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1. Yo, Emilio FERRERO, identificado como aparece al pi 

como apoderado en el asunto de la referencia, atentamente, soliC 

de patentabilidad de Ia solicitud en referenda presentada de acu 

PCT y segUn lo establecido en el artIculo 44 de la Decision 4 

Comunidad Andina. Para tat efecto presento junto con este escr 

$404.000.00, que corresporide a la tasa fijada segIn to dispue 

36155 de 28 de diciembre de 2006. 

2. Ruego atentamente a la Seæora Jefe se sirva ordenar qi 

para que se efectUe dicho examen y se continue con el trÆmite de 

Seæora Jefe, 

EMILI 
T.P.A. 

COLO 13549 841 041 8 
SCT\ASG\ID-105845\WPC1 3549 
No. M-2007-105845\SCT 
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e se anexe este recibo 

a solicitud. 
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EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PAtENTE DE INVENCION 
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FECHA 28 DE FEBRERO DE 2007 EL TERMINO HABIL SEF1ALADO POR LA 

LEY EXPIRA EL 30 DE MAYO DE 2007 

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partiri 
en la gaceta de Propiedad Industrial, deberÆ solicitar y 
patentabilidad so pena de que la solicitud caiga en aband 
establecido en el ArtIculo 44 de la Decision 486/2000. 

la fecha de publicación 
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[57]ABTRACT 

This invention relates to crtain triazolopyrimidine deriva-
tives of formula I I 

NR 

N�N 

LLL 
N N i 

wherein R represents an tionally substituted alkyl, alk-
enyl, alkynyl, alkadienyl, ycloalkyl, bicycloalkyl or het-
erocyclyl group; R2 represi ts a hydrogen atom or an alkyl 
group; or R1 and R2 togeth r with the interjacent nitrogen 
atom represent an optionally substituted heterocyclic ring; 
R3 represents an optionally substituted aryl group; and R4 
represents a hydrogen or halogen atom or a group NR5Ra 
where R represents a by gen atom or an amino, alkyl, 
cycloalkyl or bicycloalkyl $ -oup and R6 represents a hydro-
gen atom or an alkyl groupj processes for their preparation; 
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fungicides. 

13 No Drawings 



a. 

(12) INTERNATIONAL APPLICATION PUBLISHED UNDER THE PATENT (OOPERATION TREATY (PCT) 

(19) World Intellectual Property Organization 
11111 III lIII iv iii iiiii 11111 11111 11111 liii 111111111 liii liii International Bureau 

(43) International Publication Date (10) Intejiational Publication Number 

10 January 2002 (10.01.2002) PCT WO 02/02563 A2 

(51) International Patent Classification": C07D 487/00 (74) Agents: BERG. 
Corporation, Pate 

(21) International Application Number: PCT/US01/20672 Madison, NJ 079 

(22) International Filing Date: 28 June 2001 (28.06.2001) (81) Designated State 
AZ, BA, BB, BG, 

(25) Filing Language: English CZ, DE, DK, DM 
GM, HR, I-lU, 

m 

(26) Publication Language: English LK, LR, LS, LT, 
MX, MZ, NO, N 

(30) Priority Data: SL, TJ, TM, TR, 
60/215,585 30 June 2000 (30.06.2000) US 

(71) Applicant: AMERICAN HOME PRODUCTS COR- 
(84) 

PORATION [US/US]; Five Giralda Farms, Madison, NJ 
07940 (US). 

(72) Inventors: SCHMITT, Mark, R.; 107 Kensington Av-
enue, Trenton, NJ 08618 (US). KIRSCH, Donald, R.; 
152 Terhune Road, Princeton, NJ 08540 (US). HARRIS, 
Jane, E.; 19 Meadow Lane, Pennington, NJ 08534 (US). 
BEYER, Carl, E; 32 Hambletonian Road, Chester, NY 
10918 (US). PEES, Klaus-Juergen; Soonwaldstrasse 9, 
55129 Mainz (DE). CARTER, Paul; Amriswilstrasse 7, 
88400 Biberach an der Riss (DE). PFRENGLE, Walde-
mar; Junkermuehie 1, 55444 Siebersbach (DE). ALBERT, 
Guido; Volxheimerstmsse 4, 55546 Hackenheim (DE). 

