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1. Me refiero al auto dictado por ese Despacho notificado por fijación en lista de 14 

de Mayo de 2010 y a mi memorial de plazo de 9 de Agosto de 2010. 

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

en su Concepto TØcnico No. 1425, en relación con la Claridad del Capitulo 

Reivindicatorio y el cumplimiento del requisito de Novedad, me permito dirigir su 

atención a las siguientes modificaciones y argumentos tØcnicos, por medio de los 

cuales se superan corn pletamente dichas objeciones: 

3. MODIFICACIONES A LA DESCRIPCIÔN 

En primer lugar y antes de responder a las objeciones presentadas por el seæor 

Examinador en su Concepto TØcnico, me permito dirigir la atención de ese Despacho 

a las siguientes modificaciones realizadas a la memoria descriptiva de Ia solicitud que 

se ericuentra actualmente bajo trÆmite. Dichas modificaciones han sido realizadas 

con la intención de corregir una serie de errores tipogrâficos que le restan claridad a 

Ia memoria descriptiva de la misma. 

En este sentido, las modificaciones realizadas fueron las siguientes: 

- En el mØtodo de sIntesis del ejemplo 104, (ver pâginas 93 a 95 de la 

memoria descriptiva de la presente invención) se ornitió por error un pÆrrafo al 

describir el proceso de sIntesis de dicho ejemplo. En este sentido, es preciso seæalar 

que el paso 5 del proceso de obtención del ejemplo 104 (ver pÆgina 95) describe la 

preparación del compuesto 4’-amino-3H-espiro[2-benzofu ran- 1, 1’-ciclohexan]-3-ona 

(ver compuesto A en el siguiente esquema). De igual rnanera, el paso 6 de dicho 

proceso describe la reacción de sulfonilación con cloruro de 3-cloro-2-metil-
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Sin embargo, la persona medianamente versada en la materia puede n3tar que 

Si el compuesto obtenido en el paso 5 se somete a la reacción de sulf4nilaci6n 

descrita en el paso 6 IlegarIa sin lugar a dudas al compuesto B del siguiente 

En este sentido, resulta evidente, -afirmar que dicho compuesto B no pre 

datos de espectrometrIa de masas de m/z = 517.0 (M+H) ni m/z = 539.1 

que si presenta el compuesto del ejemplo 104 de conformidad con los 

obtenidos de LCMS (Cromatografla LIquida acoplada a EspectrometrIa de Ma 

que dicho compuesto B presenta un ion molecular de m/z = 405.9 (M+H). 
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Ahora bien, es claro que el tØcnico medianamente versado en 

comprenderla del esquema anterior, que es el compuesto C a partir d 

obtiene el compuesto reportado en el ejemplo 104 de la memoria d 

de la presente invención despuØs de la reacción de sulfonili 
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compuesto D del esquema anterior). Por lo tanto, llegarIa a la conclusi’n que el 

solicitante omitió accidentalmente en la memorial descriptiva de la present2 solicitud 

el paso a travØs del cual el compuesto 4’-amino-3H-espiro[2-benzo ran- 1,1’-

ciclohexan]-3-ona (compuesto A del esquema anterior) se convierte en 3S) -N-(3-
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Como consecuencia de lo anterior, es preciso seæalar que el solicitante ha 
incluido dentro del capitulo descriptivo de la presente invención el paso 
accidentalmente omitido. En este sentido, el paso 6 del proceso de sIntesis 
del ejemplo 104 ahora ha sido numerado como paso 7 (ver pÆgina 95 de la 
memoria descriptiva de la presente solicitud). 

- De otra parte, me permito resaltar que en las pÆginas 98 (lInea 21) y 115 
(lIneas 16 y 17) del texto de la descripción, han sido cancelados los valores de 
espectrometrIa de masas, pues dichos valores son incorrectos y se 
incluyeron debido a un error cometido durante la preparación de la solicitud. 

- Ahora bien, en las pÆginas 96 (lInea 8) y 98 (IInea 21) se han 
modificado las referencias a los ejemplos 105 y 107, toda vez que dichos 
compuestos se realizaron de la misma forma que tue obtenido el compuesto 
del ejemplo 104 y por un error tipogrÆfico hacen referencia a los mismos ejemplos. 
De igual manera, en los ejemplos reportados en las pÆginas 122 (lInea 8), 122 (lInea 
17), 123 (lInea 8), 123 (lInea 17), 124 (lInea 8), 124 (lInea 17), 125 (lInea 8), 125 
(lInea 17), 126 (lInea 7) y 126 (lInea 16), se ha cambiado el numero 128 por el 
nümero 155, toda vez que dichos compuestos fueron sintetizados de forma 
anÆloga al compuesto del ejemplo 155 y no el reportado como ejemplo 128. 

De conformidad con las modificaciones mencionadas, es preciso concluir que la 
memoria descriptiva de Ia presente solicitud es completamente clara al describir la 
materia objeto de la invención y cumple con lo establecido en el ArtIculo 20 de la 
Decision Andina 486 de 2000. 

4. CLARIDAD DEL CAPITULO REIVINDICATORIO 

En vista de las objeciones presentadas por el seæor Examinador en su Concepto 
TØcnico No. 1425 con respecto a Ia claridad del capitulo reivindicatorio de la presente 
solicitud, me permito manifestar a ese Despacho que es deseo del solicitante 
modificar el capitulo reivindicatorio actualmente presentado, de forma tal que no se 
amplia el alcance de la presente solicitud y se superan todas las objeciones 
presentadas con respecto a la claridad del mismo. 

De conformidad con lo anterior, me permito dirigir la atención del seæor 
Examinador a los siguientes puntos, por medio de los cuales se seæalan cuales han 
sido las modificaciones realizadas: 
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enlace o un grupo SO2 ünicamente. Finalmente, se incluyeron definiciones espec ficas 
para los grupos arilo, heteroarilo, cicloalquilo y heterocicloalquilo, al igual que Ee ha 

definido concretamente el nümero de carbonos para los grupos arilalcluilo, 

cicloalquilalquilo, heteroarilaiquilo y heterocicloalquilalquilo. Dichas definicione han 

sido incluidas de conformidad con lo revelado en las pÆginas 27 y 28 del ca Itulo 

descriptivo de la solicitud en cuestión. 

b) De otra parte, las nuevas reivindicaciones 2 a 21 corresponden a las 

reivindicaciones 2 a 15 y 17 a 22 que han sido modificadas. Dicha modific ción 

comprende la adición del texto "0 una sal farmacØuticamente aceptable del ml 0", 

toda vez que el alcance de Ia presente solicitud abarca tambiØn las 3ales 

farmacÆuticamente aceptables de los compuestos de la invención de acuerdo con lo 

revelado en la pÆgina 31 (lineas 11-33) del capItulo descriptivo de la solicitud que se 

encuentra actualmente en trÆmite. 

c) AsI mismo, la reivindicación 16 ha sido cancelada en vista de Ia limit ción 

a la definición para el sustituyente L de la reivindicación 1. 

d) De igual manera, la lista de los compuestos reclamados ei la 

reivindicación 23 (Nueva reivindicación 22) ha sido ajustada de conformidad con las 

modificaciones realizadas a la definición de la reivindicación 1. 

e) Finalmente, es preciso seæalar que en la reivindicación 24 (nueva 

reivindicación 23) se ha incluido la expresión "0 una sal farmacØuticamente acep able 

del mismo"’toda vez que las sales farmacØuticamente aceptables de los compuestos 

de la invención tambiØn se encuentran bajo el alcance de Østa reivindicación tal como 

se enseæa en la pâgina 31 (lIneas 11-33) de la memoria descriptiva de Ia pre ente 

invención. 

En vista de las modificaciones seæaladas, me permito dirigir ahora la ate ción 

del seæor Examinador a los siguientes argumentos, por medio de los cuales Se da 
respuesta a las objeciones planteadas en el Concepto TØcnico No. 1425 relacio adas 
con la claridad del capItulo reivindicatorio de la solicitud en cuestión: 

(I) En primer lugar, manifiesta el seæor Examinador que: 

"La reivindicación 1 carece de con cisión debido a que se presenta un n 
demasiado alto de alternativas posibles den tro de la misma. Igualmente se i. 
expresiones que no delimitan el alcance de la materia a reclamar debido a la e 

ero 

ni 
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que se pretende proteger, segOn los sustituyentes favoritos divulgados en los 

ejem p/os." 

Frente a esta objeción, me permito dirigir la atención del seæor Examinador a 
los numerales (a), (b), (c) y (d) de las modificaciones realizadas al capItulo 

reivindicatorio que se encuentra presentado actualmente ante ese Despacho. De 

conformidad con Jo aIlI revelado, el seæor Examinador notarÆ que se han incluido 

definiciones concretas para los grupos "arilo", "heteroarilo", "cicloalquilo", 

"heterocicloalquilo", "arilaiquilo", "heteroarilaiquilo" y "heterocicloalquilo" 

de conformidad con Jo establecido en las pginas 27 y 28 de Ia memoria descriptiva 

de la presente invención. 

