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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

E. S. D.

Re:  Expediente No. 00.031.259.
Solicitud de  Patente de Invencion titulada:
“DERIVADOS DE PIPERAZINA UTILES COMO
ANTAGONISTAS DE CCRS5”.
Solicitante : SCHERING CORPORATION.

RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO POR ESTADO No. 109
DE FECHA 27 DE JULIO DE 2000, CONCEPTO TECNICO No. 871

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogota, identificado tal como
aparece al pie de mi firma en mi cardcter de apoderado de la sociedad en referencia, me
permito manifestar lo siguiente ante el auto emanado por ese Despacho, dentro del término

de prérroga solicitado en mi memorial de fecha 8 de septiembre de 2000:

1. En atencion a la unica observaciéon del Examinador Técnico, dirigida a la
Reivindicacion 25, me permito modificar dicha reivindicaciéon de tal forma que no se
reivindica un equipo (kit), sino una “presentacién”. Para tal efecto, adjunto un Capitulo

Reivindicatorio Modificado que contiene el cambio anteriormente mencionado.
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El objeto del cambio obedece a la intencién de proteger no tanto la presentacién
fisica de un equipo (V.gr. un estuche), si no mas bien a una modalidad de la invencidn, en
particular una presentaciéon comercial de los medicamentos que conforman la composicién

objeto de reivindicaciones anteriores, pero en un formato donde no estén previamente antes.

A este respecto, con las invenciones dirigidas a composiciones para el tratamiento
de VIH, es necesario incluir este tipo de reivindicaciones para obtener una proteccion
adecuada del concepto inventivo. En este campo de la técnica es muy comun administrar
varios medicamentos al mismo tiempo, y no necesariamente mezclados con anterioridad en

una composicion envasada.

Mas atin, es de suma importancia para la presente invencién reivindicar la
presentacion que comprende tanto el compuesto objeto de la solicitud como uno o mas

compuestos utilizados para tratar el virus de inmunodeficiencia humana, debido a que:

a- Los beneficios que se obtienen a través de una presentacién como la
que se desea reivindicar son los mismos o muy similares a los que se obtendrian por una

composicién.

b- La presentacion que se desea reivindicar permite extender la
proteccion de la patente a esta modalidad del invento. De lo contrario, un tercero podria
aprovecharse del concepto inventivo sin infringir la patente, lo cual constituiria una burla

del sistema de patentes.

2. Sin embargo en el evento que el Examinador insista en su posicion, ruego
que simplemente considere DESISTIDA la Reivindicacion 25, mas no considerar que la |

presente constituya una respuesta inadecuada y dé lugar a una declaracion de abandono.

Atentamente,

- E
C.C. No. 79.782.747 de Bogota
T.P. 74.295

Anexos: Capitulo Reivindicatorio Modificado.




CAPITULO REIVINDICATORIQ

REIVINDICACIONES

1. Un compuesto representado por la féormula estructural de formula i

R3 RJ
R? N s R®
R N R
N
N0
RZ

o por una sal farmacéuticamente aceptable de los mismos, en los cuales
(1)  R? es R%fenilo, R¥®-piridilo, R®-tiofenilo o R%-naftilo;

R' es hidrdgeno o alquilo Cy-Cs; -

R? es R% R R'fenilo; R% R'", R'-heteroarilo substituido de 6
miembros; R, R'°, R''-N-6xido de heteroarilo de 6 miembros substituido;

+  R" R"“.heteroarilo substituido de 5 miembros; naftilo: fluorenilo;

e 7
—C\ 7 —C—
difenilmetilo, I:"xs o) ;'qts heteroarilo

R? es hidrogeno, alquilo C-Cs; (C;-Ce)alcoxi (Cy-Cs)alquilo, cicloalquilo
C3-Cio. cicloalqui!C;-C10(C1~C5)alqui|o, R8-fenilo, R3-fenil(Cy-Cg)alquilo, RS-
naftilo, Rs-naftil(C;Cs)alquilo. R%-heteroarilo o R8-heteroaril(C;-Cg)alquilo;

