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CASTELLANOS & Co. 
A BO GA DO S 

Celle 94 A No. 7 A - 09 
Bogota, D.C., COLOMBIA 

Seæora 

Jefe de la Division de Nuevas Creaciones 

Superintendencia de Industria y Comercio 

Ministerio de Comercio, Desarrollo Industria y Turismo 

E. S. D. 

SUPERINDUSTRIA  

94 No. 05-01 89- -00006-0000 
Fecha: 2009-03-04 15:06:37 Dep. 2020 NUECREACIONt Tra. 11 
Act. 444 RESPUEST)IREQU 

379FASENACIOtJAUI 
Folios: 12 

Ref Expediente No 05019 489 

Solicitud de PÆtente PCT entrada fase nacional para: NUEVOS DERIVADOS DE 

AIVIINOINDAZOL UTILIZADOS COMO MEDICAMENTOS V COPJIPOSICIONES 

FARMACEUTICAS QUE LOS CONTLENEN 

Solicitante: AVENTIS PHARMA S.A. 

RESPUESTA AEXAMEN DE FONDO 

LUIS PATIIsIO LEIVA, mayor de edad, identificado y domiciliado como aparece al pie de 

mi firma, en atenclon a su oficio No 13621 notificado el 24 de octubre de 2008, con 

prorroga del 21 de eriero de 2009, atentamente me permitodar repuestaaI mismo de la 

siguiente manera: 

Claridad de las reivindicaciones 

"Las reivindicaciones 1-3 no son concisas ya que hay tØrminos muy generales y por este 

motivo ía caracterIstica osencial de las molØculas que corresponden a ía estructura de 

formula / no as representativa ...para las reivindicaciones 2 y 3 el sustituyente oxo no se 

encuentra sustentado" 

Con el fin de superar Ia objeciôn por claridad, pongo a consideraciOn del seæor 

examinador un nuevo pliego reivindicatono en el cual se han eliminado las antiguas 

reivindicaciones 1-2 y 12. De igual manera, en la antigua reivindicaciôn  3 Se han 

eliminado los sustituyentes heteroaril-aiquilo (C1), heterociclo, CONRI R2, CSNRI R2, 

COORI y C (=NH) NRlcorrespondientes al radical R3. 
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CASTELLANOS & Co. 
ABOGADOS 

Calls 94 A No. 7 A -09 
Bogota, D.C., COLOMBIA 

Adicionalmente, la antigua reivindicación 14 ha sido modificada con elfin de 

eliminar los compuestos revelados en Dl y que afectaban la novedad de dicha 

reivindicación. lgualmente, la objeción sobre el tØrmino oxo debe tenerse como 

superada toda vez que las reivindicaciones I y 2 han sido eliminadas. Asi las cosas, 

solicito al seæor examinador tener como subsanada la objeciôn por claridad ya que 

el capitulo reivindicatorio ha sido debidamente restringido 

"La reMndicaciOn 6 y las reivindicaciones 8-10 no son claras ya que so estÆn 

caracterizando por su uso y aplicaciOn terapØutica y no por su caracteristica tØcnica". 

Con elfin de subsanar la anterior objeciôn, las reivindicaciones 6, 8-10 han sido 

eliminadas del capitulo reivindicatorio 

Novedad 

"El elemento caracteristico del compuesto reivindicado as! como la composición y el 

medicamento reWindicados en 7-10 era conocido en Dl. de igual manera, el elemento 

caracteristico do los compuestos intermediarios reWindicados en 14 era conocido en Dl". 

Teniendo en cuenta que el capitulo reivindicatorio ha sido debidamente restringido 

y que el elemento tØcnico caracteristico comón entre el compuesto acÆ reivindicado 

y el compuesto revelado en Dl ha sido eliminado, el nuevo capitulo reivindicatorio 

es novedoso en vista de Dl. 

