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SOBRE ESTAS REIVINIJMCACIONES SE DEBE HACER EL EXAMEN DE 
PATENTABIULIDAD 

REIVINDICACIONES 

1. Compuesto quo responde a la formula (I): 

RI A+0

 

)? 

2�f1° R  

(I) 

en la que: 

n representa an nümero entero comprendido entre 1 y 6; MbOI 

A es un grupo X; - 

siendo los grupos A idØnticos o diferentes entre ellos cuando n es un nürnero entero 

comprendido entre 2 y 6; 

X representa un grupo aiquileno C opcionalmente sustituido con uno o varios grupos 

aiquilo C112, cicloalquilo C37 o cicloalquil C37-alquileno C16; 

R1 representa un Ætorno de hidrogeno, halógeno 0 Ufl grupo hidroxilo, ciano, nitro, aiquilo 

C13, alcoxi C13, tioalquilo CI -3, fluoroalquilo C13, fluoroalcoxi C13 o fluorotioalquilo C13; 

R2 representa: 

un Ætomo de hidrógeno, de halógeno 

o un grupo ciano, nitro, hidroxilo, alquilo C13, alcoxi CI -3, tioalquilo C13, fluoroalquiio C13, 

fluoroalcoxi CI -3, 
fluorotioalquilo C1-3, 

o un grupo elegido entre un fenilo, naftalenilo, bifenilo, feniletilenilo, naftiletilenilo, 

piridinilo, pirimidinilo, pirazinilo, piridazinilo, tnazinilo, indanilo, indenilo, quinolinilo, 

isoquinolinilo, quinazolinilo, quinoxalinilo, flalazinilo, cinolinilo, tienilo, furanilo, pirrolilo, . iniidazolilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo, isoxazolilo, isotiazoliio, tiadiazolilo, 

oxadiazolilo, triazolilo, benzotienilo, benzofuranilo, dibenzofuranilo, bencimidazolilo, 

benzotriazolilo, indolilo, isoindolilo, indazolilo, benzoxazolilo, benzo-isoxazoiilo, 

benzotiazolilo, benzo-isotiazolilo, dihidroindolilo, pirrolopiridinilo, furopiridinilo, 

tienopiridinilo, imidazopiridinilo, oxazolopiridinilo, tiazolopiridinilo, pirazolopiridinilo, 

isoxazolopiridinilo, isotiazolopiridinilo, tetrahidroquinolinilo, tetrahidroisoquinolinilo, 

feniloxi, feniltio, fenilsulfonilo, benzoilo, fenilmetoxi, feniletoxi, fenilpropoxi, 

naftaleniloxi, naftalenilmetoxi, naftaleniloxi naftalenilpropoxi, quinoleinoxi, 

isoquinoleinoxi, y opcionalmente sustituido con uno o varios sustituyentes elegidos entre 

un Ætomo de halógeno, un grupo hidroxilo, ciano, nitro, aiquilo C14, alcoxi C1, tioalquilo 

C14, fluoroalquilo C1..3, fluoroalcoxi C13, fluorotioalquilo C13, feniloxi, benciloxi, 

piperidinilo, pirrolidinilo, morfolinilo, NH2, NHR6, NR6R7, NHCOR6, COR6, CO2R6, 

S02R6, -O-(alquileno C13)-O-, 4-piperazinilo opcionalmente sustituido con un aiquilo C1..3 

o con an bencilo; 

R3 representa: 

bien un grupo 2,2,2-trifluoroetilo, 

o bien un grupo fenilo opcionalmente sustituido con uno o varios Ætomos de halógeno o 

grupos ciano, nitro, aiquilo C1 3, alcoxi C1 trifluorometilo o trifluorometoxi y 

R6 yR7 representan independienternente el uno del otro un grupo aiquilo C13 o un feniio; 



Con la condición de que: 

- cuando R3 representa un grupo 2,2,2-trifluoroetilo y el grupo �[A]11- representa un 

grupo �CH?_-, 

entonces R1 es diferente de un Ætorno de hidrógeno o de un grupo metoxi; 

- cuando R3 representa un grupo fenilo opcionalmente sustituido y el grupo �[A]11-

representa un grupo �CH2-, �CH2CH2-,�CH(CH3)-,CH(CH3)�CH2-, 

entonces R1 es diferente de un Ætomo de hidrógeno o de cloro o de un grupo metilo o 

metoxi y R2 es diferente de un Ætomo de hidrógeno; 

en el estado de base, de sal de adición con un ªcido, de hidrato o de solvato; 