R* R® R’y R' estan independientemente seleccionados del grupo que
consiste en hidrogeno y (C,-Cg)alquilo;

R® es hidrégeno, alquilo C;-Cg 0 alquenilo C»-Cs;

R representa de 1 a 3 substituyentes independientemente

seleccionados del grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, alquilo C4-Ceg,

. MODIFICADO -0,
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alcoxi Cy-Cs, -CF3, CF30-, CH3C(O)-, -CN, CH3S0O,-, CF3S0,-, R'*-fenilo, R'-
bencilo, CHyC(=NOCHa), CH3C(=NOCH,CHs). <O:©\ -NH,,
o) so;”

-NHCOCF3;, -NHCONH(alquilo C,-Cg), -NHCO(C+-Cs alquilo), -NHSO,(alquilo
C1-Ce), heteroarilo de 5 miembros y }OL , donde X es -O-, -NH-

—N X
0 -N(CHy)-: | L—/

R%® es de 1 a 3 substituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en hidréogeno, halégeno, -CF3, CF30-, -CN, CF3S0,-. R™-

fenilo, -NHCOCF3, heteroarilo de 5 miembros y 'E\)k , donde X es tal
. —N X
()

como se ha definido mas arriba;
R® representa de 1 a 3 substituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en hidrégeno, halégeno, -CF3, CF;0-,

CH3C(0)-, -CN, CF3S02-, R™-bencilo, CH3C(=NOCHS,), CH3C(=NOCH,CH,),
QN
o SOz ,
0

-NHCOCF3, heteroarilo de 5 miembros y __N’U\x , donde X es tal como se ha
o

definido mas arriba;
R® y R' estan independientemente seleccionados .de| grupo que
consiste en (Cy-Cg)alquilo, halégeno, -NR''R'®, -OH, -CF,, -OCH,, -O-acilo, -
OCF3y -Si(CHj) 3
| R" es R° hidrégeno, fenilo, -NO,, -CN, -CH,F, -CHF, -CHO, -
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CH=NOR", piridilo, N oxido de piridilo, pirimidinilo, pirazinilo, -
N(R')CONR'"R', -NHCONH(cloro-(C1-Cg)alquilo), -NHCONH((C5-

C1)éicloaIquilo(C1-Ce)anuilo), -NHCO(Cs-Cg)alquilo, -NHCOCF3;, -NHSO,N((Cs-
Cs)alquilo),, -NHSO,(C4-Cs)alquilo, -N(SO2CF3),, -NHCO,(C1-Cg)alquilo, C3-Cig
cicloalquilo, -SR%, -SOR¥, -SO,R¥, -SO;NH(Ci-Cg alquilo), -OSO,(C:-
Ce)alquilo, -OSOZCFg. hidroxi (C;-Cg)alquilo, -CON R'R'®, -CON(CH,CH,-O-
CHs)z, -OCONH(C4-Ce)alquilo, -CO,R", -Si(CH3)3 0 -B(OC(CHa)a)z;

R'? es (C;-Ce)alquilo, -NH, o R'"-fenilo;

R'™ representa de 1 a 3 substituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en hidrégeno, (C;-Cg) alquilo, -CF3, -
CO3R+7, -CN, (C4-Cg)alcoxi y haldgeno;

R y R'™ estan independientemente seleccionados del grupo que
consiste en hidrégeno y alquilo C4-Cs, 0 R'® y R'® conjuntamente son un grupo
alquileno C»-Cs y con el carbono al cual estan unidos forman un anillo espiro de
3 a 6 atomos de carbono;

R", R™ y R' estan independientemente seleccionados del grupo que
cdnsiste en H y alquilo C4-Cg; y

- R?% g5 alquilo C4-Cs o fenilo; o

(2) R?es R3-fenilo, R-piridilo o R8-tiofenilo;

4

R? es fluorenilo, difenilmetilo; ﬂ‘b ,/R‘ 0 Flz‘s heteroarilo;
| 7 .
R'° é‘la

y R1, R3. R4‘ RS‘ RG, R7, Rs, Rg. R10, R”, R12, R13, R14, Rls, R16, R17, R18,
R'*y R? son tal como se han definido en (1).

