentada en la pÆgina 38 de la 

descripción de la solicitud en estudio. 

Reivindicaciones 4 a 12. Estas reivindicaciones han sido eliminadas del 

capItulo reivindicatorio. 

Reivindicación 13 (nueva reivindicación 4). Esta reivindicación no ha 

sido modificada y corresponde a la anteriormente presentada. La 

dependencia de esta reivindicación se ha hecho congruente con la nueva 

flu meraci on. 
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Con respecto a este documento el Seæor Examinador asegura que "estos 

compuestos especIficos de la anterioridad Dl (folios 26 y 27, reivindicación 1) son 

iguales a los compuestos de la presente solicitud". 

Sobre este particular me permito manifestar que existen diferencias 

significativas entre los compuestos revelados en Dl y aquellos que son objeto de la 

solicitud en estudio, las cuales son aün ms claras dadas las modificaciones realizadas 

sobre el capItulo reivindicatorlo que fueron expuestas en el numeral anterior de este 

mismo memorial. 

De esta forma, el documento Dl revela derivados de piridina de la formula (I) 

los cuales son ütiles como agentes antialØrgicos: 

2JCONHO H 
(I) 

Donde R’ es H, alquilo inferior, alcoxilo inferior, halógeno, alquiltio inferior o un 

grupo nitro que ocupan las posiciones 3, 4 ó 5 del grupo piridilo, y R2 es hidrógeno, 

alquilo inferior, alcoxilo inferior, fenoxi, fenilo sustituido alquilo inferior o fenilo 

sustituido alquenilo inferior, o halógeno. 

La principal diferencia entre los compuestos revelados en Dl y aquellos que son 

objeto de la presente solicitud lo constituye el anillo de tetrazol que siempre estÆ 

presente en los compuestos del mencionado documento Dl. 

/N�N\ 

,CONHQ) H 
R) 

\ - 

0 

/ ( anhlloA 

DVN 
illantiloB R31- 

Dicho anillo de tetrazol se encuentra unido al nitrógeno amIdico de la molØcula y 

corresponderIa al anillo B de los compuestos de la presente invención, el cual se 

encontraba definido como un anillo heteroarilo monocIclico o bicIclico que contiene un 
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Posibles compuestos de Dl 
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Ejemplo 32, solicitud en estudlo 

De esta forma, los compuestos revelados en Dl no estÆn comprendidos de 

ninguna manera dentro de los compuestos reclamados en el capItulo reivindicatorio 

modificado, toda vez que en los compuestos de la invención nunca estâ presente un 

anillo tetrazol unido al nitrógeno amIdico, la posición 6 del anillo de piridina siempre 

estÆ sustituida por un Ætomo de azufre unido a un grupo heterocIclico, y la posición 3 

de la piridina siempre estâ unido a un âtomo de azufre que sirve de puente a un grupo 

aromâtico o heteroaromtico. 

Consecuentemente, la presente solicitud es a todas luces novedosa 

frente a las enseæanzas del documento Dl. 

5. NIVEL INVENTIVO. 

Finalmente, el Seæor Examinador objeta la altura inventiva de los compuestos 

objeto de la presente solicitud teniendo en consideración las enseæanzas del 

documento W003000267 (D2). 

Con respecto a este documento el Seæor Examinador indica que "la diferencia 

con D2 es que en la actual solicitud el anillo central es un heteroarilo (piridina) 

mien tras que en la anterioridad es un grupo arilo (fenilo). 

Esta diferencia no parece conceder un efecto tØcnico inesperado o una ventaja a 

los compuestos reivindicados en corn paración con los compuestos del Estado de la 

tØcnica rnÆs cercana, por que no parecen presentar un mayor efecto activador de 

glucoquinasa ". 

En relación con lo anterior me permito resaltar que los compuestos objeto de la 

presente solicitud no podrIan de ninguna manera ser derivados de las enseæanzas de 
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De esta forma, si se analizan dos de los compuestos revelados en el documento 

D2, los cuales presentan la mayor similitud estructural con aquellos que son objeto de 

la presente solicitud: 

CH 

Compuesto 62, D2 

Compuesto 77, D2 

I 

Ejemplo 18 presente solicitud. 

I 

Ejemplo 54 presente solicitud. 

Es evidente que para construir los compuestos reclamados por la solicitud en 

estudio a partir de las enseæanza de D2 no bastarIa con realizar una modificación del 

anillo central para introducir un âtomo de nitrógeno, como lo sugiere el Seæor 

Examinador, sino que ademÆs, serIa necesario definir que los Ætomos que sirven de 

puente con los otros anillos sean Ætomos de azufre, y que dichos anillos estØn 

directamente unidos a este Ætomo de azufre, es decir que no existan puentes metileno 

adicionales. 