Nivel inventivo 

"Al revisar los datos aportados, donde los compuestos do formula (I) presentan una 

acfividad lC50 inferior a 100pm, dichos datos son muy generales teniendo on cuenta las 

mUltiples variables reclamadas0 

Los compuestos de la presente invenciOn presentan efecto inhibitorlo de la 

fosforilaciôn de la protelna Tau tal como se observa en los siguientes datos 

farmacologicos de los compuestos BI y 136: 

2. 
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CASTELLANOS & Co. 
ABOGADOS 

CalIe 94 A No. 7 A - 09 
Bogota, D.C., COLOMBIA 

COMPUESTO NOMBRE IC 50 

N-(6-Cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-N’-fenil-
13I urea 0.27 iM 

I -(6-Cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-3-isopro-
B6 p11-urea 1.5 j.tM 

22/2 

Ahora bien, teniendo en cuenta que el alcance de la invenciôn ha sido restringido y que 

los compuestos que presentan elevada actividad farmacológica se encuentran 

debidamente sustentados en el nuevo capitulo reivindicatorio, solicito at seæor examinador 

reconocer el nivel inventivo de la presente invenciOn. 

Asi las cosas, una persona versada en la materia no habria Ilegado a los compuestos 

reivindicados con elevada actividad farmacotogica en vista de las enseæanzas de D2.. 

Teniendo en cuenta que todas las objeciones han sido debidamente superadas con el 

nuevo pliego reivindicatorio, solicito a su Despacho conceder el privileglo de patente a la 

presente invenciOn. 

Anexos 

� Nuevo capitulo reivindicatorio 

� Formulario de modificaciones 

� Recibo de pago 

De la Seæora Jefe, 

LuisPatiæo Leyva 

C.C.p6.930.6I6 de Bogota 

T.P.A. No.2698 del C. Sup. de Ia Judicatura 

Calle 94A # 7A-09 

TelØfonos: 6107420 

I VAR,L009 
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I 
In d ustria 

y Come rcio Espaclo reservaclo para el acihesivo de radlcaclOn 

I E N D E N C I A L 
FORMULARIO LINICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

SOLICITUD DE 

UCorreccuon de Errror Material Modificaclon a una solicitud 

Nombre AVENTIS PHARMA S A IDENTIFICACION 

Direccion 20 Avenue Raymond Aron 
ac. NIT 0 

F-92160 Antony 
Francia 

Domicilio: F-92160 Antony C.E. F1 Otro 0 
Francia 

Lugar de Constitucion Francia Cual 

NUmero TelØfono: Fax: 
E-mail: 

Nombre: LUIS PATIf4O LEYVA IDENTIFICACION 
REPRESENTANTE 
0 APODERADO Direcciôn: Calle 94A 

# 

7A-09 C.C. NIT 0 
TelØfono: 610 7420 Fax: 610 74 80 G.E. 0 Otro 0 
E-mail: infocastellanosyco.com Cual 

Nümero 2.930.616 TPA 2698 

fi 

Numero de Expeduente 
05.019.489 

Descripcion de la correccion o moduficacion solucitada 

Presento nuevo caopltulo reivindciatorio para el estudio de patentabihdad 

Ub Comprobante de pago No .09-4,623 Fecha 20 de enero de 2009 

0 
Comprobante de pago de Ia tasa. 

Poderes Si fuere el caso, junto con Ia sustituciôn de los mismos a mi favor. 

U Documento que acredita la existencia 
y 

representaciôn legal de las partes, cuando seen personas juridicas 

Nuevo capitulo reivindicatorio 

0 
NOMBRE LUIS PATIO LEIVA FIRMA__________________________ 

CC 2.930.616 de ,BogotÆ - IPA 2698 CS.J 

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formutarlo, ver reverso de esta pÆgina - LPLJ 

4 
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PER1$TENDEMCIA DE INDIISTRIA Y CONERCID 

NIT : 800176089-2 

RECISO OFICIAI. 0� CAR: 09 - 4.623 
FECHA- ENERO 20 BE 2009 SUPERINTENOENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

IIIIHhIIIIIIIIHHII]III No. 05-019489- -00006-0000 
Fecha: 2009-03-04 15:06:37 Dep, 2020 NUECREACION 
Tra. 11 PATENTEMI Eve: 379 FASENACONAL II 
Act. 444 RESPUESTAREQUE Folios: 12 

