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"Tienopirazoles 
praparación y 
que comprenden 

1. Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado del solicitante 

en el asunto antes identificado, me refiero al Oficio No. 5709 

notificado por fijación en lista del 15 de Mayo de 2009. Mediante 

memorial radicado el 13 de agosto de 2009 solicitØ un plazo de 

trainta (30) dIas para dar respuesta a este oficio. 

2. Mediante el Oficio No. 5709 se puso en conocimiento del 

solicitante el informe del examen de fondo que contiene las 

observaciones hechas por su Despacho sobre la presente solicitud 

de patente. Atiendo a las observaciones de la siguiente manera: 

3. De la solicitud de patente: 

Su Despacho enuncia: 

o "El tØrmino "opcionalmente sustituido" no es concreto y puede 

incluir compuestos que no se encuentran revelados en la 

descripción". 

� "Los tØrminos "acilo", "aiquilo", "aiquenilo", asi como el 

resto de tØrminos usados en las definiciones de R1-R7 y Yl, 

Y2 son muy amplios y pueden incluir compuestos que no se 

encuentran revelados en la descripción". 
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� "El tØrmino "profÆrmaco" no se encuentra debidamente 
sustentado en la descripción, ya que dentro de Østa no se 
describen mØtodos de sintesis para obtenerlos". 

� "El contenido de las reivindicaciones 13-15, que trata de "Un 
mØtodo para tratar.. ." no es patentable, debido a que se 
relaciona con mØtodos de tratamiento aplicados a los seres 
humanos o a anirnales". 

Con respecto a lo seflalado por su Despacho nil representada desea 
seflalar lo siguiente: 

Con el fin de atender las anteriores observaciones y de acuerdo 
con el articulo 34 de la Decision 486, se presenta un nuevo 
capltulo reivindicatorio constituido por 10 reivindicaciones como 
sustito del anteriormente presentado. De tal manera que, las 
objeciones formuladas a este respecto quedan superadas 
respectivamente con las modificaciones realizadas de la siguiente 
manera: 

� Las expresiones "prbfÆrmaco" y "bioisOstero" han sido 
eliininadas del nuevo pliego reivindicatorio y por lo tanto, 
la objeciOn formulada a este respecto se debe tener por 
superada. 

� Las reivindicaciones 2, 9, 13-15 han sido eliminadas. 

� La reivindicaciÆn 1 ha sido redactada nuevamente, con el fin 
de hacer claridad sobre la niateria que se solicita proteger y 
el alcance de la inisma. Particularmente, la definiciOn del 
radical X se ha restringido a C-R7, de tal manera que, los 
compuestos reivindicados no cornprenden mÆs bencimidazoles y 
sus anÆlogos 4-aza, pero solo los indoles y sus anÆlogos 4-
aza. 

� Adicionalmente, se han especificado las definiciones de los 
tØrniinos "heteroarilo", "heterocicloalquilo" y de los 
sustituyentes opcionales en los grupos funcionales aiquilo, 
aiquenilo, aiquinhlo, cicloalquenilo, cicloalquilo, 
heterocicloalquilo, arilo y heteroarilo, y en anillos benceno 
de acuerdo con las enseflanzas de la descripciOn. Veamos: 

- Las definiciones de los sustituyentes opcionales en los 
grupos acilo y arilaiquilo estÆn sustentadas en la pÆgina 15, 
segundo pÆrrafo y en las pÆginas 19-20 respectivamente de la 
solicitud internacional. 
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- Las definiciones de los tØrminos "heteroarilo" y 
"heterocicloalquilo" estÆn soportadas en la pÆgina 23, tercer 

pÆrrafo, lineas 1 a 3, y pÆgina 24, ültimo pÆrrafo, linea 1 a 

5, respectivamente. 

- La definiciÆn de los sustituyentes opcionales en un grupo 
funcional aiquilo estÆn soportadas en la pÆgina 16, ültimo 
pÆrrafo, linea 5, a pÆgina 17, primer pÆrrafo, linea 6. 

- A este respecto, es importante resaltar que, debido a que 
en la pÆgina 15-penültimo pÆrrafo, pÆgina 18-penæltirno 
pÆrrafo y pÆgina 22-primer pÆrrafo de la solicitud original, 

se describe que los sustituyentes opcionales en un grupo 
aiquenilo, un grupo funcional aiquinhlo y un grupo funcional 
cicloalquenilo, respectivamente son iguales a los 
sustituyentes opcionales en un grupo funcional aiquilo, es 
claro que se pueden coinbinar las definiciones que se 
relacionan entre estos cuatros grupos funcionales. 

- Asimismo, se pone de presente que la lista de sustituyentes 
opcionales en los grupos funcionales cicloalquilo y 
heterocicloalquilo en la reivindicación 1 es la misma lista 
de sustituyentes opcionales en los grupos funcionales 
aiquilo, aiquenilo, aiquinilo’ y cicloalquenilo, con la nica 
diferencia de que esta contiene adicionalmente el 
sustituyente aiquilo. Sin embargo, se pone de presente que 
esta definición se encuentra sustentada en  las pÆginas 22, 
tercer pÆrrafo y 24, illtimo pÆrrafo de la solicitud 
internacional. 

- La definición de los sustituyentes opcionales en un grupo 
funcional arilo estÆ soportada por la descripciOn en las 
pÆginas 19 y 23 de la solicitud internacional, en las cuales 
se describe que los sustituyentes opcionales en un grupo 
funcional heteroarilo y un anillo de benceno, 
respectivamente, son los mismos que los sustituyentes 
opcionales en un grupo funcional arilo. 

