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Expediente nUmero 06-101.257-

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

19 de Febrero de 2010. 

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

en su Concepto TØcnico No. 711, en relación con  la claridad del capitulo 

reivindicatorio y la novedad; me permito dirigir su atención a las siguientes 

modificaciones y argumentos tØcnicos, por medlo de los cuales se superan 

co.mpletamente dichas objeciones. 

3. CIARIDAD DE LAS REIVINDICACIONES 

En primer lugar, el seæor Examinador en su Concepto TØcnico No. 711. objeta Pa 

claridad del capItulo reivindicatorio presentado actualmente. 

(i) En este sentido, seæala el seæor Examinador que: 

"... La reivind/caciÆn 15 no es clara, es inconsistente, ya que el encabezcjdo no 

es con gruente con el texto de la reivindicación, se encabeza corno corn puesto y el 
texto de la reivindicacyjón  es de uso, lo cual no define tØcnicarnentØ a un corn puesto. 

’I 

Sobre este partictilar, me permito seæalar con Ia Ænica intención de superar 

Østa objeción, el soIicitar\te ha decidido cancelar la reivindicación 15 presentada 

actualmente. Por lo tŁrto, la objeción presentada por el seæor Examinador se 

entiende plenamente superda. 
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(ii) De otra parte, el seæor Examinador objeta la reivindicaciórr 18 de la 

presente solicitud. Acerca de dicha reivindicación afirma que: 

"... La reivindicación 18, es redundante ya que los productos de eas sIn tesis 

son los corn puestos ya reivindicados. ..." 

Frente a este particular, me permito manifestar a ese Despaho que la 

reivindicación 18 ha sido cancelada, razón por la  que dicha objeción e entiende 

superada. 

Consecuentemente, el capItulo reivindicatorlo modificado s claro y 

conciso al reclamar los derivados quinolinona-carboxamida que presentan 

actividad como agonistas del receptor 5-HT4 objeto de la present solicitud, 

y por lo tanto cumple a cabalidad con 10 preceptuado en el ArtIcLlo 30 de la 

Decision Andina 486 de 2000. 

4. OBJECION DE FALTA DE NOVEDAD 

Ahora bien, el seæor Examinador en su Concepto TØcnico No. 71I. manifiesta 

que el objeto de la preserite solicitud carece de novedad con base en la enseæanzas 

del documento EP 0710662 (Dl) "Quin olin eca rboxilic Acid Derivative". 

Acerca de dicho documento expresa que: 

"... La solicitud en estudio reclarna los corn puestos de fOrmula (I) y 

4 ç--N  T FJ�R 
0 0R35 R 

NH

 

(I) 

N’NH 

R1__OJX’"

 
OR’ R5 

(ifi) 

Dl enseæa derivados de N-(8-azaicic1o[3. 2. 1]oct-3 

dihidroquinolina-3-carboxamida de las formulas: 

I 

il) -2 -oxo- 1,2 - 
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H2)m/ 

(A) 

N(CH2)B 

0 

X 

N0 

H3C CH3 (B) ..." 

y mÆs adelante seæala que: 

Tal coma puede verse Dl todo, [EP071 0662], especialmente las pigs. 1-7, y 

- los esquemas de sIn tesis I y IL Los esquemas de sIn tesis son los mismos que se 

reclaman coma nuevos en las reivindicaciones 16 y 17. 

En la reivindicaciÆn 16 es ía reacción de un ac/do 2-oxo-1,2-dihidroquinolin-3-

carboxIlico con un derivado 8-azabiciclo[3. 2. i]octan -3-am/na (amino tropano). 

En la reivindicación 17 de la solicitud en estudio es el rn/sm a esquema de 

reacción del esquema de reacción II de Dl en  pig 7, consistente en la reacción entre 

. N-(8-azabiciclo[3. 2. 1]oct-3-il) -2 -oxo-- 1,2 -dihidroquinolina -3-carboxamida con una 

porción aiquil sustituida, para que quede sustituido el nitrÆgeno de la pardon 

tropano. Los compuestos estØn descritos en todo Dl, par Ia tan to ía solicitud en 

estudio no cumple con el requisito ex/gido en el artIculo 16 D486 de la C.A.N. ..." 