AsI mismo, en virtud a las modificaciones realizadas en la reivindicación 1 el 

anillo B no puede corresponder a un grupo piridina, el cual siempre estÆ presente en 

los compuestos de D2 (resaltado en lInea verde en la figura anterior), por lo que para 

obtener los compuestos de la invención a partir de D2 Ia persona versada en la 

materia deberIa sustituir esta parte de la estructura por otros anillos heterocIclicos. 

En relación con lo anterior, me permito resaltar que dicho anillo de piridina es 

parte fundamental de los compuestos revelados en D2, tal como es evidente a partir 

de la formula (I) del mencionado documento. Tomando este hecho en consideración, 

la persona versada en la materia supondrIa que este anillo es fundamental para la 

actividad de los compuestos, y por lo tanto no buscarIa modificar especIficamente esta 
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En primer lugar, dicha persona versada en la materia no tendrIa ninguna 

motivación para realizar cambios estructurales especIficamente en esta sección de la 

molØcula, dado que es la region que se conserva en todos los compuestos allI 

reclamados y por lo tanto la persona versada en la materia supondrIa que esta sección 

se encontrarla directamente implicada en Ia actividad biológica de las molØculas. 

Sumado a esto, dicha persona versada en la materia estarIa familiarizada con el 

hecho que cambios estructurales pequeæos sobre una molØcula pueden verse 

reflejados significativamente en su actividad biológica, aün cuando dichos cambios 

sean isostØricos o incluso bioisostØricos en otros sistemas. 

Para ilustrar este hecho me permito referirme a ciertos compuestos que han sido 

probados como Antagonistas del factor1 de liberación de corticotropina’. Como se 

observa en la siguiente figura, para este sistema especIfico el reemplazar un ªtomo de 

nitrOgeno del anillo por un carbono sp2 (reemplazo isostØrico) puede producir la total 

inactivación del compuesto (primera y segunda estructuras de Ia figura). Cabe anotar 

que dicho reemplazo puede ser bioisostØrico, mejorando incluso la actividad, si se 

realiza en otra posición del anillo tal como ocurre para el tercer compueSto de la 

figura. 

V 
NN 

NNH 

/ 

Ki = 57nM 

/ 

c 

K1 = >10 000nM 

tWA 

K1= 2 nM 

Consecuentemente, dentro del campo tØcnico de Pa invención es ampliamente 

conocido que los reemplazos isostØricos no pueden considerarse como universales y 

por lo tanto la persona versada en la materia no podrIa tener certeza del efecto sobre 

Ia actividad biológica que producirla Pa modificación particular de un sitio especIfico de 

la molØcula. 

En conexión con lo anterior, me permito Ilamar la atención al seæalamiento que 

con respecto al nivel inventivo de una solicitud hace el Manual Andino para el examen 
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7. En vista de Jo anterior, ruego a usted proceder a estudiar nuevamente la 
solicitud a la Iuz las modificaciones y los argumentos presentados y conceder el 

- privilegio de patente solicitado. 

Seæor Superintendente, 
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REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto de la fOrmula (I): 

o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, en donde: 

- X1-R1 representa un fenhlsulfanilo, un grupo 4-hidroxietH-fenilsulfanilo, 

un grupo 4-metil-fenilsulfanilo, un grupo 4-metoxi-fenilsulfanilo, un grupo 4-

etoxi-feniletilsulfanilo, un grupo 4-metilcarbamoil-fenilsulfanilo, un grupo 4-

dimetficarbamoil-fenilsulfanilo, un grupo 4-ciano-fenilsulfanilo, un grupo 4-

trifluorometil-fenilsulfanhlo, un grupo 4-fluoro-fenilsulfanhlo, un grupo 2-fluoro-

fenhisulfanhlo, un grupo 4-methlcarbonil-fenilsulfanhlo, un grupo 4-metilsulfonhl-

fenilsulfanhlo, un grupo 4-dimetilaminoetiloxi-fenilsulfanHo, un grupo piridin-4-il-

sulfanilo, un grupo piridin-3-il-sulfanilo, un grupo 6-metoxi-piridin-4-H-sulfanilo, 

grupo 6-metoxi-piridin-3-ii-sulfanhlo, 0 Ufl grupo 6-metil-piridin-3-ii-sulfanhlo; 

D representa S; 

