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Solicitante BOEHRINGER INGELHEIM INTERNATIONAL GMBH
Fecha de solicitud 3 de diciembre de 2010

I. RECURSO ViA GUBERNATIVA

Yo, Luz Clemencia DE PAEZ, en mi condicién de apoderada de la I»lkociedad
BOEHRINGER INGELHEIM INTERNATIONAL GMBH solicitante de la patellpte de la
referencia, por el presente escrito atentamente manifiesto a usted que debilldamente
notificada de la Resoluciéon No. 43787 del 30 de julio de 2013, interpongo en su tg:ontra el
recurso de REPOSICION, para que sea revocada y en consecuencia se con‘ceda el
privilegio de patente de invencion para "INHIBIDORES DE DPP-IV PARA US(\)\ EN EL
TRATAMIENTO DE NAFLD” a favor de BOEHRINGER INGE\LHEIM
INTERNATIONAL GMBH.

Il. OPORTUNIDAD DE LA IMPUGNACION

La Resolucién No. 43787 del 30 de julio de 2013, con fecha de publicao:ién de
listado del 6 de agosto de 2013, fecha de vencimiento del 6 de septiembre de 2\013, y

fecha del término legal 13 de septiembre de 2013. En consecuencia, me encpentro
dentro de la oportunidad legal. |
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“EXCELENCIA LEGAL EN UN MUNDO SIN FRONTERAS”
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3.2.5

Il. LA DECISION RECURRIDA

Mediante la Resolucion objeto de la presente impugnacion, el Superintendente de
Industria y Comercio decidio:

Denegar la patente de invencién a la creacion titulada: “INHIBIDORES DE DPP-IV
PARA USO EN EL TRATAMIENTO DE NAFLD” |

En la parte motiva de la providencia, se mencionaron los siguientes fundarr“entos:

Que la solicitante mediante escrito radicado bajo el N° 10-0152516-00009-0000
del 19 de abril de 2013, respondié oportunamente el requerimiento forrrhulado y
presentd nueva(s) reivindicacién(es) 1 a 20.

Que por su parte, no se acepta el nuevo capitulo reivindicatorio presentado,
comoquiera que no se ajusta a las prescripciones contenidas en el articu’lo 34 ya
que en el capitulo descriptivo no se hace alusion al proceso para la obtencién de
las formas farmacéuticas de las reivindicaciones 1-8,13-14,17-20 ni la
reivindicacién, no describe el proceso obtencidn de la reivindicacion 16'(sic). El
capitulo descriptivo no describe el proceso para la obtencién de las
composiciones farmacéuticas en forma de capsulas, polvos, supdsitorios,
pomadas para pacientes diabéticos. A pesar de que la solicitante hace alusién
de estos, las reivindicaciones solicitan el proceso y composiciones quie no se
encuentra descrito en el capitulo descriptivo.

Por lo tanto, se tendran en cuenta los argumentos relacionados con el ]capitulo
reivindicatorio que fue objeto de examen definitivo radicado bajo el N° 10-
1525166-00003-0000. |

(...) De acuerdo con las tablas anteriores, las caracteristicas esenci%les del
compuesto de la reivindicacién 1 habian sido divulgadas previamente en el (los)
documento(s) D1, D2, D3, D4, D5, D6, D7, D8, D9, D10, D11, D12y D1!3 por lo

tanto, la materia reivindicada no es nueva.

En consecuencia, la reivindicacion 1 no es nueva, segun lo divulgado en el (los)
documento(s) D1, D2, D3, D4, D5, D6, D7, D8, D9, D10, D11, D12 y D13



3.26 Por su parte, las reivindicaciones dependientes 2 a 17 no mencionan 'lalguna
caracteristica que haga nuevo el compuesto de la reivindicacion 1, por loj tanto,

tampoco cumplen con lo establecido en el mencionado articulo 16 de la Decisién
1
486.

|
|
1

IV. OBJETO DEL RECURSO I‘

|
De acuerdo con los argumentos que expongo a continuacion, solicito atentamente
a su Despacho lo siguiente:

4.1 Revocar la Resolucion No. 43787 del 30 de julio de 2013.
4.2  Conceder el privilegio de patente de invencién para "INHIBIDORES DE DF‘P-IV

PARA USO EN EL TRATAMIENTO DE NAFLD” a favor de BOEHRII“llGER
INGELHEIM INTERNATIONAL GMBH. g

|

V. FUNDAMENTOS DEL RECURSO

5.1 De la incorrecta interpretacion que hace el Examinador de la Decision 486

Por favor noten que la Unica razén que ha establecido el legislador para la no aceptal‘lcién
de un nuevo capitulo reivindicatorio, modificado en razén a lo dispuesto por el articuld 34
de la Decisién 486, es la ampliacion de la materia contenida en la solicitud inicial. As‘;i, el
examinador debié demostrar que en efecto existia una ampliacién de la materia conterl'ﬂda
inicialmente para no aceptar el capitulo reivindicatorio radicado el 19 de abril de 2013,

algo que el examinador no hizo y, al contrario, de forma arbitraria no acepté. g
|
5.1.1 Para la demostracion de lo planteado en el anterior parrafo, conviene traer en primer

lugar lo dicho por el Tribunal de Justicia de la Comunidad Andina en la Interpretao\]ién
Prejudicial 63-IP-2007 1
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Si bien el invento objeto de la solicitud de patente debe encontrarse concluidé
al momento de presentarse ante la Oficina Nacional Competente —y en ta:I
sentido debe ser susceptible de aplicacién industrial— ello no obsta para que el
peticionario pueda modificarla, motu proprio 0 a instancia de la autoridad
administrativa, en cualquier estado del tramite. ‘

|
En efecto, conforme a lo dispuesto por el articulo 17 de la Decision 344, ell‘!
peticionario de una patente puede modificar su solicitud, redactando}
nuevamente las reivindicaciones, aclarando determinados pasajes de la
descripcion del invento, o en fin reformando aspectos de aquella que puedan‘:
dar lugar a objeciones totales o parciales por parte de la Administracion. |

La unica limitacion impuesta al solicitante respecto de la modificacién}l
consiste en que ésta no debe implicar una ampliaciéon del invento o de Ia"
divulgacion contenida en la solicitud presentada. Contrario sensu, Ia]
modificacion de la solicitud podra concretar el invento o reducir el:
alcance de las reivindicaciones, sin importar cual haya sido la redaccion ‘
originariamente propuesta; por lo que aun cuando el cambio sea'
sustancial con relacion a las reivindicaciones iniciales, lo unico relevante !
viene a ser que las nuevas reivindicaciones puedan seguir siendo |
sustentadas racionalmente con fundamento en la descripcién contenida
en la solicitud inicial.