Designated Stat 
KB, LS, MW, M 
patent (AM, AZ, I 
patent (AT, BE, C 
IT, LU, MC, Nt, 
CG, CI, CM, GA, 

Published: 
without internai 
upon receipt of 

Egon, E.; American Home Products 
Law Deptartment, Five Giralda Farms, 

) et al. (US). 

(national): AB, AG, Al, AM, AT, AU, 
R, BY, BZ, CA, CH, CN, CO. CR, CU, 
DZ, EC, EE, ES, Fl, GB, GD, GE, OH, 
L, IN, IS, JP, KB, KG, KP, KR, KZ, LC, 
[I, LV, MA, MD, MG, MK, MN, MW, 
PL, PT, RO, RU, SD, SE, SG, SI, SK, 

C, TZ, UA, UG, UZ, VN, YU, ZA, ZW. 

(regional): ARIPO patent (OH, GM, 
SD, SL, SZ, TZ, UG, ZW), Eurasian 
KG, KZ, MD, RU, TJ, TM), European 
CY, DE, DK, ES, Fl, FR, GB, OR, TB, 

T, SE, TR), OAPI patent (BF, BJ, CF, 
N, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TO). 

1 search report and to be republished 
report 

For two-letter codes an44 other abbreviations, refer to the "Guid-
ance Notes on Codes aAbbreviations" appearing at the begin-
ning of each regular ise of the PCT Gazette. 

(54) Title: SUBSTITUTED-TRIAZOLOPYRIMID1NES AS ANTICANCER AGENTS 

(57) Abstract: The invention provides a method of treating of inhibiting the growth of cance 
in a mammal in need thereof which comprises administering to said mammal an effective ar 
derivative or a pharmaceutically acceptable salt thereof and further provides a method of tr 
ous tumour cells and associated diseases in a mammal in need thereof by interacting with 
microtubule polymerization which comprises administering to said mammal an effective ar 
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tumour cells and associated diseases 
.t of a substituted triazolopyrimidine 

or inhibiting the growth of cancer-
hn and microtubules and promoting 

of a substituted triazolopyrimidine 



WO 02/02563 

A third object of the present invention is to 

PCT/USO1/20672 

qe a method of treating 

or inhibiting the growth of cancerous tumour cells and ssociated diseases in 

a mammal in need thereof by administering to said ma’ mat an effective 

amount of a compound of Formula (I): 

5 

R1 

N 8 R 

_--</2 

1 N 7 
6 

N 31a 
N R3 

(1) 

herein: 

10 &;
 
is selected from the group consisting of halogen, an optionally substituted 

alkyl of Ito 12 carbon atoms, optionally substituted alkeinyl of 2 to 12 carbon 

atoms, optionally substituted alkynyl of 2 to 12 carbon ftirns, optionally 

substituted alkadienyl of 4 to 12 carbon atoms, alkoxy f I to 12 carbon 

15 

20 

atoms, optionally substituted aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms, -CN, hydroxy, 

halogen, carbamoyl, carboxy, alkoxycarbonyl of 2 to I carbon atoms, 

heteylyl, optionally substituted bicycloalkyl of 5 to I carbon atoms, 

optionally substituted cycjjs.lof 3 to 8 carbon atoms n which one �CH2-

may also be replaced by �0-, -S-, or �NR’ where R’ is ’ or an alkyl group of I 

to 12 carbon atoms, thiophene, optionally substituted c cloalkenyi of 5 to 10 

carbon atoms in which one �CH2- may also be repl ced by �0-, -S-, or 

-NR’ where R’ is H or an alkyl group of Ito 12 carbon toms, -S-aryl of 6, 10 

or 14 carbon atoms, -S-alkyl of I to 12 carbon atoms, -S-cycloalkyl of 3 to 8 

-5-



WO 02/02563 PCT/USO1/20672 

carbon atoms, -S-alkenyl of 2 to 12 carbon atoms, -S2aryl of 6, 10 or 14 

carbon atoms, -S02cycioaikyl of 3 to 8 carbon atoms, S02alkyl of I to 12 

carbon atoms, -0-aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms, and the moiety _NR8Rb; 

5 R  is H, optionally substituted alkyl of I to 12 carbon atoms optionally 

substituted alkenyl of 2 to 12 carbon atoms, optionall substituted alkynyl of. 