R2 y R3 son iguales o diferentes, representando cada uno un Ætomo de 

hidrógeno, un grupo aiquilo C1.6, un grupo alcoxi C16, 0 Ufl Ætomo de halOgeno; 

la fOrmula (II): 
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representa un grupo triazolilo, un grupo imidazolilo, un grupo tiazolilo o un 

grupo piridilo, los cuales pueden tener sobre el anillo I O 2 grupos 

seleccionados del grupo que consiste de un grupo aiquilo C16, un grupo alcoxi 

5 C1.6, un grupo trifluorometilo, un grupo hidroxi, un grupo hidroxialquilo C1..6, 

(el Ætomo de hidrOgeno del grupo hidroxi del grupo hidroxialquilo puede ser 

adicionalmente sustituido por un grupo aiquilo C16) y un Ætomo de halOgeno; 

la formula (III): 

-c 

N Dn’II -B 

10 representa un grupo tiazolilo, Ufl grupo tiadiazolilo, Ufl grupo isoxazolilo, 0 un 

grupo piridotiazolilo, el anillo B opcionalmente tiene 1 0 2 sustituyentes 

seleccionados del grupo que consiste de un grupo aiquilo C1..6, un grupo alcoxi 

C1..6, un Ætomo de halogeno, Ufl grupo trifluorometilo, Ufl grupo hidroxialquilo 

C1 (el Ætomo de hidrOgeno del grupo hidroxi en el grupo hidroxialquilo puede 

15 ser adicionalmente sustituido p01 Ufl grupo alquilo C1..6), un grupo aminoalquilo 

C1..6, (el amino puede ser sustituido por un grupo aiquilo C1..6), un grupo 

alcanoilo C27, un grupo carboxilo, un grupo alcoxi C1..6carbonilo y wi grupo 

ciano. 

20 2. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicación 1, en donde tanto R2 y 

R3 son Ætomos de hid rógeno. 
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3. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones I O 2, 

en donde el anillo A es: 

Me çIr  

N�N N�N NN ,, N N�N 

MeO--- HO� HO 
Me 

N�N . N�N 
N�NN

 N (NY-, 0 

N N 

4. El El compuesto de acuerdo con cualquiera de las Reivindicaciones I a 3, 

5 en donde el anillo B estÆ sin sustituir o sustituido por un grupo alquilo C1..6, un 

Ætomo de halOgeno, un grupo hidroxialquiloC1..6, un grupo aminoalquiloC1..6, o 

un grupo alcanoiloC2..7. 

5. El compuesto de acuerdo con la Reivindicación I seleccionado de: 

10 ’3-(4-metoxi-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanhl)-N-(tiazol-2-il)-2-piridin 

carboxamida, 

2 13-(4-fluoro-fenilsulfanil)-6-(4-metil-4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanil)-N-(4-metil-tiazol-

2-iI)-2-piridin carboxamida, 

) 3-(4-fluoro-fenilsulfanil)-6-(4H-[I ,2,4]triazol-3-il-sulfanil)-N-(4-metil-tiazol-2-il)-2-

15 piridin carboxamida, 

’1 3-(4-fluoro-fenilsulfanil)-6-(1 -metil-imidazol-2-il-sulfanil)-N-(4-metil-tiazol-2-il)-2-

piridin carboxamida, 

.$) 3-(4-fluoro-fenilsulfanil)-6-(1 -metil-1 H-tetrzol-5-il-sulfanil)-N-(4-metil-tiazol-2-il)- ) 

2-piridin carboxamida, 
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r3) 3-(4-fluoro-fenhlsulfanhl)-6-(4H-[l,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazoI-2-jI)-2-pjridin 

carboxamida, 

3-(2-fIuoro-feniIsuIfani-6-(4-metjI-4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanhl)-N-(tiazol-2-iI)-2-

piridin carboxamida, 

5 \ 3-fenhlsulfanil-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-pjridjn 

carboxamida, 

3-(4-fluoro-fenilsulfanhl)-6-(5-metll-4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-

piridin carboxamida, 

3-(4-ciano-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-piridin 

10 carboxamida, 

3-(pi rid in-4-iI-sulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-piridin 

carboxamida, 

3-(4-fluoro-fenil sulfa nhl)-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazolo[5,4-b]piridin-

2-il)-2-piridin carboxamida, 

15 \ 3-(4-metoxi-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(4-metoximetil-tiazol-

2-iI)-2-piridin carboxamida, 

\3-(4-metoximetiI-feniIsuIfaniI)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-

piridin carboxamida, 

ç\3-(4-fluoro.-fenilsulfanil)-6-(5-metil-4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanhl)-N-(tiazolo[5,4-

