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Industria y Comercie 
suPERLNTENDENCI 

DIVISION DE NIJEVAS CREACIONES 

RADICACION EXPEDIENTE No. 05-58559 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLLCITUD DE PATENTE DE INVENCIôN 

� FILE PUBLJCADO EN 1A GACETA DE PROPJEDAD INDUSTRIAL NO 557 DC 

Li 

FECHA 31 DE OCTUBRE DE 2005 EL TERMINO KABIL SEALADO POR LA 

LEY EXPIRA EL 27 DE ENERO DE 2006 

NOTA: Oeritrodel plaza delos seis 6) meses siguientes a paflir tie Is fecha depubiicacion 
an ’a gaceta de Propiedad Industrial, debera solicitor y canceler el examen de 
patentabjkidad so pane de que Is solicilud caiga an abandono, de acuerdo con lo 
establecido an el Articulo 44 de Is Decision 48612000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES FOR PARTE DE TERCEROS. 

SI  NO X 
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G4 0 (Sauerstotf), S (Scbwelel) Oder Vinylen (-CF{CH-) bedeutet 

and i1hre $alze. 

hervorzuhebende er-Nndungsgeme Verbindunen knnen durch die Formel 1 cha-

rakterisiert werden, 

worth 

RI Wasserstoff, Chlor Oder Floor, 

R2 Wasserstoff, Methyl Ethyl Oder Hydrnymethyl 

R3 Wasserstoff. Methyl, Formyl, Hydroxymethyl, CyunorethyI Ode  Mha, 

R4 Wasserstoff, Methyl, Ethyl Methoxy, Ethoxy, Chi or, Fl nor odor Tritluormo-

thyl, 

R5 Wasserstoff, )4athy), Ethyl, Chlor Oder Fluor, 

� Cl CH, 

£2 0 (Sauerstoff) Oder NH Ind 

C& -Cl2-, -CH(CH3)-, -CHzCH2- Oder _CHzCH2CH2_ bedeutet, 

und ihre Saize. 

Beispleihafte riervorzuhebertde erfin4ungs9em4e Verbindungen srid soiche der 

ormE] 1, worth 

RI Wasserstoff oder Halogen, 

R2 1-4C-Al]<yl, 

R3 Wasserstoff, 1 -4C -Alkyl, Formyl Hydroxymethyl Cycriomethyl oder Amino 

R4 Wasserstoff oder Hahgen, 

R5 Wasserstoff, 

Cl CHI 

62 0 Sauerstoff) oder NH, 
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� 65 � -CHr, :crIcH2_ Oder -CNICNz.CKI- bedetxtet, 

undihre.SaIze. � � � �� � � 

Bevorzugte erfindungsflmaBe verbinduncen sind solcbe der Formal P. worTh. 

I! Watsersioff � � � 

� RZMethyl,. � � � -� 

R3 � Wass.erstoff. Methyl, Hdro.xymethy1 Cyanomethyl Oder Amino, 

� R4 wasserstoff Oder Fluor, �� � - 

�R5 � Wasserstoff. 

61 CH, :� 
GZ U (Sauerstoft) Oder Nktund 

66 �-CH,- oder -CH2GH2- bedeutet, 

mid ihre Sake . 

Ausyewahlte.erfindungsgemäl3e Verbindunyen kannn durch die fo1enden Formein Is 

md th. crterisiert warden,  

wcrindie StjbstitueItten mid Symboe RI, RZ R3. R4 uri.d G2 die: ohen angegeberien 

Bedeuttinger hahen. Unter DerOcksichtigung der absoiuten Konfiguration an den 

positianen I! and 2 ire Dihydroindenyl- bzw. Tetrahydronaphthy.irest ergeben 

si th für die ausgewahi ten Verbi ndungen die fol genden bes onders bevorzugten 

opti sch rei ten Korifigurati otis1 someren 

ViP 
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pa/EPfoob3g j4-CT1 

v/I 
31.3- (5-r uar-Z- (tmns) -hydroxy-2,3-di hydro- I-i ndrn,yi i) -2-methyl - imidazo-

[1.2-a] pyridin 

Die Ti tel verbi ndung vom Schmp. 174 - 175C %i rd dutch Umetzung von 8-Mydroxy-

2-methyl -iwi dazo [1,2-al pyri din mit 5 -Fl icr-i nden- 1 2-oxi d nach der in Rei spiel 