De igual manera, es preciso seæalar que el alcance de la materia reclamada en 

la presente invención ha sido Jimitado, toda vez que el sustituyente L ahora estÆ 

definido como un enlace o un grupo SO2 de tal forma que la nueva definición estÆ 
dirigida de forma mâs precisa hacia los compuestos ejemplificados dentro de la 
memoria descriptiva de Ia solicitud en cuestión tal y como solicita el seæor 
Examinador en su Concepto TØcnico. En este sentido, considero importante resaltar 
que como producto de las restricciones realizadas, la reivindicación 16 ha 
sido cancelada asI como tambiØn 13 compuestos de la nueva reivindicación 
22 que ya no se encuentran bajo el alcance de la nueva reivindicación 1. 

De conformidad con Jo anterior, me permito manifestar que la objeción 
planteada por el seæor Examinador se entiende plenamente superada, toda vez que el 
alcance del capItulo reivindicatorio ha sido limitado y adems las definiciones para los 
posibles sustituyentes han sido modificadas de conformidad con los ejemplos 

. revelados en el capItulo descriptivo de la solicitud que se encuentra actualmente bajo 
trÆmite. 

(ii) De otra parte, manifiesta el seæor Examinador que: 

"La reivindicación 1 enseæa un elevado nOrnero de sustituyentes posibles 
especialmente para Cy, Q y A, en donde W-X-Y-Z dan lugar a estructuras complejas 
con marcadas diferen c/as entre sí. No es claro a partir de la inforrnación 
proporcionada por el so/ic/ta nte córno es posible que todos estos compuestos 
reclarnados conserveri su actividad sobre 11/3HSD1 y/o MR, a pesar de las mOltiples y 
diversas var/a clones estructurales p/an teadas. El solicitante describe a partir del folio 
223 los ensayos enzirnÆticos de 1 1/3HSD1 y los ensayos basados en ce/u/as para la 
act/v/dad de HSD concluyendo que los compuestos de prueba que tienen un valor de 



JOSE LLOREDA CAMACHO & CO. 
Calle 72 No. 5-83 Piso 5, Bogota, D.C. Tel: 6069700 Fax 6069701 

consecuencia, no existe información en la descripción que permita evidenciar qL.e los 
compuestos reclamados son una solución al pro blema tØcnico a pesar de la 
variabilidad estructural propuesta por el solicitante." I 

Sobre este particular, me permito dirigir respetuosamente la atención del sehor 

Examinador a las enseæanzas de la memoria descriptiva de la presente inverlción,  
especIficamente a la pÆgina 51 (lIneas 16-18), en donde el solicitante menciona due: 

"Se encontró que los compuestos de la sección de ejemplos son 
inhibidores o antagonistas de 1 1/3HSD1 o MR de acuerdo con uno o mÆs ce los 

ensayos proporcionados aqul." (resaltado fuera del texto) 

AsI las cosas, resulta evidente de las enseæanzas de la memoria descripthf’a de 
Ia solicitud en cuestión que la persona medianamente versada en la materia piede 

encontrar ademÆs de mØtodos detallados para la obtención de las moi64uias 

que hacen parte de la materia objeto de Ia presente invención,  all menos 183 

inhibidores o antagonistas de 11I3HSD1 o MR. 

En este orden de ideas, me permito dirigir la atención del seæor Examina or a 
las enseæanzas del Manual Andino de Patentes, relevante publicación preparada por la 

Secretarla General de la Comunidad Andina, en el cual se seæala acerca de la claridad 

de las reivindicaciones que: 

"Las reivindicaciones tienen que estar sustentadas en la descripción (Art. 30 D 

486). Esto signiæca que el objeto de cada reivindicación tiene que tenfr su 

fundamento en la descripción y que su alcance no debe exceder mÆs a/la de lo 

justificado por el contenido de la descripción y los dibujos. 

Si hay caracterIsticas que estØn claramente en las reivindicaciones y no en la 

descripciÆn, se permite que sean incorporadas tal cual a la descripción  pare, dar 
soporte y asi cumplir con los requisitos del Art. 30 D 486. Esta modifica ci n no 
supone ampliación siempre y cuando las reivindicaciones se hubieran presentad con 
la descripciÆn. (Art. 26 D 486)h1 (resaltado fuera del texto) I 

Y en vista de que el solicitante ya ha demostrado que los 183 ejenpIos 
reportados en la memoria descriptiva de la solicitud que se encuentra actuaInente 
bajo trâmite, presentan actividad como inhibidores o antagonista de 



a 

JOSE LLOREDA CAMACHO & CO. 114 
CaIle 72 No. 5-83 Piso 5, Bogota, D.C. Tel: 6069700 Fax 6069701 

11I3HSD1 o MR, de conformidad con los ensayos allI descritos, es preciso seæalar que 

la presente objeción se entiende plenamente superada. 

Consecuentemente, el capItuto reivindicatorio modificado es claro y 

conciso al reclamar los derivados de piperidinas N-sustituidas que presentan 

actividad como inhibidores o antagonistas de 11J3HSD1 o MR que son objeto 

de la presente solicitud, y por lo tanto cumple a cabalidad con lo establecido 

en el ArtIculo 30 de la Decision Andina 486 de 2000. 

5. OB)ECIÔN DE FALTA DE NOVEDAD 

Ahora bien, el seæor Examinador en su Concepto TØcnico No. 1425 manifiesta 

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

del documento US 5,817,678 (Dl) "Inhibitors of farnesyl-protein transferase ". 

Acerca de la información revelada por dicho documento, el seæor Examinador 

presenta un cuadro comparativo en el cual evalüa  la materia objeto de la presente 

solicitud a la Iuz de las enseæanzas de la anterioridad citada. En este sentido, con 

relación al documento Dl concluye que: 

"Como se evidencia, la materia de las reivindica clones 1-24 ya se habla 

divulgado en Dl" 

Visto lo anterior y con el 6nimo de demostrar el inequlvoco carÆcter novedoso 

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

continuación me permito presentar un anâlisis tØcnico comparativo entre las 

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

En tØrminos generales, el documento Dl revela compuestos derivados 

peptidomimØticos de piperidina, 1,4-dihidropiridina y 1,2,3,4-tetrahidropiridina que 

son capaces de inhibir Ia actividad de la enzima farnesil-protein transferasa (FTasa), 

es decir, que inhiben el proceso de farnesilación post-translacional de las proteInas. 

En este sentido, los inventores tambiØn seæalan que dichos compuestos difieren de 

los compuestos del estado de la tØcnica fundamental mente en las posiciones sobre las 

cuales se encuentran los sustituyentes en el heterociclo nitrogenado. 

De conformidad con lo anterior, los inventores reportan que dichos compuestos 

son ütiles en el tratamiento de diferentes tipos de cancer como carcinoma 

colorrectal, carcinoma de pancreas exocrino, leucemias mieloides y tumores 
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los derivados nitrogenados revelados en Ia anterioridd Dl tambiØn inhiben el pro eso 

de angiogØnesis de los tumores, por to tanto afectan el crecimiento de los misinos, 

dichas propiedades hace los compuestos del documento Dl 6tiles en el tratami nto 

de diferentes formas de ceguera relacionadas con vascularización retinal. 

De manera especIfica, en el citado documento Dl se enseæan compuesto3 de 

formula (I), que presentan la siguiente fOrmula general: 

R2 
4 5 

(R )r 
N 

1la 2 la ( I 1 lb ITi 
V A (CR 2)A (CR 21�-W_/  (CR2)PJJ)J 

FOrmula (I), Documento Dl 

En donde los posibles significados de los sustituyentes R1a, Ric, R2, R3 R4, 

R5, V, W, X, A1, A2, r, n, 5, t, p y q se encuentrari definidos en las columnas 3 a 6 del 

ya mencionado documento Dl. 

Ahora bien, teniendo en cuenta 10 anterior es claro que las enseæanzas e la 

anterioridad citada por el seæor Examinador en su Concepto TØcnico no afectan de 

manera alguna la novedad de los compuestos revelados en la solicitud de paten le en 

cuestión, toda vez que: 

a) De la atenta lectura del. documento Dl es evidente que dicha 

anterioridad en efecto contempla el uso de los compuestos derivadoslauee Ia 

formula (I) en numerosas patologIas, sin mencionar esDecIficamente  

antaponistas de 11IHSD1 0 MR. Por lo tanto, la persona medianamente ve sada 

en la materia no encontrarIa los compuestos de la anterioridad citada como po ibles 

candidatos ütiles para el tratamiento de trastornos del metabolismo asociados a un 

exceso de aldosterona tales como las siguientes: 

"sIndrome metabólico, hipertensión, obesidad, resistencia a Ia insulina, 

hiperglicemia, hiperlipidemia, Diabetes tipo 2, exceso de andróg mo, 

sIndrome de ovario poliqUIstico, aterosclerosis, arteriosclerosis, enferm dad 
coronaria, trombosis, angina, enfermedad vascular perifØrica, apopl jIa, 
dislipidemia, hiperlipoproteinaemia, dislipidemia diabØtica, dislipid mia 
mixta, hipercolesterolemia, hipertrigliceridemia, Diabetes tipo 1, (ntre 

otros.". (Ver desde la pâgina 13, IInea 14 hasta la pØgina 14, lInea 2 de la me r ori.a 
An I. nnennfn  
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b) De otra parte, es preciso sePialar que no hay ninguna posibilidad de que el 

documento Dl afecte la novedad de la solicitud en cuestión, toda vez que en dicho 

documento no existe I ninguna revelación especIfica de la materia objeto de la 

presente solicitud. Con la intención de ilustrar lo anterior, respetuosamente me 

permito mostrar a ese Despacho que si bien el documento Dl revela 

aproximadamente 100 compuestos derivados de la formula (I) aIII reivindicada; 

despuØs de realizar un anâlisis cuidadoso se encontró que ninguno de los 

ejemplos mencionados revela la estructura que corresponde a la formula 

Markush de la solicitud en cuestión. Por lo tanto, resulta evidente afirmar que las - 

enseæanzas de Dl no anticipan de ninguna manera la materia de la presente 

invención. 