(Resaltado nuestro)

|
5.1.2 En consecuencia de lo anterior, el Unico aspecto relevante que el examinador debid

tener en cuenta radica en si las nuevas reivindicaciones se encontraban contenidas eh la
solicitud inicial. i

5.1.3 El examinador establece que (1) el capitulo descriptivo no se hace alusion al
proceso para la obtencion de las formas farmacéuticas de las reivindicaciones 1-8,13-
14,17-20 (2) no describe el proceso obtenciéon de la reivindicacion 16 (3) el capitulo
descriptivo no describe el proceso para la obtencién de las composiciones farmacéuticll:as
en forma de capsulas, polvos, supositorios, pomadas para pacientes diabéticos (4): la
solicitante hace alusibn de estos pero las reivindicaciones solicitan el proceso vy
composiciones que no se encuentra descrito en el capitulo descriptivo. |
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Queremos llamar la atencion que el examinador indica que “la solicitante hace alusion de
estos” (los procesos descritos en las reivindicaciones). Por consiguiente, el examinador
también acepta que si existe la descripcion de lo reivindicado, contradiciendo su propia
argumentacién. “Descripcion” segun el diccionario de la Real Academia se define como
“Definir imperfectamente algo, no por sus predicados esenciales, sino dando una [ldea
general de sus partes o propiedades”. Por consiguiente, segun lo dicho por el mismo
examinador, el solicitante si estd dando una idea de sus partes o propiedades, del
proceso. Por consiguiente, también la argumentacion del examinador es equivocada. |

También queremos llamar la atencion del grave error que comete el examinadclbr al
pretender que en un capitulo descriptivo se consigne todo el conocimiento propio de una
persona versada en la materia, cuando esto no lo establece ni la legislacién, IMI la
jurisprudencia, ni es necesario que esto se dé. Lo que indica la Decision 486 en el artlliculo
28 es que “la descripcion debera divulgar la invencion de manera suficientemente clara y
completa para su comprensién y para que una persona capacitada en la materia técnica
correspondiente pueda ejecutarla”. Lo anterior indica que no es necesario colocar T:ODO
el conocimiento propio del arte en una descripcion, sino que en dicha descripcion débe ir
todo aquello que sea suficientemente claro y completo para que la_invencién pueda ser
ejecutada. Mas aun, como lo puede observar cualquier lector desprevenido, durahte la
descripcién de la presente invencién permanentemente se hace alusion a métodos
relacionados con el estado del arte que son evidentes para una persona conocedora de la
materia. Por consiguiente, el examinador se extralimita al exigir elementds no

contemplados en la legislacion y que vulneran los derechos de mi apoderada. ;

5.1.4 Ademas de lo anterior, y en relacion a lo citado por el examinador, queremos sllamar
la atencion que lo dicho por el examinador resulta ser falso, toda vez que la présente
solicitud si divulga de manera suficientemente clara y completa la invencion en su c$pitulo
descriptivo. Los siguientes son apartes de dicha descripcidén donde se definen clara;'mente
los procesos reivindicados: |

|
“(...) Una clase de esta realizacién se refiere al fosfato de sitagliptina monohidrato. La
base libre de la sitagliptina y sus sales farmacéuticamente aceptables se describeﬁ en la
patente de los EE. UU. n.° 6.699.871 y en el ejemplo 7 del documento WO 03/004498. El
fosfato de sitagliptina monohidrato cristalino se describe en los documento!s WO
2005/003135 y WO 2007/050485. Para mas detalles, por ejemplo, sobre un procedimiento
para fabricar, formular o usar este compuesto o su sal, se hace referencia, por t,lanto, a
estos documentos.(...)" |



“(...)La vildagliptina se describe especificamente en la patente de EE. UU. n.° 6.J1 66.063 y
en el Ejemplo 1 del documento WO 00/34241. Se describen sales especificas de la
vildagliptina en el documento WO 2007/019255. En el documento WO 2006/(?78593 se
describe una forma cristalina de vildagliptina, asi como una formulacién de comprimido de
vildagliptina. La vildagliptina puede formularse segun se describe en el docunlllento WO
00/34241 o en el documento WO 2005/067976. En el documento WO 2006/135723 se
describe una formulacién de liberacion modificada de vildagliptina. Para mas detalles, por
ejemplo, sobre un procedimiento para fabricar, formular o usar este compuestcL 0 su sal,
se hace referencia, por tanto, a estos documentos (...)”

“(...) La vildagliptina se describe especificamente en la patente de EE. UU. n.° 6%166.063 y
en el Ejemplo 1 del documento WO 00/34241. Se describen sales especificas de la
vildagliptina en el documento WO 2007/019255. En el documento WO 2006/(’@.)78593 se
describe una forma cristalina de vildagliptina, asi como una formulacion de combrimido de
vildagliptina. La vildagliptina puede formularse segun se describe en el documento WO
00/34241 o en el documento WO 2005/067976. En el documento WO 2006/1|I 35723 se
describe una formulacién de liberacién modificada de vildagliptina. Para mas détalles, por
ejemplo, sobre un procedimiento para fabricar, formular o usar este compuesto o su sal,
se hace referencia, por tanto, a estos documentos (...)" |

“(...)Alogliptina se describe especificamente en los documentos US 2005/2(;31271, EP
1586571 y WO 2005/095381. En una realizacion, la alogliptina esta en forma dc“-:‘ su sal de
benzoato, su sal hidrocloruro o su sal tosilato, cada una de las cuales se describe en el
documento WO 2007/035629. Una clase de esta realizacién se refiere al be!nzoato de
alogliptina. En el documento WO 2007/035372 se describen polimorfos del benzoato de
alogliptina. Un procedimiento para preparar la alogliptina se describe en el docuimento WO
2007/112368 y especificamente en el documento WO 2007/035629. La aldgliptina (a
saber, su sal benzoato) puede formularse en un comprimido y administrarse segln se
describe en el documento WO 2007/033266. Formulaciones de alogliptina con metformina
o pioglitazona se describen en el documento WO 2008/093882 o WO 20‘69/011451,
respectivamente. Para mas detalles, por ejemplo, sobre un procedimiento para fabricar,
formular o usar este compuesto o su sal, se hace referencia, por tantép, a estos
documentos (...) \