22 angegebenen Arbeitsweise and Omkristalliation ails Acetantril erhalten 

32. 8-(S-F) uor-2-*r2ns) -hydroxy-2, 3 -di hydro-1-i ndenyl oxy] -2-methyl -3-nitroso-

imidazo[1,2-a]pyridin 

Ni tras i erun9 son 8 -(s-Fl uor-2- (traiis) -hydroy-2,3-di hydro -1-i ndenyl oxy) -2-lee-

thyi_iwidazoEl.2-nlpyridin analog Beispiel 9 Uefert nach thmkristallisation ails 

Acetonitril die Ti te ver&indwtg vow Sdwep. 150 C faster Iers_) - 

33. 3-pleino-g-(s-fluor-2-(trans) _hydroy,3-dihydro-I-inenyl oxy) -a-methyl-

imidazoE1,2_a)pfridio-Hydrochlorid 

Die Titeiverbindung van Sclimp. 168 - 170°C  wind analog Beispiel jo dutch Re-

dkti on von B- (543 rnr-Z- (trans.) -hydroxy-2,3-di hydro -1-i ndenyl say) -2-methyl -3-

nitroso-imidazo[12-ajpyridin mit link in w3ssriger Essigsaure and Fallung des 

Hydrooblorids and einer Z-Propanol-(.Osun mit Hilfe von HeI/Etber-Lsun9 erhal 

ton. 

34. (1 R, ZR) -3-Fonavi -8- (Zhydroxy-2,3-di hydro-1-illdenyl oxy) -2-methyl -ilmi da-

zo[1,2-4jpyridin 

Die Titelverbindung yam Sclimp_ 200 - 202°C wird dutch Umsetzun von 3-Fonyl-8-

hydroxy-2-methyl-imidazo[1.2-ajpyridirl mit (+)-(lS2R)-rndenodd nach der in 

Beispici 21 ongegebeilen Arhitsweise and Reiniqung an Kieselgel (Iethyien-

chiorid/Methnol 95 5 als Elutionsgemisch) erhalten. 

- 122.2 
0 

in 3, Chloroform). 
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35. -) -(I R,2 R) -3-Hydroxymethyl _s_{2_hyd!g,3_dihYdro_1_indenv1L)2-ffle-

tyI - vidazc (1,2-aJ yrid 

Ana10 Beispiel B erhlt man die ritelverbindung VDW Schmp. 198 - 200°C 

-100°, Methyienctllorid/Methanol = 1 9) durcl’ Reduktion von 

(1’ R,2R)-3-Formyl -B-(Z-bydroxy_2,3-dfttydrc-lindeny]oxy) -2-methyl -imi dan-

{J2_aJpyridln mit I4atriumborhydrid. 

36. -(1 P2! R) -3-Cyanomethyl_8_Jt_roxy-2 , 3 -di hydro- 1-i ndenir2_me-

thjd-iffil dazo [1 2 -el ovri din 

Ole Utelverbinduoq yam Sclimp. 173 - 974°C ( 
20 _2190. Chlorofona) 

wird durch Umsetaung von 3_Cyanomethyj_B_hydro,4_2_metNy?_imidflo{1,2-aJPyridiIJ 

nut (+)-(1S,2R)_Indenoxid nach der in Bespiel 21 ange9ebenen ArbeitsweSe and 

Wascheo art kaltem Methanol erlialteil. 

37. (I! P.2 p) 8 2-Hydroxy2, 3 dl hydro1.-i nderyl on,) -2-methyl -i ml dazo [1,2-a] - 

pyridin 

Die Titelverbindung wild als amorplier Festkbrper de-,h thnsetzun9 von 8-HydrD-

xy-z-methy-iiidazo[1,2-a]pyrjdin mt (t)-(ls.2R-Indenoxid nach der in Bki-

sPlQl 29 ange9ebenen Arbeitsweise urid Reinigung an Kieseiqel (Mathylenchiorid!-- 

MetI,anol 95 5 als Elutionsgemiscb) erhlten. 

38. (I P , 2 p) -8- (2-Hydroxy-2 3 -di hydro- 1-indenyi ny) -2-niothy -3-ni troso- ml 

zqliia] 

yridin 

Nitrosi oruna von 
9! REP) -B-(24$ydroxy-2,3-dihydro-1-indenyioxy) -2-methyl -ilel - 

dazo[t,2-aloyriin analog Beispiel 9 llefert die ritdvan-bindung riach Reinung 

an Kieselgel (Metylenchlorid/Methanol - 95 5 als Elutionsgemisch) a’s urines 

amorphes Pulver. 

