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Para resolver este problema tŒcnico la solicitud en estudio proporciona compuesto 
de formula (I), composiciones que lo contienen y procedimientos para su sintesis. 

[0] 

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la ClasificaciOn Internacional de 
Patentes (Cl P): C07D49 1/10 C07D493/1 0; C07D40511 2 

4. Excepciôn a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literales (a) - (d)) 

El objeto de las reivindicaciones 68-79 no es patentable de acuerdo con el Art citado. 

5. De la Solicitud de Patente 

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT) 

Las reivindicaciones 1, 3945, 57 no son clarÆs por que emplea tØrminos muy 
generales como: "sal farmacØuticamente aceptable, solvato farmacØuticamente 
aceptable, hidrato farmacØuticamente aceptable, regio-isOmero de Øste, 
estereoisOmero de Øste o polimorfo de Øste" que no permiten delimitar la invenciOn, 
adicionalmente tales tØrminos no cuentan con sustento en el capitulo descriptivo que 
demuestren que fueron sintetizados obtenidos o probados farmacolOgicamente y que 
presentan alguna ventaja tØcnica, por lo cual se le sugiere al solicitante restringir su 
molØcula a generaIizacione razonables de la rrisma. 

Las reivindicaciones 1, 39, 45, 57 hacen referencia a una "pro-droga", se le aclara al 
solicitante que las molØculas deben definirse por sus caracteristicas esenciates es 
decir por los radicales que la conforman y no por su actividad, un profÆrmaco es un 
compuesto que al entrar al organismo es modificado por enzimas que all[ se 
encuentran para convertirlo posteriormente en fÆrmaco y conferirle actividad 
biolôgica, debido a que tal palabra se refiere mÆs a una funciOn que a una 
caracterIstica estructural de la molØcula, tal definiciOn en el capitulo reivindicatorio se 
considera inaceptable. 

Las reivindicaciones 1, 5, 7, 22, 21, 29, 39, 40, 45, 53, 57, 84, 85 no son concisas 
por que definen los radicales R3, R4, R5, R6, R7 R8, R9, RIO, Re, Rb, Rc, Rd, Re, de 
las siguientes maneras: 

- Alquito sustituido o no sustituido, alquenhló sustituido, o no sustituido, alquinilo 
sustituido o no sustituido, cicloalquilo sustituido o no sustituido. No se definen 
el nmero de Ætorpos que los confornan, como tampoco el tipo de 
sustituyentes que te?drian en caso de sr cadenas sustituidas. 
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- Cicloalquilalquilo sustituido o no sustituidoi cicloalquenilo sustituido... No se 
definen el nümero de Ætomos de carbono que definen el anillo, como tampoco 
el tipo de sustituyente que tendrlan. I 

- Aril sustituido o no sustituido, arlalquilo sustituido o no sustituido... No se 
define et nümero de Ætomos, no se define la parte arilica como tampoco los 
sustituyentes y el tipode los mismos. 

- Heteroarilo sustituido ô no sustituido". No se define la parte heteroarllica y no 
define el nümero de *Ætomos, ni el tipo de heteroÆtomos presentes en la 
molØcula, como tampoco los sustituyentes y el tipo de los mismos. 

Tales definiciones no permiten delimitar la invenciOn y por tat motivo se obtienen un 
nUmero indefinido de compuestos y de estructuras que no encuentran soporte en la 
descripciôn. Se sugiere al solicitante restringir la solicitud, teniendo en cuenta los 
ejemplos especificos de la descripciOn o los compuestos de la reivindicaciôn 64, los 
cuales son los ünicos que cuentan con soporte en el capitulo descriptivo, realizando 
de esta manera una generalzaciôn razonable o en su defecto definir cada uno de 
los tØrminos aqul objetados por concisiOn de manera apropiada como por ejemplo 

Acilo como formilo, acetilo, propanono etc... 
Atquilo como Aiquito C1-12,, 
Atquenilo como aiquenilo C2-C12. 
Aiquinilo como aiquinilo C2-C12. 
Atcoxi como alcoxi C1-12 
Aiquilamino como alquil C1-06amino. 
Aiquilsulfonilo como aIquiICi-C6 sulfonilo. 
Arilo como Arilo C6-C10 o cpmo fenilo o naftilo. 
Arilalcoxi como Aril C6-C10-alcoxi C1-12 
Arilaiquilo como Ant C6-C10- alquilo C1 -C12. 
Aritclicloalquilo como Aril C6-C I 0-cicloalquiloC3-C 10. 
Heteroarilo como heteroanilo C5-C14 que inc$uyen de I a 3 heteroatomos 
seleccionados de nitrôgeno oxigeno o azufre. 

