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SACHVERHALT UND ANTRGE 

I. Die am 5. Februar 1979 eingegangene und am 14. November 1979 

veröffentlichte europàische Patentarme1dung 79 100 325.4 mit 

der Veröffentlichungsnummer 0 005 141, fUr weiche die Prio-

rität der luxemburgischen Voranmeldung vom 16. Februar 1978 

in Anspruch genommen wird, wurde durch die Eritscheidung der 

PrUfungsabteilung 008 des Europäischen Patentamts vom 2. Sep-

tember 1982 auf der Grundlage der am 7. Dezember 1981 einge-

gangenen PatentansprUche zurUckgewiesen. 

II. Zwar erfUilten diese Ansprtiche alle rein formalen Voraus-

setzungen des EPU, fUr die ZurUckweisung sei allein die Frage 

rna3geblich gewesen, ob fUr die Stoffe nach Anspruch 1 die 

Voraussetzung der erfinderischen Tätigkeit wenigstens in re-

prasentativer Weise Uber den gesamten Bereich vorlägen. Dies 

sei bier nicht der Fall. Anspruch 1 lautet 

"BenzOthiopyranderivate der all.gemeinen Formel 

7X 
R - C - NH - Ph 	 (I) 

N 5  

worin R Carboxy, Niedera1kocycarbony1, Hydroxymethyl, 

Niederalkoxymethyl, irn Phenylteil gegebenenfalls durch 

Niederalkyl, Niederalkoxy, Halogen, Hydroxy und/oder 

Trifluormethyl substituiertes Phenylniederalkoxycarbonyl 

oder gegebenenfalls durch Niederalkyl mono- oder di-sub-

stituiertes oder durch Tetra- oder Pentarnethylen bzw. 

3-Oxa-, 3-Aza- oder 3-Thiapentamethylen disubstituiertes 

Carbamyl bedeutet, Ph die Gruppe R-CO-NH- enthaltendes, 
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zusätzlich gegebenenfalls durch Niederalkyl, i.1ieder-

alkoxy, Halogen, Hydroxy und/oder Trifluormethyl substi-

tuiertes 1,2-Phenylen bedeutet, X eine Gruppe der Forrnel 

-CO-CR 1 CR2 - darstelit, in der R 1  Wasserstoff, 

L'Tiederalkanoyl, Carboxy, Niederalkoxydarbonyl, ieder-

alkyl oder gegebenenfalls durch Niederalkyl, Niederal-

koxy, Halogen, Hydroxy und/oder Trifluormethyl substi-

tuiertes Phenyl oder Pyridyl bedeutet und R 2 eine der 

für R1  angegebenen Bedeutungeri hat oder Hydroxy, Nie-

deralkoxy oder Niederalicanoyloxy bedeutet oder R 1  und 

R2  gemeinsam Tn-, Tetra- oder Pentamethyleri bedeuten, 

in freier Form oder in Salzform." 

Aus der US-A 4 013 771 (Entgegenhaltung 1) seien bereits gut 

wirksame antiallergische Verbingungen bekannt, die das Grund-

gerUst den anmeldungsgemä3en Verbindungen, nämlich des 

4-Oxo-4H-1-benzothiopyrans, enthielten. Die DE-A 2 509 547 

(Entgegenhaltung 2) gebe dem Fachmann die Anregung, dal3 den 

Oxaloaminorest, verknUpft mit einem bestimmten schwefelhal-

tigen Heterocyclus eine pharmakophore Gruppe in Richtung 

antiallergischer Eigenschaften darstelle. Es sei daher für 

den Pharmachemiker selbstverständlich gewesen, zur Schaffung 

neuerAntiallergika die Oxaloaminogruppe mit dem o.g. Grund-

gertist zu verknUpfen. Daher mUl3ten die beanspruchten Verbin-

dungen, uin patentfähig zu sein, Uberraschende antiallergische 

Eigerischaften aufweisen. 