Siguiendo con la misma linea de argumentación, me permito ahora referirme al 

seæalamiento que hace el Tribunal de Justicia de la Comunidad Andina con respecto a 

la Novedad de una solicitud de patente2: 

"Se aciara, que la novedad no es un requisito que deban cumplir todos y cada 

uno de los corn ponentes que con forman una invención, pudiendo inciuso ser 

conocidos algunos o todos de tales cornponentes, si comb/na dos entre el/os dan lugar 

a un objeto o a un procedimiento desconocido nteriorrnente ya que toda innovac/ón 

requiere api/car conocimientos y objeto-  prevthmente creados o descubiertos por la 

human/dad, los cuales constituirØn la ’materia prima’ para desarroilar un nuevo 

producto o procedimiento." 

Para el caso que nos ocupa, es evidente que a pesar del hecho que algunos de 

los elementos constitutivos de la solicitud en cuestión son mencionados de forma 

separada dentro de las enseæanzas de Dl, es evidente que dicho documento no 

revela de manera explIcita ninguna de las estructuras que son objeto de la 

. presente invención, por lo tanto la combinación especIfica de tales caracterIsticas 

que brinda la solicitud que se encuentra actualmente en trÆmite no estâ anticipada 

por las enseæanzas de Dl. 

Si a la luz de este hecho se tiene en consideraciOn el seæalamiento que con 

respecto a la novedad de una solicitud hace el Manual Andino para el examen de 

solicitudes de patente, importante publicación preparada por la Secretarial de la 

Comunidad Andina que brinda una herramienta valiosa para la unificación de la 

interpretación y la aplicación de la Decision Andina 486 de 2000 dentro de los palses 

miembros de la Comunidad Andina: 

"Una descripción especIfica afecta la novedad de una general, pero no a 

ía in versa ,3 
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"Una formula general no destruye la novedad de un corn puesto 4 un 

sub grupo de corn puestos incluidos en ella. Compuestos especIficos etj un 

documento destruyen la novedad de una formula general,4 (resaltado  fuera del teto) 

Y tambiØn se tiene en cuenta que dentro de los ejemplos reportados En el 

documento Dl no se revela explIcitamente ninguna molØcula que estØ comprer dida 

dentro del alcance de la presente solicitud, ni tampoco se seæala especIficamen e la 

actividad inhibidora o antagonista de 11j3HSD1 y/o MR de las posibles realizaci nes 

reveladas en el ya mencionado documento Dl, se demuestra que la malleria 

tØcnica divulgada en la solicitud de patente en cuestión presenta un 

incuestionable carÆcter novedoso con respecto a las enseæanzas del 

documento Dl. 

6. CONCLUSION 

En primer lugar, considero importante resaltar que a travØs dE 

modificaciones realizadas a la memoria descriptiva de la solicitud en cuestión se 

completamente evidente cual es el propósito y el problema tØcnico que resue 

solicitante por medio de la presente invención. 

las 

el 

AsI mismo, es necesario resaltar que a travØs de las modificaciones realizad s al 

capitulo reivindicatorio y de los argumentos expuestos, se hace completamente laro 

cual es el alcance de la materia reclamada en la presente solicitud, razón por la cual 

se superan las objeciones presentadas a este respecto por el seæor Examinador. 

Finalmente, es importante seæalar que a travØs de los argumentos presen ados 

en el presente memorial se demostró que Ia materia objeto de la solicitud q e se 

encuentra actualmente bajo trmite es novedosa a la luz de las ensehanzz del 

documento US 5,817,678 (Dl). 

7. Anexo me permito presentar 

(a) Copia de las pâginas 96, 98, 115 y 122 a 126 de la memoria descripti 

la presente invención, en las cuales se han realizado las modificaciones mencion 

de 

as; 

(b) Copia de las pâginas 139 a 155 que corresponden al nuevo Cai Itulo 
Reivindicatorio que consta de 23 nuevas reivindicaciones, aue reemDlaz L...i 
actualmente presentado y en el cual se han realizado las modificaciones expu stas 
anteriormente. 
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Ejemplo 105 

N C1 

(3S)-1 (3S)-1 -[(2,6-diclorofenil)sulfonil]-N-(3-oxo-3H-espiro[2-benzofuran-1 ,1 ’-

ciclohexan]-4’-il)piperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparo usando procedimientos analogos a los del 

Ejemplo 104. LCMS: mlz 537.0 (M+H)+; 559.0 (M+Na)+. 

Ejemplo 106 

0", 
1? 
N 

oI 
S d’Jf 

Cl 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfonil]-N-(ciclopropilmetil)-N-(traflS-4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida 

Paso 1. 

DespuØs de agitaciOn por 20 mm, a una suspension de clorhidrato de 

trans-4-aminociclohexanol (1.0 g, 6.6 mmol), y trietilamina (1.84 mL, 13.2 

mmol) en 1,2-dicloroetano (10 mL) se le agregó lentamente 

ciclopropanocarboxaldehIdo (0.49 mL, 6.6 mmol) con agitaciOn vigorosa. 

DespuØs de agitaciôn por otros 30 mm, a la mezcla se le agregô 

triacetoxiborohidruro de sodio (2.8 g, 13.2 mmol). La mezcla se agitO a t.a 



Luego, la mezcla fue concentrada para dar 0.34 g de clorhidrato de (3S)-N-

(ciclopropilmetil)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)pipe rid in-3-carboxamida (98%, 2 

paso, crudo). 

Paso 6. 

Una mezcla de clorhidrato de (3S)-N-(ciclopropilmetil)-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida (10 mg, 0.03 mmol), cloruro de 3-

cloro-2-metHbencenosulfonilo (7.1 mg, 0.03 mmol), trietilamina (11 jL, 0.08 

mmol) en acetonitrilo (0.2 mL) se agitó a t.a. por 1 hora, luego se purificO con 

columna instantÆnea. Se obtuvieron 5.1 mg (rendimiento: 34%) del producto 

final. LCMS: mlz 468.9 (M+H)+. 

Ejemplo 107 
o ,o,,,O H 

CI 
o’ I/s 

0 

CI 

(3S)-N-(ciclopropilmetil)-1 -[(2,6-diclorofenil)sulfonhl]-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparó usando procedimientos anÆlogos a los del 

Ejemplo 104. 

Ejemplo 108 

’ok 
N’O 

N CI 

°::b  



Ejemplo 143 

N’O 

(3S)-N-cicloheptil-1 -fenilpiperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparO usando un procedimiento que era analogo 

at usado para la sintesis del Ejemplo 129, pasos 1-3. LCMS: mlz 301.2 

S (M+H)+. 

Ejemplo 144 

6N 

(3S)-N-ciclohexit-1 -piridin-2-ilpiperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparô usando un procedimiento que era anatogo 

al usado para la sIntesis del Ejemplo 128, pasos 1 y 2. 

Ejemplo 145 

J? 
N’o 

CF3 



Ejemplo 159 

ter-butil 6-((3S)-3-{[(4-hidroxiciclohexil)amino]carbonhl}piperidin-1 -ii)-

3’,6’-dihidro-3,4’-bipiridin-1 ’(2’H)-carboxilato 

Este compuesto se preparó usando un procedimiento que era anÆlogo 

al descrito para la sIntesis del Ejemplo 155. LCMS: m/z 485.3 (M+H). 

Ejemplo 160 

0 
OH 

o"x 
1? 
Nja 

N 

1-16 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -[5-(4-metoxifenil)piridin-2-il]piperidin-3-

carboxamida 

Este compuesto se preparO usando un procedimiento que era anâlogo 

al descrito para la sintesis del Ejemplo 155. LCMS: mlz 410.2 (M+H). 



Ejemplo 161 

In"N1?

 
N 

0 
OH

 

(3S)-1 -[5-(2-fluorofenil)pi rid in-2-il]-N-(4-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida 

Este compuesto se preparô usando un procedimiento que era anÆlogo 

al descrito para la sIntesis del Ejemplo 155. LCMS: m/z 398.2 (M+H). 