A este respecto, respetuosamente nos permitimos poner de presente 
que el alcance del derecho reclamado en las reivindicaciones estÆ 
limitado por la definiciôn que se le otorga a estos tØrminos en la 
descripción de la misma solicitud de patente, pues son estas misma 
ensefianzas las que, por mandato legal, la protecciOn otorgada a mi 
solicitante frente a terceros. 

En efecto, el artIculo 51 de la Decision 486 seflala expresamente 
que la descripciOn de la solicitud de patente sirve para 
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interpretar las reivindicaciones y por ende, el alcance del 
derecho otorgado por Østas al titular de la patente. 

De esta manera, es claro que los tØrminos usados en las 
reivindicaciones son claros, entendiendo los mismos en conj unto 
con las ensefianzas de la descripciÆn, y que no impiden ni 
determinar el alcance del derecho reclamado ni el alcance del 
derecho otorgado. 

AsI entonces, con las modificaciones realizadas al capitulo 
reivindicatorio, el rnismo es claro y conciso y por tanto las 
objeciones formuladas a este respecto se deben tener por 
sup eradas. Asimismo, teniendo en cuenta las aclaraciones 
realizadas con respecto al sustento descriptivo, es claro que los 
compuestos reivindicados se encuentran debidamente sustentados y 
por tanto la objeciÆn forinulada a este respecto tajnbiØn se debe 
tener par superada. 

Sin embargo, en el evento que el Despacho considere que una 
modificación adicional sea necesaria, respetuosainente le solicito 
hacer usa de la facultad que le otorga el artIculo 45 inciso 2. de 
la DecisiÆn 486 de la Comisión de la Comunidad Andina a efecto de 
requerir nuevamente de nuestra parte cualquier coinplementaciôn a 
aclaración. 

4. Novedad. 

Su Despacho concluye que la novedad de las reivindicaciones 1 a 12 
y 16 a 17 de la presente solicitud de patente se yen afectadas par 
el documento WO 03035644 (Dl), debido a que las caracteristicas 
esenciales de los compuestos (sustituyentes) reivindicados, ya 
habIan sido iriencionadas previamente en Dl. 

Con respecto a lo manifestado par su Despacho mi representada 
desea seflalar lo siguiente: 

El Examinador afirma que el documento Dl anticipa los compuestos 
de formula I reivindicados en la presente solicitud de patente. El 
examinador sustenta su punto de vista indicando que dicho 
documento abarca los compuestos que se divulgan expilcitamente en 
la presente solicitud de patente. Es decir, que la formula 
genØrica de los compuestos revelados en la anterioridad Dl 
cainprenden compuestos que anticiparian compuestos que tainbiØn 
estÆn comprendidos par la fOrmula I inencionada en la 
reivindicaciOn 1 de la presente solicitud ya que las definiciones 
de los sustituyentes de los compuestos de formula 1 acÆ 
reivindicados se mencionan en Dl. 
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Sin embargo, ml representada reitera que no puede estar de acuerdo 

con la metodologla adelantada para estudiar la novedad de la 

presente invención. Lo anterior, porque iinicamente compuestos 

especlficaxaente nombrados (con todas las variables identificadas 

en el mismo documento de la anterioridad y no simples revelaciones 

genØricas de estos compuestos) pueden afectar la novedad de 

compuestos reivindicados en una solicitud presentada 

posteriormente. Por consiguiente, los compuestos revelados en Dl 

clarainente no destruyen la novedad de los compuestos de formula I 

reivindicados en la presente solicitud. 

En efecto, la materia acÆ reivindicada se debe tener como novedosa 

porque indicaciones o formulas generales contenidas en un 

documento anterior no destruyen la novedad de compuestos 

especificos debidamente sustentados por datos experimentales 

reales (si la obtenciOn de dicho compuesto no se ha especificado) 

contenidos en una solicitud de patente posterior, tal y como lo 

sefiala el Manual Andino de Patentes: 

"Para determinar la novedad de la .invención, se debe comprobar si. 
existen anticipaci ones del estado de la tØcnica que contenga 
explIcitamente todas las caracterIsticas tØcnicas esenci ales de la 
invenci6n1l1 ; y 

La descripc.ión de tin ejemplo especifico destruye la novedad de 
una reiv.indicaciÆn genØrica que incluya esa descripciÆn, pero una 
descripción genØrica no destruye normalmente la novedad de tin 

ejemplo especifico que caiga dentro de dicha descr.–pción 

gen6rica"2. 

De otro lado, se reitera a su Despacho que para obtener el 
compuesto acÆ reivindicado, a partir de Dl, serla necesario 
seleccionar sustituyentes de mÆs de dos (2) listas de compuestos 
diferentes (Ra, A, Het, B, Ar y E), lo cual, tambiØn de acuerdo 
con el Manual Aridino de Patentes, le otorga novedad a la presente 
invencion: 

"Sin embargo, si hay que hacer una selecciÆn en dos listas o mÆs 
de sustituyentes para llegar al objeto de la reivind–cación, 
entonces se considera que hay novedad"2. 

En efecto, la forma como se hizo en el presente caso el examen de 
novedad de una solicitud de patente se encuentra proscrita de 
acuerdo con la doctrina y la prÆctica internacional pues ilevaria 
al absurdo que la simple constatación de la previa menciOn de los 

’IEPI, BID. "MANUAL PARA EL EXAMEN DE SOLICITUDES DE PATENTES BE INVENCIÔN EN LAS OFICINAS 

DE PROPIEDAD INDUSTRIAL DE LOS PASES DE LA COMUNIDAD MIDINA". Quito, Ecuador 2004. Pagina 

65. 
2 Ibidein. PÆgina 67. 
Ibidem. Pagina 71. 
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elementos constitutivos de la invención en el arte previo, 

destruya la novedad, cuando la misma puede estar dada por la 

especial coinbinaciÆn de dichos elementos. 