20 b]piridin-2-iI)-2-piridin carboxamida, 

\3-(4-metiI-feniIsuIfaniI)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanhl)-N-(4-metoximetil-tiazol-

2-iI)-2-piridin carboxamida, 

3-(4-fluoro-fenilsulfanH)-6-(3H-[1 ,2,3]triazol-4-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-piridin 

carboxamida, 
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3-(4-metilsulfonil-fenilsulfanil)-6-(4H_[1 ,2,4]triazol-3-iI-suIfanhI)-N-(tiazol-2-iI)-2_ 

piridin carboxamida, 

3-(4-metoxi-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(5-hidroxjmetil-tjazoi-

2-il)-2-piridin carboxamida, 

5 Z3-(4-fIuoro-feniIsuIfanhI)-6-(5-metoximetjI-4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-

2-iI)-2-piridin carboxamida, 

d-1\ 3-(6-metil-pi rid in-3-iI-sulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-

piridin carboxamida, 

y \ 3-(4-dimetilcarbamoil-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-il)-

10 2-piridin carboxamida, 

a.3) 3-(4-trifluorometil-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-

piridin carboxamida, 

3-(4-metilcarbamoil-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-

2-piridin carboxamida, 

1 53-(4-metoxi-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(5-dimetilaminometil-

tiazol-2-il)-2-pirid in carboxamida, 

( 3-(4-dimetilaminoetiloxi-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-

iI)-2-piridin carboxamida, 

l 3-(4-hidroxietil-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-

20 piridin carboxamida, 

3-(4-dimetilcarbamoil-fenilsulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(isoxazol-

3-iI)-2-piridin carboxamida, 

3-(6-metil-piridin-3-iI-sulfanil)-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(4-metil-tiazol-2-

iI)-2-piridin carboxamida, 
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iJ\ 3-[4-(1 -hidroxietil-fenhIsuIfanhI)-6-(4H-[j ,2,4]triazol-3-iI-suIfanhI)-N-(tiazoI_211)2_ 

piridin carboxamida, 

3\ 3-(6-metil-pi rid in-3-iI-sulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-suJfaniJ)-N-(2-metil-tiazol-4... 

iI)-2-piridin carboxamida, 

532 3-(4-dimeti Ica rbamoil-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(2-nietil-

tiazol-4-iI)-2-piridin carboxamida, 

33 3-(6-metil-pi rid in-3-iI-sulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazo1-3-iI-sulfanil)-N-(4-metoximetil-

tiazol-2-iI)-2-pirid in carboxamida, 

’ 3-(4-dimetilaminoetiloxi-fenil,sulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-

10 (isoxazol-3-iI )-2-pirid in carboxamida, 

c’ 3-(4-metoxi-fenhlsulfanil )-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-iI-sulfanhl )-N-(5-metil-tiazol-2-iI )-2-

piridin carboxamida, 

3-(4-metoxi-fenhlsulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(isoxazol-3-iI)-2-

piridin carboxamida, 

151 3-(4-metoxi-fenilstilfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-([1 ,3,4]tiadiazol-2-iI)-

2-piridin carboxamida, 

\ 3-(4-metoxi-fenilsulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanhl)-N-([1 ,2,4]tiadiazol-5-iI)-

2-piridin carboxamida, 

3-(4-metoxi-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(4-metilcarbonil-

20 tiazol-2-iI)-2-piridin carboxamida, 

C) 3-(4-metoxi-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ll-sulfanhl)-N-(5-etoxilcarbonil-

tiazol-2-iI )-2-piridin carboxamida, 

3-(piridin-3-iI-sulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-iI)-2-piridin 

carboxamida, 
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-’2 \ 3-(6-metoxi-piridin-3-iI-sulfanhl)-6-(4H...[1 ,2,4]triazol-3-if-suIfanhI)-N-(tiazoJ...2_jI)2 

piridin carboxamida, 

) 3-(piridin-3-iI-sulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanhl)-N-(4-metoxjmetjl-tiazoj-2-

iI)-2-piridin carboxamida, 

9 
5q 3-(4-dimetila’minoetil-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanhl)-N-(tiazol-2-jI)-

2-piridin carboxamid, 

9 
3-(4-dimetilaminometil-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-(tiazol-2-

iI)-2-piridin carboxamida, 

-i6 3-(4-metoxi-fe nil sulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-il sulfa nil)-N-(tiazol-4-iI)-2-pi rid in 