10 

15 

2 to 12 carbon atoms,optionally substituted alkadienyl f 4 to 12 carbon 

atoms, optionally substituted cycloalkyl of 3 to 8 carb n atoms, in which one 

�CH2- may also be replaced by �0-, -S-, or �NR’ whet R’ is H or an alkyl 

group of I to 12 carbon atoms, optionally substituted cycloalkenyl of 5 to 10 

carbon atoms, in which one �CH2- may also be replaced by �0-, -S-, or �NR’ 

where R’ is H or an alkyl group of Ito 12 carbon atom , optionally substituted 

bicycloalkyl of 5 to TO carbon atoms, optionally substitluted tricycloalkyl, 

haloalkyl of 1 t 10 carbon atoms, aryl of 6, 10 or 14 c rbon atoms, 

heterocyclyl, benzyl, optionally substituted benzyl, cycloalkyl of 3 to 8 carbon 

atoms or a 3- to 6-membered heterocyclyl ring, option fly ortho-fused with an 

optionally substituted phenyl 

R  is H, an optionally substituted alkyl of Ito 12 carbol 

20 substituted alkenyl of 2 to 12 carbon atoms, optionally 

i atoms, optionally 

substituted alkynyl of 2 

to 12 carbon atoms, optionally substituted alkadienyl 4 to 12 carbon atoms, 

optionally substituted aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms optionally substituted 

bicyclbalkyl of 5 to 10 carbon atoms, optionally substitt ted cycloalkyl of 3 to 

10 carbon atoms in which one �CH2- may also be repkiced by �0-, -S-, or 

ME 
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-NR’ where R’ is H or an alkyl group of I to 12 carbon 

PCTIUS01I20672 

optionally 

substituted cycloalkenyl of 5 to 10 carbon atoms in whi h one �OH2- may also 

be replaced by �0-, -S-, or �NR’ where R’ is H or an al yl group of I to 12 

carbon atoms, -S-aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms, -S-lkyl, -S-alkenyl, 

5 -S02aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms, -S02cycloalkyl, -02alkyl, -0-aryl of 6, 

10 or 14 carbon atoms, heterocyclyl, benzyl, optionally, ubstituted benzyl, 

cycloalkyl of 3 to 8 carbon atoms or a 3- to 6-mem 

optionally ortho-fused with an optionally substituted ph 

R a R b together with the nitrogen atom to which each is a 

io optionally substituted saturated or unsaturated heteroc 

ring atoms in which optionally, at least one �CH2- ma 

replaced by �0-, -S-, or �NR’ where R is H or an alkyl 

atoms, said saturated or unsaturated heterocyclyl ring 

or cycloalkyl fused; 

15 

is H, optionally substituted alkyl of I to 12 carbon at 

alkylthio of I to 12 carbon atoms, cyano, carbamoyl, o 

alkoxy of I to 12 carbon atoms, optionally substituted c 

carbon atoms, optionally substituted aryl of 6, 10 or 14 

20 carboxy, alkoxycarbonyl of 2 to 12 carbon atoms, arylo 

heterocyclyl or halogen; 

is H, alkyl of I to 12 carbon atoms, aUoxy t 

atoms, aryloxy, NRcRd 
, benzyloxy, aralkyloxy, haIoalk 

25 atoms, alkylthio of I to 12 carbon atoms, heterocyclyl, a 
carbamoyl, carboxy, alkoxycarbonyl of 2 to 12 carbon a 

alkylamino of I to 12 carbon atoms, dialkylamino of 1 td 

-N3; 

heterocyclyl ring, 

ring; 

ed represent an 

ring from 3  t 12 

optionally be 

oup of I to 12 carbon 

ay optionally be aryl 

s, amino, hydroxy, 

nally substituted 

oalkyl of3to 8 

rbon atoms, 

benzyloxy, thienyl, 

ito 12 carbon 

of I to 12 carbon 

hydroxy, 

)ms, cyano, amino, 

12 carbon atoms, or, 

I?t 

-7-



WO 02/02563 

Rc is H, amino, optionally substituted alkyl of ito 12 Ca 

of 1 to 10 carbon atoms, optionally substituted alkenyl 

atoms, optionally substituted alkyny! of 2 to 12 carbon 

5 substituted alkadienyl of 4 to 12 carbon atoms, options 

cycloalkyl of 3 to 10 carbon atoms, in which one �CI-

replaced by �0-, -S-, or �NR where R is H or an alkyl 

atoms optionally substituted cycloalkenyl of 5 to 10 cat 

one �CH2- may also be replaced by �0-, -S-, or �NR’ 

