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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

RAD: 13­109274­  ­4
DEP: 2020  DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES 
TRA: 11  PCT­PATENTE DE INVENCION CAPITULOS I Y II 
ACT: 519   PRESENTACION 

FECHA:  2014­05­29 17:42:10
EVE:  378  FASE NACIONAL INCLUIDO CAPITULO I 
FOLIOS:   33

Como resultado del examen de fondo realizado, con fundamento en el Artículo 45 de 
la Decisión 486 de la Comisión de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripción: Radicado No 13-109274-00000-
0000

30/Abril/2013

Reivindicaciones: 1 – 11 del radicado No 13-
109274-00000-0000

30/Abril/2013

Prioridad: DE 10 2010 044 131.7 18/Noviembre/2010

2. Análisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicación de prioridad porque ésta solicitud fue presentada dentro 
del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su contenido técnico corresponde con el de la 
prioridad reivindicada.

3. Objeto de la invención
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De acuerdo con lo establecido en el numeral 1.2.2.2 del Capitulo Primero del Título X 
de la Circular Única para efectos del examen de patentabilidad, se tendrá en cuenta la 
tasa  pagada  por  el  solicitante  al  momento  de  comenzar  el  examen  para  las 
reivindicaciones adicionales; esto es que cuando la solicitud contenga más de diez 
(10) reivindicaciones y no se haya pagado la tasa complementaria, sólo se estudiarán 
las cubiertas por la tasa pagada.

Dado que en la presente solicitud se evidencia pago por la reivindicación adicional, se 
procede a estudiar todo el capítulo reivindicatorio.

Título de la solicitud: “1H-PIRAZOL-5-OLATO SÓDICO SUSTITUIDO”.

El  problema planteado  en  esta  solicitud  consiste  en  proporcionar  1-[6-(morfolin-4-
il)pirimidin-4-il]-4-(1H-1,2,3-triazol-1-il)-1H-pirazol-5-olato  de  sodio,  adecuado  contra 
enfermedades cardiovasculares y hematológicas, renales y en curación de heridas.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona 1-[6-(morfolin-
4-il)pirimidin-4-il]-4-(1H-1,2,3-triazol-1-il)-1H-pirazol-5-olato  de  sodio  y  procedimiento 
para su preparación.

El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificación Internacional de 
Patentes (CIP): C07D 403/14 AC; A61P 9/00 AC; A61K 31/506.

4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso  (Art 14 y 21 D 486)

El uso de las reivindicaciones 6 – 9 y 11 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.

5. De la solicitud de patente 

Titulo

El título no corresponde con el objeto de la solicitud porque es demasiado amplio, por 
lo cual se sugiere al solicitante hacer la corrección necesaria, por ejemplo colocando 
el nombre del compuesto en particular reclamado.

6.  Determinación del Estado de la Técnica

El Estado de la Técnica se determinó con base en la  fecha de presentación de la 
solicitud de prioridad: 18 de noviembre de 2010.

Consultadas las fuentes de información con que se cuenta, se encontró (encontraron) 
el (los) siguiente (s) documento (s) que anticipa (n) el objeto de esta solicitud:
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Ítem Documento Título Fecha de presentación

D1 WO2008067871
“Substituted dihydropyrazolones for 

treating cardiovascular and 
haematological diseases”

12/Junio/2008

D2 Libro Handbook of pharmaceutical salts 2002

El  documento  D1 1 (resumen  y  reivindicaciones)  divulga  derivados  de 
dihidropirazolona  sustituidos  ,  procesos  para  su  preparación  y  su  uso  contra 
patologías cardiovasculares y hematológicas, entre otros.

El documento D2  2 (págs. 162-177 y 183-188; págs. 19 y 28; tablas 6 y 7) divulga 
ácidos y bases empleados en la  formación de sales farmacéuticamente aceptables, 
así  como  el  mejoramiento  de  las  propiedades  fisicoquímicas  y  mecánicas  de  los 
fármacos mediante la formación de sales.