El capitulo reivindicatorio no es conciso por que contienen un alto nUmero de 
reivindicaciones independientes que dificultan identificar el objeto que el solicitante 
desea proteger. 

En las reivindicaciones 3, 5, 6, 9, 40, 41, 51, 52,54 y 55 aparecen son definidas de 
la siguiente manera: "El cornpuesto de la reivindicaciOn I donde el anillo biciclico 
fOrmula I no estÆ sustituido-en la posiciôn 6 con �S(0)2..." o "El compuesto de la 
reivindicaciOn 1, en donde ninguno de los ’grupos R5 es �S(0)2...." Tales 
definiciones no permiten delimitar la extension de la invenciOn por to tanto se sugiere 
al solicitante evitar definiciones por exclusiOn y definir claramente los radicales de la 
molØcula que reclama. 

6. Determinación del Es+do de la TØcnica 

El Estado de la TØcnica se determinO con base en la fecha de presentaciOn de la 
solicitud de prioridad, el 07 de Octubre de 2005 y se encontraron los siguientes 
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud: 
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Item Documento Titulo Fecha de Publicación* 

DI W02005075463 Benzopyan Derivatives, Method of 8/Agosto/2005 production and use thereof  
DØrivØs damino 

03 FR 2661676 benzocycloalcanes, procØdØs de 08/Noviembre/1 991 preparation et mØdicaments les 
contenat  

oi. 

http:I/worldwide.esłacenet.com/ublicatipnDetails/originalDocument?CC=WO&NR=2OO5O75463A1 &K 
C=A1 &FT=D&ND=4&date=200508 I 8&DB=worldwide.esDacenet.com&locale=en EP 

Divulga compuestos que comparten caracterIsticas esenciales con los compuestos que el solicitante 
reclama como patentable en su capitulo reivindicatorlo. AsI como algunos procesos de sintesis que 
deben Ilevarse acabo para obtenerlos. 

03. 

Divulga compuestos que comparten algunas caracteristicas esenciales con los compuestos que el 
solicitante reivindica. Asi como procesos de sintesis para dbtenerlos. 

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486) 

Novedad (Art l6D486) 

La reivindicaciôn 1 dice: "Se reivindica un compuesto de formula. 

Comparación de las caracteristicas tØcnicas esenciales, con las del Estado de la TØcnica: 

CaracterFsticas esenciales Dl 
Reivindicación 1-11, 13-16,19-25, 27-29, 35. 

H...N..R7 

NNIN H 
NO 

0: Q, S (PØgina 2, Linea 15) 

Y: 0, S(0)m, NR’ R1,R2, R3, R4: son independientemente 
X: 0 hidrogeno, halogeno, C1 -C6 aiquilo, C3-
R4, R3: Hidrogeno. c8aquilo C1 -C6 aiquil sulfonil, C1 -C6 alquil 
R6: Hidrôgeno. carbonilaminio, C1 -C6 monoalquil o 

dialuilamino (Abstract) 
R7 u R8: son independientemente Hidrôgeno, 
tienilo sustituido o no sustituido, fenilo sustituido. R7: 2-3 Tienilo sustituido, fenilo opcionalmente 

sustituido (Abstract). 
R5 en la Posiciôn 6 es: S(0)2NRaRb 

R2: dialquilaminotiocarbamoil (Abstract) 
RI 

y 

R2: forman un anillo saturado o insaturado 
de C3-C7 opcionalmente sustituido R6 Y R5: Anillo de carbodo de C3-C6. 
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Las caracteristicas esenciales de los compuestôs definidos en la reivindicaciôn 1, 
han sido divulgadas con anterioridad en el documento Dl, el cual enseæa 
compuestos con caracteristicas esenciales iguales a las reclamadas por el 
solicitante, como se puede ôbservar el cuadro de comparacion de caracteristicas, 
existen multiples coincidencias entre las molØculas reivindicadas por el solicitante y 
las divulgadas en el documento Dl. 

En consecuencia se considera que la reivindicación I carece de novedad, debido a 
que las reivindicaciones 2-11, 13-16, 19-25 27-29 y 35 no aportan algo que hagan 
nueva a la invenciôn se considera que el documento Dl tambiØn anula la novedad 
de las mismas. 

Nivel Inventivo (Art18 D486) 

La reivindicación 39 dice: un compuesto de formula... 