10 alkyl group of 1 t 12 carbon atoms, optionally substitu 

10 carbon atoms, aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms, bei 

substituted benzyt, or heterocyclyl; 

Rd is H, amino, optionally substituted alkyl of I to 12 ca 

15 of Ito 10 carbon atoms, optionally substituted alkenyl 

atoms, optionally substituted alkynyl of 2 to 12 carbon 

substituted alkadienyl of 4 to 12 carbon atoms, optionE 

20 

25 

30 

cycloalkyl of 3 to 10 carbon atoms, in which one �CH 

replaced by �0-, -S-, or �NR’ where R’ is H or an alkyl 

atoms optionally substituted cycloalkenyl of 5 to 10 carl 

one �CH2-  may also be replaced by�O-, -S-, or�NR  

alkyl group of I to 12 carbon atoms optionally substituti 

10 carbon atoms, aryl of 6, 10 or 14 carbon atoms, ben 

substituted benzyl, or heterocyclyl; 

RCRd together with the nitrogen atom to which each is 

optionally substituted heterocyclyl ring from 3 to 8 ring 

substituted in which one �CH2- may also be replaced I 

where R’ is H or alkyl of I to 12 carbon atoms; 

PCT/US01120672 

atoms, haloalkyl 

2 to 12 carbon 

toms, optionally 

ly substituted 

- may also be 

roup of Ito 12 carbon 

atoms, in which 

re R’ is H or an 

bicycloalkyl of 5 to 

optionally 

)on atoms, haloalkyl 

’2 to 12 carbon 

oms, optionally 

y substituted 

may also be 

oup of I to 12 carbon 

i atoms, in which 

ere R’ is H or an 

bicycloalkyl of5to 

optionally 

tached represent an 

:oms optionally 

�0-, -S-, or �NR’ 
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H, optionally substituted alkyl of Ito 12 carbon 

substituted alkoxy of I to 12 carbon atoms, amino, a 

PCT/USO1/20672 

rs, optionally 

amino of Ito 12 
carbon atoms, dialkylamino of I to 12 carbon atoms, a kylthio of I to 12 
carbon atoms, halogen, cyano, carboxy, alkoxycarbon I of 2 to 12 carbon 

5 atoms, heterocyclyl, halogen, carbamoyl, optionally su stituted aryl of 6, 10 or 
14 carbon atoms, or-CF3; 

provided that when: a) R1 is diethylamino, R3 is chloro R4 is hydrogen, R2 is 
not 4-triftuoromethyiphenyl, 3,4-dichlorophenyl, 4-chlo ophenyl, 3-chloro4-
methoxyphenyl; b) R1 is diethylamino, R3 is bromo, R4 is hydrogen, R2 is not 

10 4-trifluorom ethyl phenyl; C) R1 is isopropylamino, R3 is t hloro, R4 is hydrogen, 
R2 is not 2-benzyloxyphenyl or 3,4,5-trimethoxyphenyl; ) R is 
cyclopentylamino, R3 is chloro, R4 is hydrogen, R2 is noil 

3,4,5-trimethoxyphenyl, 2-napthyl or 2-stilbene; e) R1 is 2-amino-
bicyclo(2.2.t)heptyl, R3 is chloro, R4 is hydrogen, R2 is pot 3,4,5-

15 trimethoxyphenyl and f) R1 is diethylamino, R3 is chlor , R is hydrogen, R2 is 
not 4-trifluoromethyiphenyl and g) R1 is 1,1 ,1-trifluoroe hoxy, R3 is chloro, R4 
is hydrogen, R2 is not 2chloro-6-fluorophenyl h) R1 is 02ethyl or 
-S02cyclopentyl, R3 is chloro, R4 is hydrogen, R2 is not -chloro-6-
fluorophenyl; I) R4 is hydrogen, R2 is 2-chloro-6-fluorop enyl, R1 and R3 are 

20 not I ,2,4-triazole; j) R’ is cyclohexyl, R4 is hydrogen, R2 is 2,4,6-
trifluorophenyl, and R3 is not �OCH202C(CH3) ; k) R1 is 2-thienyl, R4 
is ethyl, R3 is hydrogen and R2 is not 2-methoxyphenyI, 4-methoxyphenyl, and 
4-trifluorophenyl; I) R2 is phenyl, R3 is chloro, R4 is hyd ogen, R’ is not 
(2E)-,7-dimethyl-2,6-octaclienyl 

25 or a pharmaceutically acceptable salt thereof. 