Visto lo anterior y con el Ænimo de demostrar el inequIvoco carÆcter novedoso 

de la materia revelada en la presente invención frente al documento Dl, a 

continuación me permito presentar un anÆlisis tØcniCo comparativo entre las 

enseæanzas de dicha anterioridades y la materia revelada en la presente invención: 

(I) En tØrminos generales, el documento Dl revela derivados de 6cido 

quinolincarboxIlico, los cuales tienen acción coma estimulante del receptor 4 de 

serotonina (-hidroxitriptamina). Mâs especIficamente, los inventores reportan 

derivados de la formula: 
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H3CCH3 

NHCH2)mA ’ 
/ - - 

(A) 

En donde A puede ser un grupo aiquenhlo, un grupo alq inilo, un grupo 

haloalquilo, un grupo hidroxilo, un grupo alcoxilo, un grupo ailoxi, un grupo 

&coxialcoxilo, un grupo mono- o di-aiquilamino, un grupo alq iltio, un grupo 

alquilsulfinilo, un grupo alquilsulfonilo, un grupo arilsulfonilo, un rupo aritoxi, un 

grupo morfolinilo, un grupo piperidilo, un grupo tetrahidropir nib, un grupo 

alcoxicarbonibo, un grupo carbonilo, un grupo carboxibo, un grupo al anoilo, un grupo 

ciano, o un grupo carbamoilo. 

Por su parte, la presente solicitud estÆ dirigida a proteger c 

fó rm ul a: 

N 
IOR 3 1 5 

NH

 

(I) 

La cual se diferencia de la materia objeto del documento Dl 

unido al nitrógeno del tropano de  la molØcula (resaltado en rojo), 

puestos de la 

en el fragmento 

De to anterior es evidente que, aün cuando los compuesto de la presente 

solicitud agrupados bajo la formula (I) presentan similitud estruct ral con aquelbos 

compuestos que enseæa el documento Dl tambiØn es evidente que el sustituyente 

A unido al N del tropano a travØs de un grupo (CH2)m qu enseæa Dl, se 

constituye como la evidencia principal de la novedad de la pr sente solicitud 

sobre las enseæanzas de dicho documento, toda vez que dic 0 documento no 

revela que en dicha posición A pueda existir un fragmento que C ntenga un grupo 

carboxamida o sulfonamida terminal, como si est6 revelado den ro de la matria 

patentable de la invención en cuestión, esto es, R4 en la pr sente solicitud 

corresponde a los grupos �C(0)R’ ó �S(0)2R6. 
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En este orden de ideas, me permito dirigir la atención del seæor Examinador a 

la siguiente figura, en donde se seæala la diferencia entre la materia objeto de la 

presente solicitud y las enseæanzas del ya mencionado documento D1 

I - 
� 

: N(CH2)mjA 

3 15 

-/ 

�\ f 

I--------I 

Presente solicitud Documento Dl 

La anterior figura muestra las evidentes diferencias estructurales entre la 

materia de la presente solicitud y las enseæanzas del documento Dl. AN se puede 

observar, que si bien es posible que el subIndice m de la molØcula revelada en el 

documento Dl sea 1 y corresponda al metilo sustituido que se observa resaltado en 

rojo en las dos estructuras; resulta completamente imposible que el 

sustituyente A del documento Dl pueda corresponder al fragmento 

resaltado en verde en la estructura que representa Ia materia objeto de la 

presente solicitud; mÆxime cuando dentro de las definiciones posibles para el ya 

mencionado sustituyente A ninguna contempla fragmentos en los que exista alguno 

de los grupos carboxamido y sulfonamido mencionados anteriormente. Por lo tanto, 

la información revelada por el documento Dl no afecta la novedad de la presente 

solicitud. 