‘(... )(28)-1-{[2~(5-metil-2-fenil-oxazol-4-il)-etilamino]-acetil}-pirrolidin-2-carbonitrilo o su sal
farmacéuticamente aceptable, preferiblemente el mesilato, o (2S)-1-{[1,1-dimetil-3-(4-



piridin-3-il-imidazol-1-il)-propilamino]-acetil}-pirrolidin-2-carbonitrilo o} su sal
farmacéuticamente aceptable. Estos compuestos y los métodos para su preparaojién se
describen en el documento WO 03/037327(...)" ‘
Por favor noten que ademas de los ejemplos sefialados, existe un Iistafdo de
procedimientos citados en relacién a cada uno de los compuestos indicados bara la
presente invencion. Aln mas, la descripcion sefiala que: '

“(...) A menos que se indique de otra manera, de acuerdo con esta invencion, se ha de
entender que las definiciones de los compuestos activos (incluidos los inhibidores de
DPP-4) mencionados aqui en lo que antecede y en lo que sigue también compren_flden sus
sales farmacéuticamente aceptables, asi como sus hidratos, solvatos vy , formas
polimdrficas de los mismos. Con respecto a las sales, hidratos y formas poIimé('rficas de
los mismos, se mencionan en particular los que se indican en la presente memoria. Con
respecto a la realizacién A, los métodos de sintesis de los inhibidores de DPP4 fsegfm la
realizacion A de esta invencion resultan conocidos para el experto en Iaf técnica.
Ventajosamente, los inhibidores de DPP4 seglin la realizacién A de la presente invencion
pueden prepararse mediante métodos de sintesis como los descritos en la bi$liografia.
Por lo tanto, por ejemplo, pueden obtenerse derivados de purina de formula (I),’ como se
describe en los documentos WO 2002/068420, WO 2004/018468, WO 2005/08$246, WO
2006/029769 o WO 2006/048427, cuyas descripciones se incorporan en Ia; presente
memoria (...)" ’

“(...) Con respecto a la realizacion B, los métodos de sintesis de los inhibidores de DPP4
de la realizacién B se describen en la bibliografia cientifica y/o en documentos de patente
publicados, en particular en los citados en la presente memoria (...)" '

Ademas de lo anterior, existen decenas de parrafos en la descripcion que jlustran los
procesos que se relacionan con lo reivindicado.

La descripcion también es clara en establecer que “(...) La presente? invencion
proporciona, ademas, una composicion farmacéutica para uso en el tratamiento y/o
prevencién de las enfermedades dadas aqui en lo que antecede, eh particular
enfermedad del higado graso no alcohdlico (NAFLD), comprendiendo dicha ;'c:omposicién
farmacéutica un inhibidor de DPP-4 segln se define en esta memoria Icomo Unico
ingrediente activo u, opcionalmente, junto con una o mas de otras sustan,"cias activas,
tales como, p. ej., cualquiera de las mencionadas en esta memoria, én particular



metformina o pioglitazona o un ARB (tal como, p. €j., telmisartan), y, opcionalmente, uno o
mas vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables (...)"

Ademas de todo lo anterior, la descripcion sefiala que i

_ |
“(...) Las composiciones farmacéuticas de acuerdo con esta invencion que comprenden
los inhibidores de DPP-4, tal como se definen en esta memoria, se preparan asfi por la
persona experta utilizando excipientes de la formulacion farmacéuticamente aceptables,
segun se describe en la técnica. Ejemplos de excipientes de este tipo incluyen, éin estar
limitados a diluyentes, aglutinantes, vehiculos, materiales de carga, lubricantes,
promotores del flujo, retardantes de la cristalizaciéon, desintegrantes, solubilfizantes,
colorantes, reguladores del pH, tensioactivos y emulsionantes. :
Ejemplos de diluyentes adecuados para compuestos de acuerdo con la realiz!acién A
incluyen polvo de celulosa, hidrégeno-fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de
baja sustitucion, manitol, almidén pregelatinizado o xilitol. !
Ejemplos de lubricantes adecuados para compuestos de acuerdo con las realij;acic’m A
incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, estearato de calcio, aceite de ricino
hidrogendo o estearato de magnesio. !
Ejemplos de aglutinantes adecuados de compustos de acuerdo con la realizacién A
incluyen copovidona (copolimerizados de vinilpirrolidona con otros derivados dé vinilo),
hidroxipropil-metilcelulosa (HPMC), hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpil,LroIidona
(povidona), almidon pregelatinizado o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HIPC).
Ejemplos de desintegrantes adecuados para compuestos de acuerdo con la reallL
incluyen almidén de maiz o crospovidona.
Métodos adecuados para preparar formulaciones farmacéuticas de los inhibicjores de
DPP-4 de acuerdo con la realizacion A de la invencién son !
scompresion directa en tabletas de la sustancia activa en mezclas de pdlvo con
excipientes de formacion de tabletas adecuados;
sgranulacion con excipientes adecuados y subsiguiente mezcladura con exmpnentes
adecuados y subsiguiente formacion de tabletas asi como revestimiento con pehcpla; 0
» envasado de mezclas de polvos o granulos en capsulas. !
Métodos de granulacion adecuados son
+ granulacién en humedo en el mezclador intensivo, seguido de secado en lecho ﬂwdo
* granulacién en un recipiente; ‘
« granulacién en lecho fluido; o |
* granulacién en seco (p. ej. mediante compactacién con rodillos) con excipientes
adecuados y subsiguiente formacién de tabletas o envasado en capsulas. !

acion A



|
Para detalles de formas de dosificacidn, formulaciones y la administracién de inhibidores
de DPP-4 de esta invencién se hace referencia a la bibliografia cientifica y/o a

documentos de patente publicados, en particular a los citados en esta memoria (...)"

|
Por favor noten que estos son sélo apartes de la descripcion y que en muchos otros sitios
de la misma se refieren a (1) el proceso para la obtencién de las formas farmacéuticas de
las reivindicaciones 1-8,13-14,17-20 y (2) el proceso de obtencién de las com'posiciones
farmacéuticas en forma de capsulas, polvos, supositorios, pomadas para: pacientes

diabéticos. :

5.1.5 En consecuencia, todo lo contenido en las reivindicaciones presentadafs el 19 de
abril de 2013 en el memorial 10-0152516-00009-0000 se encontraba en la_solicitud
originalmente presentada. Por consiguiente, el Examinador estaba en la obligacién de
aceptar dicho capitulo dado que nunca se ampli6 el invento o de la divulgacién contenida
en la solicitud presentada. Reiteramos que la Unica condicion para no ag'ceptar una
modificacion propuesta por el solicitante durante el tramite de una solicitud de |patente es
la ampliacién de la materia contenida inicialmente.