39. (+)-(1R,2 z_b4r2y2 3-d hydrorijndenfl oxy) _2-metyjJnii-

da7o [1,2 -al pyridl Hyarahlarid on 

Die litelverbindun9 van Schap. 151 - 152°C  ((.1 
20
 31° Methanol } wird 

analog Beispiel 10 dun-ch Reduktiaci von (l!R.2!R_8_2_RydrOxyZ,3dihYdrO1 

I odenyl oxy -2-methyl -3-ni b-oso- i ’ci dazo [1,2 -a] pyri d n alt Zink in wassri ger 

Essigsiune uniJ Falling des Nydrochlorlds ins elner 1-Propanoi-Las’.ing milt Hills 

van HC1/Ether-Ldsung erlial ten. 
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PatentanSr[iche 

1. Verbindtngen der Fonitel I 

P3 

61,

 

RI N 

35 (R6 

worl n 

Al Wasrstof V (H) odor 8a109e0, 

92 lasse rstoff� (H) 14C-Alkyl, Kydroxy-1-4C-al kyl , Hal o4 -40-al kyl Cyno-

1-10-al kyl Oder 1 -40 -Al koxycarbonyl 

R3 Wasserstoff (N), I -40 -Alkyl Fonyl Hydroxy-1-4C-alkyl Halo-1 -4C -alkyl 

Cyano-1 -4C-al ky Mi no -I -4C-1 kyl , Mono- odor i -1-40-al kyl Wi no -1 -4C -

alkyl Nitroso. Nitro, Amino, Mono- Oder Oi-I_40-alkyiamino oder 2-40-Al-

koxycattcnyl 

R4 Wasserstoff (H), 1 -4C -Alkyl, I -40-Al koxy  Halogen Oder In ti uoneetyl 

5 Nasserstoff (El). 1 -40-Alkyl I-4C-AIkoxy. Halogen odor Trlfluonnethyl 

P6 Wessertaff oder 1 -4C -Alkyl, 

n die Zahien I Oder R. 

01 OH oder N (Stickstoff) 

CZ 0 Saverstoff) NH, N -1 -4C -Alkyl Oder 1 -40 -Al kyl en, 

1-Flydroxy-tri methyl en (-OH (OH) -CU -CF{ -j 2-Hydroxy -3-ntetNy I �trirlie t&yleti 

a-Ny draxy_trimethy len (-C.% - OH (OH) - CH, -1, i-Ny-

� droxy-tetrainethylen (_CH(OH)-CH2-0H2-CH,-) 2_Hydroxy-tetramethylen 

1-Hydroxy-pentamethyl en -OH (ON) -N -OH2 -OH2 CH’-) 

Odor 2 -Hydroxy-pontamethyl en (CF{a -OH (OH) - OH2 CH2 -fl12 -) und 
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G4 S (Sdiwefat j 0� (Saerstoff)  oder Vny1 en (-CCH-) bedeutet, 

und ihre Seize. 

2. VerbindLie,gen der Fone1 t nach Anoonch I. worth 

Ri WssErstott (II) und 

03 I -Hydroxy-triethyi en -CH(OFT) -CET -CH -) 2-Hydroxy-trIflethyl en 

(-CH--CEHOH)-CH,-). 1-Ilyfroxy-tetrsmethylen (-CH(OH)-CS,-Cki--CHr-) 

droytetnumethy1 en (�Cu2 -CH (OH) -CEI -CHI-), i-Hydroxy-peuAmeth]Ren (-CR-

(OH)-CH2 -CR. -CH -CFTz -) oder 2-Hydroxy-pentamethyl en  

CH,-) bedeutet 

und Hire Seize. 

3. Verbindungen der Fonuel 1 nach Anspruch 1, worth 

RI Wasserstoff, 

P2

 

Wasserstoff, Methyl, Cyanoiethy1 oder Ilydroxynethyl 

R3 Wasserstoft, Methyl Fornyl Elydroxywethyl Chionuetbyl Cyanoioethyl odor 

Amino, 

R4 Wasserstofi. Methyl, Chi or oder Floor, 

RS Wasserstoff, 

P6 Wasserstaff. 

01 CE]. 

G2 0 (Suerstoff) NET odor Methylen, 

03 2-J]ydroxv-trtnethy] en (-CHz _CR{OH) -CR2 -) - 2_Nydroxy-tetramethyl en (-CH - 

CE] (OH) _Cu _Ci -) oder 2:I1ydroxy_pentomethy] en  

und 

64 0 (Sauerstoff) . S (5thwefel) odor VII] en (-CRE{--) bedeutet. 

und Hire Seize. 