10 carboxamida, 

" 3-(4-metoxi-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-(4-hidroxietil-tiazol-2-

iI)-2-piridin carboxamida, 

3-(6-metil-pi rid in-3-iI-sulfanhl)-6-(5-hidroxi-4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-(tiazol-

2-iI)-2-piridin carboxamida, 

15 - 3-(4-dimetiIaminoetiIoxi-feniIsuIfanhI)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-

([1 ,2 ,4]tiadiazol-5-iI)-2-piridin carboxamida, 

t’ 3-(6-metil -pi rid in-3-iI-stilfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-([1 ,2,4]tiadiazol-

5-H)-2-piridin carboxamida, 

5 3-(4-dimetilaminoetiloxi-fenilsulfanil)-6-(5-metil-4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-

20 ([1 ,2,4]tiadiazol-5-iI )-2-piridin carboxamida, 

s1 3-(4-dimetilaminoetiloxi-fenilsulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-(3-metil-

[1,2 ,4]tiad iazol-5-iI)-2-pirid in carboxamida, 

\ 3-[4-(2-hidroxietil-fenil sulfa nil)]-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-(3-metil-

[1,2 ,4]tiadiazol-5-ii)-2-piridin carboxamida, 
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315: 

41 3-[4-(2-hidroxietiJ-fenhlsulfanit)]6(SmetjI_4H[1 ,2,4]triazol-3-iJsuIfanhI)-N-(3_ 

metil-[1 ,2 ,4]tiadiazoI-5-ll)-2-pridn carboxamida, 

\ 
3-(pi rid in-3-iI sulfa nhI)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iIsuIfaniI)-N-(3-metjI[1 ,2,4]tiadiazol-

5-iI)-2-piridin carboxamida, 

5S 3-(6-metit-pi rid in-3-it sulfa nfl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-(34netil-

[1 ,2,4]tiadiazol-5-iI)-2-piridin carboxamida, 

3-(4-dimetilaminoetlloxi-fenhlsulfanll)-6-(41-I-[1 ,2,4]triazot-3-ilsulfanil)-N-

(tiazolo[5,4-b]piridin-2-iI)-2-piridin carboxamida, 

3-(6-metH -pi rid in-3-iIsufanil)-6-(5-metil-4H-[1 ,2,4]triazoI-3-iIsuIfaniI)-N-(3-’tiI-

10 [1 ,2,4]tiadiazol-5-iI)-2-piridin carboxamida, 

3-(6-metH-piridin-3-ilsufanH)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-( [1 ,2,5]tiadiazol-

3-iI)-.2-piridin carboxamida, 

0’ 3-(6-metil-pi rid in-3-ilsulfanfl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-(3-metoxi-[1 ,2,4]-

tiadiazol-5-iI)-2-piridin carboxamida, 

15,6’ 3-(6-metil-pi rid in-3-Usulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanil)-N-(3-ciclopropil-

[1,2 ,4]-tiad iazol-5-iI )-2-piridin carboxamida, 

\ 3(4dimetiIaminoetiIoxi-fenHSUIfafliI)-6-(5-meti-4H-[l ,2,4]triazoI-3-ilsufaniD-N-

(3-metil-[1 ,2 ,4]tiadiazol-5-iI)-2-piridifl carboxamida, 

\ 3_(6_metil-pi rid in-3-ilsulfanhl)-6-(5-metil-4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-

20 ([1 ,2 ,4]tiadiazol-5-iI)-2-pirid in carboxamida, 

\ 3_(6metiIpi rid ifl-3-itSUIfafl )-6-(5-metil-4H-[1 ,2,4]triazoI_3HsUIfaflll)-N-(tiaZOt-2 

il)-2-piridin carboxamida, 
() 

6 

carboxamida, 
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ØiS\ 3-(2-metiI-p  rid n_3ilsuIfanjI)6(4H[1 241triazol-3-iJsulfanhJ)N_(3_metjj[1,2,4J-

tiadiazol-5-fl)-2-pjrjdjn carboxamida, 

5? ’ 3-(4-metoxi-fenhlsufani1)6(4H[1 24}triazol-3-iIsuJfanhl)N(tiazojo[45b]p  rid ifl 

2-ll)-2-piridin carboxamida, 

5 0 3-(6-hidroxietII-i rid in3i(suIfanhJ)6(4H[1 ,2,4]triazol-3-iIsulfaniI)-N-(3met11 

[1,2,4jtiadiazoI-5-H)-2-pirjdin carboxamida, 

3-(6-metll-pi rid in-3-ilsulfanil)-6(4H[1 ,2,4]triazol-3-iJsuffanjI)_N(3hidroxjmeti.. 