|
5.1.6 En conclusion se ha demostrado que el Examinador realizé una, incorrecta

interpretacion de la legislacion y jurisprudencia, realizé un analisis equivocado de la
descripcién presentada y se extralimité en sus funciones al ir en contravia de lo mandado
en la legislacion y jurisprudencia vigentes. |

5.2. Sobre el capitulo reivindicatorio presentado el 6 de marzo de 2013 bajo el
numero de radicacion 10-152516-00008-0000 |

|
Cémo se observd, el examinador cometié un error grave al no aceptar;el capitulo
reivindicatorio radicado con el nimero 10-152516-00009-0000. Sin embérgo, al no
aceptar dicho capitulo, el examinador estaba en la obligacién de tener en cuenta la
modificacién hecha el 6 de marzo de 2013 bajo el niumero de radicacién |10-152516-
00008-0000, algo que tampoco hizo. Por favor note que la Resolucién expresamente dice
que dado que no se acepta el capitulo reivindicatorio radicado el 19 de abiril de 2013, se
tendra en cuenta el capitulo reivindicatorio radicado bajo el n° 10-1525166-(!50003—0000;
es decir, ignora totalmente el capitulo radicado bajo el numero 10-15#516-00008-
0000. !




i

En consecuencia, el examinador al ignorar un capitulo que debié haber sido analizado
L ., \
comete un error grave que invalida el examen hecho en la Resolucion 43787. ;

De lo anterior se desprende la obligacién adicional de ese Despacho de motivafr su
decision, de conformidad con lo previsto en el articulo 42 del Cddigo de Procedimiento
Administrativo y de lo Contencioso Administrativo, que establece que “Habiéndose dado
oportunidad a los interesados para expresar sus opiniones, y con base en las pruebas e
informes disponibles, se tomard la decisién, que serd motivada. La decisién_resolvera
todas las peticiones que hayan sido oportunamente planteadas dentro de la actuacion
por el peticionario y por los terceros reconocidos”. (Resaltado nuestro)

?

Sin embargo, la decisiéon proferida por su Despacho no se ajusta a los presupuestos
establecidos en la norma citada, pues se limita a no aceptar un capitulo reivindicatorio, de
manera injusta, y omite pronunciarse sobre una peticion hecha por el solicitante a su

despacho en relacion al capitulo reivindicatorio presentado el 6 de marzo de 2013.

En consecuencia, la Resolucion 43787 es invalida al no haber tenido en cuenta todas las

peticiones oportunamente planteadas a su despacho durante el tramite de la solicitud. '
|

5.3 Sobre la insuficiente motivacion del Recurso 43787

Resulta pertinente tener en cuenta para el caso que nos ocupa, el siguiente
pronunciamiento: :
(]
Finalmente, la_motivacion debe ser seria, adecuada o suficiente e
intimamente relacionada con la decisién que se pretende,
rechazandose asi la que se limita a expresar férmulas de comodin
o_susceptibles de ser aplicadas a todos los casos. Estas formulas

se estiman insuficientes y el acto que las presente como
justificacion, carente de motivacién. “ (Resaltado fuera del texto).

I Consejo de Estado, Sala de lo Contencioso Administrativo, Seccion Segunda, sentencia de 30 de
agosto de 1977.

10



El incumplimiento de la obligacién de ese Despacho de motivar seria y adecuadamente sus

decisiones trae como consecuencia légica e ineludible el que la decision tc\)mada carezca
de asidero factico y juridico. \

|
\l

\

Como lo hemos demostrado, en primer lugar el capitulo descriptivo si refiere di\'ectamente
y sin ambigliedades a todos los procedimientos y productos contenidos en las
reivindicaciones con el nimero de radicacién 10-152516-00009-0000. En segundo lugar, el
examinador se equivoca en la interpretacion de la ley. También como el examinador ha
ignorado totalmente una peticion efectuada oportunamente ante Su Despacho. Por

consiguiente, la motivacion de la Resolucién 43787 no es adecuada ni suﬁciegte ni

intimamente relacionada con la decisiéon que se pretende y por consiguiénte,
dicha Resolucidon esta carente de motivacion

VI. PRESENTACION DE UN NUEVO CAPITULO REIVINDICATORIO

|

En virtud del Articulo 34 de la Decision 486 el solicitante de una patente podra pedir que \
se modifique la solicitud en cualquier momento del tramite. La modificacién no podra

implicar una ampliacién de la proteccion que corresponderia a la divulgacién contenida en
la solicitud inicial.

La modificacion propuesta se centra exclusivamente en limitar la modalidad A de la
invencion a ciertos compuestos de férmula | y la modalidad B a ciertas gliptinas. Mas aun,
las modificaciones se enfocan a delimitar diluyentes, aglutinantes, lubricantes y
desintegrantes. Por favor note que todas estas modificaciones estdn claramente
sustentadas en la descripcion, especialmente en la pagina 18 de la descripcion
originalmente presentada a Su Despacho.

Teniendo en cuenta que se cumplen todos los requerimientos exigidos por el articulo
mencionado, se solicita atentamente dar tramite a esta solicitud divisional.

1
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VII. LA PRESENTE SOLICITUD ES PATENTABLE

7.1 La presente solicitud si tiene novedad .

El articulo 16 de la Decisiéon 486 sefiala lo siguiente:

Articulo 16.- Una invencion es nueva cuando no estd comprendida en el ¢stado de
la técnica. El estado de la técnica comprendera todo lo que haya sido acc‘tesible al
publico, por una descripcion escrita u oral, por una utilizacién o cualquier otro
medio antes de la fecha de presentacion de la solicitud de patente o, en su caso, de

la prioridad reconocida.

Queremos llamar la atencién que ninguno de los antecedentes citados por el Ex:'aminador
relaciona todas y cada una de las caracteristicas de las reivindicaciones ‘presentadas con
este memorial, como tampoco lo hace con los capitulos reivindicatorio presentédos a su
Despacho bajo los numeros de radicacion 10-152516-00008-0000 y 10-1525}6-00009—

0000.
Por consiguiente, la presente solicitud es nueva

7.2 La presente solicitud si tiene nivel inventivo

El articulo 18 de la Decision 486 sefala lo siguiente:

. . , . ., . . . . .
Articulo 18.- Se considerara que una invencion tiene nivel inventivo, si para una
N
persona del oficio normalmente versada en la materia técnica corresponqlente, esa

invencion no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado de manera evidente

del estado de la técnica.

