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Fecha de Presentacion Internal. 28 de Septiembre de 2001.

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de
la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

1.1. Descripcién: Folios: 71 a 106 (como se radicé inicialmente)
1.2.  Reivindicaciones:  Folios: 107 a 112 (como se radicé inicialmente)

Folios: 168 a 171 (Modificado)

1.3. Prioridad: Folio 1 (14 de Octubre del 2000, DE100 50 994.0.

2. Objeto de la invencién

e Titulo de la solicitud: Nuevos agentes anticolinérgicos que se pueden
emplear como medicamentos, asi como procedimientos para su preparacion.

El objeto de la presente solicitud de patente de invencién consiste en:

Nuevos agentes anticolinérgicos.

Reivindicaciones 1- 7 : Compuesto de la férmula 1 :
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Reivindicaciones 8-9 : Formulaciones farmacéuticas.
Reivindicacién 10 . Procedimiento parala preparacién del

compuesto de férmula 1.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de nuevos agentes
anticolinérgicos que permitan la preparacidén de un medicamento aplicable una
vez por dia, con una iniciacién relativamente rapida del efecto, con una actividad
mas prolongada y que no tengan un efectos colaterales.

Para solucionar este problema técnico la solicitud en estudio proporciona
compuestos de férmula (l), procedimientos para su preparacion y formulaciones
farmacéuticas que emplean dichos compuestos.

El objeto de la invencién definido anteriormente se clasifico de acuerdo con
la Clasificacion Internacional de Patentes (IPC) : CO07D 451/10 , A61K31/46 ,
A61P11/06.

3. De la solicitud de Patente
3.1. Titulo

El titulo de la solicitud no deberia incluir el término “que se pueden emplear” como
medicamentos. Se solicita realizar la correccidn respectiva

3.2. Descripcidn (articulo 28 D. 486)

e Teniendo en cuenta la definicién de los compuestos de féormula 1 de los folios
(168 a 171) , esta Dependencia se permite sefalar que lo unico que se
encuentra dentro del aparte descriptivo son unos ejemplos de sintesis, ( folios
79-97) , ejemplos de combinaciones con otras sustancias activas ( Folio 98-
101) pero estas combinaciones no muestran ninguna ventaja técnica o
inesperada ya que no se encuentran datos que las respalden , ejemplos de
formas farmacéuticas que contienen dichos compuestos ( folios 102-106). Sin
embargo los compuestos de férmula 1) no se encuentran sustentados dentro
del aparte descriptivo de la solicitud por lo que no se puede evaluar la
solucion al problema técnico planteado y adicionalmente dichos compuestos
se encuentran afectados por el estado de la técnica.

e Serequiere al solicitante ajustar su capitulo descriptivo y reivindicatorio de
acuerdo a aquellas modalidades que son objeto de la invencién y a las
observaciones realizadas, teniendo cuidado de no ampliar la materia mas
alla de como se establecié originalmente.
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Reivindicaciones (articulo 30 D 486)

Las reivindicaciones 5-7 no son claras ya que son redundantes puesto que
se reclama nuevamente el compuesto ya reclamado sin aportar ninguna
caracteristica técnica diferente o adicional. Se requiere hacer la correccién o
aclaracion respectiva.

Para la reivindicacién 8 como se trata de formulaciones farmacéuticas se
recomienda incorporar el término “ en una cantidad terapéutica efectiva”

La reivindicacion 9 no es clara ni concisa cuando se refiere a “ por lo menos
otra sustancia adicional”’, no se entiende si se trata de una combinacién
farmacéutica o una formulacion farmacéutica. Ademas es amplia y
especulativa en el sentido que existen mdltiples posibilidades de
combinaciones o formulaciones obtenidas con “por lo menos otra sustancia
adicional seleccionada de los agentes betamiméticos, antialergicos,
antagonistas del PAF, antagonistas leucotrienos y esteroides”. Por este motivo
la caracteristica esencial de la combinacién o formulacién no es representativa.
Se le requiere al interesado definir o especificar las combinaciones o
formulaciones farmacéuticas que son relevantes para la invencién.

La reivindicacién 10 no es clara ni concisa ya que a pesar de detalla los pasos
no define las condiciones ,reactivos, etc. que conforman la preparacién del
compuesto de formula I. Se solicita hacer la correccién o aclaracion
respectiva.

Para la reivindicacion 10 se encuentra en donde dice “11. en la que A, X
..... ) No se entiende si esta es otra reivindicacion o un error en la digitacion .
Se solicita hacer la aclaracién o correccion respectiva.

4. Determinacion del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de presentacion de la primera solicitud de patente de la

cual

se reivindica prioridad es 14 de Octubre del 2000, se consultaron las bases de

datos y los archivos con que cuenta la entidad con fecha de publicacién anteriory se
encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto de esta solicitud :

N° Documento Titulo Fec_:ha de
Publicacion*
Esters of Bi-and Tricyclic .
D1 US5770738 amino alcohols, their 23 de Junio de

preparation and their use in 1998

pharmaceutical compositions

7. Analisis de patentabilidad (articulo 14 D486)

5.1

Novedad (articulo 16 D486)

Comparando elemento por elemento el objeto de esta solicitud con lo mencionado




en las anterioridades, tenemos que:
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La presente Solicitud de Patente Colombiana No. 03031217, se refiere a:

Compuestos de férmula general (1) :

-
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D1( folios 174 a 178 ) ensefia esteres de aminoalcoholes bi o triclicos , su
preparacién y preparaciones farmacéuticas que los contienen , caracterizados por

ser anticolinergicos.