En todo caso, mi representada desea poner de presente que debido a 

la limitación del radical X con la cual se excluyen bencimidazoles 

y sus anÆlogos 4-aza, los compuestos ahora reivindicados no se 

encuentran incluidos en Dl y en efecto los mismos son 

estructuralmente diferentes de los revelados en dicho documento. 

Lo anterior, por cuanto los compuestos de Dl tienen un Ætomo de 

nitrógeno en el segundo anillo de 5 miembros del sistema de 

anillo bencimidazol, mientras que los compuestos acÆ reivindicados 

contienen un Ætomo de carbono opcionalmente sustituido en el 

segundo anillo de 5 miembros. 

A este respecto, es importante resaltar que el Ætomo de nitrógeno 

en el sistema de anillo bencimidazol es una caracteristica 

estructural esencial de los compuestos de Dl coino se puede 

observar en la fôrmula general alli revelada, en la cual otras 

posiciones del anillo, tal corno aquellas donde se encuentran los 

radicales W, X, I y Z, son las que permiten la variabilidad 

estructural. 

AdemÆs, mi representada desea poner de presente que no existe 

ninguna enseflanza o sugerencia en Dl que indique que el Ætomo de 

nitrógeno del anillo de 5 miembros se puede reemplazar por un 

Ætomo de carbono. Por lo tanto, una persona versada en la materia 

que desee preparar compuestos adicionales que tengan una actividad 

biológica similar a la actividad de los compuestos de Dl u otra 
actividad, a partir de dicho documento no se veria motivado a 
obtener los compuestos acÆ reivindicados. Lo anterior, debido a 
las propiedades sustancialmente diferentes del anillo de carbono 
en los indoles en comparaciôn con el Ætomo de nitrógeno en los 
bencimidazoles, tal como la basicidad de este ültimo Ætomo y su 
capacidad para interactuar con otras molØculas a travØs de enlaces 

de hidrógeno o el par de Ætomos de electrones libres. 

Asi entonces, debido a las diferencias estructurales entre los 

compuestos de la presente solicitud y los revelados en Dl y 
teniendo en cuenta que los compuestos de la presente invención 

inhiben la quinasa especifica ITK ( Ver pÆgina 1, primer pÆrrafo y 
ültimo pÆrrafo; pÆgina 2, primer pÆrrafo, o pÆginas 146- 155 de la 
solicitud internacional) en contraste a los compuestos do Dl los 

cuales inhiben especificamente la quinasa KDR (Ver Dl pÆgina 3, 

linea 33- pªgina 4, linea 4; pÆgina 115, linea 12- pÆgina 127), 
es claro que a partir de Dl no era posible para un tØcnico medio 

obtener de manera obvia y/o evidente los compuestos acÆ 
reivindicados ya que en dicho documento no enseæa ni sugiere 
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sustituir el nitrógeno del segundo anillo por un carbono y/o la 

actividad biológica especifica que se podrIa obtener al realizar 

esta modificación. Lo anterior, por cuanto las quinasas son 

enzinias con estructuras ampliamente variantes, y que el hecho que 

un compuesto inhiba una quinasa especifica, no implica que el 

mismo o un compuesto similar sea un inhibidor de otra quinasa. 

5. Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones 

hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de patente, 

respetuosamente solicito se continue con su tramitación. 

6. Pnexos: 

� Nuevo pliego reivindicatorio conformado por 10 

reivindicaciones. 

� Formulario para modificaciones. 

Sefiora Jefe, 

EMILIO FERBERO 

T.P.A. No. 31.929 
COL0-15896-841-004-9 

0V1 MGM\MGM\ID-158629\WPC15896 
No. M-2009-158629\MGN 

8 
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I Espaclo reservado para el adhesivo de radicación 

Industria 
y 

Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

FORMULARPO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

0 SOLICITUD DE: 

LI Corrección de Error Material X ModificaciOn a una solicitud 

Nombre: AVENTIS PHARMACEUTICALS INC. 
Sociedad constituida 

y 

existente bajo las leyes, del 
2 Estado de Delaware, Estados Unidos de America. 

SOLICITANTE . Di n: 300 Somerset Corporate Boulevard. 
IDENTIFICACION 

Bridgewater. 
El New Jersey 08807, CC. NIT 

Estados Unidos de America [1 C.E.LI Otro 

Domicilio: Bridgewater, 
New Jersey, Numero.  

Estados Unidos de America 

TelØfono: 546 09 70 Fax: 2494070 
E-mail: cIientescavelier.com 

IDENTIFICACION 
Nombre: Emilio FERRERO 

DirecciOn: Carrera 4a No. 72-35ie 
C.C. II NIT 0 

REPRESENTANTE TelØfono: 3473611 Fax: 2179211 ,-. 
L fl r %.J4ro 0 0 APODERADO 

E-mail: caveIiertcaveher.com 
. 

Nümero: 438.019 TP 31.929 

NUmero de expediente: 06.022.831 

() Descripción de la corrección o modificación 

Presento nuevo capitulo reivindicatorlo compuesto por 10 reivindicaciones con el fin de superar las 

objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente 
y 

pido respetuosamente que 

el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas. 

Comprobante de pago No.  Fecha:  

Anexos 
\..1 LI Comprobante de pago de la tasa por $111.000, por concepto de modificaciones. 

0 Comprobante de pago por reivindicaciones adicionales despuØs de la decimoquinta 
reivindicación por 

LI Poderes, si fuere el caso 

0 Documento que acredita Is existencia 
y 

representaciOn legal de las partes, cuando sean 
personas juridicas. 