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel inventivo (Art18 D486)
 
La reivindicación 1 consiste en “1-[6-(morfolin-4-il)pirimidin-4-il]-4-(1H-1,2,3-triazol-1-
il)-1H-pirazol-5-olato de sodio de acuerdo con el compuesto de fórmula II…” (ver pág. 
33 (reivindicación 1) del radicado No. 13-109274-00000-0000)

Comparación de las características técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:

Características esenciales D1 D2

Sal sódica

No señala en particular la sal sódica 
pero menciona: o una de sus sales 
(ej. sal sódica o potásica) (ver pág. 
12, líneas 19 y 20 y ejemplo 71)

Sales de 
compuestos 
activos tales como 
sal de sodio (ver 
tablas 6 y 7)

de principios 
activos 
farmacéuticos

El documento D1 es considerado el estado de la técnica más cercano a la invención 
definida  en  la  reivindicación  1,  ya  que  revela  derivados  de  dihidropirazolona 
sustituidos, procesos para su preparación y su uso contra patologías cardiovasculares 
y hematológicas, entre otros (D1: pág. 12, líneas 19 y 20 y ejemplo 71).

1URL:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
DB=EPODOC&II=0&ND=1&at=55&locale=en_EP&FT=D&CC=WO&NR=2008067871A1&KC=A1
2 Handbook of pharmaceutical salts. Properties, selection and use; Chapter 
12 “Monographs on acids and bases”; Wiley­VCH; 2002; pgs. 264­267, 283, 284, 
290­293 y 300; Chapter 7 “A procedure for salt selection and optimization”; 
pgs. 162­177 y 183­188; pgs 19 y 28.
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La diferencia entre el compuesto de la invención, y lo revelado en D1, consiste en que 
se está reclamando en particular 1-[6-(morfolin-4-il)pirimidin-4-il]-4-(1H-1,2,3-triazol-1-
il)-1H-pirazol-5-olato de sodio, es decir la sal sódica del compuesto revelado en la 
anterioridad.

Sin embargo, el que la sal del compuesto conocido sea una sal sódica no concede 
ningún efecto técnico inesperado o una ventaja técnica y esto se puede demostrar a 
partir del arte previo, en donde se señala que para el compuesto del ejemplo 72 la 
actividad inhibidora de HIF prolil hidroxilasa representada en valores IC50 (µM) es de 
0.49 (D1: ver tabla 1). Es decir, que la sal clorhidrato se comporta igual, en cuanto a 
su  actividad,  que  la  sal  sódica  porque  en  el  capítulo  descriptivo  de  la  presente 
invención (pág. 27, última línea) se menciona que el compuesto de fórmula (II)  de 
acuerdo con la invención inhibe la actividad de la HIF-prolilhidroxilasa en este ensayo 
con un valor de 0,47 µM. Lo anterior demuestra que la sal reclamada en la presente 
invención no tiene ningún efecto técnico sorprendente o inesperado frente a otras 
sales.

Por lo tanto,  el  problema técnico objetivo que pretende resolver esta invención se 
puede formular así:  ¿cómo modificar el  compuesto  2-(6-morfolin-4-ilpirimidin-4-il]-4-
(1H-1,2,3-triazol-1-il)-1,2-dihidro-3H-pirazol-3-ona,  para  obtener  la  sal  sódica  del 
mismo?

El  documento  D2  divulga la  utilización  de  múltiples  bases,  tales  como las  bases 
fuertes de sodio, para la formación de una sal sódica farmacéuticamente aceptable 
(D2:  págs. 264­267, 283, 284, 290­293, 300 y tablas 6 y 7). El 
documento D2 también enseña que el mejoramiento de la velocidad de disolución de 
fármacos que son ácido o bases débiles poco solubles es uno de los principales 
motivos  para  la  formación  de  sales  (D2:  pág.  19  y  28),  que  la  selección  y  la 
preparación  de  una  sal  adecuada  da  la  oportunidad  de  modificar  características 
fisicoquímicas y mecánicas de los fármacos que permiten el  desarrollo  de formas 
farmacéuticas  con  mejor  biodisponibilidad,  estabilidad,  entre  otros  parámetros 
variables (D2: pág. 163) y asimismo, da a conocer que la elección de una sal en 
particular está determinada por la acidez o basicidad del grupo ionizable, la seguridad 
del  grupo  potencial  para  la  formación  de  la  sal  (contra-ión),  indicaciones  del 
medicamento, ruta de administración y la dosis, ya que la mayoría de las sales se 
desarrollan con el fin de aumentar su solubilidad (D2: pág. 167).  Por otra parte la 
anterioridad D1 ya revelaba que el  compuesto  2-(6-morfolin-4-ilpirimidin-4-il]-4-(1H-
1,2,3-triazol-1-il)-1,2-dihidro-3H-pirazol-3-ona,  se  podría  encontrar  en  cualquiera  de 
sus sales, solvatos y solvatos de las sales, y particularmente señala (D1: pág. 12, 
líneas  18  y  30),  que  los  compuestos  se  encuentran  en  sales  de  bases 
convencionales, tales como a manera de ejemplo y preferiblemente sales de metales 
alcalinos (ej. sales sódica y potásica), entre otras.