2. Un compuesto de la reivindicacion 1, en el cual R? es R®-fenilo o R®-

naftilo.

(TR
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3. Un compuesto de la reivindicacion 2, en el cual R? es Rsa—Qg

/
R~ ¢
donde R* es ~CF3, CF30- o halégeno; o R? es O

donde R?® es alcoxi.

158 -

4. Un Compuesto de la reivindicacion 1, donde R® es hidrégeno, alquilo
(C+-Cé), Re-fenilo, R®-bencilo o Re-piridilo. |

5. U.n compuesto de la reivindicacion 1, en el cual R' es hidrogeno; R® es
hidrégeno o metilo; R* es metilo y R® y R” son cada uno hidrogeno.

6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en el cual R? es R°.
R*"'-fenilo; R%, R, R""-piridilo 0 un N-6xido del mismo; o R®, R™, R"'-pirimidilo.

7. Un compuesto de la reivindicacién 6, en el cual R? esta seleccionado

del grupo que consiste en

ann. AN

M 10 Aann
p2 o me AU R AR | NP
/\l .LR” N \l = |
S NN >
- N ' R” N N
R ;’”

y

donde R® y R'? estan seleccionados del grupo que consiste en (C4-Cg)alquilo,
halégeno, —OH y —-NH,.
8. Un compuesto seleccionado del grupo que consiste en los que estan

representados por la formula estructural




en la cual R, R?, R® y R? son tal como se definen en la tabla siguiente:

R R3 R6 R2
CH w~
B¢ D} A H ch\t,CHa
H WA,
Bf‘@"‘é .?C:; -CH3 H3C\©CH3
O O | 1| oo
N )
CH ~
F3C«©—§ i H HzN@,Cl
Fch—Z o H ch\ij/CHa
N
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9H3 H S~
H;@i@,z : H4C N/ | CHs
NOCH CH i A
: 7 CH3 HaC CHy
H3C }
CH3CH20 2 H -CH3 H3C~é;‘:/‘/CH3
W |
b
CHyCH0~ Y—1§ H CHa | 6 :“ -
)
93 NN
H o
FSCO_S . :c y .CHchl ch%rCH:;
Ne N
F3C < > é \':‘ -CHzCHJ Hsc%k’rCHs
‘ . NeN
F3C-©_s 'CHZCH3 ch e CH3
: NHCON=Zt
0] o
-CH3 HgC@CH;
F3C)Lﬁ’©_-é -?HS
F3C< > é D\— -CHl H3C 2 CH-
: NeN
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Facd )3 L CH, Hsct‘a,cm

NHCONHE!

F3C.©-—s é\ -CHJ chWCH:!
H NeN

Facd ) o -CH, |y, iw CHj

NHCONHE

Fﬁ‘@f‘é I -CH, H3C\;M\I(CH3

Facd_)—§ (ﬂ:-" -CH, H;,CJ\',/CHa

'9. Una composicion farmacéutica para el tratamiento del virus de
inmunodeficiencia humana, rechazo al trasplante. de 6rganos sélidos,
enfermedad de injerto versus huésped, artritis, artritis reumatoide, enfermedad
inflamatoria del intestino, dermatitis atopica, psoriasis, asma, alergias o
esclerosis multiple que comprende una cantidad eficaz del antagonista CCR5S
de la reivindicacion 1 en combinacidn con un portador farmacéuticamente
aceptable.