8: NOMBRE: EMILIO FERRERO FIRMA: 

C.C. 438.019 de Usaquen T.P.A. 31.929 

MGM 



REIVINDIcACIONES. 

1. Un compuesto de fÆrmula 1: 

en la cual: 
X es 
xi es N, o 

R’, R2, R3, R4, R5 y R6 se seleccionan independientemente del grupo 
integrado por hidrôgeno, acilo opcionalmente sustituido, aiquilo 
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, 
acilamino opcionalmente sustituido, alquenilo opcionalmente 
sustituido, alcoxialquilo opcionalmente sustituido, (Y1) (Y2)NC(=O)-

(Y1) (Y2)N-, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, 
aiquilsulfinilo opcionalmente sustituido, aiquilsulfonilo 
opcionalmente sustituido, aiquilsulfonilcarbamoilo opcionalmente 
sustituido, alquiltio opcionalmente sustituido, aiquinhlo 
opcionalmente sustituido, aroilo opcionalmente sustituido, arLlo 
opcionalmente sustituido, aroilamino opcionalmente sustituido, 
arilaiquilo opcionalmente sustituido, arilalcoxi opcionalmente 
sustituido, arilalquiloxialquilo opcionalmente sustituido, 
arilaiquiloxicarbonilo opcionalmente sustituido, ariloxialquilo 
opcionalmente sustituido, arilalquiltio opcionalmente sustituido, 
ariloxi opcionalmente sustituido, ariloxicarbonilo opcionalmente 
sustituido, arilsulfinilo opcionalmente sustituido, arilsulfonilo 
opcionalmente sustituido, arilsulfonilcarbamoilo opcionalmente 
sustituido, ariltio opcionalmente sustituido, cicloalquenilo 
opcionalmente sustituido, cicloalcoxialquilo opcionalmente 
sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, 
cicloalquilalquilo opcionalmente sustituido, cicloalquiloxi 
opcionalmente sustituido, heteroaroilo opcionalmente sustituido, 
heteroaroilamino opcionalmente sustituido, heteroarilaiquilo 
opcionalmente sustituido, heteroarilalcoxi opcionalmente 
sustituido, heteroarilalquiloxialquilo opcionalmente sustituido, 
heteroariloxi opcionalmente sustituido, heteroariloxialquilo 
opcionalmente sustituido, heterocicloalquilo opcionalmente 
sustituido, heteroarilsulfonilcarbamoilo opcionalmente sustituido, 
heterocicloalquilalquilo opcionalmente sustituido, 
heterocicloalquiloxi opcionalmente sustituido, 
heterocicloalquiloxialquilo opcionalmente sustituido, halo, 
hidroxi, trifluorometilo, nitro, hidroxialquilo opcionalmente 
sustituido, earboxi, a ciano; a R5 y R6 junto con los dos carbonos 
del doble enlace al cual estÆn unidos, forinan un anillo bencØnico 
opcionalmente sustituido; 

R7 es hidrôgeno, halo o aiquilo opcionalmente sustituido, e 
e Y2 son independienteinente hidrÆgeno, aiquilo opcionalmente 

sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo 
opcionalmente sustituido, a Y’ e Y2, junto con el nitrógeno al cual 
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estÆn unidos, forinan un grupo heteroarilo opcionalmente 
sustituido, o un grupo heterocicloalquilo opcionalmente 
sustituido. 

Heteroarilo es sistema de anillo arornatico qeu comprende 5 a 14 
miernbros en donde UflO o mas miernbros del anillo se seleccionadn 
del grupo que consiste de nitrogeno, oxigeno y sulfuro; 
Heterocicloalquilo es Ufl sistema de anillo no aromÆtico o 
parcialinente aromÆtico que comrpende 5 a 14 mieinbros en donde uno 
o mas de los mieinbros del anillo son seleccionados del grupo que 
consiste de 0, S, y NY9, donde Y9 es hidrogeno, alquilo 
opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, 
ariloalquilo opcionalmente sustituido, cicloalquiloalquilo, 
heteroarilo opcionalmente sustituido o heteroariloalquilo 
opcionalmente sustituido; 

En donde Ufl grupo alquilo, aiquenilo, alquinilo, cicloalquenyl en 
un grupo opcionalmente sustituido puede ser sustituido por uno o 
mÆs sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de acilo, 
acilarnino, alcoxi, alcoxicarbonilo, aiquilendioxi, 
alquilosulfinil,alquilosulfonil alquiltio , aroil opcionalmente 
sustituido, aroilarnino opcionalmente sustituido, arilo 
opcionalmente sustituido, arilaiquilo opcionalmente sustituido, 
arilaiquiloxi opcionalmente sustituido, arilalquiloxicarbonilo 
opcionalmente sustituido, arilalquiltio opcionalmente sustituido, 
ariloxi opcionalmente sustituido, ariloxicarbonilo opcionalmente 
sustituido, arilsulfinil opcionalmente sustituido, arilsulfonil 
opcionalmente sustituido, ariltio opcionalmente sustituido, 
carboxi , ciano, cicloalquenil, halo, heteroaroilo opcionalmente 
sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, 
heteroarilalquilo opcionalmente sustituido, heteroarilaiquiloxi 
opcionalmente sustituido, heteroaroilamino opcionalmente 
sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, 
heterocicloalquilo opcionalmente sustituido, hidroxi, nitro, oxo, 
trifluorometilo, Y7Y8N-, Y7Y8NCO- y Y7Y8NS02-, donde Y7 y Y8 son 
independientemente hidrógeno, alquilo, arilo, arilalquilo, 
heteroarilo o heteroarilalquilo; 

