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J Comedidamente le solicito presentarse a gste Despacho ubicado en Ja Carrera 13 No. 27 -
00 Piso Quinto {51, de fa ciudad de Bogotd D.C., dentro del término de cinco {5} dias habiles
contados a partir def envio de la presente citacion, en horario de 8:00 a.m. a 430 p.m.
jornada continua, con et fin de notificarle personalmente el contenido de la resoluciGn de la
refarencia proferida dentro del sxpediente tramitado con el nimero de radicacion citado en
el asurito.

De np hacerse presente en el término indicado anteriormente, 1a providencia en mencion se
notificara por edicto, el cual se fijard por el término de diez {10) dias en el Centro de
Documentacion e Informacién.

Para su comodidad el texto completo de la resolucion se encontrara disponible en la pagina

web de la Entidad desde el dia habil siguiente al de su nolificacion, 'a cual podra ser

tpcﬁnﬁuhtada desde un computador con accese a intarnet, en la pagina waww.sic.gov.co, con el

" nlmero de resolucién a través de la opoién servicios en linea bases de datos - ofros
SerVicios - consuita actos admimistrativos.

En caso de gue se haya nolificado, haga case omisa de este aviso,

Secretaria Genaral
SUPERINTENDENCIA GE INDUSTRIA Y COMERCID

Sede Cantre: Carrara 13 Mo 2700 pisos 2, 5, Ty 10 FBX JE7000F
A contestar favor irdique &l nimerg de Sedn CAN: Av. Carera 50 Me. 26- 55 Iny, 2 Tl SBROQTD
radloaglén consignada en el sticker Call Canter 6513240 _ Linega D1800-010985
ek wnw Sle.goy.on e-maik info@slc gov o
Bogots .G, GolornDig



Sefores

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
Secretaria General

E. S, D.

p— —

REF: iente No.. 3 3~% “E |
P Exedente No- 02~ EE\ Den de\ 2 g

Clase’FX
Resolucion No.. 59 AL

HUMBERTO RUBIO CAMACHO, mayor de edad, domicifiado en Bogata,
D.C.. identificade con la cédula de cludadania numero 17'192.062 de
Bogota, por medio del presente escrito solicito a ese Des acho me sea
nofficada oficialmente la Resolucion No. SR BUL derfuvbre Y de
2.0089, correspondiente al Expediente de la referencia; por lo cual solicito
sea entregada copia de la Resolucion, a mi dependiente.

ﬁwf
HUMBERTO RUBIC CAMACHO
C.C. 17'192.062 de Bogota
T.P. 50.007 Consejo Superior
de la Judicatura
COD. 4134

YOLANDA CORTES
C.C. 51.907.772 pta.
SE ANEXA MEMORIAL
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Industria y Comercio
el S
REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

RESOLUCION E57846
Por la cual se otorga una patente de invencién
CERTIFICADO
Rad. PCT/ 03-888465

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las que se confiriercn en el articulo
3, numeral 30 del decreto 3523 de 2008, v

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que la solicitud de patente de invencion tituiada "DERIVADOS SUSTITUIDOS
DE LA 2-PIRIDINA CICLOHEXANO-14-DIAMINA", que corresponde a la solicitud
internacional PCT/EP 02/05078 de fecha 08 de mayo del 2002, fue radicada en esta
Superintendencia el 07 de noviembre del 2003 bajo el nimero 03098846, para que se dé
comienzs a la fase nacional en virtug dei Tratado de Cooperacion en Materia de Patentes

{PCT).

SEGUNDO: Que el extracto de esta salicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad
Industrial N° 554 del 29 de julic del 2005, sin que se hubieran presentado oposiciones por
parte de terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo se requirié al solicitante en los términos del
articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de ia Comunidad Angina, para que presentara
respuesta a las obsenaciones de caracter téenice visibles a folios 170 a 175 del cuaderma
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos
establecidos por esta Decision, para la concesion de la patente.