ComparaciOn de las caracteristicas tØcnicas esenciales, con las del Estado de la TØcnica: 

Caracterlsticas esenciales DI D3 
Relvindlcaclón 39-41, 43-44 

pi 

HN 
NS 4N 

RI D 
Too 

(R5) x R21 (4 
R2 N N R2 

"Y -NR R1R6 

*R 
Mb) y 

R7: Piridil, Fenil, Tienilo 
(Pagina 65, ltneas 1-5) 

Abstract 
X: 0, S 
Y:0 
R7: H 
R3: AIquilo 

Ejemplo 35, pÆgina 27 

R4: 2-Naftilo 
R3: n-C7H15 
R5 H 

Los documentos DI y D3 son los documentos del estado de la tØcnica que se 
consideran los mÆs cercanos a la invenciOn reclamada por el solicitante en la 
presente solicitud en la reivindicaciôn 39, porque contienen compuestos con 
caracteristicas estructurales similares. 

La diferencia especifica entre el documento Dl y la invenciOn de la presente solicitud 
recae en el radical R7, que el caso del compuesto divulgado en el docuemtno Dl, 
puede tomar los valores de Piridil, Fenil y Tienilo (Pagina 65, lineas 1-5), ninguno de 
ellos constituye un sistema bi-ciclico cuyos anillos sean aromÆticos. 
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La diferencia entre el compuesto reclamado en la presente solicitud en su 
reivindicación 39 y los compuestos divulgados en el documento D3, se encuentran 
en el radical R3, del documento D3, el cual corresponde al grupo alquilo (Abstract) y 
que en la reivindicaciôn 39 corresponde a un hidrOgeno, ademÆs el sistema de 
anillos biciclos aromÆticos en la reivindicaciôn 39 es definido por el radical quinolinil y 
en el documento D3, al grupł naftil (radical R4) (Ejemplo 35, pagina 27), la diferencia 
entre estos dos radicales es principalmente el heteroÆtomo N en el radical 
qu inolinico. 1. 

El efecto tØcnico que introduce el cambio del radical R7 del compuesto divulgado por 
Di, es la obtenciôn de molØculas con actividad biolôgica similar a los compuestos 
divulgados en Dl; es conocido que tales compuestos son ütiles en el manejo del 
dolor (PÆgina 14, Linea 2) y pueden ser usads en condiciones como la migrana 
(PÆgina 13, lInea 16). Por lo tanto, la modificacin en el radial R7, solo produciria 
nuevos fÆrmacos que podrian ser usados por ejemplo como analgØsicos, pues tal 
efecto ya era conocido para ellos. 

Por lo tanto, el problema tØcnico se puede plantar de la siguiente manera: ’cômo 
modificar los compuestos conocidos en Dl, para conseguir mejores analgØsicos". 

Considerando las enseæanzs presentadas en el documento D3, era posible dedicir 
que las modificaciones en elradical R7 de los corhpuestos divulgados en Dl, pbdrla 
ser realizada incluyendo en ellos anillos aromÆticos fusionados como por ejemplo el 
naftilo, tal y como lo divulga D2 en su ejemplo 35 (pagina 27). Sin mucho esfuerzo 
una persona normalmente vrsada en la materia podria deducir que tal radical podria 
ser sustituido por otro tipo de radicales similares como la quinolina y obtener 
compuestos con el mismo efecto, Ilegando as[ a los compuestos que el solicitante 
reclama en la reivindicaci6n39. 

En consecuencia se considera que la reivindicaCiOn 39 cumple con el requisito de 
novedad pero no cumple con el requisito de Nivel inventivo. 

Las reivindicaciones 39-41, 43-44 no aportan algo que haga diferente a la invenciOn 
reivindicada en 39, por Ic cual se consideran que tambiØn carecen de nivel inventivo. 

La reivindicación 45 dice: "Un compuesto de formula:" 

Caracteristicas esenclales DI 
Nivel Inventivo 17, 18, 45-52, 
54.55, 57-62 

RI N’ 

III HND 

Rk 
NIRU 

RP 

D: 0, S (Pagina 2, Linea 15) 

R6 
y 

R7: Hidrogeno 
R3 

y 

R4: Hidrogeno 
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Los documentos DI y D2 son los documentos del estado de la tØcnica que se 
consideran los mâs cercanos a Ia invenciôn rØclamada por el solicitante en la 
presente solicitud en la reivindicaciOn 45, porque contienen compuestos con 
caracteristicas estructurales similares. 

La diferencia entre el compuesto reclamado en la presente solicitud en su 
reivindicación 45, con el documento DI consiste en la especificidad de uno de los 
sustituyentes del heteroanillo es un ciclobutilo, que el caso del documento DI, se 
definen los radicales R6 y R5 de manera general como: "hidrOgeno, alquilo CI -C6, 
R5 y R6 junto con el Ætomo de carbono al que estÆn unidos forman un anillo 
carbociclico de 3 a 6 miembros" (Pagina 3, lineas 1-5). 