Por favor noten que la presente solicitud conlleva procesos que in\{olucran la
conformacion de productos con mezclas de principios activos y aditivos especificos, que
confieren propiedades unicas y efectos técnicos inesperados. Por consl‘iiguiente la
presente solicitud posee la altura inventiva para que se conceda el privilegio salicitado.

|
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7.3 Conclusion

. : - | :
Por todo lo anterior, consideramos que la presente solicitud cumple a c¢abalidad

con los requerimientos de patentabilidad exigidos por la legislacion actual, por lo que

atentamente solicitamos en consideracion lo siguiente:

VIIl. PETICION

Por todo lo anterior, solicito a ese Despacho lo siguiente:
l
- . .’ . '
8.1 Que al considerar las razones precedentes se revoque la decisidon contenida en la

Resolucion No. 43787 del 30 de julio de 2013, en cuanto resuelve negar el privi eglo de
patente de invencién.

8.2. Que se acepte el nuevo pliego reivindicatorio presentado con este Iescrlto
conformado por 22 reivindicaciones.

(
8.3. Que se otorgue el privilegio de patente de invencion para INHIBIDORES DIIE DPP-

IV PARA USO EN EL TRATAMIENTO DE NAFLD” a favor de BOEHRl_IINGER
INGELHEIM INTERNATIONAL GMBH.

|
|
|

IX. NOMBRE Y DIRECCION :

El nombre y la direccién del solicitante recurrente son los siguientes:

BOEHRINGER INGELHEIM INTERNATIONAL GMBH. ?
Binger Strasse173, |
55216 l
Ingelheim am Rhein
Alemania



X. ANEXOS

+ Nuevo pliego reivindicatorio conformado por 22 reivindicaciones
¢ Formulario de modificaciones en solicitud pendiente

Recibo por concepto de presentacion de modificaciones a las reivindicaciones
e Tasa por el pago de dos reivindicaciones adicionales a la décima :

X. NOTIFICACIONES

Atentamente manifiesto a usted que recibiré notificaciones en la Secretaria] de su

Despacho o en mi oficina de abogada situada en la Carrera 42. No. 72-35, piso 4°, de esta
ciudad de Bogota, D.C. |

Sefior Superintendente,

We® Orena.ncbiles
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ '

C.C. 35.456.344 de Usaquén
T.P.A. No. 23.555

COLO-09255-841-155-6
@‘—COLO-09255-264-025-9
RBL\RBL\ID-251085\WPCL9255
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|
CAVELIER ABOGADOS COLO-:O9255-0841 -155-6 S
|

1
. . L
Espacio reservado para el adhe%swo de radicacién

|
I

Industria y Comercio |
SUPERINTENDEMNCGI A

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES |

MODIFICACIONES Y/O CORRECCIONES
1. Identificacion del Tramite

I:I Error material E Modificacion a una Solicitud en tramite

E Patente de Invencion

|
D Patente de Modelo de Utilidad |

|
D Registro de Disefio Industrial

|
D Esquema de Trazado de Circuitos Integrados 1;

|

1
|
2. Datos del solicitante !
|

Persona Natural D Persona Juridica Ig

BOEHRINGER INGELHEIM INTERNATIONAL GMBH

Nombre o denominacion / Nombre o razon social completa

Nombre representante legal

Tipo de empresa Micro D Pequefa D Mediana D Otra D l’;
Documento de identificacion: DC.C. D C.E. D NIT D Otro Numero 5
Nacionalidad/Pais de constitucién | Direccién y domicilio del titular Ciudad !
Alemania Binger Strasse 173, 55216 Ingelheim am Rhein, Ingelheim aran Rhein,
Alemania
Direccion electrénica No. Fax Namero tel .’fénico
clientes@cavelier.com 2118650 347 36:11

]
D Autorizo expresamente a la Superintendencia de Industria y Comercio para que todas las comunicaciones seaﬂ‘ enviadas a
través de la direccion de correo electrénico

3. Datos del apoderado:

Apellidos y Nombre

Documento de identificacion
De P&ez Luz Clemencia

Tarjeta profesional

C.C. 35.456.344 T.P.A. 23.55:5
Direcciéon y domicilio Ciudad :
Carrera 4* No. 72 -35 Bogota E
Direccién electrénica No. Fax Nimero telefénicoi
cavelier@cavelier.com

2118650 347 36 11 l(

I
En caso de haber presentado poder general para asuntos que se adelanten ante la Delegatura de Propiedad Industrial, sirvase
indicar el nimero de su radicacién o protocolo de poder general

PI02-F17 vt (2012-04-19)
|




\
CAVELIER ABOGADOS COLO-¢9255-0.841 -155-6 ‘6

|
4.  Datos del tramite \
Correccion: ‘
'
Expediente No 10.152.516 \
Aparece . |

Debe ser

Modificacion:

1

E Modificacion al capitulo reivindicatorio. '

Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 22 reivindicaciones con el fin cie superar las
objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente y pido respetuosgmente que el
examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadss.

Respetuosamente manifiesto que a pesar de eliminar materia del pliego reivindicatorio joriginalmente
presentado, mi representada no renuncia a la proteccién que pueda obtener sobre ditha materia y
ademas se reserva el derecho de presentar una solicitud divisional que la contenga durante el tramite
de la presente solicitud, beneficiandose de la fecha de prioridad iniciaimente reivindicadaf.

0 modificacion al capitulo descriptivo. \

D Modificacion al resumen.
L] Modificacién a los dibujos.

D Modificacion al solicitante.

5. Anexos

1
\;

|
[’.-‘_.I Comprobante de pago de la tasa para la presentacion de la correccion y/o modificacion por $125.000.

|
@ Documento que contiene las modificaciones o correcciones.

IZI Comprobante de pago por 2 reivindicaciones adicionales después de la décima reivind\icacién por
$60.000

|
|

PI02-F17 vr (2012-04-19)
|



CAVELIER ABOGADOS

COL0-09255-0841-155-6

6.Firma

|

Nofnbre y}‘a élliabs% !

LUZ CLEMENCI{A DE PAEZ

Firma

o @é/re/)@a@@/@@@é

C.C.35: 456.344 DE U‘saquén

Tarjeta Profesional 23.555

RBLINCA\ID-AF251188\WPCL9255

P102-F

17 vrl (2012-04-19)
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REIVINDICACIONES

1. Un proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de|DPP-4,

en una primera realizacidn (realizacion A),

de férmula (1) |

0 =
R1 \N)ﬁN/>—/
y—R2 (1)
oA\T N
|

en las que R1 denota (4-metil-quinazolin-2-il)metilo o su sal farmacéuticamente
\
aceptable; ;

0, en una segunda realizacion (realizacion B),
seleccionado del grupo que consiste en
sitagliptina, vildagliptina, saxagliptina, alogliptina,
o-sus sales farmacéuticamente aceptables;
|
para el tratamiento y/o prevencion de enfermedad del higado graso no alcollwélico
(NAFLD), y el proceso se caracteriza por incorporar el inhibidor de DPP-4 junto con
uno o mas vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables selecciori1ados
entre diluyentes, aglutinantes, lubricantes y desintegrantes en una prepal‘iacién
galénica, seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, capsulas, pJ?Ivos,
suspensiones y supositorios. !
\
y donde
|
diluyentes adecuados incluyen almidoén de maiz o polvo de celulosa, hidrégeno-
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, mawjnitol,
almiddn pregelatinizado o xilitol !



aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidona con o;tros
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa (HPI\fIC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almidén pregelatinizédo

o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucion (L-HPC) ‘

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, esteariato

de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio :
y/o \
desintegrantes adecuados incluyen almidon de maiz o crospovidona.