Un grupo cicloalquilo y heterocicloalquilo en un grupo 
opcionalmente sustituido puede ser sustituido por uno o mas 
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste de alquilo, 
acilo, acilamino, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquilendioxi, 
aiquilsulfinil, alquilsulfonil, alquiltio, aroilo’opcionalmente 
sustituido, aroilamino opcionalmente sustituido, arilo 
opcionalmente sustituido, arilaiquilo opcionalmente sustituido, 
arilalquiloxi opcionalmente sustituido, ariloalquiloxicarbonilo 
opcionalmente sustituido, arilalquiltio opcionalmente sustituido, 
ariloxi opcionalmente sustituido, ariloxicarbonilo opcionalmente 
sustituido, arilsulfinil opcionalmente sustituido, arislsulfonil 
opcionalmente sustituido, ariltio opcionalmente sustituido, 
carboxi, ciano, cicloalquenil, halo, heteroaroilo opcionalmente 
sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, 
heteroarilalquilo opcionalmente sustituido, heteroarilaiquiloxi 
opcionalmente sustituido, heteroaroilamino opcionalmente 
sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, 
heterocicloalquilo opcionalmente sustituido, hidroxi, nitro, oxo, 
trifluorometilo, Y7Y8N-, Y7Y8NCO- y Y7Y8NS02-, donde Y7 y Y8 son 
independienternente hidrógeno, alquilo, arilo, arilaiquilo, 
heteroarilo o heteroarilalquilo; 
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Un grupo arilo y heteroarilo en un grupo opcionalmente sustituido, 
y un anillo bencenico opcionalmente sustituido, pueden ser 
sustituidos por uno o mas sustituyentes seleccionados del grupo 
que consiste de acilo, acilamino, alcoxi, alcoxicarbonilo, 
aiquilo, aiquilendioxi, alquinilsulfinil, alquilsulfonil, 
alquiltio, aroilo, aroilamino, arilo, arilaiquilo, arilaiquiloxi, 
arilalquiloxicarbonilo, arilalquiltio, ariloxi, ariloxicarbonilo, 
arilsulfinil, arilsulfonil, ariltio, carboxi, ciano, halo, 
heteroaroilo, heteroarilo, heteroarilaiquilo, heteroarilaiquiloxi, 
heteroaroilamino, heteroariloxy, heterocicloalquilalquilo, 
hidroxi, nitro, trifluorometilo, Y5Y6N-, Y5Y6NCO- y Y5Y6NS02-, 
donde Y5 y Y6 son independientemente hidrógeno, aiquilo, arilo, 
arilalquilo, heteroarilo y heteroarilaiquilo o Y5 y Y6, junto con 
el Ætorno de nitrógeno al cual estÆn unidos, forinan un anillo 
aliciclico saturado conteniendo nitrogeno de 3 a 7 miembros; 

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciÆn 1, en el R’, R2, 

R3, p, R5, R6 se seleccionan independientemente del grupo integrado 
por hidrógeno, acilo opcionalmente sustituido, alcoxi 
opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente 
sustituido, aiquilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente 
sustituido, carboxi, halo y (Y’) (Y2)NC(=O)-, donde Y’ y son 
independientemente hidrÆgeno, aiquilo opcionalmente sustituido, 
arilo opcionalmente sustituido, o heteroarilo opcionalmente 
sustituido, o Y1 y Y2, junto con el nitrógeno al cual estÆn unidos 
forman un grupo heteroarilo opcionalmente sustituido, 0 Un grupo 
heterocicloalquilo opcionalmente sustituido. 

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2, en el cual X 
es C-H o C-halo; 
Xl es N, C-H, o C-halo; 
uno de R2 y R3 es hidrógeno; y 
R6 es hidrógeno. 

4. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 2, en el cual 
X’ es C-H; X es C-Br o C-H. 

5. Un compuesto de acuerdo con la reivindicación 4, en el cual 
uno de R2 y R3 es hidrógeno y uno de R2 y R3 se selecciona del grupo 
integrado por hidrógeno, 

CflO Up-C14 --D-- ilCH1-1-0)j-0-
CH7-c- CflPlrC-!CHJ  cH1ci1 C14IJ 

o_Q*.iciro- -cu-o-’ 

9_(cu)ro_i oiP Q_c)ro 
HO 

CH  4H 

UC9f c}I3duj-fin, CFIflr (i1CI1�. 

OH  OH ON oil 
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6. Un coinpuesto de la reivindicación 4, en el cual R4 es 
hidrógeno. 