4. Verhindungen der FoneI I nach Ahspruch i, worm 

RI Wasserstoff. 

P2 Methyl, 

R3 Wassat-stoff, Methyl Ilydroxymethyl Cyanomethyl oder Amino. 

P4 Wasserstoff, 

Rb Wasserstoff, 

P6 Wasserstoff 

Gi Cu, 

62 0 (auers.toff) odor NET. 

63 2-Hydi-oxy-tri wethyten (-CH, -CR (OH) -OH5 -) oder 2_HydrOX2/_t2traathYI en 

(-Cl]2 -CR (Oil) -OH2 -CR1 -) und 
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MISCUE FAaRIKCMBE; BykOiulden-SE.& 2, PIsU�I 

02) Fttesttst,d.Iss; 5. MgI 957 MAGM MID m7G&Ka!sss 

33) PthdIsid: CII 
WI)eclh,Isttr AT(etropljatha Pstc%, AU, BE’n-- 

pthrha Palm!). CH UOrGDDhm PIsetX OS (euflpIi-- 
fl) Aumet OV, eYe Bmi sia UIeSIesI aw’e’ L(c): Bx CLIL- � Pataut OK, B. fl cpIiaCbU P.tatt) GB (euro- - 

DEN LOMUERO t11fl41sc1Th FAR5K Burnt DR, ellsÆcs Patmt), ItO. IT(eutop4i,th Pwmn). 3? KR, Ill 
DCI; Poedseh 6t. Ot-OuIdcn4tnSe 2. D-17%0 Keralgs rsaoØjsd’a PsIeuLX  BE (e,ro$ath taken). NO, SE 
(O E (sIaPst*US. 

MERRING.N! 

(15)dIsdeIA..e�Idtt (tsp - US) SSNN-BILBNGER Jets Ve,Nrlr.EIL 
IDE)r,El; IIaI Irute 7, D-7750 K]Jennz (OS). Oh. thtenasl,mten Rerh MkM emd smees 

aeth E.*alz da Sitln 
(11) E4.As, Rr ails seegt US): ORUND- - 

LEE, Cerliari MtersbtfltT Sceuse 4 D-fl) Ke,ao 
(Di SISAEFER, Elryl.. doth5e 4, 

Th77
50 

Koaula= LI (DER, K5EMM, Ku.t I. WdIIbers 1, D-flS3 
AUreehatit {flF.) RAINER. Otors JCItr-MLon-FIJCht- - 
,sfl-SIr_ 7. 

(54Thr.: NEW IMIDAXOLS 

(94)BmeIthn; NEUEIMIDAZOLE 

(57) AlsutIt 

Cornpouua fformuIa (F). is which Rh. I], 
haIoea, ahicyl. alkoxy, ,ikoaycarbonyl C! Ri 
en; R1 is II, aLkyl. hydroyaIkyl, haloalkyl, etoaI- "N 

yI or alkoxyrarbonyl; RI is H, alkyl, form,I, hy- . N 

drosyslkyh, haloalkyl. cyanoattyl. aminoalkyl, mo R2 
o or thalkyhamin oaIkyI, Jh*o, mIte. amino, me- 0] 

no. or dialkytinhito or alkoxyrarboueyl; RI is H, 
elkyl. alkoxy, ha]o1eti or nillueroinathyt; R5 is H. 1 
alkyl. altoS),, baloget or Itffluoromelhyl; R4 is H 
or alkyl 0 is I ur2; Cli, CH or N; 02 is 0, NH, A4 2 
N-atyI, S. CU-) or slkylene; 03 is rthytcrse, th-
methyIene, Htlsaethylcne. pentamalhylnoa. prop-- 
GONE, I-botcnyleiac or 3-buttay111ene; 04 is S. 0 

’ 
(I) 

or GB CH-I Thcte compounds have intatating 
phIn,lacoIo5il prepertiex They have panicuhsr R5 (R6) 
a protecdve effect cii the stomach and ntines or 
waam-bIoode eimaJa. 

(5) ZjseMup 

Verbindungen dtr Pormel (I), "ril RI H, Halopa, Alkyl, Ahkox Alkoxycmbonyl oder Cynt, RI H, MIc)1. By  

dmsyaikyi Haloatkyl, CyanCahkyl oder AIkoyrbonyI, R3 H, Alkyl. Forniyl. Hydtoxye]kyI, Hahoalky!. cyaiiou&yI. 