En este sentido, me permito dirigir la atención del seæor Examinador a las 

enseæanzas del Manual Andino de Patentes, relevante publicación preparada por la 

SecretarIa General de la Comunidad Andina, el cual manifiesta con respecto al 

estudio de la novedad de una solicitud de patente que: 

"... Si todas las caracterIsticas tØcnicas de la reivindicaciôn independiente se 

encuentran descritas en un mismo antecedente y ademÆs se encuentran Intimamente 

re/a cionadas, el objeto de dicha reivindicación carece de novedad. Si una 

caracterIstica, aunque sea banal, no se encuentra con tenida en el 

antecedente, la reivindicación es nueva. ... " (resaltado fuera del texto) 

De lo anterior, es evidente que la solicitud en cuestión es novedosa, toda vez 

que existen marcadas diferencias entre los derivados de quinolinonacarboxamida de 

la presente solicitud y Ia materia revelada en el documento Dl. 

1 Secretaria General De La Comunidad Andina, Manual para el examen de solicitudes de patentes de 
invenciOn en las oficinas de propiedad Industrial de los paIses de la Comunidad And/na"; Lima, 2004; 
pgina 66. 

5 



,/Z,) 
4.?? 

JOSE LLOREDA CAMACHO & CO. 
Calla 72 No. 5-83 Piso 5, Bogota, D.C. TeL 6069700 Fax 6069701 

(ii) Ahora bien, con relación a la objecióri que presenta el se or Examinador 

con respecto a Ia novedad del proceso para producir los derivados e quinolinona-

carboxamida que son objeto de la presente invención, me permito diri ir nuevamente 

la atención del seæor Examinador a las enseæanzas del manual aridi o de patentes, 

en el que se seæala acerca de las reivindicaciones de proceso que: 

"... Si una reivindicación independiente es nueva e inventiva, t 

reivindicaciones dependientes. De la misma manera, sI Ufl Drodl 

inventivo tamblØn lo serÆn las reivindicaciones de 

necesariamente Ilevan a ese producto y a las reivindicaciones 

2(resaltado fuera del texto) , 

.... 

De lo anterior, resulta tambiØn evidente que los procesos 

materia objeto de la solicitud en cuestión es nuevo, toda ye 

demostrado la novedad de la misma, 

len lo son sus 

es nuevo e 

oceso que 

producto. ..." 

)ara producir la 

que ya se ha 

Por lo tanto, es claro que la materia tØcnica divulgada en la solicitud de 

patente en cuestión presenta un incuestionable carÆcter novedoso con 

respecto a las enseæanzas del documento Dl, cumpliendo a cabalidad con 

las disposiciones de patentabilidad establecidas en el art cullo 16 de :la 

Decision 486 de 2000. 

5. CONCLUSION 

En primer lugar, es necesarlo resaltar que a travØs de I s modificaciones 

realizadas al capitulo reivindicatorio, se hace completamente claro ual es el alcance 

de la materia reclamada en la presente solicitud, razÆn por la cu I se superan las 

objeciones presentadas a este respecto por el seæor Examinador. 

De otra parte, a travØs de los argumentos presentados se demostró que Ia 

materia objeto de la presente solicitud es novedosa a la luz de las enseæanzas del 

documento EP 0710662 (Dl). 

6. Anexo me permito presentar Copia de las pÆginas 89 a 96 qu corresponden al 

nuevo Capftulo Reivindicatorio que consta de 17 reivindicaciones, pue reemplaza all 

actualmente presentado y en el cual se han realizado las modific ciones expuestas 

anteriormente. 