CUARTO: Que el solicitante megiante escrito radicado bajo el ndmero 03-098846-00012-
0000 del 03 de sepliembre del 200%, atendid cportunamente & reguerimiento Tormutado,
presentando nuevos folios 183 a 187 con el texto de las reivindicaciones que reemplazan las
originalmente presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas enel
examen de fondo. E) nuevo capitulo reivindicatorio se acepta, como quiera que se ajusta a
las prescripciones contenidas en el articulo 34 de la Decisién 486.

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el articulc 14 de la Decisidn 488 expedida por ia
Comisién de La Comunidad Andina se otorgardn patentes "..para /as invenciones, seande
producto o de procedimiento, en todos los campos de la fecnologia, siempre que sean
nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de apficacion industrial”

Sede Caniro: Calrera 13 Mo, 27-00 Pises 2, 5, T ¥ 10
Sede CAN: Tr. 408 Mo, 38-50 Conmutadar: 5870000
Fax: 5870284 Linga (1 80000-310165
Web: wyw.sic.gov.co e-mail: infggic. gov g0
Bogotd 0.C. - Colombia

T

57



' lﬂ l;'
Industria y Comercio
C SUFPERINTENDENCIA
REPUBLICA DE COLOMBIA,
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
‘ resoLucioN E578 460
'Por la cual se otorga una patente de invencion
CERTIFICADC
‘ Rad. PCT/ 03-98846
| SEXTO: Que en el presente caso cumplen los requisitos indicados en el numeral anterior [as
reivindicaciones 1 a 6 contenidas en los folios 183 a 187, razén por la cual este Despacho
encuentra procedente conceder para la misma el privilegio de patente solicitado.

‘ . RESUELVE:

ARTICULO PRIMERO: Otorgar el privilegic de patente de.jr}yencién a |a solicitud que entré
en fase nacional en virtud del Tratado de Cooperacién gn Materia de Patentes (PCT), para ia
creacidén denominada:

‘ " DERIVADOS SUSTITUIDOS DE LA 2-PIRIDINA CICLOHEXANG-1,4-DIAMINA ™

Clasificacion IPC: C 07 D 213/36, A 61K 31/435.
| Reivindicacién(es): 1a 8 Folio(s): 183 a 187
() Titular{es): GRUNENTHAL GMBH,
| Dﬂmiciﬁoia}:. Aachen, Alemania,
Inventor(es): Bernd Sundermann, Corinna I'@Ia_lul,l»Helmut Buschmann y Barbara

Heller.

Prioridad N°: 101 23 163.6 Fecha: 09 de mayodel 2001  Pais: DE.

Solicitud Internacional N®; PCT/EP 02/05078 Fecha: 08 de mayo del 2002.

Vigente desde: 08 de mayo del 2002 Hasta: 08 de mayo del 2022

Seds CAN: Tr. 404 Mo. 3850 Conmutador; SA7000Q
Fax: S870284 . |Inea 0180000-810165

Web: www sicoov.sn email infofBsic gov.co

‘ Sade Cenlro: Carrera 13 Ne, 27-00 Pispe 2, 5, 7y 10
Bagota D.C. - Colombia
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Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA
REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

RESOLUCION BS 784 6

Por la cual se otorga una patente de invencion

CERTIFICADO
Rad. PCT/ 03-98846

ARTICULO SEGUNDO: El titular tendra los derechos y las obligaciones establecides en la
Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina y demés disposiciones legales
vigentes sobre propiedad industrial, precisando que para mantener vigente la patente se
debera cancelar la tasa anual de mantenimiento conforme lo dispone el articulo 80 de la
referida norma comunitaria.