Ejemplo 162 

(3S)-1 -{5-[4-(aceti lam ino)fenil]pi rid in-2-iI}-N-(4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparô usando un procedimiento que era analogo 

al descrito para la sintesis del Ejemplo 155. LCMS: mlz 437.2 (M+H). 
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Ejemplo 163 

o 
OH 

Nja 

NH 

(3S)-1 -{5-[3-(acetilamino)fenil]pi rid in-2-iI}-N-(4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparo usando un procedimiento que era analogo 

al descrito para la sintesis del Ejemplo 155. LCMS: m/z 437.2 (M+H). 

Ejemplo 164 

o 

ZrOH 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -(6’-metoxi-3,3’-bipi rid in-6-iI)pipe rid in-3-

carboxamida 

Este compuesto se preparo usando un procedimiento que era analogo 

al descrito para la sIntesis del Ejemplo 155. LCMS: mlz 411.2 (M+H). 



m 

Ejemplo 165 

0 
aOH 

0"’ 
H 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -(5’-metoxi-3,3’-bipi rid n-6-il)piperidin-3-

carboxamida 

Este compuesto se preparó usando un procedimiento que era analogo 

al descrito para la sIntesis del Ejemplo 155. LCMS: m/z 411.2 (M+H). 

Ejemplo 166 

0 
OH 

In"’v 
1? 
Nja 

N�N 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -[5-(1 -metil-1 H-pirazol-4-iI)piridin-2-

il]piperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparô usando un procedimiento que era analogo 

al descrito para la sintesis del Ejemplo 155. LCMS: mlz 384.2 (M+H). 
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Ejemplo 167 

o OH 

Na 

(3S)-1 -bifenil-4-ii-N-(4-hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida 

Este compuesto se preparo usando un procedimiento que era anÆlogo 

al descrito para la sintesis del Ejemplo 155. LCMS: mlz 379.2 (M+H)+. 

Ejemplo 168 

o OH 

Nja 

Metil 4-[4-((3S)-3-{[(4-hidroxiciclohexil)amino]carbonhl}piperidin-1 - 

iI)fenil]-3,6-dihidropiridin-1 (2H)-carboxilato 

Este compuesto se preparo usando un procedimiento que era analogo 

al descrito para la sIntesis del Ejemplo 155. LCMS: m/z 442.2 (M+H). 
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Reivindicacjones: 

Un compuesto de Formula I: 

R8R7 6 

Cy�L 
R9R5 

RO1%\>,RN 

o sal farmacØuticamente aceptable del mismo, en donde: 

Cy es arilo, heteroarilo, cicloalquilo, o heterocicloalquilo, cada uno 

opcionalmente sustituido por 1, 2, 3, 4 o 5 �W-X-Y-Z; 

L estÆ ausente o es SO2; 

Q es cicloalquilo o heterocicloalquilo, cada uno opcionalmente 

sustituido por 1, 2, 3, 4 o 5 �W’-X’ -Y’-Z’; 

o Q es (cR1aR1MA; 

A es arilo, heteroarilo, cicloalquilo o heterociclilaquilo, cada uno 

opcionalmente sustituido con 1, 2, 3, 4 o 5 �W’-X’ -Y’-Z’; 

R la y Rib son cada uno, independientemente H, halo, OH, aiquilo C14, 

haloalquilo C14, hidroxialquilo C, alcoxi C14, haloalcoxi C1.4, o hidroxialcoxi 

C14, 

en donde al menos uno de Ria y Rib es diferente de H; 

m es 1,2,3 o4; 

RN es H, alquilo C.6, arilo, heteroarilo, cicloalquilo C37, 

heterociclilaiquilo, arilaiquilo, heteroarilaiquilo, (cicloalquil C3..7)alquilo o 



R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R10 y R11 son cada uno, 
independientemente, H, OC(0)Ra’, OC(0)ORb’, C(0)ORb’, OC(0)NRCRd’, 
NRC’Rdl’, NRC’C(0)Ra’, NRC’C(0)ORb’, S(0)Ra’, S(0)NR’Rc’, S(0)2Ra’, 

S(0)2NRC’Rd’, ORb’, SRb, aiquilo C110, haloalquilo C110, aiquenilo C210, 

aiquinilo C210, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heterocicloalquilo, arilaiquilo, 

heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo, en donde dicho 

aiquilo C110, haloalquilo C1..0, aiquenilo C210, aiquinilo C210, arilo, 

cicloalquilo, heteroarilo, heterocicloalquilo, arilaiquilo, heteroarilaiquilo, 

cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo estÆ opcionalmente sustituido por 

R14; 

o R4 y R5 junto con el Ætorno de carbono al cual estÆn unidos forman 

un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 miembros que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R6 y R7 junto con el Ætomo de carbono al cual estÆn unidos forman 

un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 miembros que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R8 y R9 junto con el Ætomo de carbono al cual estÆn unidos forman 

un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 miembros que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R10 y R11 junto con el Ætomo de carbono al cual estÆn unidos forman 

un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 miembros que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R4 y R6 junto con el ªtomo de carbono al cual estÆn unidos forman 

un grupo cicloalquilo fusionado de 3-7 miembros o grupo heterocicloalquilo 

fusionado de 3-7 miembros que estÆ opcionalmente sustituido por R14; 

o R6 y R8 junto con el Ætomo de carbono al cual estÆn unidos forman 

un grupo cicloalquilo fusionado de 3-7 miembros o grupo heterocicloalquilo 



o R4 y R10 juntos forman un puente de alquileno C1..3 que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R3 y R7 juntos forman un puente de alquileno C1..3 que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R3 y R9 juntos forman un puente de alquileno C1..3 que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R6 y R10 juntos forman un puente de alquileno C1..3 que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

o R9 y R10 juntos forman un puente de alquileno C1..3 que estÆ 

opcionalmente sustituido por R14; 

R14 es halo, aiquilo C, haloalquilo C14, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, 

heterocicloalquilo, CN, NO2, ORE’, sRa’, C(0)R", C(0)NRC’Rd, C(0)ORa’, 

OC(0)Rb’, OC(0)NRc’Rc’, NRCRd’, NRCC(0)Rd, NRC’C(0)ORa, S(0)Rb, 

S(0)NRc’Rc’, S(0)2Rb’, o S(0)2NRC’Rd’; 

W, W’ y W" son cada uno, independientemente, ausente, alquilenilo 

C1..6, alquenilenilo C2..6, alquinilenilo C2..6, 0, S, NRe, CO, COO, CONRe, SO, 

SO2, SONRe, o NReCONRf, en donde dicho alquilenilo C1..6, alquinilenilo C2..6 

estÆn cada uno opcionalmente sustituido por 1, 2 o 3 halo, OH, alcoxi C1..4, 

haloalcoxi C1..4, amino, alquilamino C1..4 a dialquilamino C2..5; 

X, X’ y X" son cada uno, independientemente, ausente, alquilenilo 

C16, alquenilenilo C2..6, alquinilenilo C26, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, o 

heterocicloalquilo, en donde dichos alquilenilo C16, alquenilenilo C2..6, 

alquinilenilo C26, cicloalquilo, heteroarilo a heterocicloalquilo estÆn 

opcionalmente sustituidos por uno o mÆs halo, ON, NO2, OH, alcoxi C1..4, 

haloalcoxi C1..4, amino, alquilamino C14 a dialquilamino C2..5; 



C26, alquinilenilo C2..6 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos por 1, 2 o 3 

halo, OH, alcoxi C1, haloalcoxi C1..4, amino, aiquilamino C o dialquilamino 

C2..8; 

Z, Z’ y Z" son cada uno, independientemente, H, halo,CN, NO2, OH, 

alcoxi C14, haloalcoxi C1..4, amino, alquilamino C1..4, diatquilamino C2..8, alquilo 

C1..6, alquenilo C2..6, alquinilo C2..6, arilo, cicloalquilo, heteroarilo o 

heterocicloalquilo, en donde dicho alquilo C1..6, alquenilo C26, alquinilo C2..6, 

arilo, cicloalquilo, heteroarilo o heterocicloalquilo estÆ opcionalmente 

sustituido por 1, 2 o 3 halo, alquilo C16, alquenilo C2..6, alquinilo C2..6, 

haloalquilo C1..4, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heterocicloalquilo, CN, NO2, 

ORa, sRa, C(0)Rb, C(0)NRCRd, C(0)ORa, OC(0)Rb, OC(0)NRCRd, NRCRd, 

NRCC(0)Rd, NRCC(0)ORa, S(0)Rb, S(0)NRCRd, S(0)2Rb, a S(0)2NRCRd; 

en donde dos �W-X-Y-Z unidos al mismo Ætomo opcionalmente 

forman un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 miembros cada uno 

opcionalmente sustituido por 1, 2 o 3 �W"-X"-Y"-Z"; 

en donde dos �W’ -X’-Y’ -Z’ unidos al mismo Ætomo opcionalmente 

forman un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 miembros 

opcionalmente sustituido por 1, 2 o 3 �W"-X"-Y"-Z"; 

en donde �W-X-Y-Z es diferente de H; 

en donde �W’-X’-Y’-Z’ es diferente de H; 

en donde �W"-X"-Y"-Z" es diferente de H; 