**$** CONSISNACION ***t$ 

DEPOSIT*TE TIPS PASS BANCO CUENTA No. PASO FECHA P88 Yr. PASO 

AL"" CASTEU.ANOS CONSISNACION BANCO BE BOGOTA 062754387 91410476 20/01/2009 2,221,000.00 

ALVW CASTEIJJNOS CONSISNACION BANCO BE BOGOTA 062754387 105269625 20/01/2009 599603,000.00 

C ON CEP TO 

CANT. RENTISTICO CONCEPTU TOTAL CONCEPTS 

1 50005-01-03 CANRIS DE NUDALIDNU V NODIFICA 

SON: CIENTO ONCE NIL PESOS 

RESPONSABLE : 

______ 0�  CAM 

12 NARCAS V LEANS CIJIIERCIALES 
TOTAL 

111,000.00 
$ 111,000.00 
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10 

15 

REIVINDICACIONES 

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

-R3 

R3 es un radical alquilo (C1.6), arllo,grjj-alquilo (C1.6), heteroarilo, anlo o heteroarilo 

condensado con un cicloalquilo (C1..10), heterocicloalquilo, c1oaIqjio, adamantilo, 

al.& aiquenilo, alqirQ, S02RI, estando estos radicales eventualmente 

sustituidos con 1 o varios sustituyentes elegidos entre halOgeno, CN, NO2, NH2, OH, 
ORI, COOH, C(0)ORI, -0-C(0)R1, NRIR2, NHC(0)R1, C(0)NRIR2, SRI, S(0)RI, 

S02RI, NHS02RI, S02NRIR2, C(S)NRIR2, NHC(S)R1, -0-S02RI, -S02-0-RI, an  

heteroarilo, formilo, oxo, trifluorometilo, trifluorometilsulfanilo, trifluorometoxi, alquilo 

C(14); 

R5 es un fenilo eventualmente sustituido con 1 o varios sustituyentes elegidos entre 

halOgeno, CN, NO2, NH2, OH, ORb, COOH, C(0)ORIO, -0-C(0)Rb0, NRIORII, 

NHC(0)R10, C(0)NRIORII, NHC(S)RI0, C(S)NRIORII, SRIO, S(0)RIO, 802RIO, 

NHS02RI0, S02NRIORI1, -0-S02RI0, -SO2-0-R1 0, 1 ariloj heteroarilo, formilo, 

trifluorometilo, trifluorometoxi, alquilo (I -6C); 

R6 es un radical halOgeno, metilo, ciclopropilo, CN, OH, metoxi, trifluorometilo, 

etilenilo, acetilenilo, trifluorometoxi, NO2, NH2, NMe2; 

20 RI, R2 son independientemente uno de otro, un hidrOgeno, alquilo (I -SC), arilo, 

estando ellos mismos eventualmente sustituidos con I 

o varios sustituyentes elegidos entre halOgeno, alquilo (I -6C), alcoxi (1-6C), CN, NO2, 

NH2, OH, COOH, CüQaIauL[..CONH2, formilo, oxo, trifluorometilo, trifluorometoxi; 

RI y R2 pueden formar un ciclo de 5 o 6 miembros que tiene o no un heteroÆtomo tal 

25 comoO,S,N;? 

sus racØmicos, enantiOmeros, diastereoisOmeros y sus mezclas, sus tautOmeros y sus 

sales farmacØuticamente aceptables. 

2. Un compuesto segin laeivindicaciOn I, caracterizado porque se elige entre: 

30 N-(biciclo[2,2, I ]hept-5-en2ilmetil)-6-cloro-5-feniI-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(3,3-dimetilbutil)-5-fenil-I H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(3-fenilpropil)-5-fenil-I H-indazol-3-amina 
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2_C 

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

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

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

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

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

6-cloro-N-propil-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

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

6-cloro-N-(4,4,4-trifluorobutil)-5-fenil-1 H-indazo-3-amina 

6-cloro-N-[(4-metoxifenil)metil]-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

10 6-cloro-N-(fenilmetil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[(4-cianofenil)metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

N-[(4-clorofenhl)metil]-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

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

6-cloro-N-[[4-(trifluorometoxi)fenil]metil]-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

15 N-[4-[[[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI]amino]metil]fenil]-acetamida 

6-cloro-N-[(3,5-diclorofenil)metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-[[4-(trifluorometil)fenil]metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[(4-fluorofenil)metil]-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[3-(4-metilfenoxi)fenhlmetil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