Por  lo  anterior,  una  persona  normalmente  versada  en  la  materia,  al  observar  el 
compuesto  conocido de la  anterioridad D1,  junto a  sus conocimientos básicos en 
química  orgánica  y  en  las  sales  farmacéuticamente  aceptables  reveladas  en  D2, 
habría podido “proponer” alguna de sus sales, como ocurre con la sal sódica de la 
presente invención, como una alternativa para llegar a la reivindicación 1 y por tanto 
se considera obvia. En consecuencia la reivindicación 1 no cumple el  requisito de 
nivel inventivo.



Expediente 13-109274-  -4                                             1er Art 45.           

En cuanto a las reivindicaciones dependientes es necesario mencionar que tampoco 
contienen  características  técnicas  adicionales  que  hagan  inventiva  la  invención, 
porque se presentan reivindicaciones que reclaman procesos de preparación, pero 
que simplemente se refieren a  una reacción entre el compuesto de fórmula (I), que 
presenta equilibro ceto-enol, y que por sus características cuando se encuentra en su 
forma de alcohol se comporta como un ácido débil, que puede donar fácilmente su 
protón de hidrógeno y reemplazarlo por uno que sea mejor atraído por la fracción 
nucleofílica O- que presenta la molécula cuando se encuentra reaccionando con una 
base  como  la  propuesta,  es  decir  una  base  sódica.  Estas  reacciones  son  tan 
comúnmente  conocidas  por  cualquier  versado  en  la  materia,  que  ni  siquiera  se 
describe  en  la  anterioridad,  porque  se  trata  de  revelaciones  implícitas  cuando 
menciona el documento del estado del arte (en este caso aplicable a D1), que las 
moléculas  pueden  estar  en  forma  de  su  sal  sódica.  Es  más,  en  cualquier  texto 
relacionado con el campo químico orgánico 3 pueden encontrarse un amplio número 
de ejemplos de reacciones de este tipo que no constituyen ningún avance científico ni 
desarrollo sorprendente sino que por el contrario son consideradas de rutina y por 
tanto  las  reivindicaciones  dependientes  2  –  5  no  cumplen  el  requisito  de  nivel 
inventivo.

8. Conclusión

Los requisitos de Patentabilidad de la presente solicitud están afectados así:

Ítem Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WO2008067871 1 – 5 Nivel Inventivo

D2
Handbook of 

pharmaceutical salts
1 – 5 Nivel Inventivo

3 Morrison y Boyd. “Química Orgánica”. Ed Pearson. Quinta Edición. New York. 1998. Cap. 17.1, pág. 
621 – 685.



En cumplimiento  del  artículo  45  de  la  Decisión  486  de  la  Comisión  de  la  Comunidad 
Andina,  se  le  indica  que  debe  dar  respuesta  dentro  del  término  de  sesenta  (60)  días 
contados a partir del día siguiente de la fecha de notificación de la presente comunicación. 
En caso de no dar  respuesta  al  presente  requerimiento,  o  si  a  pesar  de  la  respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesión, se denegará la patente.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si así lo considera, su renuncia al término faltante de 
sesenta (60) días  para dar respuesta a este requerimiento y presentarla por escrito.

Finalmente, se le recuerda al solicitante que si como respuesta a este requerimiento llegara 
a modificar el capítulo reivindicatorio y éste contenga más de diez (10) reivindicaciones, no 
pagará  la  tasa  de  modificación  voluntaria  pero  sí  la  correspondiente  al  pago  por 
reivindicación adicional.

Notifíquese el  presente oficio  conforme a lo dispuesto en el  numeral  5.2,  literal  e),  del 
capítulo quinto del título primero de la Circular Única No. 10 de 2001. 

El anterior requerimiento fue notificado por fijación en lista, de fecha  2014-06-03

Elaboró: Nelson Ricardo Velasco Gonzalez
Revisó: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo
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