Ra y Ra son cada uno, independientemente, H, alquilo C16, 

haloalquilo C1..6, alquenilo C26, alquinilo C2..6, arilo, cicloalquilo, heteroarilo 0 

heterocicloalquilo; en donde dicho alquilo C1..6, haloalquilo C16, alquenilo C2-

6, alquinilo c2..6, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heterocicloalquilo o 

heterocicloalquilalquilo estÆn opcionalmente sustituidos con H, OH, amino, 

halo, alquilo C16, haloalquilo C16, arilo, arilalquilo, heteroarilo, 

heteroarilalquilo, cicloalquilo o heterocicloalquilo; 



0 
heterocicloalquilalquilo, en donde dicho alquilo C16, haloalquilo C1..6, 

aiquenilo C2..6, alquinilo C26, arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heterocicloalquilo, 

arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo estÆ 

opcionalmente sustituido con H, OH, amino, halo, alquilo C1..6, haloalquilo Cl -

6, arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilo 0 

heterocicloalquilo; 

Rc y Rd son cada uno, independientemente, H, alquilo C110, 

haloalquilo c1..6, alquenilo C26, alquinilo C26, arilo, heteroarilo, cicloalquilo, 

heterocicloalquilo, arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo 0 

heterocicloalquilalquilo, en donde dicho alquilo Cii0, haloalquilo C1..6, 

aiquenilo C, alquinilo C26, arilo, heteroarilo, cicloalquilo, heterocicloalquilo, 

arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo estÆ 

opcionalmente sustituido con H, OH, amino, halo, alquilo C1..6, haloalquilo Cl-

61 arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilalquilo, cicloalquilo o 

heterocicloalquilo; 

o Rc y Rd junto con el Ætomo de N al cual estÆn unidos forman un 

grupo heterocicloalquilo de 4, 5, 6 o 7 miembros; 

Rc’ y Rd son cada uno, independientemente, H, alquilo C1.10, 

haloalquilo c1..6, aiquenilo C2..6, alquinilo C, arilo, heteroarilo, cicloalquilo, 

heterocicloalquilo, arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo 0 

heterocicloalquilalquilo, en donde dicho alquilo C110, haloalquilo C1..6, 

aiquenilo C26, alquinilo C6, arilo, heteroarilo, cicloalquilo, heterocicloalquilo, 

arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo estÆ 

opcionalmente sustituido con H, OH, amino, halo, alquilo C16, haloalquilo Cl-

61 arilo, arilalquilo, heteroarilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilo 0 

heterocicloalquilo; 

a Rc’ y Rd junto con el Ætomo de N al cual estªn unidos forman un 

grupo heterocicloalquilo de 4, 5, 6 a 7 miembros; 
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aiquenilo C26, aiquinilo C26, arilo, heteroarilo, cicloalquilo, heterocicloalquilo, 

arilaiquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo estÆ 

opcionalmente sustituido con H, OH, amino, halo, aiquilo C16, haloalquilo Cl -

61 arilo, arilaiquilo, heteroarilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilo 0 

heterocicloalquilo; 

o Re y Rf junto con el ªtomo de N al cual estÆn unidos forman un 

grupo heterocicloalquilo de 4, 5, 6 o 7 miembros; 

cada grupo arilo es seleccionado entre fenilo y naftilo; 

cada grupo heteroarilo es seleccionado entre piridilo, pirimidinilo, 

pirazinilo, piridazinilo, triazinilo, furilo, quinolilo, isoquinolilo, tienilo, 

imidazolilo, tiazolilo, indolilo, pirrolilo, oxazolilo, benzofurilo, benzotienilo, 

benzotiazolilo, isoxazolilo, pirazolilo, triazolilo, tetrazolilo, indazolilo, I ,2,4-

tiadiazolilo, isotiazolilo, benzotienilo, purinilo, carbazolilo, bencimidazolilo e 

indolinhlo; 

cada grupo cicloalquilo es seleccionado entre ciclopropilo, ciclobutilo, 

ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, 

ciclohexadienilo, cicloheptatrienilo, norbornilo, norpinilo, norcarnilo y 

adamantilo; 

cada grupo heterocicloalquilo es seleccionado entre morfolino, 

tiomorfolino, piperazinilo, tetrahidrofuranilo, tetrahidrotienilo, 2,3-

dihidrobenzofurilo, 1 ,3-benzodioxol, benzo-1 ,4-dioxano, piperidinilo, 

pirrolidinilo, isoxazolidinilo, isotiazolidinilo, pirazolidinilo, oxazolidinilo, 

tiazolidinilo e imidazolidinhlo; 

cada grupo arilaiquilo es aril aiquilo C16; 

cada grupo cicloalquhlalquilo es cicloalquil aiquilo C16; 

cada grupo heteroarilaiquilo es heteroaril aiquilo C16; 

cada grupo heterocicloalquilalquilo es heterocicloalquil aiquilo C16; 

con las condiciones: 

a) cuando Q es cicloalquilo C3.8 no sustituido; adamantilo; 1,2,3,4-

tetrahidro-1 -naftalenilo; biciclo[2.2. I ]hept-2-ilo; 2-metilciclohexhlo; 0 1-
-. -. .. ...A . ....f ...7 .. ....Q ....lfl -11 
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b) cuando cada uno de R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R10 y R11 es H, 

entonces Q es d iferente de tetrahid rotien ilo, S-oxo-tetrahid rotienilo, S , S-

dioxo-tetrahidrotienilo, 2,2,6,6-tetrametil-4-piperidinilo, pirrolidin-3-ilo N-

sustituido, piperidin-4-ilo N-sustituido, o tetrahidropiran-2-ilo 3,4,5,6-tetra-

sustituido. 

2. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Cy es arilo o heteroarilo, cada uno 

opcionalmente sustituido por 1, 2, 3, 4 o 5 �W-X-Y-Z. 

3. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Cy es arilo o heteroarilo, cada uno 

opcionalmente sustituido por 1, 2, 3, 4 o 5 �W-X-Y-Z, en donde W es 0 0 

estÆ ausente, X estÆ ausente, y Y estÆ ausente. 

4. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Cy es fenilo, naftilo, piridilo, pirimidinilo, 

quinolinilo, benzoxazolilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinhlo, furanilo o tienilo, 

cada uno opcionalmente sustituido con 1, 2, 3, 4 o 5 �W-X-Y-Z. 

5. El compuesto de la reivindicación 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Cy es fenhlo, nafthlo, piridilo, pirimidinilo, 

quinolinilo, benzoxazolilo, piridazinilo, pirazinhlo, triazinilo, furanilo o tienilo, 

cada uno opcionalmente sustituido con 1, 2, 0 3 halo, CN, alcoxi C14, 

haloalcoxi C14, alquilo C16 o arilo, en donde dicho alquilo C1.6 o arilo estÆ 

opcionalmente sustituido por 1, 2 o 3 halo, alquilo C16, haloalquilo C14, CN, 

NO2, 0R, o SRa. 

6. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es cicloalquilo o heterocicloalquilo, cada 

uno sustituido con 1, 2, 3,405 �W’ -X’ -Y’ -Z’. 

7. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 



PV 

8. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sat farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es cicloalquilo o heterocicloalquilo, cada 

uno sustituido con at menos dos�W’-X’-Y’-Z’, en donde dos de dichos al 

menos dos �W’-X’-Y’-Z’ estÆn unidos al mismo Ætomo y junto con el Ætomo al 

cual etÆn unidos, forman un grupo cicloalquilo o heterocicloalquilo de 3-14 

miembros, cada uno opcionalmente sustituido por 1, 2 o 3 �W -X"-Y"-Z". 

9. El compuesto de la reivindicación 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es cicloalquilo o heterocicloalquilo, cada 

uno sustituido con al menos dos �W’-X’ -Y’-Z’, en donde dos de dichos al 

menos dos �W’-X’-Y’ -Z’ estÆn unidos at mismo Ætomo y junto con el Ætomo al 

cual estÆn unidos forman un grupo heterocicloalquilo de 3-14 miembros 

opcionalmente sustituido por 1, 2 o 3 �W"-X"-Y"-Z". 

10. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es ciclopropito, ciclobutilo, ciclopentilo, 

ciclohexilo, cicloheptito, indanilo, o 1,2,3,4-tetra hid ronaftalen-2-ilo,  cada uno 

opcionalmente sustituido con 1, 2, 3, 4 o 5 �W’-X’-Y’ -Z’. 

11. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es un grupo heterocicloalquilo de 3-14 

miembros que comprende al menos un Ætomo de 0 formador de anillo, en 

donde dicho grupo heterocicloalquilo de 3-14 miembros estâ opcionalmente 

sustituido con 1, 2, 3, 4 o 5 �W’ -X’ -Y’-Z’. 

12. El compuesto de la reivindicación 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es ciclohexilo sustituido en la posiciôn 4 

con al menos un �W’-X’ -Y’ -Z’. 

13. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde Q es ciclohexilo sustituido en la posiciôn 4 

con al menos un �OH. 



15. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde L estØ ausente. 

16. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde RN es H, alquilo C16, cicloalquilo C3-7, 0 

(cicloalquil C3-7)alquilo. 

17. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde RN es H. 

18. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R10 y R11 son cada 

uno, independientemente, H, OC(0)Ra’, OC(0)ORb, C(0)OR", 

OC(0)NRC’Rd’, NRC’Rd’, NRC’C(0)Ra’, NRcC(0)ORL, S(0)Ra’, S(0)NRCRd, 

S(0)2R", S(0)2NRC’Rd, ORb’, SRb’, alquilo C110, haloalquilo C110, alquenilo 

C210, aiquinilo arilo, cicloalquilo, heteroarilo, heterocicloalquilo, 

arilalquilo, heteroarilaiquilo, cicloalquilalquilo o heterocicloalquilalquilo. 

19. El compuesto de la reivindicaciOn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R10 y R11 son cada 

uno, independientemente, H, alquilo C110o haloalquilo Ciio. 

20. El compuesto de la reivindicación 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R10 y R11 son cada 

uno H. 

21. El compuesto de la reivindicaciôn 1 o una sal farmacØuticamente 

aceptable del mismo, en donde R3 es alquilo Ci.io. 

22. Un compuesto seleccionado de: 

N-ciclohexil-1 -[(2-nitrofenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

N-ciclohexil-N-ciclopropil-1 -(fenilsulfonil)piperidin-3-carboxamida; 



1 -[(4-clorofen iI)sulfon i]-N-cicIohexi Ipiperid in-3-carboxamida; 

1 -[(5-cloro-2-fluorofenhl)sulfonil]-N-ciclohexilpiperid in-3-carboxam ida; 

1 -[(3-clorofenil)sulfonhl]-N-ciclohexilpiperidin-3-carboxamida; 

N-ciclohexil-1 -[(2-fluorofenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

1 -[(3-cloro-2-metilfenil)su Ifon iI]-N-ciclohexil pipe rid in-3-carboxamida; 

N-ciclohexil-1 -{[2-(trifluorometil)fenil]sulfonil}piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(2-fluorofenil)sulfonhl]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(2-metilfenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(4-fluoro-2-metilfenil)sulfonil]piperid in-3-

carboxamida; 

(3S)-1-[(2-ctorofenil)sulfonil]-N-ciclohexilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(2,6-difluorofenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-4-fluorofenil)sulfonil]-N-ciclohexilpipe rid in-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfonhl]-N-ciclohexilpiperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(5-cloro-2-fluorofenil)sulfonil]-N-ciclohexilpiperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1-[(3-clorofenil)sulfonil]-N-ciclohexilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-fluorofenil)sulfonil]-N-ciclohexilpipe rid in-3-

carboxamida; 

N-[(1 S)-1 -feniletil]-1 -(fenilsulfonil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -(piridin-3-ilsulfonil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(3-fenoxifenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1-[(2-cianofenil)sulfonil]-N-ciclohexilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(2-fenoxifenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

Trifluoroacetato de (3S)-N-ciclohexil- I -{[3-(pirid in-4-

iloxi)fenil]sulfonil}piperidin-3-carboxamida; 

Trifluoroacetato de 

iI)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[(4-fenoxipirid in-3-

(3S)-N-ciclohexil-1 -{[3-(2-metilfenoxi)fenil]sulfonil}piperid in-3-

carboxamida; 

(3S)- 1 -{[3-(2-clorofenoxi)fenil]sulfonil}-N-ciclohexilpiperid in-3-



(3S)-1 -[(3-cloro-4-fluorofenil)sulfonhl]-N-(trans-4-

hidroxiciclohexiI)p,peridjn-3-carboxamida 

(3S)-1 -[(2,6-difluorofenhl)sulfonhl]-N-(trans-4-hidroxiciclohexjl)pjperjdjn.. 

3-carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfonil]-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)pjperjdjn-3-carboxamicja 

(3S)-1 -[(2-fluorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(5-cloro-2-fluorofenil)sulfonjl]-NJ-(trans-4-

hidroxiciclohexil)piperidiri-3-carboxamjda; 

(3S)-1 -[(3-clorofenhl)sulfonhl]-N-(trans-4’-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)- I -[(3-cloro-2-fluorofenhl)sulfonhl]-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)pipe rid in-3-carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -[(2-metilfenil)sulfonil]piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(4-fluoro-2-metilfenil)sulfonil]-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -[(2-clorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(2-cianofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -[(3-fenoxifenhl)sulfonhl]pipe rid in-3-

ca rboxa mid a; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -{[4-(pi rid in-3-iloxi)-fenil]-sulfonil}-

piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-h id roxiciclohexil)- I -{[3-(2-metilfenoxi)-fenil]su lion il}-

piperidin-3-carboxamida; 

(3S)- 1 -{[3-(2-clorofenoxi)-fenil]sulfon il}-N-(trans-4-h id roxiciclohexil)-

piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hid roxiciclohexil)-1 -[(2-metoxifenil)su lion il]piperid in-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -[(2-fenoxifenil)sulfonil]piperidin-3-
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(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -[(3-isopropilfenil)sulfonil]piperidin-
3-carboxamida; 

(38)-i -[(3,4-dimetoxifenil)sulfonhl]-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)piperid in-3-carboxam Ida 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -[(2-nitrofenhl)sulfonhl]piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-ciclopentil-1 -[(2,6-d ifl uorofen i I)su Ifon il] pipe rid i n-3-[(2,6-difluorofenil)sulfonil]piperidin-3-

carboxamida;carboxamida; 

(3S)-i -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfonil]-N-ciclopentilpiperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-clorofenil)sulfonil]-N-ciclopentilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-[trans-4-(aceti lam ino)ciclohexil]-i -(fenilsulfonil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-{trans-4-[(metilsulfonil)amino]ciclohexil}-1 - 

(fenilsulfonil)piperidin-3-carboxamida; 

Metil [trans-4-({[(3S)-1 -(fenilsulfonhl)piperidin-3-

iI]carbonhl}amino)ciclohexil] carbamato; 

(3S)-N-(3-hidroxiciclohexil)-1 -(fenilsulfonhl)piperidin-3-carboxamida; 

(38)-i -[(2-fluorofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-i -[(5-cloro-2-fluorofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

carboxamida; 

(3S)-N-(3-hidroxiciclohexil)-1 -[(3-metoxifenil)sulfonhl]piperidin-3-

carboxamida; 

(38)-i -[(3-clorofenhl)sulfonil]-N-(3-hid roxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S).-i -[(2-bromofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(3-hidroxiciclohexil)-1 -[(3-metilfenhl)sulfonil]piperidin-3-

IIj 

carboxamida; 

(38)-i -[(3-fluorofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil) pipe rid in-3-



2 
(3S)-1 -[(2,5-dimetilfenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1-[(3-bromofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(2,5-dictorofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(2,4-d ifl uorofen i I)s u Ifon i I]-N-(3-h id roxiciclo hexi 1) pipe rid in-3-[(2,4-difluorofenhl)sulfonhl]-N-(3-hidroxicictohexil)piperidin-3-

carboxamida;carboxamida; 

(3S)-1 -[(3,5-diclorofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxicictohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(2,5-difluorofenil)sulfonil]-N-(3-hidroxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-i -[(2-bromofenil)sulfon it] -N-(trans-4-h id roxiciclohexi I) pipe rid in-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -[(3-metilfenit)sulfonil]piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)- 1 -[(3-fluorofenil)su Ifon U]-N-(tra ns-4-h id roxiciclohexi I)piperid in-3-

carboxamida; 

(38)-i -[(2,6-dictorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-

3-ca rboxamida; 

(3S)- 1 -[(2, 5-d imetilfenil)sulfon iI]-N-(trans-4-hid roxiciclohexil)piperid in-

3-carboxamida; 

(3S)- I -[(3-bromofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hid roxiciclohexil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(2, 5-d iclorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hid roxiciclohexil)piperid in-

3-carboxamida; 

(3S)-i -[(2 ,4-difluorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-

3-carboxamida; 

(3S)-i -[(3,5-diclorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)pipe rid in-

3-carboxamida; 

(3S)-i -[(2,3-diclorofenhl)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-

3-carboxamida; 

(38)-i -[(2,5-difluorofenil)sulfonil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-



(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenil)suIfonhJ]Ncjcloheptjlpjperjdjn3 
carboxamida; 

(3S)-N-cicloheptil-1 -[(2-fluorofenhl)sulfonil]pjperjdjn..3.carboxamida� 

(3S)-1-[(2-bromofenil)suIfonhI]Ncicpoheptjppjperjdjn3carboxamjda; 
(3S)- 1 -[(3-clorofenil)su Ifon iI]-N-cicloheptilpiperid in-3-carboxamida; 

(3S)-N-cicloheptil-1 -[(3-metilfenhl)sulfonil]piperidin-3-carboxamjda; 
(3S)-1 -(fenhlsulfonil)-N-(tetrahidro-2H-pjran-411)pjperjdin3 

carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenhl)suIfonhl]-N-(fetrahidro2Hpiran4 

iI)piperidin-3-carboxamjda; 