10. El uso de un compuesto de la reivindicacion 1 para la preparacion de
un medicamento para tratar el virus de inmunodeficiencia humana, rechazo de
trasplantes de 6rganos solidos, enfermedad de injerto versus huésped, artritis,
artritis reumatoide, enfermedad inflamatoria del intestino, dermatitis atopica,
psoriasis, asma, alergias o esclerosis multiple.

11. El uso de un compuesto de la reivindicacion 1 para la preparacion de
un medicamento para el uso combinado con uno o mas agentes antivirales

utiles para el tratamiento del virus de inmunodeficiencia humana.
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12. El uso de la reivindicacion 11, donde el agente antiviral esta
seleccionado del grupo que consiste en inhibidores de transcriptasa inversa
nucleosndlca inhibidores de transcriptasa inversa no nucleosidica, e inhibidores -
de proteasa.

13. El uso de un compuesto de la reivindicacion 1 para la preparacion de
un medicamento para el uso combinado con uno o mas agentes para el
tratamiento de rechazo a los trasplantes de organos solidos, enfermedad de
injerto vs. huésped, enfermedad inflamatoria del intestino, artritis, artritis
reumatoide o esclerdsis multiple.

14. El uso de un antagonista CCRS5 de la formula | para la preparacion
de un medicamento para el tratamiento del virus de inmunodeficiencia humana,
rechazo a los trasplantes de érganos solidos, enfermedad de injerto versus
huésped, artritis, artritis reumatoide, enfermedad 'zinﬂamatoria del intestino,
dermatitis atopica, psoriasis, asma, alergias o esclerosis multiple, donde el
antagonista CCRS5 esta representado por la formula estructural I

r® B'

S R’
N R’

'k/NR
ﬁ

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, donde

R es R®-fenilo, R8-piridilo, R-tiofenilo o R®-naftilo;

R' es hidrogeno o alquilo Ci-Cs;

R? es R% R'", R'-fenilo; R%, R'Y, R'"-heteroarilo substituido de 6
miembros; R%, R', R" N-6xido de heteroarilo substituido de 6 miembros; R'?,

R"-heteroarilo substituido de 5 miembros; naftilo; fluorenilo; difenilmetilo




le15 /=/R” flq15
—C o -C— heteroarilo
é‘—;\\_// é\ﬁ

R® es hidrogeno, alquilo C1-Cs; (C1-Cg)alcoxi (Cs-Cs)alquilo, cicloalquilo
C3-Co, cicloalquilC3-Cyo(Cy-Ce)alquilo, R-fenilo, R®-fenil(Cy-Cs)alquilo, RE-
naftilo, R%-naftil(C4-Cg)alquilo, R8-heteroarilo 0 R®-heteroaril(C,-Cs)alquilo;

R* R R’y R™ estan independientemente seleccionados del grupo que
consiste en hidrégeno y alquilo (C4-Ce);

R® es hidrageno, alquilo C4-Cs 0 alquenilo C-Cé;

R® es de 1 a 3 substituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en hidrogeno, halégeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, -CF3,
CF30-, CHsC(O)-, -CN, CH3SO,-, ACF3802-, R'"-fenilo, R'-bencilo,
CH;C(=NOCHj3;), CH3C(=NOCH,CHa), <Z©\ _ -NH;,

SO,

-NHCOCF3, -NHCONH(alquilo C;-Cs), -NHCO(alquilo C;-Cs), -NHSO(alquilo

C4-Cs), heteroarilo de 5 miembros y X , donde X es -O-, -NH-0 -

N(CH3)-;

R® y R' estan independientemente seleccionados del grupo que
consiste en (Cy-Cg)alquilo, halogeno, -NR'R'S, -OH, -CF3, -OCH;, -O-acilo, -
OCF; y -Si(CH3) 3.
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R" es R hidrégeno, fenilo, -NO,, -CN, -CH,F, -CHF,, -CHO, -