. El proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPP-4
de acuerdo con la reivindicacion 1 para el tratamiento y/o la prevencidn de la
enfermedad del higado graso no alcohdlico (NAFLD), en donde dicho inhibidori de
DPP-4 se selecciona del grupo que consiste en |

1-[(4-meti|-quinazolin-2-i|)metil]-3-meti|-7-(2-butin-1-iI)-8-(3-(R)—amino-piperidinf—1-
il)-xantina,

o0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

. El proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPP-4
de acuerdo con la reivindicacion 1 para el tratamiento y/o la prevencion de la
enfermedad del higado graso no alcohdlico (NAFLD), en donde dicho inhibidor|de
DPP-4 es |

1-[(4-metil-quinazolin-2-il)metil]-3-metil-7-(2-butin-1-il)-8-(3-( R)-amino-piperidin-1-
il)-xantina.

. El proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPP-4
de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3 el cual es 1-[(4-metil-
quinazolin-2-il)metil]-3-metil-7-(2-butin-1-il)-8-(3-( R)-amino-piperidin-1-il)-xantina,
para el tratamiento y/o prevencion de la enfermedad del higado graso no
alcohdlico (NAFLD), en donde dicha enfermedad del higado graso no alcohdlico
(NAFLD) se selecciona del grupo que consiste en esteatosis hepdtica,
esteatohepatitis no alcohdlica (NASH) v fibrosis del higado, en donde el procesose

caracteriza por incorporar el inhibidor de DPP-4 junto con uno o mas vehu’cuilos

y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables seleccionados entre diluyentes,

14



aglutinantes, lubricantes y desintegrantes en una preparacion galénica,
seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, capsulas, polvos, suspensiones

y supositorios. |

|

diluyentes adecuados incluyen almidén de maiz o polvo de celulosa, hidrégeno-

y donde

fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucién, manitol,
almidén pregelatinizado o xilitol |
aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidona con oLos
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa  (HPMC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almidén pregelatinizado

o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HPC) J

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, estealfato

de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio

y/o
desintegrantes adecuados incluyen almidén de maiz o crospovidona.

. El proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPP-4
de acuerdo con cualquiera de las reivindicacione; 1 a 4, particularmente 1-[(4-
metil-quinazolin-2-il)metil]-3-metil-7-(2-butin-1-il)-8-(3-( K)-amino-piperidin-1-il)-
xantina, para el tratamiento y/o prevencidon de esteatosis hepética, donde el
proceso se caracteriza por incorporar el inhibidor de DPP-4 junto con uno 0 mas

vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables seleccionados entre

diluyentes, aglutinantes, lubricantes y desintegrantes en una preparacion galénica,
seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, capsulas, polvos, suspensiopes
y supositorios '

y donde

diluyentes adecuados incluyen almidén de maiz o polvo de celulosa, hidrégeto-
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, manitol,

almidon pregelatinizado o xilitol i



aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de Vvinilpirrolidona con o!Ltros
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa (HPI‘i/IC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almiddn pregelatiniﬂlado
o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HPC) |
|

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, esteairato

de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio |

y/o
desintegrantes adecuados incluyen almidén de maiz o crospovidona.

. El proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPP-4
de acuerdo con cuaiquiera de las reivindicaciones 1 a 4, particularmente 1-[(4-
metil-quinazolin-2-if)metil]-3-metil-7-(2-butin-1-il)-8-(3-( R)-amino-piperidin-1-il);

xantina, para el tratamiento y/o prevencion de esteatohepatitis no aIcohéiIica
(NASH), donde el proceso se caracteriza por incorporar el inhibidor de DP‘~P-4
junto con uno o mas vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables a una
preparacion galénica, seleccionada de comprimidos simples © recubiertos,

|
capsulas, polvos, suspensiones y supositorios

y donde

diluyentes adecuados incluyen almidén de maiz o polvo de celulosa, hidrégell'\o-
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, manitol,
almidén pregelatinizado o xilitol ‘
aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidona con otﬁ'os
derivados de vinilo (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa (HPMt),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almiddn pregelatinizéldo
o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HPC) j

|
lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, estearato
de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio \

y/o

desintegrantes adecuados incluyen almidén de maiz o crospovidona. ‘



7. El proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de bPP-4
de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, particularmente %;1'[(4'
metil-quinazolin—z-il)metiI]-3-meti|-7-(2-butin-1-iI)-8-(3-(R)-amino-piperidin-1-!I)-

xantina, para el tratamiento y/o prevenciéon de fibrosis del higado, donl‘de el
proceso se caracteriza por incorporar el inhibidor de DPP-4 junto con uno oi mas
vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables a una preparacion galélnica,
seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, cadpsulas, polvos, suspens}iones

y supositorios |

y donde

|
i

|

|
diluyentes adecuados incluyen almidon de maiz o polvo de celulosa, hidrégleno—
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, manitol,

almiddn pregelatinizado o xilitol

aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidona con dtros
|
derivados de vinilo (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa (HPMC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almiddn pregelatiniiado
o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HPC) |
lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, estearato

. . . . . . I
de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio

y/o

desintegrantes adecuados incluyen almiddn de maiz o crospovidona.

. Una composicion farmacéutica, particularmente una preparacion galénica,
seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, capsulas, polvos, suspensiohes
y supositorios, para el tratamiento y/o prevencién de la enfermedad del higédo
graso no alcohdlico (NAFLD), que incluye esteatosis hepatica, esteatohepatitisano
alcohdlica (NASH) y/o fibrosis del higado, comprendiendo dicha composicién
farmacéutica un inhibidor de DPP-4 de acuerdo con cualquiera de i\Ias
reivindicaciones 1 a 4, particularmente 1-[(4-meti|—quinazolin-2-i|)meti|]-3-metil%7-
(2-butin-1-il)-8-(3-(K)-amino-piperidin-1-il)-xantina, para administracion oral,
preferiblemente en una posologia de 0.5 mg a 10 mg por dia, particularmente en
una fuerza de dosificacion de 0.5 mg, 1 mg, 2.5 mg, 5 mg o 10 mg. |

U



9.