20 N-(2,2,3,3,44,4-heptafluorobutil]-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-[[3,5-bis(trifluorometil)fenil]metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-[[3-(trifluorometil)fenil]metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[(6-metoxi-2-naftalenil)metil]-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[(pentafluorofenil)metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

25 6-cloro-N-[[4-(metiltio)fenil]metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

N-[(4-cloro-3-fluorofenil)metil]-6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-amiria 

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

6-cloro-5-fenil-N-(34ienhlmetil)-1 H-indazol-3-amina 

N-(biciclo[2,2,1 ]hept-5-en-2iImetiI)-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

30 N-([1 ,1 ’-bifenil]-4-ilmetil)-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[[4-(dimetilamino)fenil]metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

N-([2,2’-bitiofen]-5-ilmetil)-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6cIoro-5-feniI-N-[[l -(fenhlmetil)-1 H-imidazoI-2-iI]meti-1 H-indazot-3-amina 

6-cloro-N-[[1 -metil-1 H-imidazol-2-iI]metil]-5-fenil-1 H-indazot-3-amina 

35 6-cloro-N-[(1-metil-1 H-indol-3-iI)metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[(5-metit-2-furanil)metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 
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6-cloro-5-fenhl-N-(1 H-pirrol-2-ilmetil)-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenhl-N-(1 H-imidazol-2-iI)metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenit-N-(l H-imidazol-4-il)metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-(1 H-pirazol-3-ilmetil)-I H-indazol-3-amina 

5 6-cloro-N-[[2-metil-1 H-imidazol-4-il]metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[(3,5-dimetil-1-fenhl-1 H-pirazol-4-iI)metilJ-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-[[2-fenil-1 H-imidazol-4-il]metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[[5-(4-clorofenil)-2-furanil]metil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-[(1 -metil-1 H-pirrol-2-iI)metil]-1 H-indazol-3-amina 

10 4-[5-[[[6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il]amino]metil]-2-furanil]-bencenosulfonamida 

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

6-cloro-5-fenil-N-[[2-fenfl-1 H-imidazol-4-il]metil]-1 H-indazol-3-amina 

2-[[[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]amino]metil]-5-(metiltio)-1 H-imidazol-4-carboxilato de 

etho 

15 6-cloro-5-fenil-N-[(5-[4-(trifluorometil)fenil]-2-furanil]metil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-[2-(I-piperidinil)etil]-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[2-(4-morlolinhl)etH]-5-fenil-I H-indazol-3-amina 

N-(6-cloro-5-fenil- 1 H-indazol-3-il)-N’-(3, 5-diclorofenil)-urea 

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

20 N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-N’-(fenhlmetil)-urea 

N-(6-cloro-5-fenH-1 H-indazol-3-il)-N’-4-(fenoxifenhl)-urea 

N-(6-cloro-5-fenhl- 1 H-indazol-3-iI)-N’-[(4-metoxifenil)metil]-urea 

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-N’-[4-(trifluorometil)fenil]-urea 

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

25 N-(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ii)-N’-ciclohexil-urea 

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

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-N’-(4-clorofenil)-urea 

N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-N’-(4-fluorofenil)-urea 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-N’-triciclo[3.3. 1.1 37]dec-1 -il-urea 

30 N-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-N’-(4-metilfenhl)-urea 

N-[6-cloro-5-fenil-1 l-I-indazol-3-il]-4-metil-bencenosulfonamida 

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

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii]-2-propanosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii]-2,2,2-trifluoro-etanosutfonamida 

35 N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii]-2-tiofenosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-bencenosulfonamida 
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N-[6-cloro-5-fenit-1 H-indazol-3-il]-4-(t(fluorometil)-bencenosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenit-1 H-indazol-3-il]-5-(3-isoxazolil)-24iofenosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii]-4-fluoro-bencenosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazot-3-ii]-4-metoxi-bencenosulfonamida 

5 N-[6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ii]-bencenometanosulfonamida 

N-[6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il]-1 -metil-1 H-imidazol-4-sulfonamida 

N-16-cloro-5-fen il-I H-indazol.3-iI]-4-(1 ,1 -dimetiletil)-bencenosulfonamida 

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

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

10 6-ctoro-N-(pentafluorofenil)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-(34-difluorofenhl)-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-5-fenil-N-(2,3,5,6-tetrafluorofenhl)-1 H-indazol-3-amina 