7. Un coinpuesto de la reivindicación 5, en el cual R5 se 
selecciona del grupo integrado por hidrógeno., 
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8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, el cual se 
selecciona del grupo integrado por: 
5-(3-piperidin-1-il-propoxi)-2--(1H-tieno[3,2c]pirazol-3--il)-indol, 
1- (3- [2- (1R-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-iloxil-propil}-
piperidin-4-ol, 
6- (3-piperidin-1-il-propoxi) -2- (lH-tieno [3, 2-c] pirazol-3-il) -1H-
indol, 
l-{3-{2-(1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-iloxil] -propil) - 
piperidin-3-ol, 
(1-{3-[2- (1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-iloxil]-propil) - 
piperidin-3-il) -inetanol, 
6- [3- (4-etil-piperazin-1-il) -propoxil-2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-
il) -1H-indol, 
dimetil-{3-[2---(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-iloxil-
propil}-amina, 
dietil-{3--[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-iloxi-
propil } -amina, 
diallil-{3- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6--iloxil-
propil } -amina, 
1-{3-[2--(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-iloxil-propil)-
pirrolidin-3-ol, 
2- (inetil-{3- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-iloxil-
propil}-antino) -etanol, 
l-{3-[2- (1H-tieno [3,2-c] pirazol-3-il) -1H-indol-5-iloxil-propil}-
piperidin-4-ol, 
l-{3-[2- (1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-5-iloxil-propil}-
piperidin-3-ol, 
(l-{3-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-5-iloxi]-propil}-
piperidin-3-il) -metanol, 
l-{3-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-lH-indol--5-iloxil-propil}-
pirrolidin-3-ol, 
(2-tiofen-2-il-etil)-amida del Æcido 2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-
ii) -1H-indol-5-carboxilico, 
l-{3-[2-(5-dimetilaminoetil-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-
6-iloxi] -propil}-piperidin-4-ol, 
ter-butil ester del Acido 2-(1-ter-butoxicarbonhl-1H-tieno[3,2-
c]pirazol-3-iI) -5- (ter-butildimetil-silanhloxi) -indol-1-
carboxilico; 
ter-butil ester del Æcido 2-(1 -ter-butoxicarbonil-1H-t.ieno[3,2-
c]pirazol-3-il) -6- (ter-butildiinetil-silaniloxi) -indol-1 - 
carboxIlico; 
ter-butil ester del Æcido 2-(l-ter-butoxicarbonil-5-
dimetilrninometil-lH-tieno [3, 2-c] pirazol-3-il) -6- (ter-butil-
diinetil-silaniloxi) -indol-1 carboxilico; y 
ter-butil ester del Æcido 2-(l-ter-butoxicarbonil-5--
dimetilarninometil-1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -6-hidroxi-indol-1-
carboxilico; 
[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-5-il]-metanol, 
fenil-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-5-iI]-metanol, 
fenil-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-5-il]-metanona, 
1-fenil-1- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-5-il] -etanol, 
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I 
(S) -1-fenil-1- [2- (1}I-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-5-il] - 
etanol, 
1- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-5-il] -propan-1-ona, 
1-ciclohexil-1- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3--il) -1H-indol-5-il] - 
propan-1-ol 
1-ciclohexil-1-[2-(1H-tieno[3,2-cjpirazol-3-il)-1r-i-indol-5-il]-
propan-1-ol, enantiómero 1, 
1-piridin-2-i1-1-[2-(1H-tieno[3,2-cjpirazol-3-iI)-1I-r-indol-5-il]-
propan-1-ol, 
2-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-5---il]-butan-2-ol, 
(R) -2--[2- (1H-tieno[3,2-clpirazol-3-il) -1H-indol-5-il]-butan-2-ol, 
1- (2-pirrolidin-1-ilmetil-fenil) -1- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-
ii) -1H--indol-5-il] -propan-1-ol, 
1-ter-butil ester 5-metil ester del Æcido 3-(5-acetil-1-ter-
butoxicarbonil-1H-indol-2-i1) -tieno [3, 2-c]pirazol-1, 5-
dicarboxulico, 
metil ester del Æcido 3-(5-acetil-1H-indol-2-il)-1H-tieno[3,2-
c]pirazol-5-carboxulico, Æcido 3- (5-hidroximetil-1H-indol-2-il) - 
ili-tieno [3, 2-c] pirazol-5-carboxilico, 
[4- (4-fluoro-fenil) -piperazin-1-ilJ -[3- (5-hidroximetil-1H-indol-2-
ii) -iR-tieno [3, 2-c] pirazol-5-il] -metanona, 
(3-etoxi-propil) -amida del Æcido 3- (5-hidroxirnetil-1H-indol-2-il) - 
1.H-tieno [3, 2-c]pirazol-5-carboxilico, 
metil ester del Æcido 3-(5-hidroximetil-1H--indol-2-il)-1H-
tieno[3,2-c]pirazol-5-carboxilico, (piridin-2-ilmetil)-amida del 
Æcido 3-(5-hidroximetil-1H-indol-2-il)-1H-tieno[3,2-c]pirazol-5-
carboxilico, 
5-bromo-2- (1H-tieno [3,2-c] pirazol-3-il) -1H-indol, 
metil ester del Æcido 2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-
carboxilico, 
diciclopropil- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-il] - 
metanol, 
(4-benzo [1,3] dioxol-5-ilmetil-piperazin-1-il) -[2- (1H-tieno [3,2-
c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-il] -metanona, 
[4- (2-ciclohexil-etil) -piperazin-1-il] -[2- (lU-tieno [3, 2-c]pirazol-
3-il) -1H-indol-6-il] -metanona, 
(2-hidroxi-2-fenil-etil)-ainida del Æcido 2-(1H-tieno[3,2-
c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-carboxilico, 
(2-ciclohex-1-enil-etil)-amida del Æcido 2-(1H-tieno[3,2-
clpirazol-3-il) -1H-indol-6-carboxllico, 
(2-tiofen-2-il-etil)-amida del Æcido 2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-
ii) -1H-indol-6-carboxilico, 
(4-piridin-2-il-piperazin-1-il)-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-
1H-indol-6-il] -metanona, 
(2-piridin-3-il-etil)-amida del Æcido 2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-
–1) -1H-indol-6-carboxilico, 
ciclohexilinetil-[2- (1H-tieno [3,2-c] pirazol-3-il) -1H-indol-5-
ilmetil] -ainina, 
5- [4- (4-cloro-bencil) -piperazin-1-ilmetil] -2- (1H-tieno [3,2-
c]pirazol-3-il) -1H-indol, 
[2-(4-fenoxi-fenil)-etil]-[2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-
indol-5-ilnietill-amina, 
1-{3-[2-(5-fenil-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-lH-indol-6-iloxil-
propil) -piperidin-3-ol, 
1-{3-[2-(5-fenil-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-lH-indol-6-iloxl]-
propil) -piperidin-4-ol, 
2- (5-fenil-1H-tieno[3, 2-c]pirazol-3-il) -6- (3-piperidin-1-il-
propoxi) -lH-ino1, 
1- (3- (2- [5- (3-metoxi-fenhl) -1H-tieno [3, 2-c] pirazol-3-il] -1H-indol-
6-iloxi) -propil) -piperidin-4-ol, 