2 Idem, pÆg. 80. 
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7. En vista de 10 anterior, ruego a usted proceder a estudiar nuevamente la solicitud 

a la luz de las argumentaciones y las modificaciones presentadas y conceder el 

privilegio de patente solicitado 

Seæor Superintendente, 

$LLU 
LicIA LLOREDA RICAURTE 

T.P. 53.215 

PA 



il 
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REIVINDICACIONES: 

1. Un compuesto de formula (I): 

N N-R4 

j 

OR3 

R1_- 

 

0 

(I) 

en donde: 

R1 es hidrOgeno, halo, hidroxi, alquiloC14, o alcoxiC14; 

� R2 es alquiloC34, o cicloalquiloC36; 

R3 es hidrógeno o alquiloC13; 

R4 es �S(0)2R6 o �C(0)R7; 

R5 es hidrÆgeno, alquiloC13, alquiloC23 sustituido con�OH o alcoxiC1 

- 3, o �CH2�piridilo; 

R6 es alquiloCi3; 

� o, R5 y R6 tornados juntos forman alquileniloC3; y 

R7 es hidrógeno, alquiloC13, o piridilo; 

o una sal famracØuticamente aceptable o solvato o estereoisOmero 

del mismo. 

2. El compuesto de la Reivindicación 1 en donde 

es hidrôgeno, alquiloC13, alquiloC23 sustituido con -OH o 

alcoxi C13, o �CH2�piridilo; y 

R6 es alquiloC13. 

3. El compuesto de la Reivindicación 2, en donde R1 es hidrogeno o 

halo. 

4. El compuesto de la Reivindicaciôn 2, en donde R2 es alquiloC34. 

5. El compuesto de la Reivindicaciôn 2, en donde R4 es�S(0)2R6.  



g 

6. El compuesto de la Reivindicación 5 en donde R4 es �S(0)2CH3. 

7. El compuesto de la Reivindicación 2 en donde R4 es �C(0)R7, 

8. El compuesto de la Reivindicación 7 en donde R7 es hidrÆgeno o 

metilo. 

9. El compuesto de la Reivindicación 2 en donde R5 es hidrogeno o 

metilo, 

10. El compuesto de la Reivindicación 2 en donde: 

R1 es hidrógeno; 

R2 es alquiloC3..4 o cicloalquiloC4.5; 

R3 es hidrógeno; 

R4 es �S(0)2R6 a �C(0)R7; 

es hidrOgeno a aIquiloC13; 

R6 es alquiloC13; y 

es hid rógeno a alquiloC13. 

11. El compuesto de la Reivindicación 1, en donde el compuesto se 

selecciona de: 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-(metanosulfonil-metil-amino)propil]-8-

azabiciclo[3.2.l]oct-3-il}amida del âcido 1-isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidroquinolin-

3-carboxilico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-metoxi-3-(metanosulfonil-metil-amino)propil]-8-

azabiciclo[3.2.l]oct-3-il}amida del âcido 1-isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolinona-3-carboxIlico; 

{(1 S,3R5R)-8-[3-(metanosulfonil-pi rid in-3-ilmetil-amino)-2-

metoxipropil]-8-azabiciclo[3.2. I ]oct-3-il}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxIlico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-metanosulfoni lam ino) prop il]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolinona-3-carboxilico; 



{(1 S, 3R, 5R)-8-[3-(metanosulfonil-piridin-3-ilmetil-amino)-2-

hidroxipropil]-8-azabiciclo[3.2.1]oct-3-iI}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxilico; 

{(1 S, 3R, 5R)-8-[(R)-2-hidroxi-3-(metanosulfonil-metil-amno)propiI}-8-

aza-biciclo[3.2.l]oct-3-il}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 2-

dihidroquinolin-3-carboxIlico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[(S)-2-hidroxi-3-(metanosulfonil-metil-amino)propil]-8-

aza-biciclo[3.2, 1]oct-3-il}amida del Æcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxilico; 

- {(1 S,3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-[metil-(pi rid in-4-carbonil)ami no] propil]-8-

azabiciclo[3.2. 1]oct-3-il}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 2-

dihidroquiriolinona-3-carboxilico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-[(piridin-4-carbonil)amino]propil]-8-

azabiciclo[3.2. 1]oct-3-il}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinoliriona-3-carboxIlico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[3-(acetil-metil-amino)-2-metoxipropil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidroquinolin-

3-carboxIlico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-metoxi-3-[metil-(pi rid in-4-carbonil)amino]propil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 2-

dihidroquinoliriona-3-carboxIlico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[3-(acetil-pi rid in-3-ilmetil-amino)-2-metoxipropil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del ªcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quinolin-3-carboxulico; 