SOLICITUD

DOCUMENTO D1

F
HaCmen®

En donde:
R2 es metilo y R1 es alquilo C4-C4 sustituido
con fluor

F
HCpy®

e
HaC
Q es=NRR'y R es alquilo C4-C4 sustituido con haldgeno.
y R" es alquilo de C+-Ca.

A= -CH=CH- Q = -CH-=CH-

R3, R4, R5Y R6 son hidrégeno Rz Y.R3 son fenil.

R7 es metiloxi R1 es alcoxi de C4-C4
CHs Fhs

HyC—n" HaC——n"

En donde:
R2 es metilo y R1 es metilo

—CH CH—

A= 4
R3, R4, R5Y R6 son hidrégeno
R7 es CH,0OH

Q es=NRR'y R esalquilo C1-C4 y R’ es alquilo de C+-Ca.

—iH

Q= O
Rz Y Rz son fenil.
R1 es CH,OH

CH—

Estos dos compuestos especificos de la anterioridad D1 (US5770738, Folio 175

columna 1 lineas 15-57 vy

folio178 columna 12 lineas 5-15) son iguales a

compuestos de la presente solicitud, tras hacer los reemplazos respectivos de
sustituyentes. Si se mira el aparte descriptivo de la solicitud de dicha anterioridad, se
puede apreciar que puede haber mas compuestos idénticos a compuestos de la
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actual solicitud, al hacer los correspondientes reemplazos de grupos sustituyentes.

Como se observa, el elemento caracteristico del compuesto reivindicado en 1- 7 era
conocido en D1y estd comprendido en el estado de la técnica, con lo cual se
considera que NO cumple con el requisito de Novedad.

Las formulaciones farmacéuticas que contienen el compuesto reivindicado
(reivindicaciones 8 y 9), no son nuevas porque el componente que lo caracteriza no
€s nuevo.

El proceso para la preparacion de un compuesto de férmula | (reivindicacién 10)
caracterizado por que:

En una primera etapa un compuesto de consiste en partir de un compuesto de
férmula 3 ( equivalente al compuesto de formula VIl de la anterioridad )

ANTERIORIDAD D1 SOLICITUD EN ESTUDIO
Compuesto de formula Vii Compuesto de formula 3
2 O0—OR”

(VI
En donde Z es :

R
|
Ry C
|
Ry

y R” es alquilo de Cs-C,. R es alquiloxi C1-C,

R, es alquilo C+-C, alquiloxi C;-Cy, R7 es metilo, etilo, metiloxi, etiloxi, CH,OH

CH,OH

Rzy Rs sonfenio. Rs, Ra, Rs Y Rs son hidrégeno.
Realizando las sustituciones

subrayadas se encuentra que :

Realizando las sustituciones subrayadas se

encuentra que :

N H,C
0 0o N
o_ 0

O 1.0 Qand.

y hacerlo reaccionar un compuesto de formula 2 equwalente al compuesto de
formula (VIII) de la anterioridad.
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ANTERIORIDAD D1

SOLICITUD EN ESTUDIO

Compuesto de formula Vi

{(CHy)—CH
/TN
HO—CH Qi Qa,

(CHzJ—CH — (VIIL)

En donde :
mynes1t.
Q'aes NR' y R es alquilo de C4-C,.

Qa tiene el mismo significado de Q :
e S e (e

i <
-CH=CH-, 6 0

Compuesto de formula 2
1

R
N
; Q@H
A OH 2

R1 es metilo

Aes

—CH CH—

N\
, -CH=CH-, 0 ¢

Realizando las sustituciones se encuentra

Realizando las sustituciones
subrayadas se encuentra que : que: oH
-
CHy . N
/
N
0
0
: OH
OH
Para formar el compuesto de férmula 4
o CHy
R
N
; QN@H
A O 0.
(e}
o}
R y 4

Y posteriormente cuaternizarlo por reaccidn con un compuesto de Rzx-X .

( que se divulgaba previamente en D1 ( Folio 176 columna 6 lineas 60-65 y Folio 177
columna 7 lineas 1-9 y lineas 21-40 ), ( reaccion llevada a cabo en una base fuerte
como sodio metalico fundido, a una temperatura de 95°C vy a presién reducida es
igual al procedimiento de la presente solicitud.

Como se observa, el elemento caracteristico del procedimiento reivindicado en 8
era conocido en D1y estd comprendido en el estado de la técnica, con lo cual se
considera que NO cumple con el requisito de Novedad.
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8. Conclusion:

Los requisitos de patentabilidad de la pres'ente solicitud se encuentran afectados asi:

N° Documento N° Renvmdncacuones Requisito que afecta
afectadas
D1 US5770738 1-10 Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisiéon 486 de la Comision de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dias
contados a partir de la fecha de notificacion de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conf/orme lo dispyesto en el numeral 5.2, literal e), del
capitulo quinto del titulojprimergAe lg/Circular Unica N° 10 de 2001,

ALIX CARMENZA €ESPEDES DE VERGEL
Jefe de Division d¢é Nuevas Creaciones

El anterior 'rﬁ;ﬁﬁerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

NOV. Zoor

CONCEPTO TECNICO No. EXAMINADOR TECNICO
2235 Cadigo No.202075
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