5-inetoxi-2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-pirrolo [3,2-
b] piridina, 
3-bronio-6- (3-piperidin-1-il-propoxi) -2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-
ii) -1H-indol, 
(3- [6- (3-piperidin-1-il-propoxi) -1H-indol-2-il] -1H-tieno [3,2-
c]pirazol-5-il) -metanol, 
1-{3-[6-(3-piperidin-1-il-propoxi)-1H-indol-2-il]-1H-tieno[3,2-
c]pirazol-5-ilmetil) -piperidin-4-ol, 
2- (5- [4- (4-fluoro-fenil) -piperazin-1-ilmetil] -1H-tieno [3,2-
c]pirazol-3-il) -6- (3-piperidin-1-iI-propoxi) -1H-indol, 
metil- (3- [6- (3-piperidin-1-il-propoxi) -1H-indol-2-il] -1H-
tieno{3, 2-cl pirazol-5-ilmetil) -piridin-2-il-amina, 
bencil- (3-[6-(3-piperidin-1-iI-propoxi) -1H-indol-2--il]-1H-
tieno [3, 2-cl pirazol-5-ilmetil) -ainina, 
6- (3-piperidin-1-il-propoxi) -2- [5- (4-trifluorometil-piperidin-1-
ilmetil)-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il]-1H-indol, 
[2- (5-piperidin-1-ilmetil-1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-i1) -1H-indol-5-
ill -inetanol, 
1-{3-[2- (5-benciloximetil-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1J-I-indol-6-
iloxil-propil} -piperidin-4-ol 
3-{2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-i1]-pentan-3-ol, 
3-{2-(5-benciloximetil-1H-tieno[3,2-clpjrazol-3-i1)-1H-jndol-5-
ii] -pentan-3-ol, y 
[2- (5-benciloximetil-1H-tieno [3,2-c]pirazol-3-il) -1E-indol-6-il]-
di-piridin-2-il-metanol. 

9. Un coiripuesto de la reivindicación 1, el cual se selecciona 
del grupo i.ntegrado por: 
1- (3- [6- (1-etil-1-hidroxi-propil) -1H-indol-2-il]-1H-tieno[3, 2-
c]pirazol-5-ilmetil) -piperidin--4-ol 
3- [2- (5-dirnetilaminometil-1H-tieno [3, 2-clpirazol-3-il) -1H-indol-6-
II] -pentan--3--ol, 
3- (2- (5- [4- (piridin-4-iloxi) -piperidin-1-ilinetil] -1H-tieno [3,2-
c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-il) -pentan-3-ol, 
3- [2- (5-piperazin-1-ilmetil-1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-
6-il] -pentan-3-ol, 
3- [2- (5-piperazin-1-il-1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-
ii] -pentan-3-ol, 
3-{2- [5- (3-ciclopropil- [1,2,4] oxadiazol-5-il) -1H-tieno [3,2-
c]pirazol-3-il] -1H-indol-6-il}-pentan-3-ol, 
3-[2- (5-piridin-4-il-1H-tieno[3, 2-clpirazol-3-il) -1H-indol-6-il] - 
pentan-3-ol, 
bis- (1-metil--piperidin-4-il) -[2- (1H-tieno [3, 2-clpirazol-3-il) -1H-
indol-6-il] -metanol, 
3-[2- (5-difluorometil-1H-tieno [3, 2-c] pirazol-3-il) -1H-indol-6-il] - 
pentan-3-ol, 
4-[2-(1H-tieno{3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-iI]-piperidin-4-ol, 
6-(4-fluoro-piperidin-4-il)-2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-
indol, 
2- [2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-ill-butan-2-ol, 
1- [2- (1H-tieno [3, 2-clpirazol-3-il) -1H-indol-6-il] -etanona, 
3-[3-piperidin-4-il-2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-indol-6-
ii] -pentan-3-ol, 
3-{3-piridin-4-il-2- (1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-il]-
pentan-3-ol, 
3-[3-(4-inetil-piperazin-1-il)-2-(1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-1H-
indol-6-il] -pentan-3-ol, 
3- [3-rnorfolin-4-ilmetil-2- (1H-tieno [3, 2-c]pirazol-3-iI) -1H-indol-
6-il] -pentan-3-ol, 
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4- [2- (1H-tieno [3, 2-c] pirazol-3-il) -1H-indol-6-il] -tetrahidro-
piran-4-ol, 
3-(2-[5-(1-hjdroxi-1-metil-etjl)-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-i1]-1J-i-
indol-6-il} -pentan-3-ol, 
3- [2- (5-metoximetil-1H-tieno [3, 2-c] pirazol-3-il) -3-piridin-4-il-
1H-indol-6-ill -pentan-3-ol, 
4-[2- (5-metoximetil-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il) -1H-indol-6-ill-
tetrahidro-piran-4-ol, 
3-[2- (5-metoximetil-1H-tieno[3, 2-c] pirazol-3-il) -3-piperazin-1-il-
1}i-indol-6-ill -pentan-3-ol 
3-[2- (5-metoximetil-1H-tieno [3,2-c] pirazol-3-il) -3-mrfolin-4-
ilnietil-1H-indol-6-il] -pentan-3-ol, 
2-{3-[6-(1-etil-1-hidroxi-propil)--1H-indol-2-il]-1H-tieno[3,2-
clpirazol-5-il) -tetrahidro-furan-3-carbonitrilo, 
3- [2- (5-metoximetil-1H-tieno [3,2-c] pirazol-3-il) -3-rnetil-1H-indol-
6-il] -pentan-3-ol, y 
3-[2-(5--metoximetil-1H-tieno[3,2-c]pirazol-3-il)-3-piperidin-4-il-
1H-indol-6-ill-pentan-3-ol. 