(3S)-1 -[(3-metoxifenhl)sulfonil]-N-(tetrahidro-2H-piran-4i1)piperjdjn3 

carboxamida; 

(3S)-1 -(fenilsulfonhl)-N-[4-(pi rid in-4-iloxi)ciclohexjl]piperidjn3 

carboxamida; 

N-ciclohexil-3-metil-1 -(fenhlsulfonil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfon iI]-N-(3-oxo-3H-espiro[2-benzofu ran-an-

1, l’-ciclohexan]-4’-il)piperidin-3-carboxam1,t-ciclohexan]-4’-iI)pjperjdjn-3-carboxam Ida; 

(3S)- 1 -[(2,6-d iclorofen iI)sulfonit]-N-(3-oxo-3H-espiro[2-benzofu ran-

,1 ’-ciclohexan]-4’-iI)piperidjn-3-carboxamjda; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenhl)sulfonil]-N-(ciclopropilmetil)-N-(trans-4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxam Ida; 

(3S)-N-cicloheptil-1 -[(2,6-diclorofenil)sulfonil]piperidin-3-carboxamida; 
(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenhl)suIfoniI]-N-[trans-4-(hidroximetil)ciclohexit] 

piperidin-3-carboxamjda; 

(3R)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -(quinolin-8-ilsulfonil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -(1 -naftilsulfonhl)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexjl)-1 -(2-naftilsulfonil)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenhl)sulfonil]-N-[(1 R)-1 ,2,3,4-tetrahidronaftalen-

I -iI]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metitfenil)sulfon iI]-N-(cis-4-



(3S)-1 -(bifenhl-4-iIsuJfonhI)-N-(trans4hjdroxjcjcJohexjI) pipe rid jfl3 
carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-h id roxiciclohexil)- 1 -{[4-

(trifluorometil)fen iI]sulfonhl}pjperidin-3-carboxamida� 

(3S)- 1 -{[3-(d ifluorometoxi)fenhl]sulfon iI}-N-(tra ns-4-

hidroxicicIohexiI)pjperjdjn-3-carboxamida 

(3S)-1 -{[3-(4-fluorofenoxi)fen iI]sulfon iI}-N-(tra ns-4-

hidroxiciclohexil)piperjdin-3carboxamjda� 

(3S)-N-(trans-4-h id roxiciclohexil)- I -{[3-

(trifluorometoxi)fenil]suIfoniI}pipericjin...3carboxamida� 

(3S)-1-(bifenhl-3-iIsuIfonhI)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperjdin3 

carboxamida; 

(3S)-1 -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfonil]-N-(1 ,2,3,4-tetrahidronaftalen-2-

iI)piperidin-3-carboxamjda; 

(3S)-1 -[(2,6-diclorofenil)sulfonil]-N-(1 12,3,4-tetrahidronaftalen-2-

iI)piperidin-3-carboxam Ida; 

(3S)-1 -(fenhlsulfonil)-N-[trans-4-(pi rid in-4-iloxi)ciclohexil]piperidin-3_ 

carboxamida; 

(3S)- 1 -[(3-cloro-2-metilfenil)sulfon iI]-N-[trans-4-(pirid in-4-

iloxi)ciclohexil] piperidin-3-carboxamjda; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -fen ilpiperidin-3-carboxamicia; 

(3S)-N-1-adamantil-1 -fen hlpiperjdin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(3-hidroxi-1 -adamantil)-1 -fenilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)-1 -fen ilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -(3-metilfenil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -(2-fluorofenil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -(4-metoxifenhl)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-I -[2-(trifluorometil)fenil]piperidin-3-carboxamida; 
(3S)-N-ciclohexil-1 -(2-metilfenil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -(3-metoxifenil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexi I-i -[3-(trifluorometil)fen iI]piperid in-3-carboxam ida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -[4-(trifluorometil)fenhl] pipe rid in-3-carboxamtda; 

(3S)-N-cicIohexiI-1-(4-fenoxjfeniI)piperidin-3-carboxamida 



(3S)-N-ciclohexil-1 -[5-(trifluorometil)pi rid in-2-iI]piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-ciclohexil-1 -pirazin-2-ilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -(1 ,3-benzoxazol-2-iI)-N-ciclohexilpiperidiri-3-carboxamida; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1-quinolin-4-ilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -(6-fenilpyridazin-3-iI)pipe rid in-3-

ca rboxa m ida; 

(3S)-1 -(5-bromopi rid in-2-iI)-N-(4-hidroxiciclohexil)pipe rid in-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -(5-fenilpiridin-2-iI)piperidin-3-

carboxamida; 

40 (3S)-1 -[5-(4-clorofenhl)pi rid in-2-iI]-N-(4-hidroxiciclohexil) pipe rid in-3-

carboxamida; 

(3S)-1-[5-(3,4-difluorofenil)pi rid in-2-iI]-N-(4-hidroxiciclohexil)pipe rid in-

3-carboxamida; 

ter-butil 6-((3S)-3-{[(4-hid roxiciclohexil)amino]carbon iI}piperid in-i -ii)-

3’,6’-di hid ro-3,4’-bipi rid in-i ’(2’H)-carboxilato; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -[5-(4-metoxifenil)piridin-2-iI]piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -[5-(2-fluorofenil)pi rid in-2-iI]-N-(4-hidroxiciclohexil) pipe rid in-3-

carboxamida; 

(3S)-1 -{5-[4-(aceti lam ino)fen il]pirid in-2-iI}-N-(4-

hid roxiciclohexil)piperid in-3-carboxamida; 

(3S)-1 -{5-[3-(aceti lam ino)feniIpirid in-2-iI}-N -(4-

hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -(6’-metoxi-3,3’-bipi rid in-6-iI)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -(5’-metoxi-3,3’-bipi rid in-6-iI)piperidin-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(4-hidroxiciclohexil)-1 -[5-(1 -metil-1 H-pirazol-4-iI)piridin-2-

iI]piperidin-3-carboxamida; 

(3S)-1 -bifenil-4-iI-N-(4-hidroxiciclohexil)piperidin-3-carboxamida; 

metil 4-[4-((3S)-3-{[(4-h id roxiciclohexil)am ino]carbonil}piperid in-i-



Ed 
(3S)-1 -(2-fluoro-4-piridin-4-ilfenil)-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperidin-

3-ca rboxamida; 

(3S)-N-(4-oxociclohexil)-1 -fen ilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)- 1 -[3-(benziloxi)fenil]-N-(trans-4-hidroxiciclohexil)piperid in-3-

carboxamida; 

(3S)- 1 -[4-(benziloxi)fen il]-N-(4-h id roxiciclohexil)piperid in-3-

carboxamida; 

(3S)-N-(1 -metilciclohexil)-1 -fenilpiperidin-3-carboxamida; 

(3S)-N-(1-metil-1 -fen iletil)-1 -fen il pipe rid in-3-carboxamida; y 

(3S)-N-[2-(4-clorofenit)-1 -metiletil]-1 -fen ilpiperidin-3-carboxamida,y 

sales farmacØuticamente aceptables de los mismos. 

is 

23. Una composiciOn que comprende un compuesto de la reivindicación I 

o 22 o sales farmacØuticamente aceptables de los mismos y un vehiculo 

farmacØuticamente aceptable. 

Q 



SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
DIRECCIÔN DE NUEVAS CREACIONES 

2020 
Bogota, D.C., 

Abogado 
ALICIA LLOREDA RICAURTE 

ASUNTO Radicación 
Tram ite 
Evento 
Actuación 
Oficio 
Folios 

Patente de lnvención 

AS Via Nacional 0 

Via PCT (fase nacional) 

No. Sol, Internacional 
Fecha de Presentación Internal 

06-128791 
002 
001 
430 

5J 4 8 

Patente de Modelo de Utilidad 0 

Cap. I 0 

PCT/US2005/022307 
23-06-2005 

Cap. H MR 

s9i 

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 

40 Descripciôn: Folios: 19 a 226 (como se radicO inicialmente) 

Reivindicaciones: Folios 227 a 243 (como se radicO inicialmente) 
Folios 270 a 286 (modificaciOn) 
Folios 324 a 340 (modificaciOn) 

Prioridad: Fecha: 24-06-2004; pals y nUmero: US60/582,557. 
Fecha: 30-09-2004; pals y nümero: US60/614,570. 
Fecha: 02-05-2005; pals y nümero: US60/686,840. 

Resiuesta del solicitante: Folios 310 a 323 

2. Objeto de la lnvención 

Titulci d I invnc*Sn "PIPFRIfl!NA N-SLISTIT11IflA V Sli IISfl (flMr1 



IPC: A61 K31/445; C07D211/30; A61K31/445. 

3. De la solicitud de Patente 

a. Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

La reivindicaciôn I carece de concision debido a que se presenta un nümero 
demasiado alto de alternativas posibles dentro de la misma. 

En consecuencia, las reivindicaciones mencionadas no cumplen con el requisito de 
concisiOn o sustento por la descripciOn de acuerdo al art. 30 de Ia DecisiOn 486.ylo 
art.22 Tratado POT. 