El efecto tØcnico que introduce hacer especifióo  que los radicales R6 y R5 del 
documento Dl, correspondan a ciclo-butilo, da como resultado la obtención de 
molØculas con actividad biologica similar a los compuestos divulgados en DI; como 
ya se mencionO, es conocido que tales compuestos son Utiles en el manejo del dolor 
(Pagina 14, Linea 2). Por lo tanto, la obtención de estos compuestos, producirla 
nuevos compuestos que podrIan ser usados como analgesicos. 

Por Ic tanto, el problema tØcnicb se puede plantear de la siguiente manera: "cômo 
modificar los compuestos cbnocidos en Dl, para conseguir mejores analgØsicos, 
realizando cambios en los radical R5 y R6". 

Considerando que el mismo documento Dl sugiere la posibilidad de obtener 
compuestos diferentes donde R5 y R6 forman anillo alqullicos. Sin mucho esfuerzo 
una persona normalmente versada en la materia podria llegar a tales compuestos, 
con los mismos efectos a los ya conocidos en Dl, incluida la analgesia, Ilegando as[ 
a los compuestos que el solicitante reclama en la reivindicaciOn 45. 

En consecuencia se considera que la reivindicaión 45 cumple con el requisito de 
novedad pero no cumple coin el requisito de NivØl inventivo. 

Las reivindicaciones 17, 18,46-52, 54-55, 57-62 ’no aportan algo que haga diferente 
a la invención reivindicada en 35, por lo cual se consideran que tambiØn carecen de 
nivel inventivo. 

La reivindicación 80 dice un proceso para la ejaboraciôn de un compuesto de la 
reivindicaciôn I, en donde R6 es hidrOgeno, en dbnde dicho proceso comprende los 
pasos de: 
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Los documentos DI y D3 se consideran el estadQ de la tØcnica cercano a Pa 
invención definida en la reivindicaciOn 80 por que divulgan un procedimiento para 
Pa obtenciOn de compuestos como los definidos en la reivindicaciôn I. 

La diferencia entre et procedimiento definido Pa revindicaciOn 80 y el divulgado en el 
documento D3, consiste qüe este prooedimieto parte desde el benzopirano, 
adicionalmente el compuesto empleado en el paso 3, que corresponde con la 
formula R4N=C=Y (esquema 1, PÆgina 14) que la presente solicitud corresponde al 
compuesto de formula (6) X’CYORP y que agrega un paso adicionat al procedimiento 
reivindicado en la presente solicitud, el cual comprende reaccionar un compuesto de 
formula (7) con un compuesto de fOrmula (8) para obtener el compuesto de la 
reivindicaciOn 1. 

La diferencia entre el procedimiento definido la reivindicaciôn 80y et divulgado en el 
documento Dl consiste en los pasos posteriores a la obtenciOn del benzopirano 
(Pagina 18, esquema 1). 

El efecto tØcnico de incluir dentro del procedimiento divulgado en D3 los pasos 
divulgados en el documento Dl da como resultdo el procedimiento para obtener 
compuestos como los reclamados en la reivindicciOn 1. De hecho de una manera 
mÆs eficiente por que evita l paso (e) de la reivindicaciOn 80 de hacer reaccionar el 
compuesto de fOrmula (7) con la amina de fOrmula (8) para obtener compuestos de 
formula (I). 

En este sentido el problema tecnico puede plantdàrse de la siguiente manera: "como 
obtener un procedimiento pra obtener compuestos de fOrmula (I), partiendo no en 
este caso del benzopiranO como Ic describe el documento D3, si no de un 

compuesto de fOrmula (1) , haciendolo reaccionar con una acetona de 

formula (2) M , para obtener un benzopirano" 

Una persona del oficio normalmente versada en la materia tendria en cuenta los 
documentos D3 y DI, incluyendo los primeros pasos planteados en el documento 
DI, y siguiendo los pasos en D3 para obtener as[ un compuesto de fOrmula 

ca, 

los pasos adicionales planteados en la presente solicitud como la 
10 

reaccion de (7) con (8) a no representan un beneficio tØcnico adiciona 
sobre el procedimiento ya planteado en D3. 

En consecuencia, la persona del oficio normalemnte versada en la materia, incluiria 
los pasos en Dl para obtener el benzopirano y complementaria el procedimiento 
divulgado en D3 para de esta forma Ilegar at objeto de la reivindicaciOn 80, por lo 
cual se considera obvia. 

En conclusiOn la reivindicaciOn 80 no cumple con el requisito de Nivet Inventivo. 
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