CH=NOR'", npiridilo, N oxido de piridilo, pirimidinilo, pirazinilo, -

N(R')CONR'"R?, -NHCONH(cloro-(C;-Cs)alquilo), -NHCONH((C3- -

Cy)cicloalquilo(C4-Cs)alquilo), -NHCO(C1-Ce)alquilo, -NHCOCF3, -NHSO,N((C;-
Ce)alquilo),, -NHSO,(C4-Cg)alquilo, -N(SO,CF3),, -NHCO,(C4-Cg)alquilo, C3-Cyp
éicioalquiio, -SR®, .SOR®, -SO,R®, -SO,NH(C:-Cs alquilo), -OSO,(Cs-
Cs)alquilo, -OSO,CF3, hidroxi (C4-Cg)alquilo, -CON R'VR™, -CON(CH,CH,-O-
CHa)a, -OCONH(C-Ce)alquilo, -CO,R", -Si(CH3)3 0 -B(OC(CHs)a)a;

R es (C,-Cg)alquilo, -NH; o R”-fenilo;

R' representa del | ‘a 3 substituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en hidrogeno, (C4-Cs) alquilo, -CF3, -
CO2R47, -CN, (C4-Cé)alcoxi y haldgeno;

R' y R' estan independientemente seleccionados del grupo que
consiste en hidrogeno y alquilo Cy-Cs, 0 R' y R'® conjuntamente son un grupo
alquileno C,-Cs y con el carbono al cual estan unidos forman un anillo espiro de
3ab étomosk de carbono;

" RY, R"™ y R" estan independientemente seleccionados del grupo que
consiste en H y alquilo C+-Cs, ¥

R? es alquilo C;-Cs o fenilo.

15. El uso de la reivindicacion 14, en la cual R es R®fenilo o R®-naftilo.

16. El uso de la reivindicacion 15, en la cual R es
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17. El uso de la reivindicacion 14, en la cual R? es hidrogeno, alquilo (C;-
Cs). R3-fenilo, R%-bencilo o R%-piridilo.
| 18. El uso de la reivindicacion 14, en la cual R' es hidrogeno y R® es -
hidrogeno o metilo.
19. El uso de la reivindicacion 14, en la cual R? es R®, R'®, R"'-fenilo; R®,
R, R"-piridilo 0 un N-6xido del mismo o R®, R'®, R"-pirimidilo.
20. El uso de la reivindicacion 19, en la cual R? esta seleccionado del

grupo que consiste en

ann 9 T 10
Aann 9 10 Rg R10 R%(R
R9 R'0 R p R ~ : f
z ‘ \ g N\\‘» y NQrN
R H} ’ .

donde R y R'® estan seleccionados del grupo que consiste en (C4-Cg) alquilo,
halégeno, -OH y —NH,.

21. El uso de la reivindicacion 20, donde R? es fenilo o piridilo y R*' es
hidrogeno, o donde R? es pirimidilo y R'! es hidrogeno, metilo o fenilo.

. 22. El uso de la reivindicacion 14 para el tratamiento del virus de
inmunodeficiencia humana. que comprende uno 0 mas agentes antivirales que
son utiles en el tratamiento del virus de inmunodeficiencia humana.

23. El uso de la reivindicacion 22, donde el agente antiviral esta

seleccionado del grupo que consiste en inhibidores de transcriptasa inversa

nucleosidica, inhibidores de transcriptasa inversa no nucleosidica e inhibidores
de proteasa.

24. El uso de l1a reivindicacidon 14 para el tratamiento de rechazo a los
transplantes de organos sélidos. enfermedad de injerto versus huésped,

enfermedad inflamatoria del rifién, artritis reumatoide o esclerosis multiple, que
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comprende ademas uno o mas agentes utiles para el tratamiento de dichas

enfermedades.