{( I S, 3R, 5R)-8-[3-acetilam ino-2-h id roxipropil]-8-azabiciclo[3 .2.1 ]oct-3-

il}amida del ªcido I-isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-quinolin-3-carboxIlico; 



{( I S, 3R, 5R)-8-[3-(acetil-metil-am ino)-2-h Id roxipropil]-8-

azabiciclo[3.2. 1]oct-3-iI}amida del acido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quiriolin-3-carboxilico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[3-(formil-metil-amino)-2-hidroxipropil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-iI}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quiriolin-3-carboxilico; 

{(1 S!3R,5R)8[3formi lam ino-2-hidroxi prop il]-8-aZabiCiCIO[3,2.l]OCt-3-

il}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-quinolin-3-carboxilico; 

. {(1 S3R,5R)-8-[(R)-3-(acetil-metil-amino)-2-hidrOXiPrOPil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del àcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

- quinolin-3-carboxilico; 

{( 1 S, 3R, 5R)-8-[(R)-3-(form il-metil-ami no)-2-hid roxipropil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-iI}amida del âcido I -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quinoliri-3-carboxilico; 

{(1 

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del âcido 5-bromo-1-isopropil-2-OXO-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxulico; 

S 
{(1 S3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-(metanosulfonil-etilamino)proPiI]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del Æcido 1 -isopropil-2-oxo-1 2-

dihid roquinolinona-3-carboxilico; 

{(1 S,3R,5R)-8-[(R)-2-hidroxi-3-(metanosulfoflilamiflO)-PIOP1I]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del Æcido I -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolinona-3-carboxIlico; y 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-(1 1 -dioxo-2-isotiazolidinhl)propil]-8-

azabiciclo[3.2. 1 ]oct-3-il}amida del Æcido I -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolinona-3-carboxIlico; y 

sales farmacØuticamente aceptables y solvatos y estereoisómeros del 

mismo. 



12. El compuesto de la Reiviridicación 2 en doride el compuesto se 

selecciona de: 

{(1 S3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-(metanosulfonil-metil-aminO)prOPil]-8-

azabiciclo[3.2. 1]oct-3-iI}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 2-dihidroquinolin-

3-carboxIlico; 

{(1 S,3R,5R)8-[2-hidroxi-3-metanosulfonilamir1O)prOPiI]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-iI}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 2-

dihidroquinolinona-3-carboxIlico; 

{(1 

- aza-biciclo[3.2. 1]oct-3-il}amida del Æcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxilico; 

{(1 S,3R,5R)8-[(S)-2-hidroxi-3-(metanosulfonhl-metil-amiflO)PrOPil]-B-

aza-biciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del âcido  1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihid roquiriolin-3-carboxilico; 

{( I S, 3R, 5R)-8-[3-(acetil-metil-am ino)-2-h id roxipropil]-8-

azabiciclo[3.2. I ]oct-3-iI}amida del ªcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quinolin-3-carboxilico; 

{(1 S!3RSR)-8-[3-(formil-metil-amino)-2-hidrOxiprOpil]-8-

azabiciclo[3.2.I]oct-3-il}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 12-dihidro-

quinoliri-3-carboxulico; 

{( I S, 3R, 5R)-8-[(R)-3-(acetil-metil-amirlo)-2-h id roxipropil]-8-

azabiciclo[3.2. 1 ]oct-3-iI}amida del Æcido I -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quinolin-3-carboxilico; 

{( 1 S, 3R, 5R)-8-[(R)-3-(formil-metil-amino)-2-hid roxipropil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del ªcido I -isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidro-

quinolin-3-carboxHico; 



A 
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{(1 S,3R,5R)-8-[(R)-2-hidroxi-3-(metanosulfonilamino)-propil]-8 

azabiciclo[3.2.1]oct-3-iI}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 2-

dihidroquinolinona-3-carboxIlico; y 

sales farmacØuticamente aceptables y solvatos y estereoisómeros del 

mismo. 