ARTICULO TERCERO: Entregar al titular copia auténtica de esta resclucién y €l certificado
de patente, previas las anctaciones en 1os libres de registio,

ARTICULO CUARTO: Notificar el contenido de la presente resolucion al doctor Humberto
Rubic Camacho, en su calidad de apoderado de Grinenthal GmbH., o a quien haga sus
veces, entregandole copia de la misma, advirtiéndole que contra ella procede el recurso de
repasicion ante el Superintendente de Industria y Comercio, del cual podra hacer uso al
momento de 1a notificacién personal o dentro de los 5 dias habiles siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Deda en Bogota, D.C. ales 17 N 2m9

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIG,

Doctor

HUMBERTO RUBIO CAMACHO
Carrera 7 N° 74 — 84, Of, 506,
Bogota D.C.

Y

Sade Cenlro: Carera 13 Ne, 27-00 Fisos 2,5, 7y 10
Sade CAN: Tr, 404 No. 3850 Contmulador; 5873000
Fax; 5B70284. Linga [ BOG0D-8107ES

Wab: www sic.gov.co e-mail: infoidsic.gov oo
Boguld D.C. - ColomBia
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54]  ANALGETIC COMPOUNDS,
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TREATMENT
(75] Inventor: Dantet Lednicer, Evansville, Ind.
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[21] Appl. No: 263,840
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[57] ABSTRALCT

Nervel componnds of the formula:

wherein By is 2 varigble congisting of hydrogen, alkyl of
from 1 to 8 carbon atoms, CHz-alkenyl wherein alkeny]
15 from 2 to & carbon atoms, inclosive, cycloalkyl off
from 3 to & carbon atoms, inclesive, cycloalkylmethyl

of from 3 to 6 carbon atoms, ioclusive; Rz is 2 variable
consisting of hydrogen, alkyl of from | o 8 carbon
arame, inclasive, with the proviso tha Ry and Ry cammo
both be bydiogen at the same time; Y i3 a variable con-
sisting of glkyl of from | to 4 carbon atoms, inclusive,
nalagen, mfiuoromethy], hydroxy, alkunoyioxy from 2
to 5 carbon atoms, incluzive, slkoxy of from 1 1o 4 car-
bon gtoms, inclusjve, cycloalkyloxy of from 3 1o 6 car-
bon atomns, inclusive, benzyloxy: m s an integer 0, 1, Z;
Rsis & varighle congisting of hydrogen ang alkyl of from
1 to 4 cochon atome, inclusive, Ryis o varieble consisting
of alkyl of from 1 10 ¢4 carbon atonts, inclusive; Ry s 2
varizble consisting of alkyl of from 1 1o ¢ carbon etoms,
inclupsive, CHz-alkenyl whersin alkényl is of fromd 2 to 4
carbon atoms, inclusive, and arylslkyl wherein aikyl is
from 1 to 4 catbon atoms, inclosive, and aryl is

Qﬂm}'

wherein Y ia Oy, halopen, alkyl of | to ¢ ¢arbon
stems, thohodve, ezt wikeay of from 1 o 4 carbon
atoms, inclusive; and K3 and R4 when tsken together
with the nitrogen atom to which they are attached can
form saturated heterocycles of from 5 to 7 ring men-
bers, a second heterg atom of said ring can be caygen or
nitrogen, e.g., merpholine, pipecazine, and said hetsco-
cycles can b mongsubsttuted having a total of up to 2
carbon stoms, with the proviso thet when

Ry
—B
R

is pyrrolidinyl, then m= 1, 2, havipg unalgetic ectivity
in humans and anirmals are prepared in unit dosage
forms. The composilions are wseful In relieving pan by
admiristering orally, parenterzlly, and rectally to ho-
mens and anjmals.

11 Clrims, Mo Drawings
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The foregoing tublets are useful for treatment of ar-

chritic palt i adult humans by oral administration of |
tablet every 12 hours,

EXaMFLE 22
Taklats

One thoukang oral tablets, each containing S0 my, of
1-(p~chloraphenyl)1-dimethylamine-4-(N-mor-

pholinojeyclohexine and 2 total of 400 mg. of chiar- |,

phenesin carbamate are prepared from the following
types and amounts of materjals:

1-{p-chlorophenyl)-1-dimethylemino-4-{-mor-

pholinoieyclohexanone: 50 u.