4. Determinación 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 24-06-2004 

Teniendo en cuenta la fecha indicada se realizO la büsqueda en el estado de la 
tØcnica de documentos relacionados con la solicitud encontrÆndose los siguientes 
documentos mÆs relevantes: 

NO Documento Titulo Fecha de
publicaciOn 

Dl US5817678 INHIGITORS OF FARNESYL-
6-1O-1998 PROTEIN TRANSFERASE 

5. AnÆlisis de Patentabilidad (Art 14 D486) 

Novedad (Art 16 D486) 

AnÆlisis de las diferencias con respecto al estado de la tØcnica: 

Caracteristicas esenciales de la Solicitud 
Dl 

US5817678 
R R7 e 
R9R 

/ Re 

R4 
Rb0,RN 

R2 

R11 R3 N (R4 R5

 Cy= arilo, heterocicloatquito R2 ant o heterocicloCot.
 3 IInea 40 

L 
= esta ausente R’= H 



divulgado en Dl. 

6. Conclusion 

Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud se encuentran afectados as!: 

No Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta 

Dl US5817678 1-24 Novedad 

7. Respuesta a los argumentos del solicitante 

1. El solicitante presenta un conjunto de modificaciones realizadas a la 
memoria descriptiva de la solicitud que se encuentra actualmente bajo 
trÆmite. Las modificaciones realizadas fueron: 

- El solicitante ha incluido dentro del capItulo descriptivo de la presente 
invención  el paso omitido. En este sentido, el paso 6 del proceso de 
sIntesis del ejemplo 104 ahora ha sido numerado como paso 7. 

- Han sido cancelados los valores de espectrometrIa de masas, pues 
dichos valores son incorrectos y se incluyeron debido a un error cometido 
durante la preparaciôn de la solicitud. 

- En las pÆginas 96 (linea 8) y 98 (lInea 21) se han modificado las referencias 
a los ejemplos 105 y 107, toda vez que dicho compuestos se realizaron 
de la misma forma que fue obtenido el compuesto del ejemplo 104. 

- En los ejemplos de las pÆginas 122 a 126 se ha cambiado el nümero 
128 por el nUmero 155, toda vez que dichos compuestos fueron 
sintetizados de forma analoga al compuesto del ejemplo 155 y no el 
reportado como ejemplo 128. 

En respuesta alas anteriores argumentos modificaciones esta Superintendencia 
hace las siguientes aclaraciones: 

En primer lugar el solicitante no adjunta en esta respuesta las modificaciones 
que propone a la pÆgina 95 de la descripcion, los documentos entregados 
corresponden a modificaciones de las pØginas 96, 98, 115, 122, 123, 124, 125 y 
126 (ver folios 316 a 323). 

For otra parte, si bien es cierto que el artIculo 34 de la Decision 486 establece 
que el solicitante de una patente podrÆ pedir que se modifique la solicitud 
en cualquier momento del trÆmite, dicha modificaciOn no podrÆ implicar una 
ampliaciOn de la protecciOn que corresponderla a la divulgacion contenida en la 
solicitud inicial. Al respecto, el Tribunal de Justicia de la Comunidad Andina 

en la interpretaciOn prejudicial 21-IP-2000 establece en el numeral (V) que la 
ünica limitaciOn impuesta al solicitante respecto de la modificaciOn consiste en 
que Østa no debe implicar una ampliación del invento o de la divulqaciOn 
contenida en la solicitud presentada. Contrarlo sensu, la modificaciOn de la 
solicitud podrÆ concretar el invento o reducir el alcance de las reivindicaciones, 
sin importar cuÆl hava sido la redacciOn oriainalmente oroouestas: nor lo aue 



modificaciones de fondo de la descripcion contenida en La solicitud inicial, ya 
que se modifican las etapas de sIntesis del compuesto 104 y de todos los 
compuestos que partlan de esta sintesis. Se eliminaron Los valores de 
espectrometrIa de masas de Los ejemplos 107 y 144. Se modifican las 
referencias a los ejemplos 105 y 107 y el proceso de sIntesis de Los ejemplos 
159 a 168. Esta Superintendencia encuentra que Las modificaciones presentadas 
por el solicitante contravienen lo establecido en el artIculo 34 de la decisiOn 486 
ya que estas modificaciones claramente son una ampliaciOn y modificaciOn 
sustancial a la descripcion contenida en la solicitud inicial. 

2. En relaciOn con la falta de novedad el solicitante afirma que "De La 
lectura atenta del documento Dl es evidente que dicha anterioridad en 
efecto contempla el uso de los compuestos derivados de la formula 
(I) en numerosa patologlas, sin mencionar especIficamente que 
dichos compuestos podrian presentar actividad como inhibidores o 
antaqonistas de llBhsdl o MR. Por 10 tanto, la persona medianamente 
versada en la materia no encontrarla los compuestos de La anterioridad 
citada como posibles candidatos Utiles para el tratamiento de trastornos 
del metabolismo asociados a un exceso de aldosterona ( ... ) 

S De otra parte, es preciso seæalar que no hay ninguna posibilidad de que 
el documento Dl afecte la novedad de la solicitud en cuestiOn, toda vez 
que en dicho documento no existe ninguna revelaciOn especIfica de La 
materia objeto de La presente solicitud. Con La intenciOn de ilustrar lo 
anterior ( ... ). 

Para el caso que nos ocupa, es evidente que a pesar del hecho que 
algunos de los elementos constitutivos de La solicitud en cuestiOn son 
mencionados de forma separada dentro de Las enseæanzas de Dl, es 
evidente que dicho documentos no revela de manera expilcita 
ninguna de las estructuras que son objeto de la presente invenciOn, 
por Ic tanto La combinaciOn especIfica de tales caracterIsticas que brinda 
la solicitud que se encuentra actualmente en trÆmite no estÆ anticipada 
por las enseæanzas de Dl." (folios 313-314) 

En respuesta a Los anteriores argumentos esta Superintendencia desea actarar 
que aunque Dl no indique de manera especIfica que los compuestos de dicha 
anterioridad puedan ser ütiles como antagonistas de 11 Phsdl o MR, esto noes un 
argumento suficiente que le restituya La novedad a Los compuestos que fueron 

previamente divulgados en Dl ya que como La establece el artIculo 21 de La 
DecisiOn 486 los productos comprendidos en el estado de La tØcnica, no serÆn 
objeto de nueva patente, per el simple hecho de atribuirse un use distinto al 
originalmente comprendido por La patente inicial. En consecuencia, el identificar 
un uso adicional para Los compuestos divulgados en Dl no es un argumento 
que constituya a este grupo de compuestos como objeto de nueva patente. 

En relaciOn con el hecho de que Dl no revele especIfica de forma especIfica la 
materia objeto de La presente solicitud, es necesario precisar, que La presente 
recLamaciOn no es especIfica, ya que se refiere a una estructura Markush que es 
de por si una generaLizaciOn de un ilimitado numero de compuestos que 

presentan marcadas diferencias estructurales entre si. Igualmente, cuando tanto La 
.j...i ...j_ .i.. _.:... - -------------------- - 



En consecuencia, la solicitud en trÆmite si se encuentra anticipada por Dl. 

3. Agrega el solicitante que: ’(,,,) dentro de los ejemptos reportados en el 
documento Dl no se revela expilcitamente ninguna molØcula que estØ 
comprendida dentro del alcance de la presente solicitud, ni tampoco se 
seæala especificamente la actividad inhibidora oantagonista de llBhsdl 
y/o MR de las posibles realizaciones reveladas en el ya mencionado 
documento Dl, se demuestra 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" (folio 314) 

Se reitera al solicitante que la presente reclamaciôn no es una solicitud 
especIfica y carece de concision, ya que se refiere a una estructura Markush 
que es de por si una generalizacion de un ilimitado numero de compuestos que 
presentan marcadas diferencias estructurales entre si. Igualmente, cuando tanto 
la reivindicaciOn como el documento del estado de la tØcnica estÆn definidos 
por fOrmulas Markush que se solapan, es decir, hay un subgrupo de compuestos 

. comunes a los dos, y aunque el estado de la tØcnica no describa ningUn 
compuesto concreto en este subgrupo, la solicitud puede ser afectada por falta 
de novedad ya que los compuestos reivindicados se encuentran en parte en el 
estado de la tØcnica. Del mismo modo, los productos comprendidos en el estado 
de la tØcnica, no serÆn objeto de nueva patente, por el simple hecho de 

atribuirse un uso distinto al originalmente comprendido como en el caso de la 
presente solicitud. 

En consecuencia se mantienen las afectaciones por novedad y concisiOn a la 
presente solicitud. 

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 comunicaciOn. En caso de 
no dar respuesta at presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta subsistieran 
los impedimentos para la concesiOn, se denegara la patente. 

SP Notifiquese el presente oficio conforme a to dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del 
capitulo quinto del tItulo primero de la Circular Unica No 10 de 2001. 

- 

JOSÉ LUIS SALAZAR LOPEZ 
Director de Nuevas Creaciones (E) 

El anterior requerimiento fue notificado por fijaciOn en lista, de fecha 
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