10.

11.

La composicion farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 8, para el
tratamiento y/o prevencion de la enfermedad del higado graso no alcohélico
(NAFLD), que incluye esteatosis hepdtica, esteatohepatitis no alcohdlica (NASH)
y/o fibrosis del higado, comprendiendo dicha composicién farmacéutica, ademds,

metformina.

La composicion farmacéutica de acuerdo con la reivindicacion 9, parai el
tratamiento y/o prevencion de la enfermedad del higado graso no alcohdlico
(NAFLD), que incluye esteatosis hepatica, esteatohepatitis no alcohdlica (NASH)
y/o fibrosis del higado, comprendiendo dicha composicion farmacéutica, aden'ﬁés,
pioglitazona.

Un proceso para la fabricacion de una composicion farmacéutica para; el
tratamiento y/o prevencidn de la enfermedad del higado graso no alcohdlico
(particularmente, NAFLD diabética), que incluye esteatosis hepét:ica,
esteatohepatitis no alcohdlica (NASH) y/o fibrosis del higado, y dicho proceso
comprende incorporar un inhibidor de DPP-4, tal como se define en cualquiera! de
las reivindicaciones 1 a 4, particularmente 1-[(4—metil-quinazolin-2-i|)metil]-3-m¢ti|-
7-(2-butin-1-il)-8-(3-( R)-amino-piperidin-1-il)-xantina, preferiblemente para
administracion oral, preferiblemente en una posologia de 0.5 mg a 10 mg oide
hasta 50 mg por dia, particularmente en una fuerza de dosificacién de 0.5 mgl, 1
mg, 2.5 mg, 5 mg o 10 mg, junto con uno o varios vehiculos y/o diluyentes
farmacéuticamente aceptables, a una preparacién galénica seleccionada ide

comprimidos simples o recubiertos, capsulas, polvos, suspensiones y supositorio

y donde |

|
diluyentes adecuados incluyen almidon de maiz o polvo de celulosa, hidrége?o-
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, manitol,
almidoén pregelatinizado o xilitol |

aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de Vvinilpirrolidona con otfos
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa  (HPMC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almidén pregelatinizado
o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucion (L-HPC) . |

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, estear$to
de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio '
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12.

13.

y/o

desintegrantes adecuados incluyen almidon de maiz o crospovidona. ‘
|

Un proceso para la fabricacion de una composicion farmacéutica para :tratar y/o
prevenir la enfermedad del higado graso no alcohdlico (NAFLD)/esteatohépatitis no
alcohdlica (NASH), particularmente NAFLD/NASH asociada con diabetés, donde
dicho proceso comprende combinar un inhibidor de DPP-4 tal como se \deﬁne en
las reivindicaciones 1 a 4, particularmente 1-[(4-metil-quinazolin-2-iDmetil}-3-metil-
7-(2-butin-1-il)-8-(3-( R)-amino-piperidin-1-il)-xantina, preferiblementel para
administracion oral, preferiblemente en una posologia de 0.5 mg a 10/mg o de
hasta 50 mg por dia, particularmente en una fuerza de dosificacién de (I:).S mg, 1
mg, 25 mg, 5 mg o 10 mg, y uno o varios vehiculos y/o diluyentes
farmacéuticamente aceptables l‘

y donde !

diluyentes adecuados incluyen almidén de maiz o polvo de celulosa, hi:drégeno-
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, ( manitol,

|
aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidona co%n otros
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilcelulosa %(HPMC),

almiddn pregelatinizado o xilitol

hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almidén pregelatinizado
|

o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HPC)

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcio, etstearato
de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio \

y/o

desintegrantes adecuados incluyen almidén de maiz o crospovidona. T

|
El proceso de acuerdo con la reivindicacion 11 6 12, en donde la comipmsicién
farmacéutica comprende, ademds, una o mas de otras sustancias lactivas,
seleccionadas del grupo que consiste en sustancias antidiabéticas, illmcluidas
sustancias activas, utilizadas para reducir el nivel de azicar en sangre, su§tanC|as

activas utilizadas para reducir el nivel de lipidos en Ia sangre, sustancuas activas

|



14,

15.

16.

para elevar el nivel de HDL en la sangre, sustancias activas utilizadas para
disminuir la presion sanguinea, sustancias activas utilizadas para tra'%ar la
aterosclerosis, sustancias activas utilizadas para tratar la obesidad, antioxidantes y
agentes anti-inflamatorios, tal como, p. €j., para el uso separado, secu'fzncial,
simultaneo, concurrente o cronoldgicamente escalonado de los ingredientes

activos.

Una composicion farmacéutica, particularmente una preparacion gal‘lénica,
seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, capsulas, polvos, suspenl.lsiones
y supositorios, para el tratamiento y/o prevencién de la enfermedad del Hl’gado
graso no alcohdlico (NAFLD), incluida esteatosis hepatica, esteatohepatinllis no
alcohdlica (NASH) y/o fibrosis del higado, en combinacién con una o més de|otras
sustancias activas, seleccionadas del grupo que consiste en sustzlgncias
antidiabéticas, incluidas sustancias activas utilizadas para disminuir el nivel de
azlicar en sangre, sustancias activas utilizadas para reducir el nivel de lipidos'en la
sangre, sustancias activas utilizadas para aumentar el nivel de HDL en la sal;ngre,
sustancias activas utilizadas para reducir la presidon sanguinea, sustancias aEtivas
utilizadas para tratar la aterosclerosis, sustancias activas utilizadas para traﬁar la
obesidad, antioxidantes y agentes anti-inflamatorios, y dicha composicion
farmacéutica comprende un inhibidor de DPP-4 tal como se define en cualquiei'ira de
las reivindicaciones 1 a 4, particularmente 1-[(4-metil-quinazolin-2-il)metil]-3-metil-
7-(2-butin-1-il)-8-(3-( R)-amino-piperidin-1-il)-xantina, preferiblemente Jipara
administracion oral, preferiblemente en una posologia de 0.5 mg a 10 mg por dia,
particularmente en una fuerza de dosificacion de 0.5 mg, 1 mg, 2.5 mg, 5 mgio 10
mg. |

\
El proceso o la composicion de acuerdo con la reivindicacion 13 6 14, en d%mde
dichas otras sustancias activas se seleccionan del grupo que consisteé en
biguanidas, incluida metformina, tiazolidinonas, incluida pioglitazona, estaténas,
incluida atorvastatina, y BRAs, incluido telmisartan. ‘

n
Un envase farmacéutico que contiene una composicion farmacéutica,

particularmente una preparacion galénica seleccionada de comprimidos simples o
recubiertos, capsulas, polvos, suspensiones y supositorios, que comprende: un
inhibidor de DDP-4 de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 {:1 4,
particularmente 1-[(4-meti|—quinazo|in-2-iI)metil]-3-metil-7-(2-butin-1—il)-8-(3-=(R)-
amino-piperidin-1-il)-xantina, ~ preferiblemente  para  administracion  oral,

preferiblemente en una posologia de 0.5 mg a 10 mg por dia, particularmenté'f en

: |

15



17.