A fourth object of the present invention is to pro\ de a method of 
treating or inhibiting the growth of cancerous tumour cells and associated 
diseases in a mammal in need thereof by interacting with tubufin and 

so microtubules by promotion of microtubule polymerizatio which comprises 
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Fecha de Presentación Internacional: 14 de Junio de 

Como resultado del examen de fondo, realizado con furJamento en el artIculo 45 
de la Decision 486 de la Comisión de  la Comunidad Andiha, se le comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. Capitulo descriptivo: Folios 48 a 105 tat y como feron presentados. 
1.2. Capitulo reivindicatorio: Folios 106 a 119 tat y co4io fueron presentados. 
1.3. Prioridad: folio 1 DE 103281711 24 de Jun10 de 2003. 

2. Objeto de la invención 

TItulo de la solicitud: Triazolopirimidinas. Folio 2. 

Ob/eto de la invención: El objeto de ía presente solicitu 
se refiere a nuevas triazolopirimidinas de la fOrmula (I). 

(1) 

El problema tØcnico planteado en la presente s 
triazolopirimidinas del arte previo presentan una activi 
desear en algunos casos. Por lo tanto existe l 
triazolopirimidinas que tengan propiedades mejorad 
problema tOcnico la solicitud plantea nuevas triazolopiri 
presentan una potente actividad fungicida. 

I de patente de invenciOn 

ilicitud indica que las 
d que deja mucho que 
necesidad de nuevas 

Para solucionar este 
idinas de formula (I) que 

El objeto de la solicitud definido anteriormente se clasifk* en la IPC AOl N 43/90. 



De la solicitud de Patente 

2.1. Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

En el capitulo reivindicatorio se presentan tØrminos tales 
alquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, heterociclilo, 
aiquilsulfinilo, alquiitio, halogenoalquilo, en caso dado" 
definen la materia de la invención, sIrvase suprimirlos ó it 

Igualmente la frase "en caso dado substituido" de las 
indica cuales son las sustituciones que tiene cada ía 
materia de la invención es cada mayor y no se e 
definida. MÆs aUn la gran cantidad de sustituyente 
definirlos conllevan a un gran nUmero de posibles estri 
de formula (I). Par lo tanto el capitulo reivindicatorio se 
cumple con el requisito de concision. 

Es importante anotar que son tantas y tan variadas 
resuttantes del compuesto de la fOrmula (I) de la 
descripción no divulga de manera suficientemente 

cia 

divulgada en dicha reivindicaciôn; es mÆs la descripciOr 
resuitados con compuestos especIficos y de esta form 
presenta una generalizacion a partir de resultados punt 
reivindicaciOn 1 no solo es demasiado amplia sin 
debidamente sustentada en la descripción. 

Las reivindicaciones 4, 12, 14 y 16 presentan proce 
embargo las etapas presentadas en cada caso, son 
general y solo corresponden a reacciones comur 
procedimientos no presentan ninguna condiciOn que 
proceso. Por ejemplo las frases "hacer reaccionar, 
aceptor de Æcido" no definen un procedimiento, de he 
dada" no define ningün tipo de condición ya sea tiemp 
etc. En consecuencia estas reivindicaciones no resulta 
al solicitante que limite el objeto de la invenciOn y espec 
de interØs. 

En conclusiOn, el capitulo reivindicatorio no cumple con 
claridad y sustento en la descripciOn de acuerdo al art 
art.22 Tratado PCT. 

3. Unidad de invención (artIculo 25 D 486) 

Los posibles compuestos de fOrmula (I) son estructuraIn 
que cada uno de los significados de los radicales R1, 
sustituidos a su vez y la reivindicaciOn 1 ni siquiera 
segundos sustituyentes. La naturaleza qulmica de es 
variada y por lo tanto los compuestos resultantes 
funcionalmente diferentes. En contraste las reivindil 
ampliamente las multiples sustituciones que pued 
fOrmula (I) de modo tal que dicha fOrmula no resulta rei 
de la invenciOn y no se distingue como una estructur 
concepto comUn inventivo. 

como "aiquilo, aiquenilo, 
iaiOgeno, alquisulfonilo, 
que son imprecisos y no 
emDlazarlos. 

eivindicaciones I y 9 no 
ical, de modo tal que la 
cuentra especificamente 
y la ambiguedad para 
turas para el compuesto 