Diese Voraussetzung liege zwar für die Verbindungen nach An-

spruch 2, nicht jedoch für die nach Anspruch 1 vor. Die An-

melderin habe keine Befunde vorgelegt, die den SchluI3 zu-

lie3en, daB die beanspruchten weitreichenden Abwandlungen am 

o.g. bekannten GrundgerUst zu unerwarteter antiallergischer 

Wirkung fUhrten. Die in diesem Zusammenhang vorgelegten bei-

den Druckschriften seien hierfür nicht geeignet, weil sie 
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keine pharmakologischen Daten enthielten. Auch das Argument, 

wonach die yarn Stande der Technik weiter weg fUbrenden Ab-

wandlungen einen Uberraschenden Effekt per se begrUndeten, 

könne nicht akzeptiert werden; dean Entgegenhaltung 4, Medi-

zin und Chemie, Leverkusen-Weinheim Bergstra3e 1963, S. 296- 

314, zeige, daI3 oft scheinbar geringfUgige Knderungen der 

Substitution weitreichende knderungen der Wirkung bis zu de-

ren Verschwinden zur Folge haben. 

Der Anrnelderin könne auch nicht darin gefolgt werden, da3 dem 

Cyano- oder Carbamyirest der Verbindungen nach Entgegenhal-

tung 1 wirkurigswesentliche Bedeutung zukornme; denn sehr häu-

fig sei der Cyanrest ohne Verlust gegen andere Gruppen aus-

tauschbar, wie aus Entgegenhaltung 3, Negwer, Org. Chem. Arz- 

neimittel, Bd. I, Berlin 1978 S. 354 und 364 hervorgehe. 

Bet dieser Sachiage könne der im PrUfungsverfahren erhobene 

Einwand nach R. 27 (1) f) EPU dahinstehen. 

III. Am 13. Oktober 1982 hat die Beschwerdeftthrerin Beschwerde 

eingelegt und diese am 23. Dezember 1982 tm wesentlichen wie 

folgt begrUndet: Einzig strittiger Punkt set, ob der Gegen- 

stand des Anspruchs 1, soweit. er  Uber den von Anspruch 2 

hinausgehe, auf erfinderischer Tätigkeit beruhe. Dern EPfJ set 

nicht zu entnehmen, daB alien unter einen Anspruch fallenden 

Verbindungen die erfinderische Täigkeit als positive Eigen-

schaft anhaften mUsse, vielmehr liege dieses Patentierungs-

kriterium irnmer dann vor, wenn der negativ definierte Tatbe-

stand des Naheliegens aufgrund des Standes der Technik 

fehie. 



Die Verbiridurigen nach Entgegenhaltung 1 unterschieden sich 

konstitutionell in mehrfacher Hinsicht von denen nach An-

spruch 1. Entgegenhaltung 2 hätte den Fachmann allerl -iöch-

stens veranlassen können, die 2-Miinogruppe der Verbindungen 

nach Entgegenhaltung 1 zu oxalylieren. Damit wäre er aber 

nicht zu den beanspruchten Verbindungen gelangt; denn hierzu 

hätte es weiterer Knderungen, nämlich der Verschiebung des 

Oxaloaminorestes in den carbocyclischen MolekUlteil und der 

Entfernung der 3-Cyano- oder Carbamyigruppe bedurft. 

Die BeschwerdefUhrerin beantragt, die Entscheidung Uber die 

ZurUckweisung aufzuheben und ein Patent in der mit Schreiben 

vom 3. Dezember 1981 beantragten Fassung zu erteilen. Hilfs-

weise wird mUndliche Verhandlung beantragt. 

ENTSCHEI DUNGSGRUNDE 

1. Die Beschwerde entspricht den Artikein 106 bis 108 und Regel 

64 EPU; sie ist daher zulässig. 

2. Die Zu1.ssigkeit der geltenden Anspruchsfassung, die in der 

Entscheidung ohne Hinweis auf die Fundstellen in der Erst-

of fenbarung durch die Vorinstanz festgestellt wird, erscheint 

der Kantner in mehrerer Hinsicht fraglich. Z.B. kann nach An-

spruch 1 R Hydroxyrnethyl oder Isliederalkoxyrnethyl bedeuten, 

beides Reste, die - soweit ersiht1ich - aus den enger ge-

faI3ten ursprUnglichen Anspruch 4 stammen und nur in diesem 

Zusammenhang of fenbart seth dUrften. 