[1,2 ,4]-tiadiazol-5-iI)-2-pirjdin carboxamida, 

3-[4-(2-hidroxietil)-fenhlsulfanhl]-6-(4_metjI4H[1 ,2,4]triazo-3-iIsuIfaniI)-N-(3-

10 metil-[1 ,2 ,4]tiadiazol-5-iI)-2-pjridin carboxamida, 

ml 3-(6-metil-pi rid in-3-llsulfanhl)-6-(5-hidroxi-4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-(3-metil-

[1,2 ,4jtiadiazol-5-iI )-2-piridin carboxamida, 

3-(6-metoxi-pi rid in-3-ilsulfanll)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsu$fanil)-N-(3-metll-[1 ,2,4]-

tiadiazol-5-iI)-2-piridin carboxamida, 

15 3-(4-metoxi-fenilsulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-H-sulfanil)-N-(4,5-dimetiItiaZOI-2-

iI)-2-piridin carboxamida, 

3(4fIuoro-fenllsulfaniD-6-(4,5-dimetiI-4H-[1 ,2,4]triazol-3-ilsulfanhl)-N-(4-

metoximetil-tiazol-2-iD-2-piridin carboxamida, 

c3(4fluoro-fenilsuIfafliD-6-(4H-[l 

20 2-ii)-2-piridifl carboxamida, 

\ 3(4metoxiteflllSUIfafl1D6(4H1l 

2-il)-2-piridifl carboxamida, 

\S(4metoxifeflhISUlfafl1)6(4H1l 

2-iI)-2-P11d(fl carboxamida, 
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3-(6-metiJpi rid in3ilsujfafljj)6(4H[l 24]triazol-3-ifsuJfanjf)N 
([1 ?24]triazoIopiridin2jI)2pjrjd in carboxamida 

y sus sales farmacºutjcamente  aceptables. 

6. El compuesto de acuerdo con la ReivindjcacjOn 5 el cual es 3-(4-metoxj-
5 fen hlsulfanil)6(4Hf1 il)2piridjn carboxamida 

o una sat farmacØuticamente aceptable del mismo. 

7. El compuesto de acuerdo con la Reivindicación 5 el cual es 3-(4-fluoro-

fenllsulfanhl)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-sulfanll)-N(tiazoI-2iI)-2pjrjdin carboxamida 

10 o una sat farmacØuticamente aceptable del mismo. 

15 

8. El compuesto de acuerdo con la Reivindicación 5 el cual es 3-(4-metoxi-

fenhtsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanH)-N-(4-metoximetil-tiazol-2-H)-2-

piridin carboxamida o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

9. El compuesto de acuerdo con la Reivindicaciófl  5 et cual es 3-(4-

metoximetilfeflhl sulfa flhI)6(4H1l 

- carboxamida o una sal farmacØuticameflte aceptable del mismo. 

20 10. El compuesto de acuerdo con la Reivindicaciófl  5 el cual es 3-(6-metil-

pIridin3ilsulfan1)-6-(4H1l 

carboxamida a una sal farmaCØUtiCameflte aceptable del mismo. 
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20 

318 11. El compuesto de acuerdo con la ReivindjcacjOn 5 el cual es 3-(4-
dirnetilaminoefjgoxjfefljjslf ii) 

piridin carboxamida o una sal farmacØutjcamente aceptable del mismo. 

12. El compuesto de acuerdo con la ReivjndjcacjOn 5 el cual es 3-(4-
hidroxietiffeniIsuIfanjJ)6_(4H[l 24]triazol_3iIsuIfanhI)N_(tjaz0I2 iI)2pirid in 
carboxamida o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

13. El compuesto de acuerdo con la Reivindicación  5 el cual es 3-(6-metil-

pi rid in-3-iI-sulfariil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-iI-suIfaniI)-N-(4-metil_tiazol_2-jI)-2_ 

piridin carboxamida o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

14. El compuesto de acuerdo con la Reivindicación 5 el cual es 3-(4-

dimetilaminoetlloxi-fenhlsulfaflhl)-6-(4H-[1 ,2 ,4]triazol-3-il-sutfanhl)-N-

([1 ,2,4]tiadiazol-5-ID-2-piridifl carboxamida o una sat farmacØuticamente 

aceptable del mismo. 

15. El compuesto de acuerdo con la ReivindicaCiófl  5 el cual es 3-(6-metil-

pi rid in3iIsUIfafliD6(4H1l ,2,4Itriazot-3-iI-SUlfafl1H’([l,2,4ltiadiaZOI-5-iI)2 

piridin carboxamida o una sat farmacØUtiCameflte aceptable del mismo. 