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

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

15 6-cloro-N-[3-(trifluorometil)fenil]-5-fenhl-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[4-(trifluorometil)fenil]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

6-cloro-N-[3-fluoro-5-(trifluorometil)fenhl]-5-fenil-1 H-indazol-3-amina 

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

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

20 6-cloro-N-(3-metoxifenil)-5-fenhl-1 H-indazol-3-arnina 

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

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

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

6-cloro-N-(2-piridinhl)-54enit-I H-indazol-3-amina 

25 sus racØmicos, enantiOmeros, diastereoisômeros y sus mezclas, sus tautOmeros y sus 

sales farmacØuticamente aceptables. 

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

porque se elige entre: 

30 N-butil-6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-arnina 

3-(6-cloro-5-fenil-1 H-inclazol-3-ilamino)4iofen-2-carbonitrilo 

(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI)-piridin-2-1I-amina 

(6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-il)-(5-nitro-pi(din-2-ii)-amifla 

(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-(6-metoxi-piridin-2-il)-amifla 

35 N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-N’-fenil-urea 

1-(6-.cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-3-(4-etoxi-fenil)-urea 
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I -(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-3-(3,4-dicloro-fenil)-urea 

ester metilico del Æcido 3-[3-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-ureido]-propi6nico 

1 -(6-cloro-5-fen il-I H-indazol-3-il)-3-(4-dimetilamino-fenil)-urea 

I -(6-cloro-5-fen il-I H-indazol-3-ii)-3-isopropil-urea 

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

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

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

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

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

10 1 -bencil-3-(6-cloro-5-fen il-1 H-indazol-3-ii)-urea 

1 -(6-cloro-5-fen il-I H-indazol-3-il)-3-fenetil4iourea 

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

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

I -(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-ii)-3-(2-hidroxi-etil)-urea 

15 1-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazot-3-il)-3-[3-(4-metil-piperazin-1-il)-propil]-urea 

(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-amida del Æcido pirrolidin-1 -carboxilico 

ester metilico del Æcido (6-cloro-5-fenhl-1 H-indazol-3-ii)-carbÆmico 

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

ester bencilico del Æcido (6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-carb6mico 

20 ester alilico del ªcido (6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI)-carbÆmico 

ester isobutilico del Æcido (6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-iI)-carbÆmico 

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

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

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

25 1 -(6,7-difluoro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-3-(34midazol-1 -ii-propil)-urea 

I -(3-amino-propd)-3-(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-it)-urea 

I -(6-cloro-5-feriil-1 H-indazol-3-ii)-3-[4-(4-piridin-3-ii-imidazol-1-ii)-butil]-urea 

I -(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-il)-3-(2-pirrolidln-1-iI-etil)-urea 

(6-cloro-5-fenil-1 H-indazol-3-U)-amida del Æcido 2,5-dimetil-pirrolidin-1-carboxllico 

30 N-(6-cloro-5-fenil-I H-indazol-3-il)-acetamidina 

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

N-(6-cloro-5-fenhl-I H-indazol-3-ii)-benzamidia 

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

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

35 
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son racØmicos, sus enantiómeros, tautômeros  as[ como sus sales farmacØuticamente 

aceptables. 

4. Una composiciôn farmacØutica caracterizada porque comprende en un medio 
5 farmacØuticamente aceptable, un compuesto definido segUn una cualquiera de las 

reivindicaciones I a 3. 

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

definen en la reivindicaciOn I, y para los cuales R3 es alquilo (C14), 2q-aiquilo (C14), 

10 teroari1alqullo(C14), hcicloal 110, cicloalquilo, policicloalquilos, estando estos 

radicales eventualmente sustituidos con I o varios iiIiiiyentes elegidos entre 

halôgeno, CN, NO2, NH2, OH, ORI, COOH, C(0)ORI, -0-C(0)R1, NRIR2, 

NHC(0)RI, C(0)NRIR2, SRI, S(0)RI, S02RI, NHS02RI, S02NRIR2, C(S)NRIR2, 

NHC(S)R1, -0-S02RI, -SO2O-RI, arilo, heteroarilo, formilo, trifluorometilo, 
- - 

15 trifluorometilsulfanilo, trifluorometoxi, alquilo (C14) y RI, R2, son independientemente 

uno de otro, un hidrOgeno, alquilo (C14), anlo,alquendo,alquinilo,heteroanlo,estando 

ellos mismos eventualmente sustituidos con 1 o varlos sustituyentes elegidos entre 

halOgeno, alquilo (C14), alcoxi (C14), CN, NO2, NH2, OH, COOH, COOalquilo, CONH2, 

formilo, trifluorometilo, trifluorometoxi; a partir de un derivado de la fOrmula (I) en el que 