Die EinfUgung in Anspruch 2 wonach "niedere Reste bis zu 7 

Kohenstoffatome aufweisen" findet in entsprechenden erst-

of fenbarten Anspruch 4 keine StUtze und ist zudem nach der 

vorausgehenden Definition derartiger Reste mit 4- bzw. 



5 

5-C-Atomen widersprUchlich. Ferner dUrfte der Ausdruck in 

Anspruch 9, wonach (Z. 2-3 nach Formel III) "R' in die ge-

wUnschte Gruppe UbergefUhrt wird" nicht dem Erfordernis der 

Regel 29 EPU nach Angabe der technischen Merkmale entspre-

chen. Gleiches dürfte für den Ausdruck (Z. 5/6 nach Formel I) 

"in eine andere Verbiridung der Formel I umwandelt" gelten. 

Indes brauchte diesen für das Beschwerdeverfahren riebensäch-

lichen Fragen bei der getroffenen Anordnung Uber die ZurUck-

verweisung der Anmeldung an die PrUfungsabteilung nicht näi -ier 

nachgegangen zu werden. 

3. Die PrUfungsabteilung hat den Gegenstand des Anspruchs irn 

Hinblick auf den Stand der Technik, wie er sich aus den Ent-

gegenhaltungen 1 und 2 ergibt, als naheliegend heurteilt und 

seine Patentierung yarn Glaubhaftrnachen einer Uberrasschenden 

antiallergischen Wirkung abhängig gernacht, die nach ihrer 

Auffassung nicht gegeben ist. 

Die Kammer hingegen bewertet den Anmeldungsgegenstand nach 

Anspruch 1 bereits als qualitativ Uberraschend, so dal3 die 

Frage der Uberraschenden quantitativen Uberlegenheit dahin-

stehen kann. Aus diesern Grund braucht auch auf die Entgegen-

haltung 4 nicht eingegangen zu werden. 

4. Wie irn angefochtenen Beschlui3 zutreffend festgestelt wird, 

sind in. der nächstliegenden Entgegenhaltung 1 antiallergisch 

wirksarne 2-Arninothiochrornone beschrieben, die auch das Grund-

gerUst für die anme1dungsgern3en Verbindungen nach Anspruch 1 

bilden, soweit dort 4-Oxo-4H--1-benzothiopyrane beansprucht 

werden (vgl. hierzu auch Formel lb auf S. 10 der Eeschrei-

bung). Die bekannten Verbindungen enthalten in 2-Stellung 

eine Ai'ninOgruppe, in 3-Stellung einen Cyan- oder Carboxarnido-

rest, Rests also, die in den beanspruchten Verbindungen 

Uberhaupt nicht vorkommen. 
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Diese beiden Positionen können anmeldungsgernäl3 unsubstituiert 

oder durch bestirnmte Reste mit der fUr R 1  und R2  angege-

benen Bedeutung substituiert gem. Zudem enth.lt der dem 

Thiopyranring annellierte Benzolring (Ph) anmeldungsgemäl3 

den Rest R-CO--NH-, der wiederum den bekannten Verbindungen 

frernd ist. 

Entgegenhaltung 2 betrif ft antiallergische Thiophene, Benzo-

thiophene oder Thiophene mit in 4.5-Stellung angegliederten 

carbocyclischen, oder L1 oder S enthaltenden gesättigterx Rest. 

Gemeinsames Merkmal all dieser bekannten Verbindungen ist die 

in 2-Stellung durch die ggf. veresterte Oxaminsäuregruppe 

substituierte Thiophengrundstruktur. Hiervon unterscheiden 

sich die beanspruchten Verbindungen vor allem durch em 

anderes GrundgerUst. Der Arimeldungsgegenstand ist daher neu. 