16. El compuesto de acuerdo con la ReivindiCaCiófl  5 et cual es 3-(4-

dimetllarfliflOetIt0Xith)65met4Hhl ,2,41triazoI3itSUIfafl1N 
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([I ,2,4]tiadiazol-5-il)-2-piridin carboxamida o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo. 

17. El compuesto de acuerdo con la ReivindicaciOn 5 el cual es 3-(4-

5 dimetilaminoetiloxi-fenhlsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil-

[1,2 ,4]tiadiazol-2-il )-2-pirid in carboxamida o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo. 

18. El compuesto de acuerdo con la ReivindicaciOn 5 el cual es 3-[4-(2-

10 hid roxietil-fenilsulfanil]-6-(5-metjl-4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil-

[1 ,2,4]tiadiazol-5-il)-2-piridin carboxamida o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo. 

19. El compuesto de acuerdo con la ReivindicaciOn 5 el cual es 3-(6-metil-

15 piridin-3-il-sulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil-[1 ,2,4]-tiadiazol-5-

il)-2-piridin carboxamida o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

(7 
20. El compuesto de acuerdo con la ReivindicaciOn 5 el cual es (1oxi-

piridin-3-ilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4]triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil-[1 ,2,4]-tiadiazol-5-

20 il)-2-piridin carboxamida o una sal farmacØuticamente aceptable del mismo. 

21. Una composición farmacØutica que comprende un compuesto de 

acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones I a 20 con un portador 

farmacØuticamente aceptable. 
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Cap. I 0 

PCTIJP2004I001 568 
13 de Febrero de 2004. 

Cap. II 19 

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de 
la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, se le comunica: 

Documentos estudiados 

DescripciOn: Folios: 99 a 403 (como se radicO inicialmente) 

Reivindicaciones: Folios: 404 a 428 (como se radicO inicialmente) 
Folios: 506 a 517 Modificado. 

Prioridad: Folio 1 (13-02-2003 , JP P2003-034987). 
(01-10-2003, JP P2003-342860). 
(22-01-2004 JP P2004-014799). 

Respuesta del solicitante: Folios : 499 a 505 

Se acepta para estudio el capitulo reivindicatorio de los folio s 506 a 517. 

Objeto de la invención 

TItulo de la solicitud: NOVEDOSOS DERIVADOS DE 2-PIRIDINCARBOXAMIDA. 



El objeto de la presente solicitud de patente de invenciOn consiste en: 
Derivados de 2-piridincarboxamida. 

Reivindicaciones 1- 20: Un Compuesto de formula i. 

Reivindicaciôn 21 : Una composiciOn farmacØutica que comprende el compuesto 
de fOrmula I. 

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de compuestos 
caracterizados por ser activadores de la glucoquinasa, ütiles en el tratamiento para la 
diabetes y sus complicaciones y en el tratamiento de la obesidad. 

Para solucionar este problema tØcnico la solicitud en estudio proporciona 
compuestos derivados de 2-piridincarboxamida, composiciones farmacØuticas y 
agentes terapØuticos que los contienen. 

El objeto de la invenciOn definido anteriormente se clasificO de acuerdo con 
la Clasificación Internacional de Patentes (IPC): C07D401/14; A61K31/4439; 
A61K31/444; A61K31/497; A61K31/501; A61K31/506; A61K31/53; A61P3/04; 
A61P3/10; A61 P9/00; A61P9/10; A61P13/12; A61 P25/00; A61 P27/02; A61 P43/00; 
C07D41 3/14; C07D41 7/12; C07D41 7/14; C07D471 /04; C07D51 3/04. 

De la solicitud de Patente 

Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

En cuanto a claridad 

Para la reivindicaciOn 5 los siguientes compuestos no se encuentran dentro del 
alcance de la reivindicaciOn 1: 

- El compuesto nUmero 5 denominado 

3-(4-fluoro-fenilsulfanil)-6-(1 -metil-1 H-tetrazol-5-il-sulfanil)-N-(4-metil-tiazol-2-iI)-2-
piridin carboxamida. 

El anillo tetrazol no esta definido para el anillo A. 

- Los compuestos 44 y 45 denominados: 

3 -(4-dimetilaminoetil-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4] triazol-3-iI-sulfanil)-N-(tiazol-2-il).2-
piridin carboxamida. 

3 -(4-dimetilaminometit-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 2,4] triazol-3-il-sulfanil)-N-(tiazol-2-il).2-
piridin carboxamida. 