25. [MODIFICADA] Una presentacidbn que comprende en recipientes
separados en un paquete Unico, composiciones farmacéuticas que se usan en
combinacioén para tratar el virus de inmunodeficiencia humana que comprende en
un recipiente una composicién farmacéutica que comprende una cantidad eficaz
de un antagonista CCRS de la reivindicacion 14 en un portador farmacéuticamente
aceptable, y en recipientes separados, una o més composiciones farmacéuticas
que comprenden una cantidad eficaz de un agente antiviral u otro agente que es
atil en el tratamiento del virus de inmunodeficiencia humana en un portador
farmacéuticamente aceptable.

H
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Industria vy Comergio

SUPERINTEMDENCIA

2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

Foio_2€3
Radicacion no ©0 ~ 31259
Concepto Tecnico no_YIB . Clasicacien Intemacional de Patentes_AG1 1< 31 /49 57/
3V/4qus

Prébﬁcado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decision 486 se determiné que
esta solicitud de Patente de Invencién:

SI[>{ NO[]  Contiene un resumen de lainvencion (Art26-e).
SI[>] NO[] Contiene el titulo o nombre de lainvencion (Art.27-d).
SI{X] NO[]  Contiene la descripcion de la invencion (Art.26-b).

SIfX{ NO[] NOESAPLICABLE [ ] Contiene los dibujos necesarios para comprender fa invencion
- (Art.26-d)

SIK] NO[] Contiene una o més reivindicaciones. (Art.26-c).

SI{] NO[ ] NO ES APLICABLE [;4 Han sido desarrollados los productos ylo procedimientos a partir
de recursos genéticos o de sus productos derivados de los que cualquiera de los Paises
Miembros es pais de origen. (Art. 26- h).

SI[{] NO[] NO ES. APLICABLE X JLos productos ylo procedimientos han sido obtenidos o
desarrollados a partir de los conocimientos fradicionales de las comunidades indigenas,
afroamericanas, 0 locales de los paises miembros, de acuerdo a lo establecido en la
Decisién 391 y sus modificaciones y reglamentaciones vigentes. (Art. 26-i).

SI{ ] NOPS Lainvencion se refiere a un producto relativo a un material biologico. (Art.26-J).

SIP§ NOI | La prioridad coincide con la materia reivindicada.

SIlK] NO[ ] - CUMPLELOS REQUISITOS TECNICOS

c,osg\\\o\o ve\v\“&\Cd\o{\b

OBSERVACIONES Y OTROS: Si ] NO [ ] ver hoja(s) anexa(s) % N
coXOS\O |, TONOI TR 2eT,

EXAMINADOR TECNICO

207039
BogotaD.C., \&3 ﬁq;zg [ro0T,

Carrera 13 No. 2700 Piso 5y 10
Conmutador: 334 12.21-2-34 -
Fax: 281-31 25 e-mail: info@sic.gov.co -

Santa Fe de Bogota D.C. - Colombia




Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

Folio 264
| G416
2020 2002 06 |9
Bogota, D.C.
A

Doctor(a)
CARLOS R. OLARTE
Apoderado(a)
REFERENCIA: Radicacién No. 00-31259

Tramite 002

Evento 001

Actuacion 416

Oficio No. 638

Folios 001

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, reune los requisitos de forma establecidos en los articulos 26 y 27 de la
Decision 486 de la Comisién de la comunidad andina, y en las demas disposiciones vigentes sobre
la materia, se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de comunicaciones para efecto de su
publicacion en la Gaceta de Propiedad Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma
Decision.

Cumplase
Dado en Bogota, D.C., a los 46 AoR. 2087
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ALIX CESPEDES DE VERGEL
Jefe dgl}ivisién de Nuevas Creaciones

Bogota, D.C.,J‘%’Oq) O 6 El extracto ge esta solicitud fue publicado en el nimero Sl 7 dela
Gaceta de Propiedad Industrial, de fecha 23-Ub-2002 . El término hébil sefialado por la ley
expird el 14-09-0L ySI__NO Y se presentaron oposiciones por parte de terceros.
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