2. Procedimiento de preparación de un compuesto de formula general (I), 

0 
R A R3 

inN 0 

� R2�f H 

(I) 

en La que R1, R2, R3, A y n son tales corno se han definido segün la reivindicación 1, 

que comprende la etapa que consiste en 

hacer reaccionar una amina de formula general (II), 

+n NH 2 

(II) 

en la que R1, R2, n y A son tales como se han definido en la formula general (I), con un 

carbonato de formula general (III), 

(111AQR3 

en la que U representa un Ætorno de hidrogeno o un grupo nitro y R3 es tal como se ha 

definido en la fOrmula general (I). 

3. Procedimiento de preparación de un compuesto de formula general (I), 

0 
R A R3 

inN 0 
H 

(I) 

en la que: 

R1, R2, A y n son tales como se han definido segün La reivindicación 1 y 
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R3 representa un grupo fenilo opcionalmente sustituido con uno o varios Ætornos de 

halógeno o grupos ciano, nitro, aiquilo C13, alcoxi Cr3, trifluorometilo o trifluorornetoxi, 

que comprende la etapa que consiste en 

hacer reaccionar una arnina de formula general (II), 

(II) 

en la que R1, R2, n y A son tales como se han definido en la formula general (I), con un 

cloroformiato de arilo de formula general (lila), 

� (ilia) 

en la que R3 representa un grupo fenilo opcionalmente sustituido con uno o varios Ætornos 

de halógeno, o grupos ciano, nitro, aiquilo Ci3, alcoxi Ci3, trifluorometilo o 

trifluorornetoxi. 

4. Cornposición farmacØutica que contiene al menos un compuesto de formula (I) segün la 

reivindicaciOn 1, en el estado de base, de sal, de hidrato o de soivato farmacØuticamente 

aceptable y opcionalmente uno o varios excipientes farmacØuticamente aceptables. 

5. Composieión farmacØutica que contiene al menos uno de los siguientes compuestos: 

- bencilcarbamato de 2,2,2-trifluoroetilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de 2,2,2-trifluoroetilo; 

� 
- 2- [4-(fenilmetoxi)fenil]etilcarbamato de 4-nitrofenilo; 

- 2-(4-clorofenil)etilcarbamato de 4-cloro-2-nitrofenilo; 

- 2-(3,4-dimetoxifenil)etilcarbarnato de fenilo; 

- 2-(4-elorofenil)etilcarbarnato de 2,4,5-triclorofenilo; 

- 4-clorobencilcarbarnato de fenilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-rnetoxifenil)etilcarbamato de 4-fluorofenilo; 

- 3-nitrobencilcarbamato de fenilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de 4-cianofenilo; 

- 3-clorobencilcarbamato de fenilo; 

- 3,4-diclorobencilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-hidroxifenil)etilcarbamato de 4-nitrofenilo; 

- 2-[4-(2-etil-5,7-dimetil-3H-imidazo[4,5-b]piridin-3-il)fenil]etilcarbamato de fenilo; 

- 2-[4-(2-amino-4-tiazolil)fenil]etilcarbamato de fenilo; 

- 4-brornobencilcarbamato de 2,3,4,5 ,6-pentafluorofenilo; 

en ci estado de base, de sal, de hidrato o de solvato farmacØuticamente aceptable y 

opcionalmente uno o varios excipientes farmacØuticamente aceptables. 



6. Compuesto de formula (I) seÆn la reivindicaciOn 1, en el estado de base, de sal, de 

hidrato o de solvato farmacØutieamente aceptable, para su utilización corno medicamento. 