Los radicales 4-dimetilaminoetil-fenilsulfanil y el 4-dimetilaminometil--fenilsulfanil no 
estÆn definidos dentro del alcance del grupo �X1 -R1. 
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-El compuesto 61 denominado 

3 -(6-metil-pi rid in-3-il 1-fenilsulfanil)-6-(4H-[1 2,4] triazol-3-il-sulfanhl)-N-(3-ciclopropil--
[1,2,4] tiadiazol-5-il).2-piridin carboxamida. 

El grupo 3- ciclopropil que se encuentra como sustituyente sobre el grupo tiadiazol 
no se encuentra definido coma posible sustituyente del anillo B. 

- El compuesto 65 denominado 

3 (6-metil-pi rid in-3-il-fenilsulfanhl)-6-(pirazol-4-il-SUIfaflhl)-N-(tiaZOl-2-il)-2-Pi rid ifl 
carboxamida. 

El anillo pirazol no esta definido para el anillo A. 

- El compuesto 66 denominado 

3 -(2-metil-piridin-3-il-sulfanil)-6-(4H-[1 2,4] triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil--[1 ,2,4]-
tiadiazol-5-il)-2-piridin carboxamida. 

El radical 2- metil-piridin-3-ilsulfanil no estÆ definido dentro del alcance del grupo 
�X1 -R1. 

- El compuesto 68 denominado 

3 -(6-hid roxietil-pi rid in-3-ilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4] triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil--[1 ,2,4]-
tiadiazol-5-il)-2-piridin carboxamida. 

El radical 6-hidroxietil-piridin-3-ilsulfanil no estÆ definido dentro del alcance del 
grupo �X1 -R1. 

Para la reivindicación 20 el compuesto 

3 -(6-etoxi-pi rid in-3-ilsulfanil)-6-(4H-[1 ,2,4] triazol-3-il-sulfanil)-N-(3-metil--[1 ,2,4]-
tiadiazol-5-il)-2-piridin carboxamida 

El radical 6-etoxi-piridin-3-ilsu [fan il no estÆ definido dentro del alcance del grupo - 
X1 -R1. 

Respuesta a los argumentos del solicitante: 

En cuanto a los argumentos expuestos par el solicitante en los folios 499 a 505 
son aceptados coma respuesta al articulo 45 de los folios 493 a 498 donde con las 
restricciones al nuevo capitulo reivindicatorio de los folios 506 a 517 se demuestra 
la novedad y el nivel inventivo de la solicitud . Sin embargo deben tenerse en cuenta 
las observaciones para claridad del punto inmediatamente anterior. 



Conclusion: 

En cumplimiento del artIculo 45 de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la Comunidad 
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de sesenta dIas 
contados a partir de la fecha de notificaciôn de la presente comunicaciOn. En caso 
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesiOn, se denegara la patente. 

NotifIquese el present p oficio 965 forme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del 
capItulo quinto del ti lo 

PrI9t 
de la Circular LJnica NO 10 de 2001. 

/M# 
ALIX CARMEN 4 CESPEDES DE VERGEL 
Directora de evas Creaciones (C) 
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I Novel 2-pyridinecaroxamide derivatives en ml lista de patentes 
Información de publicaciOn: AU2004220234 Al - 2004-09-23 

2 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
Información de publicaciOn: BRP10407283 A - 2006-01-31 

3 NOVEL 2-PYRIDINE CARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
InformaciOn de publicaciOn: CA2515841 Al 2004-09-23 

4 Novel 2-pyridinecarboxamide derivatives en ml lista de patentes 
InformaciOn de publicacidn: CN1747951 A - 2006-03-15 
CN100378094C C - 2008-04-02 

5 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
lnformación de publicaciOn: EP1598349 Al - 2005-11-23 

6 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
!nformaciOn do publicaciOn: KR20050101208 A - 2005-10-20 

7 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
Informaciôn de publicaciOn MA27626 Al - 2005-11-01 

8 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES, en ml lista de patentes 
InformaciOn de publicación: MXPA0500861 9 A - 2005-11-04 

9 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
InformaciOn de publicaciOn: N020054224 A -2005-11-10 
N020054224D DO - 2005-09-12 

10 No title available en ml lista de patentes 
lnformaciOn de publicaciÆn: RU2005128508 A - 2006-01-27 

ii Novel 2-pyridinecarboxamide derivatives en ml lista de patentes 
InformaciOn de publicación: US2006258701 Al - 2006-11-16 

12 NOVEL 2-PYRIDINECARBOXAMIDE DERIVATIVES en ml lista de patentes 
Informaciôn do publicación: W02004081001 Al -  2004-09-23 
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