18.

una fuerza de dosificacion de 0.5 mg, 1 mg, 2.5 mg, 5 mg o 10 mg, ademéé de
instrucciones para tratar y/o prevenir enfermedades del higado graso no aIcohc%?Iico
(NAFLD), incluidas esteatosis hepatica, esteatosis no hepatica (NASH) y/o ﬁbr!osis
del higado, opcionalmente en combinacién con una, dos o mas sustancias acti\:/as,
seleccionadas del grupo que consiste en sustancias antidiabéticas, incluidas
sustancias activas utilizadas para disminuir el nivel de az(icar en sangre, sustancias
activas utilizadas para disminuir el nivel de lipidos en la sangre, sustancias actilvas
utilizadas para elevar el nivel de HDL en la sangre, sustancias activas utilizadas
para disminuir la presidn sanguinea, sustancias activas utilizadas para tratar la
aterosclerosis, sustancias activas utilizadas para tratar la obesidad, antioxidantes,
agentes anti-inflamatorios y agentes protectores endoteliales vasculares. |

|
Un proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPiP-4
de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, particularmente 1-]1(4-
metil-qujnazoIin-Z-iI)metiI]-3-meti|-7-(2-butin-1-i|)—8-(3-(R)-amino-piperidin-1-i|)-;
xantina, para tratar y/o prevenir NAFLD/NASH y/o enfermedades o desérdepes
relacionados o asociados con las mismas, en pacientes que tienen uno o rpés
desdrdenes seleccionados de NAFLD, sindrome metabdlico, resistencia a insulipa,
IGT, IFG, sobrepeso, obesidad (particularmente obesidad visceral y/o abdomiri\al)
dislipidemia (por ejemplo, hiperlipidemia, hipertrigliceridemia, y/o hipoHDLemia),
diabetes (particularmente diabetes tipo 2), hipertension, hiperglicen?ia,
hiperinsulinemia, hiperuricemia, apnea del suefio severa, sindrome de ovario
policistico e infeccién con hepatitis C crénica, donde el proceso se caracteriza por
incorporar el inhibidor de DPP-4 junto con uno o varios vehiculos y/o diluyentes
farmacéuticamente aceptables a una preparacion galénica seleccionada !de
comprimidos simples o recubiertos, cdpsulas, polvos, suspensiones y supositorios.

|
Un proceso para preparar una composicién farmacéutica de un inhibidor de DPF£-4
de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, para reducir la grasa @glel
higado, donde el proceso se caracteriza por incorporar el inhibidor de DPP-4 jurﬁto
con uno o varios vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente aceptables a una
preparacion galénica seleccionada de comprimidos simples o recubiertos, cépsulgs,

polvos, suspensiones y supositorios |

y donde |



19.

diluyentes adecuados incluyen almidén de maiz o polvo de ceIqus:‘a, hidrégeno-
fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucion, manitol,

almidon pregelatinizado o xilitol !

|

‘
aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidonéla con otros
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilceluIosfsa (HPMC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almidon pregelatinizado
o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucién (L-HPC) |

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de caltio, estearato

de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio :

y/o

desintegrantes adecuados incluyen almidén de maiz o crospovidona. :

|
Un proceso para preparar una composicion farmacéutica de un inhibidor de DPP-4
de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, para tratar y/o prevenir
fibrosis tal como, por ejemplo, fibrosis de higado, de pulmén, de piel, |de corazén o
de rifidn, donde el proceso se caracteriza por incorporar el inhibidor d¢ DPP-4 junto
con uno o varios vehiculos y/o diluyentes farmacéuticamente acep}tables a una
preparacion galénica seleccionada de comprimidos simples o recubierfos, capsulas,
polvos, suspensiones y supositorios

y donde
diluyentes adecuados incluyen almidén de maiz o polvo de celulosa, hidrégeno-

fosfato de calcio, eritritol, hidroxipropil-celulosa de baja sustitucién, manitol,
almiddn pregelatinizado o xilitol

aglutinantes adecuados incluyen copolimeros de vinilpirrolidonq con otros
derivados de vinilo  (copovidona), hidroxipropil-metilceluIosia (HPMQC),
hidroxipropilcelulosa (HPC), polivinilpirrolidona (povidona), almidén pregelatinizado

o hidroxipropilcelulosa de baja sustitucion (L-HPC)

lubricantes adecuados incluyen talco, polietilenglicol, behenato de calcltio, estearato

de calcio, aceite de ricino hidrogendo o estearato de magnesio

10 |



y/o |

+

desintegrantes adecuados incluyen almidon de maiz o crospovidona.

|
I
|
{
I

{
20. El proceso o composicién de acuerdo con cualquiera de las reivindiicaciones
precedentes donde la composicidn es un comprimido o una capsula

|
|
|
|
|
|
21.El proceso para preparacion de acuerdo a cualquiera de las reivindi{:aciones
precedentes, donde el proceso también incluye: |
I
|
Compresidn directa de las mezclas de sustancias activas en polvo con
|
excipientes adecuados para comprimidos

Granulacién con excipientes adecuados y subsecuente mezcladlo con

.. .7 .. |
excipientes adecuados y subsecuente compresién y recubrimiento ‘de los
comprimidos con una pelicula de recubrimiento; o Y

Empacar las mezclas en polvo o granulos en capsulas ;

|
i

|
22.El proceso para preparacién de acuerdo con la reivindicacién 19, en donde un

método de granulacion esta incorporado, el cual consiste en: .\

- Granulacién himeda in un mezclador intensivo seguido de un secado I\en un
lecho fluidizado ‘
Un recipiente de granulacion

Granulacién en un lecho fluidizado; o

1
Granulacion seca (por ejemplo, un rodillo de compactacién) con excipilentes

.7 7 |
adecuados y subsecuente compresion o empaque en capsulas

RBL\RBL\ID-251084\WPCL9255
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