Chlotrophenesin Carbamite: 400 g,

Lactose: 50 g.

Com starch: 50 g.

Calcium stearate: 1.5 g.

Light ltuid petrolatum: 5 g

The ingredients are thoroughly mixed ang slugged.
The: slugs are broken down by forcing theough a num-
ber sixteen soreen. The resulting granules are then com-
pressocd info tablets, cach containing 59 mg. of 1-(p-
chloraphenyl}-1-dimethylamino-4-{N-morphelincloy-
clohexane and 400 mg. of chlorophenesin carbamate,

The foregoing tableis are uselul for tremtment of low
back pain by the oral edmirndsiration of 1 tablet every 6is
hours.

EXAMPLE I3
Oral syrup

Cine thowsand ml. of an aguesus suspension far oral
use, conthining in each 5 mi dose, 100 mg. of 1-(p-
ch]omphm_\,rl} -1-dimethylamino-4-(N-morpholing)cy-
clokexanc i prepered from the following types and
amounts of ingredients:

1.{p-chlorophenyl)-1-dimethylamino-4-{N-mor-

phoiingjoycichexane: 2 g

Citric acid: 2 g

Renzoic acid: 1 g

Sucrose: 700 .

Tragacenth: 5 g.

Lemon oil: 2 ml,

Deionized water g [0 mil,

The citrig acid, benzoic soid, suerosc, tragacanth, end
letnon oil are dispersed n sulficient water to make §30
ml. of sofation, The I-{p-cilorophcayli-i-dime-
thylamino-d(N-morpholine)eyclohexane is stirred into

the: syrup uatil uniformly dstributed. Sufficient water is 30

added to meke [XN] mi.

The compeosition so prepared is weeiil in the trcat-
ment of headache in adult humans at a dose of 1 is8-
spoonful 4 times a day.

EXAMELE 24
Parenteral sofution

& srerile agqueous solution for intramuscular wse, con-

taiping in 1 ml, 25 mg. of 1{p<chlorophenyl)-1-.dime- ¢n

thylzmino-4-(N-meorpholing)cyclohexane s prepared
from the following types and amounts of materials:
1-{p-chlorophenyly-1-dimethylamino-4-(N-mot-
pholino)cyelohexane hydrochlonde: 30 g.
Lidocaine wydrochloride: 4 g.
Methylparpgen: 1.5 g.
Fropylparaben: .17 g.
Water for injection g.5.; 1000 ml.

4,447,454
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The ingredients are dissolved in the water pnd the
solution sterilized by filtration. The srerlle sclution iz
filled into vials and the vials soaled,

EXAMPLE 25
Suppository, recial

Oxne thousand suppositories, each weighing 2.5 g. and
confaiming 00 mg of idpchlorophesyt)-i-dinte-
thylamino-4{N-morpholino)oyclohexane are prepared
from the following t¥ypes and amounts of ingredients:

§-(p-chiorophenyl} I-dimethyfamino-J-(Nmor

pholinojoyclohexane: 100y,

Propylene glycol: 1625 g,

Polyeiiylene giveol 4000 g.5.; 2300 5,

The 1-{p-chiorophenyl-1-dimethylamino4-[N-mor-
pholingjeyclohessne i added to the propylens plycol
and the misture mifled untit 1he powders are Gaely
divided and uniformly dispersed. The polyethylene
glycol 4000 is melted and the propylepe glycol disper-
pion added slowly with stirgng. The suspension s
pourcd into unchilled molds Bt 40° C, The composition
is allowed to ¢ool and golidify and then removed from
i mokf end each suppositary fOil wegppad.

The suppositories ave useful in the treatmeny of head-
ache by the inzertion rectelly of 1 suppository every six
hours.