20 R3 es H, de un derivado RICHO y del triacetoxiborohidruro de sodio en diclorometano 

y transformer eventualmente el producto obtenido en una sal farmacØuticamente 

aceptable. 

6. Un procedimiento de preparaciOn de los compuestos de la fOrmula (I) tal como se 

25 definen en la reivindicación I y para los cuales R3 es S02RI y RI as un hidrOgeno, 

alquilo (C14), arilo, alquenilo, aiquinhto, hetero9, estando ellos mismos 

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

alquilo (C14), alcoxi (C14), CN, NO2, NH2, OH, COOH, CcOalguilo, CONH2, formilo, 

trifluorometilo, trifluorometoxi a partir de un cloruro de sulfonilo RIS02CI y de un 

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

base y transformar eventualmente el compuesto obtenido en una sal 

farmacOuticamente aceptable. 

35 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES 

202075 
Bogota, D.C., 

Abogad o 

J
 

LUIS PATItIOLEYVA. 

ASUNTO 

Patente de lnvenciOn 

Via Nacional 

Via PCT (fase nacional) 

Radicación 05019489 
TrÆmite 002 
Evento 001 
ActuaciOn 430 
Oficio 552 
Folios 004- - 

IEI Patente de Modelo de Utilidad 0 

0 

Ei Cap. I 0 Cap. U II 

No. Sol. Internacional PCT/FR2003/002633 
Fecha de Presentación Internal. 3 de Septiembre de 2003. 

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

Documentos estudiados 

DescripciOn: Folios: 60 a 95 (como se radicó inicialmente) 

Reivindicaciones: Folios: 96 a 104 (como se radicó inicialmente) 
Folios: 225 a 231 Modificado 

Prioridad: Foliol (5 de Septiembre de 2002, FR02/1 0962). 
(22 de Octubre de 2002, US60/41 9,965). 

Respuesta del solicitante: Folios: 220 a 222 

Se acepta para estudio el capitulo reivindicatorlo de los folios 225 a 231. 

Objeto de la invención 

� Titulo de Ia solicitud: Nuevos derivados de aminoindazol utilizados como 
medicamentos y composiciones farmacØuticas que los contienen. 

El objeto de la presente solicitud de patente de invención consiste en: 
Derivados de 3- aminoindazol. 

EXPEDIENTE 2005 019489. Segundo Art 45 
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R3 :: R5)
 

eivindicaciones 1-3: Un compuesto de formula H 

Reivindicaciôn 4 : Una composiciOn farmacØutica que comprende un compuesto 
de formula I. 
Reivindicaciones 5-6: Un procedimiento para prepararlo. 

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de compuestos inhibidores 
de las quinasas (principalmente inhibidores de la fosforilaciOn de la protelna tau) y 
son por tanto ütiles para  la prevenciôn y tratamiento de las enfermedades 
neurodegenerativas, la enfermedad de Alzheimer, la enfermedad de Parkinson, la 
demencia frontoparietal, enfermedad de Pick, accidentes cerebrovasculares, 
traumatismos craneales y de la mØdula espinal, entre otras. 

Para solucionar este problema tØcnico la solicitud en estudio proporciona 
compuestos derivados de 3- aminoindazol de fOrmula I , composiciones 
farm acØuticasque los contienen y sus procedimientos de preparaciOn 

El objeto de la invenciOn definido anteriormente se clasificO de acuerdo con 
la ClasificaciOn Internacional de Patentes (IPC): C07D231/56; A61K31/416; 
A61 P3/00; A61 P9/12; A61 P25/16; A61 P25/28; A61 P35/00; A61 P37/04; C07D401/12; 
C07D403/1 2. 