7. Compuesto elegido entre los siguientes compuestos: 

- bencilcarbamato de 2,2,2-trifluoroetilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de 2,2,2-trifluoroetilo; 

- 2- [4-(fenilmetoxi)fenil] etilcarbamato de 4-nitrofenilo; 

- 2-(4-clorofenil)etilcarbamato de 4-cloro-2-nitrofenilo; 

- 2-(3,4-dimetoxifenil)etilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-clorofenil)etilcarbarnato de 2,4,5-triclorofenilo; 

- 4-clorobencilcarbamato de fenilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-metoxifenil)etilcarbamato de 4-fluorofenilo; 

- 3 -nitrobencilcarbamato de fenilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de 4-cianofenilo; 

- 3-clorobencilcarbamato de fenilo; 

- 3,4-diclorobencilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-hidroxifenil)etilcarbarnato de 4-nitrofenilo; 

- 2-[4-(2-etil-5,7-dimetil-3Himidazo[4,5-b]piridin-3-il)fenil]etilcarbarnato de fenilo; 

- 2-[4-(2-amino-4-tiazolil)fenil] etilcarbamato de fenilo; 

- 4-bromobencilcarbamato de 2,3 ,4,5,6-pentafluorofenilo; 

en el estado de base, de sal, de hidrato o de solvato farmacØuticamente aceptable, para su 

utilización como medicamento. 

8. Utilización de un compuesto de fOrmula (I) segün la reivindicación 1, en el estado de 

base, de sal, de hidrato o de solvato farmacØuticamente aceptable, para la preparación de un 

medicamento destinado a prevenir o tratar los dolores agudos o crónicos, vØrtigos, vOmitos, 

nauseas, trastornos del comportamiento alimentario, patologlas neurológicas y 

psiquiÆtricas, enfermedades neuro-degenerativas agudas o crOnicas, epilepsia, trastornos del 

sueflo, enfermedades cardiovasculares, isquernia renal, cÆnceres, trastornos del sistema 

inmunitario, enfermedades alØrgicas, enfermedades infecciosas parasitarias, virales o 

bacteranas, enfermedades inflamatorias, osteoporosis, afecciones oculares, afecciones 

pulmonares, enfermedades gastro-intestinales o incontinencia urinaria. 

9. Utilización de un compuesto elegido entre los siguientes compuestos: 

- bencilcarbamato de 2,2,2-trifluoroetilo; 

- 4-metoxibencilcarbarnato de 2,2,2-trifluoroetilo; 

- 2-[4-(fenilmetoxi)fenil]etilcarbarnato de 4-nitrofenilo; 

- 2-(4-clorofenil)etilcarbamato de 4-cloro-2-nitrofenilo; 

- 2-(3 ,4-dimetoxifenil)etilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-clorofenil)etilcarbamato de 2,4,5-triclorofenilo; 

- 4-clorobencilcarbamato de fenilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-metoxifenil)etilcarbamato de 4-fluorofenilo; 

- 3-nitrobencilcarbamato de fenilo; 

- 4-metoxibencilcarbamato de 4-cianofenilo; 



- 3-clorobencilcarbamato de fenilo; 

- 3,4-diclorobencilcarbamato de fenilo; 

- 2-(4-hidroxifenil)etilcarbamato de 4-nitrofenilo; 

- 2-[4-(2-etil-5,7-dimetil-3H-imidazo[4,5-b]piridin-3-il)fenil]etilcarbamato de fenilo; 

- 2-[4-(2-arnino-4-tiazolil)fenil] etilcarbarnato de fenilo; 

- 4-brornobencilcarbamato de 2,3,4,5 ,6-pentafluorofenilo; 
segün una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5, en el estado de base, de sal, de hidrato o 

de solvato farmacØuticamente aceptable, para la preparación de un medicarnento destinado 

a prevenir o tratar los dolores agudos o crónicos, vØrtigos, vórnitos, nauseas, trastornos del 

comportamiento alimentario, patologlas neurológicas y psiquiÆtricas, enfermedades neuro-

degenerativas agudas o crónicas, epilepsia, trastornos del sueflo, enfermedades 

cardiovasculares, isquernia renal, cÆnceres, trastornos del sisterna inmunitario, 

enfermedades alØrgicas, enfermedades infecciosas parasitarias, virales o bacteri anas, 

enfermedades inflarnatorias, osteoporosis, afecciones oculares, afecciones pulrnonares, 

enfermedades gastro-intestinales o incontinencia urinaria. 