EXAMPLE 26

Coampasiticns are similedly prepaced FoBowing the
procedure of the precediog Examples 19 through 25
snbatituling an cquimalar emount each of
Idimethyiaming-4-N-morpheline-)-phenyloyclohex-
ane;
1-dinethylamino-4-{N-piperiding)-1-phenyleyolohex-
ane

1 -dimethylamino-4-{N-allyl-N-methylamino}- {-{p-
chlorophenyl}eycichexane;

1{m-kydrooyphenyil. J-dlmethylammn—d-mm-
pholinocyclohexans;

I-n-butylmethylamine-1-{p-chlorophenyl)-4-MN-mor- -
phollppeyclohexane;

1-{m-hydroxyphenyl)-1-(n-butylmethylamino}d-M-
merpholincoyclohexane; or

1-fm-hydroxgrhenyl)-1-{methyl-n-butylaming)-4-{N-
prreolidinyl)cyclobexane or their pharmacologically
acoeptable salls for the lJp-chlorophenyl)-1-dime-
thylamino-4-{N-marpholineicyclohexans of the Ex-
amples.

1 clajm:

1. A campound of the formula:

whergin lhfa hydrogen, alkyl of from 1 to & catbon
Etnmg_. CHi-alkenyl wlwmm Elfe:n:ﬂ 5 ITOM 2 10 ﬁ Thr-

on amms .'ll'i.(:]llﬂi‘l’e*

g 3r 0 rmn 3!1; [
carbun atoms, inclusive; ﬂg 3 hydrogen,

r nlkyl of
f%%. olusive, with t%e'ﬁ%
thaf Ky & 3 cannot both be hydrogen at the same

\4)



@
4

®
»

4,447,454 |

_ 47
timg, ﬂs alkyl of from 1 to 4 carbon atoms, inclugive,
halogen, u—iﬂuumm&ﬂiﬂ% alkoxy of from 1 1o
4 carbon atoms, inclusive, eyeloalkyloxy of from 3 ig &
carbon slgms, inclusive, or benzylosy; m ik an mteger G,
l,orZ; inclugive;
"‘]hha]ky of from 1 to 4 cathon atotng, inclusive, CH;-
alkenyT wherein alkeny! 35 Of Trom 2 fo 4 carbon atoms,
inclusive, and arylalkyl wherein alk:.rl i5 from | 1o 4
carbon atams, inchisve, and aryl is -

wherein ¥ s CF3, halogen, alkyl of 1 to 4 carbon
atoms, Inglusive, and alkoxy of from 1 to 4 carbon
atoms, inclusive; and its acid addition salts,

2. A compound sccording to claim 1 tn ils less polar
form.

- 3. A compound ecoording to claint I whick is {-p-
chloropbenyl-1-dimethylaming “4o{N-allyl-N-
melhylaminojeyeloheane,

4. A composition for relief of pain comprising an
analgetic amount of a compoond of the formula:

wherein R i+ hydrogen, alky! of from 1 to & carbon
atoms, CHz-alkeny! whergin alkenyl is from 2 to 4 car-
bon atoms, inclusive, cycloalkyl of from 3 te & carhon
atorns, inglusive, ar cycloalkylmethy! of from 3 to 6

catbon atoms, inclusive; Eg i= hydrogen, or alkyl of

from 1t § carbon atomes, inelusive, with the proviso
that R angd By cannot both be hydrogen 8t the same
time; Y ig alkyl of from 1 to 4 carbon atoms, inclosie,
halogen, trifluoromethyl, bydroxy, alkexy of from 1 i
4 carbon stoma, inelusive, cycloalkyloxy of from 3 to 6
carbun atoms, inclusive, or benzyloxy; m is an integer G,
1, or 2; Ry iz alkyl of from 1 tn 4 carbon aloms, inclusive;
R.is alky] of from 1 to 4 carbon atoms, Inclusive, CH;-
alkeny! wherzin alkenyl] is of from 2 to 4 catbon atoms,
inclesive, and arylalkyl wherein alkyl is from | o 4
carbon atoms, inclusive, and aryd 'is