Anthicalkyl. Mono- odet DiaIktaminoaLkyI. 4i(roao, Nitro. Amino, Mono- c,4er Dialkylamino odor Alkoxycariiouy4 Rd 

H. AJI, Ally. Halogen o,Er Trifluorniethyl. R5 H. Alkyl, Mkoy. IlaIogai OR, Trifluonsethyt, R6 H edIT Alkyl, 
die Zahilcu I odor 2,01 CH odor N. 020. NO  N-A!kyl, S,(CH-) oder Alkyleo. 03 EthyIeu.Trimrthylet,TSr*meLhY. 
let. Pentauuethylen. Propnylen. LEERIER Jim odor 2-Bulalylen. 04 S.0 NET (-CH--CN-) DRImOL and nsue verhiudun.. 

geE wit intermasiUtfi pharmakologhschen Eisenschaftal. Sie liwOt inshicacajere else aiisgetaicbnete Msgen- tmd DInt-

alsdewttang hal Wanieblutein and. 
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worjn die Si,bstit,rnntn md Synhole RI, R2, O3 E4 RS pod 91 de für the be-
vorzuqtn Verbindungen der Forne] I arigegebenen Bedeutungen rnhen 2nd 02 0 
(Sauerstoff) 1K oder Methylen bedeuflt. 
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Sc se?e 

I. 8-2 3-ui hydra- 1-i ndenyl oxy) -2. 3-dimethyl -i ml dazo [I 2-a) pyri din 

our Lsung von 2.0 9 8_Hydroxy_2,3_difflethyl-imidazotl,2-a] pyridin In trockenem 

flirthyl formami d (40 ml) wooden inter elmer InertgasatmopMre 0,24 9 Natrl ul-

hydri d (85 dig In l ) bei Raunteaperatur zugeqeben And 30 Min. geruhrt. An-

schlie8end werden 1.8 9 l-Chlor-inan zugegebes. Das heterogene �emisch  wind 

4 h auf dem Olbad bei 50°C gehalten, wobel also kiare Losung entsteht. die im 

Vakuum his zur Trockene eingeengt wird. Der Ruckstand wind in wenig Masser ye -

lost, 4reiia] mit je 40 ml Ethylacetat extrahiert und die ver.lnigten Extrakie 

nach Abziehen des Lsut’gsmittels an Kfeselgel gerefnigt (FlieGmittetr tethy?cn-

chloridJfletIanol %tOS) - ach Ve reinigung der Fraktionen mit R- 0.5 wind das 

LOsungsrnittel abgezogen and der feste Rückstand aus Acetonitril umkristalli-

siert. wooer 0,6 g der Titelvertindung vein Schmp. 159-61 C erhalten werden. 

2. 8_(2,3_9thyOro_J_5o4e,,ylox,)_1,2.3_tritftyl_ilidazOf1.2_aJpyridifliUmiOdid 

280 mg 8- (1.lndanyl)-2,3-dlmetbyl -imdazo[1,2-a] pyridin aus Beispiel 1 werder, 

in Pinem Qesisch aus S ml Aceton und OS ml Methanol (jeweils wasserfrel) ge-

lost und nit au ml tlethyliqdid ver,etzt. Der sich langsam abschidende NIQ-

derschlag wind mach 12 Ii abgesaufl und not wenig Oiethylether gewaschen. Es 

warden 210 mg der Titelverhindung Yarn Schap. 308-310°C (lersetzung) erhalten. 

3. 2 3-flimetby1-8-(1,2.3 4-tetrahdro-1-naphtl,yl oxy) -i miOzo- [I 2-a] pyrl din 

Analog Bel spiel I werden as 2 9 8-Flydroxy-2 3 -di methyl 4isi dazo (12-a] -pyri din 

und 1,2.3.4_letrahyd o-I-ciiIor-napfltfla?i? 0.7 g der TiteherbthOung a)s 01 Er-

halten. 

4. 3-Cyenoimethy1 -8-2 3-d i hydra-I-i ridenyl oxy) -2-methyl -hi data TI. 2-al Uri din 

Analog Beispe] ] wrien aus 0.3 g 3_Cyanomethyl_B_hydroxy-.2_inethyl-lmidazO-

[1,2-a]pyridin mit 1-Chlorindan 0,15 g der Titelverbindung von Schap. 