5. 	FUr die Bewertung der erfinderischen Thtigkeit chemischer 

Stoffe werden - wie hier - häufig deren Uberraschende Eigen-

schaften herangezogen. Nach herrschender Meinung werden diese 

Eigenschaften im wesentlichen von der Struktur der Stoffe ge-

pragt. Die Struktur setzt sich nach dem Ublicheri Sprachge-

brauch zusammen aus charakteristischen Struktureiementen, d9r 

Grundstruktur und der Art und Stellung von Substituenten. Da 

wissenschaftlich gesicherte Zusammenhänge zwischen Struktur 

und Eigenschaften chemischer Stoffe eher die Ausnahme sind, 

ist man bei Prognosen Uber die Eigenschaften soicher Stoffe 

im Hinblick auf deren Struktur regelmä3ig auf Empirie und 

AnalogieschlUsse angewiesen. Wie weit soiche AnalogieschlUsse 

zulässig sind hängt in erster Linie von Umfang der Kenntnisse 

und den speziellen Sachgebiet ab. Fachmännische Prognosen 

mdssen .im ailgemeinen dort thr Ende finden, wenn Stoffe auf 

ihre Eigenschaften bin zu beurteilen sind, die durch Aus-

tausch sämtlicher Strukturelemente aus Verbiridungen des Stan- 

des der Technik mit gleicher Wirkungsrichtung gedanklich 

synthetisiert wurden. Ein soicher Fall liegt hier vor. 
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6. 	Die Anmelderin hat sich die Aufgabe gesteilt, weitere anti- 

allergische Verbindungen bereitszustellen. Diese Aufgabe wird 

durch die Schaffung der im Anspruch 1 strukturell näher defi-

nierten Verbindungen gelost. Diese Verbindungen kommen im 

wesentlichen gedanklich in 3 Schritten dadurch zustande, dal3 

man aus dem antiallergischen Thiophenoxaminsäurederivaten 

nach Entgegenhaltung 2 den neben anderen Substituenten vor-

handerien Oxaminsäuresubstituierten herausgreift (Schrift 1) 

und diesen mit dem 4-Oxo-benzothiopyrangrundgerUst der anti-

allergischen Verbindungen aus Entgegenhaltung 1 kombiniert 

(Schrift 2) und speziell an den annell.ierten Benzolring 

arifUgt (Schrift 3). 

Bereits die Uberlegungen zu den ersten beiden Teilschritten 

lagen aus fachmännischer Sicht nicht nahe. Beiden Entgegen-

haltungen 1st nämlich zu entnehmen, da3 fUr die antiallergi-

schen Eigenschaften der Stoffe das Zusammenwirken all ihrer 

Strukturelemente notwendig ist, d.h. entweder die Kombination 

der 4-Oxo-benzothiopyrangrundstruktur mit dem Aminorest und 

dem Cyan- oder Carbamidsubstituenten oder die Kombination der 

Thiophengrundstruktur mit der 0xaminsauregruppe und dem Cyan-

rest. Allein die Idee, die Grundstruktur in beiden Kombina- 

tionen auszutauschen, mag bereits erfinderisch sein; denn sie 

setzt die Kenntnis von der Gleichwirkung der Amino- und Oxa-

minsäuregruppe voraus. Dem braucht indes nicht nachgegangen 

zu werden, weil für Schritt 1 und -2 die Uberraschende, • erst 

anrneldungsgemäl3 verraittelte Erkenntnis hinzukornmt, daB die 

nach dem Stande der Technik als wesentliches Strukturelement 

angesehene Cyangruppe entbehrlich wird. 

Die PrUfungsabteilung hat zum Gegenbeweis die En.gegenhaltung 

3 angefUhrt und sich dort auf die Verbindung Nr. 2017, 2018, 	- 

1955 u. 1957 bezogen. Bei diesen Stoffen handelt es sich urn 

AppetitzUgler aus der Phenthylaminreihe, deren Stickstof f- 
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atom durch die Reste 3-Chiorpropyl-, 2-Hydroxypropyl, thy1-

und 2-Cyanäthyl substituiert ist. Damit solite of fenbar ge-

zeigt werden, daI3 die appetitztigelnde Wirkung der Phenäthyl-

amine nicht abhängt von der An- oder Abwesenheit des Cyan-

restes. Diese auf einem strukturel.1 u. wirkungsmä3ig eng 

begrenzteri Fachgebiet gewonnene Erkenntnis hätte einen Fach-

mann nicht auf das diesbezUglich. weitab liegende Gebiet 

antiallergischer 4-Oxo-benzothiopyrane Ubertragen7 er hätte 

vielmehr der Ausage nach Entgegenhaltung 1 vertraut, wonach 

der Cyanrest im Zusammenhang mit der zuletzt genannten 

Grundstruktur ein wichtiges Strukturelement für die anti-

allergische Wirksamkeit ist. 