)nsidera muy amplio y no 

las posibles estructuras 
eivindicaciOn 1, que la 
a y completa la materia 
solo presenta ensayos y 

la reivindicaciOn I sOlo 
ales. En consecuencia la 

que no se encuentra 

imientos de sIntesis; sin 
iunciadas de forma muy 
s en qulmica. Dichos 

efina especIficamente el 
n caso dado, diluyente, 
ho la expresiôn "en caso 

concentraciOn, solvente 
ser claras. Se le sugiere 

1aue cual es la estructura 

el requisito de concision, 
30 de la DecisiOn 486 o 

ente diferentes, debido a 
R2, R3 y X pueden estar 
xpone cuales son estos 
Os sustituyentes es muy 
ueden ser estructural y 
aciones 2 y 3 indican 
tener el compuesto de 
resentativa de la materia 
que relacione un mismo 



Por otra parte los compuestos de formulas (VII -al y (VU-b) resultan ser 
estructuralmente diferentes at compuesto de fOrmula (I) de modo tal que no 
comparten un mismo concepto comUn inventivo, como tampoco to comparten los 
procedimientos para su obtenciOn. 

RI I 

COOR6 

C0OR6 (VU-a) 
R9 R8 

(VU-b) 

En conclusiOn el capItulo reivindicatorio no presenta ut mismo concepto comUn 
inventivo y no cumple con el requisito de unidad de inenciOn de acuerdo al art. 
25 de la DecisiOn 486. 

4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segunqo USO (articulos 14y21D486) 

Las reivindicaciOn 6 hace referencia at uso de las triazlopirimidinas. Lo cual de 
acuerdo con el artIculo 14 no es patentable pues no cor esponde a una invenciOn 
de producto ni de procedimiento. 

Asimismo el mØtodo de la reivindicación 7 no divulga un mØtodo propiamente 
dicho. Pues un mØtodo ô proceso es definido por una s cuencia Iogica de etapas 
0 pasos que conducen a la fabricaciOn de un producto que reviste una forma 
tangible. Y resutta evidente que la Ilamada etapa de "a licación" no conduce a la 
fabricaciOn de un producto con una forma tangibI . MÆs bien el mØtodo 
reivindicado se refiere at uso de las triazolopirimic nas para el control de 
microorganismos indeseados. Lo cual no es patentablei a partir del artIculo 21 de 
la DecisiOn 486. 

5. Determinación del Estado de la TØcnica 

Considerando que la fecha de la prioridad de la solicitu internacional PCT es 24 
de Junio de 2003, se reatizó  la bUsqueda en el es ado de la tØcnica y se 
encontraron los documentos relacionados a continuaci n, que pueden afectar la 
patentabilidad del objeto de la presente solicitud: 

N2 Docuinento TItulo 
Fechade 

publicación 

Dl US5593996 Traizolopyrimidine derivate 1997-01-14 

D2 W00202563 Substituted-triazolopyrimidines as antic Incer agents 2002-01-10 

6. AnÆlisis de patentabilidad (artIculo 14 D486) 

6.1. Nivel inventivo (artIcuio18 D486) 

El documento Dl divulga derivados de triazolopirimidi 
aplicaciOn como fungicida: 

NR 

N 

N N R4 

de la fOrmula (a) y su 

(a) 



La solicitud de patente en estudio presenta triazolopirimi 

R_N 

X N N 
(I) 

Cuando se comparan las posibles sustituciones del com 
presente solicitud con las posibles sustituciones del con 
Dl se obtienen estructuras muy cercanas. A contin 
ejemplo con elfin de ilustrar la similitud de las estructura 

linas de la fOrmula (I) 

)uesto de fOrmula (I) de la 
ipuesto de fOrmula (a) de 
jaciôn se presentara un 

Cuando en la solicitud Cuando en is anterioridad L  
R1 es heterociclo. R1 y R2 forman un anillo het rocIclico con el Ætomo de N. 
R2esH. H.  

R3 es heterociclo. R3 es un grupo arilo (diferen ia) 
X es halogeno R4 es halOgeno  
Se tendrian las siguientes estructuras  

0 

J-,?N NCII 

CN 

CNN 

Es evidente que el compuesto de la fOrmula (I) de la presente solicitud, resulta 
novedoso respecto a Dl debido al radical R3. Sin embat1go Dl ya habla divulgado 
claramente un nücleo central de triazolopirimidina quip presenta una actividad 
fungicida. 