De la solicitud de Patente 

Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

� Las reivindicaciones 1,5-6 no son concisas ya que se encuentran los 
siguientes tØrminos: 

Un grupo arilo, aril-alguilo (Cj) . heteroarilo , heterocicloakiuilo, cicloalpuilo, 
policicloalguilos, alguenilo, alguinilo, heteroaril-alpuilo(C16h-COOaIpuiIo. 

No se especifica el nümero de carbonos que los conforman, para los anillos no se 
define su tamaæo y adicionalmente en el caso de heterociclo y heteroarilo no se 
define el nümero y clase de heteroàtomos que lo conforman. 

Por tal motivo se obtiene un nümero indefinido de compuestos lo cual hace que no 
se pueda determinar que todos los que se obtienen finalmente , presenten la 
actividad reclamada. 

Se le sugiere al interesado para dare mÆs concisiOn al capItulo reivindicatorio definir 
los siguientes tØrminos al final de la reivindicaciOn 1 d la siguientemanera: 

En donde: 

Arilo: se elige entre fenilo, naftilo, o indenilo. (El sustento se encuentra en el folio 
63, pagina 4’, lIneas 29-30). 

Heteroarilo: son aquellos que tienen 3 a 10 miembros en el anillo y contienen 
eventualmente uno o varios heteroÆtomos elegidos de oxIgeno, azufre, nitrOgeno en 
particular tiazolilo, tienilo, pirrolilo ......... indolilo. (El sustento se encuentra en el folio 
63, pagina 4, lIneas 30-34), 

EXPEDIENTE 2005 019489. Segundo Art 45 
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Policicloalquilos : se eligen entre adamantilo, quinuclid mo, bornanilo, norbornanilo, 
bornenilo,norbornenilo.( El sustento se encuentra en el folio 63, pÆgina 4, lIneas 35-
36). 

Heterocicloalquilo: son aquellos que contienen I a 2 heteroàtomos elegidos entre 
oxIgeno, azufre, nitrógeno y representan en particular piperidinilo, morfolino, 
pirrolidino, imidazolilo, pirazolidinil ......3-pirrolidona (el sustento se encuentra en el 
folio 64, pagina 5, lIneas 2-6) 

Alquenhlo: son aquellos que contienen de 2 a 6 àtomos de carbono y unoa 3 dobles 
enlaces conjugados o no en cadena lineal a ramificada.( El sustento se encuentra en 
el folio 63, pÆgina 4, lineas 27-28). 

Alquinilo: son aquellos que contienen de 2 a 6 àtomos de carbono y uno a 3 triples 
enlaces conjugados o no en cadena lineal a ramificada.( El sustento se encuentra en 
el folio 63, pÆgina 4, lIneas 28-29). 

Cicloalquilo : este se puede definir como grupo ciclico saturado de 3 a 10 àtomos de 
carbono. 

Arilo o heteroarilo condensado con cicloalquilo Cl-10: Este se elige entre indanilo, 
isocromanilo, cromanilo, I ,2,3,4-tetrahidroisoquinolino, 1,2,3,4- tetrahidroquinolino 
(El sustento se encuentra en el folio 64, pÆgina 5’, llneas 1 -2). 

� La reivindicaciôn I no es concisa cuando RI y R2 forman un ciclo de 5 
miembros gue tiene o no un heteroÆtomo tal como 0, S. N. 

No se define si el ciclo es insaturado, parcialmente saturado a saturado. 

Se le requiere al interesado definir que caracteristicas posee el anillo que puede 
Ilegar a formar RI y R2. 

� La reivindicaciOn 5 no es clara cuando se define a R3 como heteroaril - 
aiquilo (CI -6). . Sin embargo este grupo no esta dentro del alcance de la 
reivindicación 1, de la cual depende. 

Conclusion: 

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

EXPEDIENTE 2005 019489. Segundo Art 45 
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Notifiquese el presente oficio conforme a to dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del 
capitulo quinto deltitulo rimer la Circular Unica No 10 de 2001. 

AIJX CARMENZA ESPE6ES DE VERGEL 
Djrectcra de Nue s Creaciones (C). 

El anterior requerimiento fue notificadł por fIjaciôn en 118th, - d -e- fecha 

AM, za 

CONCEPTO TECNICO No. EXAMINADORTECNICO 
1024 Codigo No. 202075 
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