Schlie3lich lagen auch Uberlegungen, wie sie der gedankliche 

Schritt 3 erfordert, d.h. die Verschiebung des Oxaminsäurere-

stes vom heterocyclischen zum carbocyclischen Teil des Grund-

gerUstes nicht nahe; denn beiden Entgegenhaltungen ist zu 

entnehrnen, dai3 der Pmino-bzw. Oxaminsäurerest die 2-Stellung 

zum heterocyclisch gebundenen Schwefelatom einnehmen mui3. 

7. Diese Uberlegungen gelten in noch stärkerem MaL3e für die 

2-Oxo-benzothiopyrane riach Anspruch 1 (vgl. hierzu auch Be-

schreibung S. 10 Formel Ia), weil für eine derartig modif i-

zerte Grundstruktur jedes strukturelle Vorbild fehite. Der 

Gegenstand nach Anspruch 1 beruht somit auf einer erfinde-

rischen Tätigkeit. 

8. Hinter der von der PrUfungsabteilung aufgeworfenen Frage, ob 

für die Stoffe nach Anspruch 1 die Voraussetzungen der erfin-

derischen Tätigkeit wenigstens in repräsentativer Weise Uber 

den ganzen Bereich vorliegen mUssen, verbirgt sich nach Auf-

fassung der Karniner die Forderung nach Glaubhaftmachung der 

behaupteten Wirkung. Art. 96(2) EPU schreibt vor, daB die 

PrUfungsabteilung dem Anmelder sämt1iche Patentierungshinder- 
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nisse mitteilt. Ein soiches Patentierungshindernis lcann dariri 

bestehen, dal3 die Patentabteilung aufgrund eigener Sachkunde 

zu der Uberzeugung gelangt, dai3 Angaben oder Behauptungen der 

Anmelderin, die für die Patentierung wesentlich sind, z.B. 

Angaberi Uber die patentbegrUndende Wirksamkeit, objektiv 

nicht oder nicht im behaupteten Umfang zutreffen. Werden 

soiche objektiv erforderlichen Angaben nicht glaubhaft ge-

macht, so kann die Anmeldung nach Art. 97(1) EPU zurUckgewie-

sen werden. 

Wie unter 6. bereits ausgefUhrt, hat sich die Anmelderin im 

vorliegenden Fall die Aufgabe gestelit, weitere Antiallergika 

bereitzustellen und diese Aufgabe durch die Schaffung der an-

spruchsgemäl3 näher bezeichneten Oxo-benzothiopyrane gelöst. 

Die Karnmer hat keinen Zweifel daran, dal3 these Aufgabe tat-

sächlich gelost wird. Auch die weitab liegenden Entgegerihal-

tungen 3 und 4 geben keine Veranlassung zu soichem Zweifel. 

Einer eigenen Glaubhaftmachung der antiallergischen Wirksam-

keitbedarf es daher bier nicht. 

9. 	Nach alledem tragen die ZurUckweisungsgrUnde die angefochtene 

Entscheidung nicht. Indes ist die Erteilung des nachgesuchten 

Patents derzeit nicht moglich, weil derzeit weder gewaihrbare 

Patentansprllche vorliegen noch die PrUfung erstinstanzlich 

abgeschlossen ist (vgl. die angefochtene Entscheidung 

Seite8, Abs. 3). 

Aus diesen GrUnden wird wie folgt entschieden: 

1. Die Entscheidung der PrUfungsabteilung 008 des Europäischen 

Patentamts vom 2. September 1982 wird aufgehoben. 

2. Die Sache wird zur weiteren SachprUfung an die Vorinstanz 

zurUckverwiesen. 

I .- J~, 	
; 

In 

k 