170-170,5°C (aus Acetonitril) erhalten. 
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Patentansprche 

1. Imldazolverbjpdurjgep, der.Fornml I 

(1) 

worüi 

RI Waserstoff ((0. Halogen, 140-Alky?, 1-4C-Aikoxy, 1-4C-Aikoxycarbonj,? 
oder Cyan, 

RZ Waserstoff (K). 1-4C-Alkyl, Hydroxy-I-4C-alkyi, Halo-14C-a1 kyl � Cyano-

I-4C--al cyl oder 14C-A1 koxycaitoiiyl 

P3 Wasserstoff (II) 1-4C-Alkyl. Fomyl Hydroxy-14C-al 
cvi � Halo -1-4C-alkyl, 

Cyano-1-4C-al kyl. Amino-14C-alkyl,  Mono- oder Di-1-4C-all<yiwuina-I-4C-al - 

ky? Nftrosa, Nitrc, Arcing. Mono- ader i-I4C-aIkyIa1no oder 1-4C-Alk-

oxycarbonyi 

R4 asserstoft (El). 1-4C -Alkyl 1-4C-Alkoxy  Halogen oder Tritluormethyl, 

R5 Wasserstoff (H), 1 -4C-Alkyl, 1-4CM koxy, Halogen oder Trt1uonietIw1, 

R6 Wasser5toff oder 1 -4C -Alkyl, 

n die Zahien I oder 2, 

&1 CH oder ii (SticksLofl). 

2 0 (Sauerstoff), NH, I-1 -4C -Alkyl, S (Scliwefel) Methin (=Ch-) oer 1-4C -

AT Icy en 

03 Ethylen (-NCH,-), Triiethylen(-CH.-CH,-CH,-). Tetraipethyien 

(-Cl.2 CH3CH2 CIII-), Pentainethyl en (-Oh CIlCHs CElz CH1 -), Propenyl en 

-CCf{-CHz -) 1-utE?nylen (-CHCH-CHa -tEl1 -) oder 2-Butenyl en-

(CHr  UT 

64 S (Schwefel) � 0 (Sauerstoff) oder Vinylen (-Cl.CH-) bedeutet, 

und inre Snize. 
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ASUNTO RadicaciOri 0558559 
Tranite 002 
Evento 001 
ActuaciOn 430 
Oficio U 7�j n 
Folios 007 

tente 
do lnvencian ILI Patents do Modeto do Utilidad 

Via Nacional fl 
Via PCT (fees nacional) LLJ Cap. I Cap. II 

Come resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo4s S 
Is Decision 486 do Is Comision de Is Comuriidad Andina, sole comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1 Descripcian: Folios: 19 a 71 

1-2- Reivindicaciones: Folios: 72 a 85 

1.3, Datos PCT : Solicitud Lnternacional: PCT/EP03/012787 
Capitulo II 
Fecha Sol. Internacional: 15111/2003 
PublicaciOn. Internacional: W0041046144 
Fecha Pub- Internacional: 03/06/2004 
Fecha lnicio Fase Nacional: 19/0612005 
Fecha Sol. NacionaL: 16/06/2005 

14. Prioridad: EP02025866.1 de 19/11/2002 

2. Objeto do Is invencion 

Titu!o de Is solicitud 

fmidazopirkiinas 8-sustituidas 

Reivindicaciones 

Reivindicaciones 1 a 8: Se reivindican compuestos de Is formula (I): 



co 

FS 

R3a 

Re 

R7j1T 
Formula (1-I) 

FOrmula (1-2) FOrmula (12)* 

Reivindicación 9: Se reivindica up medicamento caracterizado porque 
comprende un compuesto tal y como so reivindico en las clausulas precedentes. 

Reivindicación 10: Se reivindica el uso do up compuesto de conformidad con Ia 
reivindicaciOn 1 y sus sales farmaceuticarnente aceptables para 1150 

ta [ma CO log ico. 

Sustento Descriptivo 

La invencion as retiere a imidazo-piridinas 8-sustitudas de formula 1 quo 
presentan actividad como inhibdores do Is secreoiOn gÆstrica. 

� Una veT catalogada Is invenciOn esta as clasifico en Is secciOn: A 61 P ’kids 
Is Ctasiflcsción lnternaconaI be Patentes. 