. 
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Via PCT (fase nacional) FX7 Cap. I F7 Cap. II X j 

No. Sol. Internacional PCT/FR2004/002486 
Fecha de Presentaciôn Internal, Octubre 01 de 2004 

Como 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. DescripciOn: 

1.2. Reivindicaciones 

1.3. Prioridad 

2. Objeto de la invenciOn 

Folios: 40 a 73 como se radicó inicialmente 

Folios: 74 a 92 como se radicó inicialmente 
Folios: 123 a 129 modificado 
Folios: 131 a 136 modificado 
Folios: 152 a 156 modificado 

FR 0311615 del 03 de Octubre de 2003 

� Titulo: " DERIVADOS DEARILALQUILCARBAMATOS, Sli PREPARACION 
Y SU APLICACION TERAPEUTICA" 

El objeto de la presente solicitud de patente de invención consiste en: 
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Reivindicaciones I y 6 a 7: Compuesto de formula (I) 

� Reivindicaciones 2 a 3: Procedimiento de preparaciOn de un compuesto 
de fOrmula general (I) 

� Reivindicaciones 4 a 5: ComposiciOn farmacØutica de un compuesto de 
formula (I) 

Reivindicaciones 8 a 9: Usos 

El problema planteado en la presente solicitud es proveer derivados de 
arilaiquilcarbamatos, los cuales han sido ensayados para determinar su efecto 
inhibidor de la enzima FAAH (amino-hidrolasa de Æcidos grasos). 

Para resolver este problema tOcnico, la solicitud en estudio proporciona 
compuesto de fOrmula (I), su proceso de preparaciOn y una composición 
farmacØutica del mismo. 

� El objeto de la invención defirildo anteriormente se clasifico de acuerdo con la 
IPC: A61 K 31/27 

3. De la solicitud de Patente 

3.1 Titulo 

Se recomienda no mencionar el la aplicaciOn terapØutica en el titulo, ya que 
estas no son patentables; se solicita se ajuste el titulo a Jo que desea protegerse 
can base al capitulo reivindicatorio. 

3.2 Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

� La ReivindicaciOn I no esta inequlvocamente definida, porque los radicales 
tienen muchos significados y sustituciones de sustituciones; y amplian el 
nUmero de compuestos posibles reclamados bajo las caracterIsticas 
esenciales del compuesto de fOrmula (I). De otra parte, en la descripciOn 
no se encuentra en ninguna parte la formaciôn de solvatos. Los radicales 
que estÆn soportados en los ejemplos son: 

RADICAL SOPORTE DE LOS EJEMPLOS PRESENTADOS 

[A]n CH2, CH2CH2, CH2CH2CH2 
y 

CH2CH2CH2CH2 
Hidrogeno 

R2 4-fenil, 4-feniloxi e Hidrôgeno 
R3 CH2CF3, fenil, 4-F-fenil, 2-CI-fenil, 4-CI-fenil, 

2-CH30-fenil, 4-CH30-fenil, 4-CH3-fenil 
y 

3-CF3-fenil 

Con base a los ejemplos en los que se describen los radicales, la 
restricción presentada en la reivindicaciOn, la cual corresponde a: 
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Ol 

a. Cuando R3 es 2,2,2-trifluoroetilo y -[A]n- representa �CH2-, entonces 
RI es diferente a HidrOgeno y metoxi; no aplica a los compuestos, ya 
que RI es Hidrôgeno: 

Ej. 
No. 

[A]n RI R2 R3 

I CH2 HidrOgeno 4-fenhl CH2CF3 
10 CH2 Hidrogeno 4-feniloxi CH2CF3 

AdemÆs, el grupo metoxi para RI no esta soportado en los ejemplos. 

b. Cuando R3 es fenilo opcionalmente sustituido y -[A]n- representa - 
CH2-, CH2CH2, CH2CH2CH2 y CH2CH2CH2CH2, entonces RI es 
diferente a HidrOgeno, Cl, metilo y metoxi y R2 es diferente a 
HidrOgeno; no aplica a los compuestos ya que R1= Hidrógeno y R2 es 
Hidrogeno: 

R2 R3 

T" it tenii 
r ci - E 4fon _.F.F_-feeijl 
4. CH2 H 4-fe 2-C1-4en 

5, CH2 H 4$iI1 4-Cl-feall 

EOH2CH2 44 4$anII -CI-fO-fenlI 

H 4-feflhl 4-CHO-f&nt 

[. 
r %- 

N 
14 lr" 

44enlI 4-CH4-f1I 

 
rr 

2. 