13. El compuesto de la Reivindicación 12, en donde el compuesto se 

selecciona de: 

{(1 S,3R,5R)-8-[2-hidroxi-3-(meta nos ulfonhl-metil-amino)propil}-8-

. azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del Æcido 1-isopropil-2-oxo-1 ,2-dihidroquinolin-

3-carboxilico; 

{( 1 S, 3R, 5R)-6-[(R)-2-h id roxi-3-(metanosu lfonil-metil-ami no) prop il]-8-

aza-biciclo[3.2. 1]oct-3-il}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxIlico; 

{(1 S, 3R,5R)-8-[(S)-2-hidroxi-3-(metanosulfonU-metil-amino)propil]-8-

aza-biciclo[3.2. 1]oct-3-il}amida del âcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolin-3-carboxilico; 

{(1 S,3R5R)-8-[(R)-2-hidroxi-3-(metanosuIfoni lam ino)-propil]-8-

azabiciclo[3.2.1]oct-3-il}amida del Æcido 1 -isopropil-2-oxo-1 ,2-

dihidroquinolinona-3-carboxulico; y 

sales farmacØuticamente aceptables y solvatos y estereoisOmeros del 

mismo. 

14. Una composición farmacØutica que comprende una cantidad 

terapØuticamente efectiva del compuesto de cualquiera de las 

Reivindicaciones 1 a 13 y un vehiculo farmacØuticamente aceptable. 

15. Un proceso para preparar un compuesto de cualquiera de las 

Reivindicaciones I a 13, el proceso comprende: 

(a) la reacción de un compuesto de formula (Ill): 



NH 

R1-0f’"

 

0R35 

0 

(III) 

con compuesto de la formula L�R4 en donde L en un grupo saliente, o L�

R4 representa HO-C(0)R7; o 

(b) la reacción de un compuesto de formula (VIII): 

R1-f- 
OH 

151

 

(VIII) 

con un compuesto de formula (IX): 

H N N 0R3 5 

41 (TX) 

para dar un compuesto de formula (I), o una sal famracØuticamente 

aceptable o solvato o estereoisómero del mismo. 

16. Un proceso para preparar un compuesto de formula (I), 

N’( -R4 

R 

OH R5 

"NO 

0!) 



donde R1, R2, R4, y R5 se definen como en la Reivindicación 1; o una sal 

famracØuticamente aceptable o solvato o etereoisômero del mismo, el 

proceso comprende la reacciôn de un compuesto de formula (IV): 

F??NH NH 

(TV) 

o una sal del mismo con un compuesto de formula (XI): 

(XI) 

para dar un compuesto de formula (I’) o una sal famracØuticamente 

aceptable o solvato o estereoisómero del mismo. 

17. Un compuesto de formula (Ill): 

N ---(NH 

R1 

OR  R5 
C ?

  

(: 

NO 

(III) 

en donde: 

R1 es hidrógeno, halo, hidroxi, alquiloC14, o alcoxiC14; 

R2 es alquiloC34, o cicloalquiloC36; 

R3 es hidrógeno o alquiIoC13; 

R4 es �S(0)2R6 o �C(0)R7; y 

R5 es hid rOgeno, alquiIoC13, alquiIoC23 sustituido con �OH o 

aIcoxiC13, o �CH2--piridilo; 

o una sal o estereoisómero o derivado protegido del mismo. 
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Bjyindicacion: Folios: 75 a 84 Como se presento en fase internacional 
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Objeto de la invención 

TItulo de la solicitud: COMPUESTOS DE QUINOLINA-CARBOXAMIDA COMO 

ANTAGONISTAS DE RECEPTOR 5-HT4. 

El objeto de la invenciOn se refiere a derivados de N-[8-(2-hidroxipropioamina)-8 

azabiciclo[3, 2. 1]oct-3-i IJ-2-oxo4, 2-dihidroq uinolina-3-carboxamida 



4 

0 
OR 

3 

15 

R1 

NH   

(1) 
12 

-Reivindicaciones 1-13, 19: Un compuesto de la fOrmula (I) y (Ill) 

-ReivindicaciOn 14: Composiciones que los contieneri. 