3. Reivindicaciones relatives a un uso (arlicu)os 14 0. 486) 

La clÆusuls 10 relative al uso de [as cnmpustas de tarmuki I y sus sales 
tarmaceuticamente aceptables pare el uso larmacolOgico contempla one categoria 
excluida de patentabilidad par el legislador aridino, dado qua el articulo 14 de Is 
Decision 486 solo permits la concesôn de titulos de patents pare los productos 
procedimientos an todas los campos de Is tecnologla. 

En axon a la disposicion juridca as preciso requerir al solicitante an lose terminos del 
presente examen tecnico psra qua elimine del alesnee do Is invenciOn la clÆusula an 
conierito. 

4. Unidad de lnvencion (articuIQ 25 U 466) 

De conformidad con al contenido y alcance de Is materia reivindicada esta 
Dependencia Be permite scnalar qua el coricepto inveritivo precisado par el 
solicitante no cumple con el requisito del articulo 25 de la Decision 486, poicuanto al 
amparo de la formula (1) as cobijan al menDs dos grupos invontivos independientes 
diferenciados par sus caractcristicas funcionales y estructurales, a saber: 

Grupo 1. Compue p01 indeno 

Grupo 2. Compuestos de imidazo piridinas sustituidos par naftaleno 
o. P1 

Re N 

Re 

FOrmula (1.2) 

En razOn a las claras uiterencias estructurales entre Is serie de formua (1-1) y Is 
serie de formula (1-2) y ter iendo an cuenta las ensenanzas divulgadas par el estado 
de Ia Iecnica en los dacumentos Dl y D2, cuyo contenido a continuaciOn so precise, 
as concluye a traves del analisis de unidad de invenciOn a poster/oH que ol concepto 
cannon no rumple con el requisita de novedad, motivo par el coal las grupos 
inventivos relacionados no pueden coexistir bajo el misrno pliego reivindicatoric. 

S. DeteTminación del Estado do la Tetnica 

Considerardo qua Is fecha tie presentacion de Is primers solicitud de patente de Is 



cual se reivindica priaridad as: 19/1 112002, Se procedia a efectuar Is bOsqueda de 
documentos relacionados an el estado de Ia tecnica con fecha S publicacion 
anterior a esta. 

Fecha de 
Documento Titulo Publicación 

21 W08900570 New DiazoIs 25101/1 989 
02 IWO8860843 I New lmidazoIs 17/11/1988 

Apterioridades Dl y D2 an los Folios 118 a 126 

6. Anilisis de patentabilidad (articulo 14 D. 486) 

6.1 Novedad (articuiol6 0. 486) 

La novedad del objeto rivindicado se evalua mediante el anÆlisis de identidad 
tØcnica entre as caracteristicas esenciales de los compuestos de formula (I) y los 
compuestos revelados per el estado del ale. 

Se reivindican compuestos derivados del nUcleo de la formula (I): 

Se reivjndican compuestos de la formula (I): 

FOrnuIa (1-21 

Para Ins cuales: 



43 
RI as H, alquilo C1.4, cicloalquilo Csj, alooxi C1.4 
R2 OS H! aiquilo CI4, arilo, cicicaiquilo Cw, alcoxi C14, bidroxi-alquilo C14 
R3a es H, halOgeno, fluoro-alquilo C4, alquilo C14, aiquenilo C24, aiquinilo C24 
R3b as H! halOgeno, fluoro-aiquilo C14, aiquilo C14, -CO-alcoxi C14, NR3IR2 
R31 as H, OH! alquilo C1  
R32 as H! alquilo 0i,, hidroxi-aiquilo Ci 
Z as �CHR4- 0 �CIHR4-CHR5 
R4 as H! aiquilo C1-7, aiquenilo C27, hidroxilo, alcoxi Ci4, hidroxilo 
R5 es H! aiquilo Ci7, aiquenilo C27, hidroxilo, alooxi C14 
Re as H! alquilo C14, hidroxilo, alcoxi C1 
R7 as H! alquilo Cl-r, hidroxilo, alcoxi C4 

X as 0 0 NH 

El estado del arte previo a Is invencïón ptesenta los siguientes 
d oc urn a ntos: 

Anterioridad Dl: 
La publicacion DI revels estructuras qua presenter el nUcleo: 

S R R3 

Y2 

N 

R4 G2 

FOrmula 
Para Is cual: 

R1: H, halo 
R2: H, aiquilo C14, hidroxi-alquilo C14, halo-aiquilo C14, ciano-alqui(o C14. 