10. Un producto farinacØutico que comprende un componente activo y 
un excipiente farmacØuticamente aceptable, en donde dicho 
coinponente activo es un compuesto de cualquiera de las 
reivindicaciones 1 a 9. 
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Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de 
la Decision 486 de la Comisiôn de Ia, Comunidad Andina, se le comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. DescripciOn: 

1.2. Reivindicaciones: 

1.3. Prioridad: 
nümero 60/501159 

2. Objeto de la invención 

Folios 127 - 270 

Folios 341 - 348 

Presentada en Estados Unidos el 08.09.03, bajo el 

� Titulo de la solicitud: "Tienopirazoles de la fOrmula 1, su preparaciOn y 
composiciones farmacØuticas que comprenden estos compuestos". 

Segun las reivindicaciones 1-10 se refiere a compuestos derivados de 
tienopirazoles de fOrmula (I) o sus sales farmacØuticamente aceptable del mismo, 



350 
as[ como composiciones farmacØuticas que lo contienen, tales compuestos son 
inhibidores de citoquina TH2 y son ütiles para el tratamiento del asma. 

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de mÆs compuestos 
inhibidores de citoquina TH2. 

Para solucionar este problema tØcnico la solicitud en estudio proporciona los 
compuestos de formula (I) qüe son efectivos para el tratamiento del asma. 

ClasificàciOn Internacional de Patentes A 61 K 31/4162 

3. De la solicitud de Patente 

3.1. Reivindicaciones (articulo 30 D 486) 

� La redacciôn de las reivindicaciones es muy amplia y puede contener 
compuestos que no cumplen con el efecto tØcnico que se reclama; en efecto, 
si se hace lectura de la descripciOn y de los ejemplos se desprende el hecho 
de que ningün compuesto que cumple con el efecto tØcnico reclamado 
contiene los radicales alquenilo, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, 
alquilsulfonilcarbamoil, alquiltio, alquinhl, aroil, aroilamino, ariloxialquil, 
arilalquiltio, ariloxi, ariloxicarbonil, arilsulfinil, arilsulfonil, arilsulfonilcarbamoil, 
(todos opcionalmente sustituidos) o R5 y R6 junto con los dos carbonos del 
doble enlace at cual estÆn unidos, forman un anillo bencØnico opcionatmente 
sustituido, por lo tanto se le pide al solicitante que restrinja la materia que 
reclama para que se ajuste a los compuestos que realmente son inventivos 
en la presente solicitud. 

4. Determinación del Estado de la TØcnica 

Considerando que la fecha de presentaciOn de la primera solicitud de patente de la 
cual se reivindica prioridad es 08.09.03, se buscaron;documentos del estado de la 
tØcnica relacionados, con fecha de publicaciOn anterior a esta. 

No Documento Titulo Fecha de 
Publicacion 

"Derivados de benzimidazol 
y 

su 
DI WO 03035644 uso como inhibidores de la 01.05.03 

proteina_kinasa_KDR" I

S. AnÆlisis de patentabilidad (artIculo 14 D486) 

5.1. Nivel Inventivo (artIculo 18 D486) 

- La publicaciOn WO 03035644 revela compuestos de fOrmula: 

,en dondeZØs 64,6 CR3; Y, XyWesCH; RI es 
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que puede estar sustituido por H, halo, hid roxi, nitro, ciano, 
R4 (alquilo, alquenhlo, alquinilo, arilo, etc., opcionalmente sustituidos), 
as[ como composiciones farmacØuticas que los contienen. Los 
compuestos modulan la actividad de la protelna quinasas. 

Teniendo en cuenta el objeto de la solicitud, el cual es proporcionar 
compuestos que son inhibidores de la protelna quinasa, es una derivaciôn del 
estado de la tØcnica, ya que, debido a la amplitud de las reivindicaciones, una 
persona estaria en capacidad de.tômar las enseæanzas de Dl y procederla a 
sintetizar los compuestos que se reivindican con la expectativa de que fueran 
inhibidores de la protemna quinasa. 

En respuesta a los argumentos del solicitante, si bien parece que los 
compuestos son novedosos, todavia no se sabe realmente cuales de ellos son 
realmente inventivos, debido a que se estÆ reclamando una gran variedad de 
compuestos, entre ellos muchos que no presentan ese efecto tØcnico 
sorprendente, debido a las razones expuestas en el punto 3 del presente 
concepto tØcnico. 

6. Conclusion: 

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados as!: 

No Documento Reivindicaci:nes Requisito que Afecta Afectadas 

Dl W003035644 1-10 Nivellnventivo 

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 par-tir de la fecha de notificaciOn de la presente comunicaciOn. En caso 
de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 Si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesiôn, se denegara la patente. 

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del 
capitulo 5 del titulo pyimeroe la Circular Unica N° 10 de 2001. 

Alix Carmenz/Øspedes de Vergel 
Jefe de Diviskh de Nuevas Creaciones 

El anterior requerimiento fue notificado por fijaciOn en lista, de fecha 
� Ii 0Q, 411,19 

CONCEPTO TECNICO No. EXAMINADOR TECNICO 

3665 COdigo No.202024 