w 

-4
 

4-N110x1 
44MWXi

Tenil 

4-F4flj 

ir 

H 4-fenloz 

14. CH6  

15 CA H 44 2OHfeni 

#CO

 

i 

CH II 441oxi 4-$34 

j1 CH H 44en1Io’d CF-IenI 

ji CH2CH2 I 446ni HOF 

o, 

CHtC H 44eil fnht 

H 4-lenil 4-F4enil 

, CH2CHt 4401,11 24en r , r 24, CF2CH2JH44enI 2-HMont r 26. HCFb4-tenii CH20H44en 4OHQ$eni 4$H,4ex 2 2? tHCHHH CHCHCHH

 4-tn1I fenil 4-F4eni 3Q - 32. CHCIi42 FlHCH2 H H H H H H 44en 3 CHCMHOH2 cHcH II H H 4F4enir 35. HOHOI4 IH H H4enI 

AdemÆs, los grupos Cl, metilo y metoxi para RI no estÆn soportados 
en los ejemplos. 



En la ReivindicaciOn 1; no es clara cuando dice... "siendo los grupos A 
idØnticos o diferentes entre ellos cuando n es un nümero entero 
comprendido entre 2 y 6;". Hacer la aclaración pertinente. 

Las Reivindicaciones 2 y 3; presentan falta de definición, porque los 
radicales de los compuestos de fOrmulas (II), (Ill) y (lila) tienen diferentes 
significados y sustituciones; sojicitando un nUmero grande de compuestos 
posibles para cada una de ellas; por lo tanto las mismas no se encuentran 
inequlvocamente definidas ni estÆn definiendo el proceso de preparacion 
objeto de la reivindicaciOn de manera clara y concisa; ya que los procesos 
se definen par las etapas que en Øl intervienen, par tanto si una etapa de 
estas no esta definida inequlvocamente el proceso carece de definiciOn; y 
asI un experto en la materia no podrÆ obtener el producto correspondiente; 
se requiere al solicitante realizar los cambios pertinentes. 

� La ReivindicaciOn 7; esta definiendo un compuesto por su uso y no por 
su estructura qulmica. La misma no se acepta. 

� Las Reivindicaciones 1, 3 a 7; las palabras y/o expresiones: "solvato", 
"opcionalmente"; no son concisas; par tanto no delimitan de manera 
inequlvoca la materia a proteger. 

Debido a que la materia solicitada no es clara, concisa y no tiene alcance 
plenamente definido y no esta soportada par los resultados de actividad 
biologica para todos y cada uno de los ejemplos presentados en el capitulo 
descriptivo; es necesario que el solicitante concrete su solicitud acorde a los 
ejemplos que sustenten actividad como inhibidores de la enzima FAAH 
(amino-hidrolasa de Æcidos grasos) 

4. Reivindicaciones relativas a un uso a a un uso distinto (artIculos 14 y 21 D 486) 

� Las Reivindicaciones 8 a 9 reclaman uso, y de acuerdo con la legislacion 
Colombiana, el uso reclamado no se considera para protección par patente. 

5. Determinaci6n del Estado de la TØcnica 

La fecha que se ha tenido en cuenta para determinar el Estado de la TØcnica es: 

Fecha de presentación de la solicitud prioritaria: Octubre 03 de 2003 

De acuerdo a to observado, NO es posible realizar una correcta DeterminaciOn 
del Estado de la TØcnica y EvaluaciOn de los Requisitos de Patentabilidad. Solo 
cuando se haya corregido adecuadamente la solicitud y Se haya orientado de 
forma tal que sea clara to que quiere ser protegido, sOlo en ese momento esta 
oficina podr elaborar una correcta DeterminaciOn del Estado de la TØcnica y de 
los Requisitos de Patentabilidad. 



MA 
6. 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 notificaciOn de la presente 
comunicaciôn. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 si a 
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesiOn, se 
denegarA la patente. 

Notifiquese el presente oficia conforme a lo dispuesto en el artIculo 8 de la 
resoluciOn reglamentaria No. 00210 del 15 de enero de 2001, advirtiendo que 
contra eI no procede recurso algurio en la via gubernativa. 

ALIX CARMENZA iESPEDES DE VERGEL 
Jefe de DivisiOn d Nuevas Creaciones 

El anterior requçrimiento fue notificado por fijaciOn en lista, de fecha 
-3-1 JUL2008 

CONCEPTO TCNICO No. 2385 EXAMINADOR TECNICO 
COdigo No. 202080 