-ReivindicaciOn 15,16: Proceso de obtenciOn de los compuestos de formula (I) 

Determinación del Estado de la TØcnica 

La fecha que se ha tenido en cuenta paradeterminar el estado de la tØcnica fecha 

de presentaciOn de la solicitud de la cual sereclama prioridad, 071abr12004. 

Teniendo en cuenta la fecha indicada se realizÆ la bUsqueda del estado de la 

tecnica en bases de datos donde esta oficina tiene acceso libre, para busqueda de 

docurnentos relacionados con la materia que se reclama como nueva e inventiva en 

presente solicitud, encontrÆndose los siguientes documentos mÆs relevantes: 

No Documento 

Dl WO 0177086 

Tltuio 

Substituted Lactamas as inhibitor of 

A13 rrotein nroduction 

AnÆlisis de patentabilidad (artIculo 14 D486 de la C.A.N.) 

Novedad (artIcuto 16 D486 de la C.A.N.) 

Fecha de 
publicación* 

18-oct-2001 

--La solicitud en estudlo reclama los compuestos de formula (I) y (III) cubiertos par 

las formulas Markush (I) y (Ill) 

0 

NH 
OR 

R1 

3 5 

12 
(I) 

� - : 



0 

-Dl enseæa derivados de N-(8-azabicycIo[32,l]oct-3-yI)-2-oxo-1,2-dihidroquinolina-

3-carboxamida de las formulas: 

0 

C, C", ,? , (. q , 

02 

Son los compuestos del estado de la tecnica Dl que estan mas cerca a los 

reclamados en la presente solicitud; son diferentes a los de la presente solicitud on 

que La porcion A o B no tiene la probabilidad de tomar el significado de la porcion 

l-amino{di o mono sustituidapropan-2-oI[sustituido], por lo tanto los compuestos 

reclamados en la presente solicitud se consideran nuevos, entonces la solicitud 

cumple con lo exigido en artIculo 16 D486 de la C.A.N. 

Nivel_inventivo (artIculol8 D486 de Ia C.A.N.) 

Siendo la diferencia de la solicitud en estudio con la anterioridad Dl que A 6 B no 

puede ser una porciOn 1-aminopropan-2-oI, con el grupo amino di o mono sustituido 

y el hidroxilo opcionalmente sustituido, mientras que en la solicitud Si estÆ 

establecida esa sustituciOn en menciOn, y ahora se Observa claramente donde estÆ 

el salto a la cualitativo respecto al arte preViocy orque la invericion no puede ser 



4-

obtenida clararnente mediante una deducciOn, por un experto medlo en la materia, 

partiendo de los conocimientos de las interiohdades, por to tanto se considera que 

la invención cumple con to exigido en el artIculol8 D486de la C.A.N. 

iicación  industrial (artIculo19 D 486 de ía C.A.N) 

Los compuestos de la presente solicitud N-[8-(2hidroxipropioarnina)-8-

azabiciclo[3 2 l]oct-3-iI]-2 oxo-1 2-dihidroquinolina-3-carboxamida se deben 

obtener por los procesos de sintesis reclamados, en las cantidades requeridas por 

la industria farmacØutica, para obtener las composiciones que los comprenden, por 

to cual se considera que cumpten con el requisito exigido en articulol9 D 486 de la 

C.A.N. 

El titulo dehe quedar acorde con la materia reivindicada: "DERIVADOS N -[8-(2-

HI DROXI PROPIOAM I NA)-8-AZABICICLO[3.2.1]OCT-3-1 L}-2-OXO-1,2-

DIHIDROQUINOLINA-3-CARBOXAMIDA COMO ANTAGONISTAS DE 

RECEPTOR 5-HT4. 

ConclusiOn: 

En consecuencia y P01 todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder 

las reivindicaciones 1 a 17(folios 2q/ a 2Y) 

Bogota, D.C., 02-sep-2010 

202012 