� alcoxi C14-carbonilo 
R3: H, alquilo Ct4, formilo, hidroxi-alquilo Ci, halo-alquilo Ci4, ciano-alquilo Ct4, 
amino-alquilo Ct4, nitroso, nitro, amino. 
R4: H, alquilo C4, alcoxi Ci, balOgeno a trifluorometilo 
R: H, alquilo C4, alcoxi C14, halogeno a trifluorometilo 
R6: H! alquilo C, 4, 
n: 1 6 2 
GI: CR, N 
02: 0! NH, N-alquilo C1.4, alquilen C1.4 
Ga: trimetilen 1-hidroxi (-CH(OH)-CH2-CH2-), 2-hidroxi-3-metil-trimetilen &CHr 
CH(OH)-CH(CH3)-), 2-hidroxi-trimetilen (-CH2-Cl-l(OH)-CH2-), 1 -hidroxi-tetrametilen 
CH2-CFI (0 H)-CHrC H:-) 
04: S, 0, vinilen (-CH-CH-) 

En especial as presentan las modalidades de Is formula (Is) y (lb) qua presentan las 
siguientes caracteristicas estructurales: 



3M 
Ra 

R1 

S2 

R4 R4 H 02 

OH OH 

Formula (Ia) Formula (lb) 

.4nterioridad D2: 
La publicaciOn D2 revela estructuras qua presentan el siguente nicIeo: 

Ri R3 

R4 e2 

Formula (I) 

Para la cual: 
R1: H, halo, alquilo C14, alcoxi C, alcoxi Ci,-carboniIo, CN 
R2: Fl, siquilo Ci4, hidroxi-all C14, halo-alquilo C14, ciano-alquilo C, 
alcoxi 014-carbonhlo 
R3: H, alquilo C14, formilo, hidroxi-alquilo C14, halo-alquilo Cl,  ciano-all Ci.4, 
aminc-all Cl4, nitroso, nitro, amino. 
R4: H, alquilo C1.4, alcoxi C1.4, halogano a trifluorometilo 
R6: H, alquilo C14, alcoxi-alquilo CIA, halOgeno a trifluorometilo 
R6: H, aLquiLo G14 

� n:1o2 
Ci: CH, N 
G2: 0, NH, N-alquilo Cl, alquilen C1.4, S, metina (CH-) 0 alquileno Ci 
C3: etilen (-CFI2-CH2-), trimetileri (-01H2-CH2-CH2-), tetrametilen (-CH2-CH2-CHrCH,-) 
G4: S, 0, vinilen (-CFCH-) 

Dentro de las especies qulmicas mas representativas de to formula (L) so encuentran 
las fOrmulas (to) y (Id) a continuacian ilustradas: 

Ri R, S1 

*R2 N 

H 02 R4 H G2 

Formula (Ia) Formula (Id) 



Os esta manes, at evaluar los elementos caracteristicos de los compuestos 
revThdicedos as posible establecer a dentidad tecr,ica eiitre los dos grupos 
inventivos amparados par Is formula (1) y ]as ensenanzas revetadas an cualquiera do 
los antecedentes Dl 6 D2, motive PCI al cual esta Deperidencia considers qua Be 
inoumple et requisite del articulo 16 de ía Decision 486 relative a Is Novedad do Is 
materia reivindicada. 

7. conclusion: 

Los requisites de patontabilidad do la presents solicitud as encuentrsn afectados a&: 

IN’’Fcun1ento N° 
Reivindicaciones Requisite quo Afecta 

FoH WO8$00570 I aID  Novedad  

[2j_j80884IIIIIITa10 Novedad 

En cumplimiento del artculo 45 de Is DecisiOn 486 do a Gomision de is Cornunidad 
Andina, se Is indica quo dabs dar respuesta dentin del termino de sesenta dias 
contados a pa  dale fecha de not LticaciOn de )a presents comunicacion. En case 
de no dar respuosta at presents requorimionto, 0 si a pesar de Is respuesta 
subsistieran los impedirnentos pare Is concesiOn, so denegarØ Is patente. 

NotLttquese ci presente ofi ci conf rrne a In dispuesto eli el numeral 52, literal a)! del 
capftuko quinto deL $Jo rjmero 0 a Circular Unica N 10 de 2001. 

I 
ALIX CARMEIA CESPEDES DE VERGEL 
Jets de Divisi de Nuevas Creaciones 

El anterior requorimiento Me notificado par fijaciOn an lists, de fecha 

ffffPTO TECNICO NoC6digo No  202044 153 
] 