De este modo un tØcnico medio en la materia a partir je las enseæanzas de Dl, 
podrIa fÆcilmente modificar la estructura planteada en M1 reemplazando algunos 
sustituyentes y seguir esperando una actividad fungickfia que evidentemente se 
deriva de la actividad planteada Dl. 

MÆs aün D2 ya habla divulgado estructuras tipo triazolpirimidina de fOrmula (b) 
que incluyen muchas de la estructuras contempladas enIa esta solicitud. 

4: 
N  3. 

N Rs 

(b) 

Especificamente se obtienen estructuras iguales cuand 

Cuando en la solicitud Cuando en la ant§fioridad 02 
R1 es aiquilo, alquenilo, aiquinilo, cicloalquilo, 
cicloalguenilo, heterociclilo. 

R1 es alquilo, aiq 
cicloalguilo, cicloalijuenilo. 

enilo, aiquinilo, heterociclilo, 

R es halogeno, H, aiquilo. R4 es H, aiquilo, h lOgeno. 
es heterociclilo R2 es heterociclilo 

X es halógeno, ciano alguilo, alcoxi, alguiltio R es halogeno, al 
______________________ 

uilo, alcoxi, aIguiltio, ciano 
Se obtienen las mismas estructuras  



M 

Asi las cosas, D2 ya habla sugerido triazolopirimidinas 
la solicitud en estudio. De hecho D2 afecta directamer 
de estas estructuras. 

En consecuencia un tØcnico medio en la materia 
enseæanzas de Dl, sino combinando las enseæanzas d 
presentar un compuesto de estructura (I) (como los di 
una actividad fungicida (como la divulgada en Dl). De r 
de formula (I) no representa un salto cualitativo en la tØc 
obvia del arte previo y definitivamente carece de nivel ii 
los compuestos de las reivindicaciones 9, 11, 13 y 15 s 
carecen de nivel inventivo, al igual que SUS Proc 
(reivindicaciones 4, 12, 14, 16). 

Es importante aclarar varios puntos: 

Se demostró que  la fOrmula Markush (I) de la rei 
ni inventiva y por lo tanto no se puede consider 
inventivo. 
Debido a que el derivado de triazolopirimidina 
inventivo, su proceso de obtenciOn tampo 
procedimiento es descrito de forma muy gene 
reacciones comunes en qulmica orgÆnica, m 
divulga un efecto tØcnico sorprendente o un 
p Ia nteado. 

iW Los compuestos intermediarios al igual que sus 
tambiØn carecen de nivel inventivo. AdemÆs se 
no estÆn enteramente sustentados en la des 
demostrO una actividad especIfica para eIIo 
solicitante que retire estas reivindicaciones. 

, Por ültimo tanto el agente para la lucha contra i 
procedimiento de obtenciôn (reivindicaciones 
inventivo; pues solo presenta la posibilidad de c 
formula (I) con extendedores y productos tensoa 
a la prÆctica comin en el arte de formular ag 
procedimiento de la mezcla" corresponde a ur 
conocido. Se le recomienda al solicitante que retir 

mo las presentadas en 
la novedad de muchas 

io solo a partir de las 
Dl y D2 hubiera podido 

lgados en D2) y esperar 
odo tal que el compuesto 
ilca, se deriva de manera 
ventivo. Del mismo modo 
derivan del arte previo y 

dimientos de obtenciôn 

indicación I no es nueva 
ir como concepto comün 

de la fOrmula (I) no es 
es inventivo. Dicho 

l y simplemente ilustra 
aCm la descripciOn no 
mejora en el proceso 

)cedimientos de sintesis 
)nsideran derivados que 
pciOn. Pues alli no se 
Se le recomienda al 

croorganismos como su 
y 8) carecen de nivel 
iibinar el compuesto de 
vos, lo cual corresponde 
qulmicos. AsI como "el 
proceso universalmente 
estas reivindicaciones. 



6. Conclusion 

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud 
asI: 

se encuentran afectados 

No Documento NO Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta 

Dl US5593996 1-16 Nivellnventivo 

D2 W00202563 1-16 Nivellnventivo 

En cumplimiento del artIculo 45 de la Decision 48( 
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respue 
sesenta dIas contados a partir de la fecha de not 
comunicaciOn. En caso de no dar respuesta al preset 
pesar de la respuesta subsistieran los impedimento 
denegarÆ la patente. 
NotifIquese el presente oficio conforme a lo dispuesto er 
del capItulo quinto del titulo primero de la Circular CJnica I 
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