QYI*}J

wherein Y 15 OF, Ladogen, alkyl of ! o 4 curbonr

1

15

35
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gtoms, inclusive, and alkoxy of from 1 to 4 carbon &0

a3

48 i
aterns, inclusive; or its pharmacologically acceptable
selts, in association with A pharmaceutical carrier |

5. A composition according to claim 4 wherein the
compound of the Formula is in 115 1ess polar form:

6. A composition according to claim 4; in unit dogage
form whero the concentrztion of the compound is from
3 to 500 rhg. per dosage unit,

1. A composition aceording to clalm 4 wherein the
compound i3 1-p-chlorophenyl-1-dimethylamino-4-{N-
allyI-N-methylaminoleyclohexane.

8. A method for the relief of pain composing the
systemic administration to a heman or animel of an
analgetic wmount of 2 compeund of the formula:

By Rz

whereip Ry is hydrogen, alkyl of from 1 t0 § carbon
atoms, CHz-alkenyl wherzig wlkenyl is from 2 1o 4 car-
bon atomns, inclusive, cyeloalkyl of from 3 () 6 carbon
atoms, inclusive, or cycloalkylmethyl of from 3 to 6
carbon atpms, nclosive; Ra is hydrogen, or alkyl of
from ! to & carbon atoms, inclusive, with the proviso

‘that B, and Rz cannot biath be hydropen at the same

time; Y is alkyl of from 1 1o 4 carbon atoms, inclosive,
halogen, trifluoromethyl, bydroxy, alkoxy of from | to
4 carbon atoms, inclugive, cyclodlikyloxy of from 3 to 6
carbon atoms, inclusive, or benzyloxy: m is an integer O,
1, or 2 Rais alkyl of from 1 to 4 carben atoms, inelusive;
R is alkeyl of from 1 to 4 carbon atems, inclusive, CHp-
alkeny] wherein alkeny! i of from 2 1o 4 carhon atoms,
inchusive, and arylzlkyl whetein alkyl is fiom | o0 4
carbon ptoms, inclusive, and aryl is

@Y{m}r

wherein Y is CFj3, balogen, alkyl of 1 t0 4 carbon
atoms, inclusive, and alkexy of from 1 o 4 carbon
atorg, inclusive; or jts phannmolugmall:.r scceptable
acid addition salts.

4. The method of claim § wherein the c::vmpuunﬂ of
the Formula is in its less polar form.

10. The method of claim 8 wherein the compound is
adminjztcred in an ameunt of from 0.1 mg. 1o 7 mg. per
kp. body weight of the said human or animal,

11. The methed of claim § wherein the compound
administered is 1-p-chlorophenyl-1-dimethylamino-4-
{N-zllyl-N-methylamino cyclobexane

* ] [ [ ] *
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Patante de invencion M  Patente de Modelo de Utilidad ]
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Via PCT (fase nacional) Jii Cap.l ] Cap.l ]
No. 5ol Internacional PCT/EPD2/05078

Fecha de Presentacion Internal. 08 de Mayo de 2002

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento an el atticulo 45 de
la Decision 486 de la Comnision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados
11.  Descripcion: Folios: 12 a 58 como se radicé inicialmente

1.2.  Reivindicaciones: Folios 80a 83  como se radicd inicialmente
Folios 127 a 143 modificadas

1.3. Pripridad: Folios: Q1
09 de Mayo de 2001, DE, 10123163.6

1.4. Respuegsta del solicitante Folios: 127 a 143
2. Analisis de la Prioridad
+ La fecha de pricridad del 09 de Mayo de 2001 y su comespondiente
documeanto, se aceptaron para el estudio de patentabilidad segin concepto
téchico 0982.
3. Objeto de la invencion

Titule de la solicitud; “DERIVADOS SUSTITUIDOS DE LA 2-PIRIDINA
CICLOHEXANO-1,4-DIAMINA”



1/
150 d
El ohjeto de la presente solicttud de patente de invencién consiste en obtener
compuestos derivados sutividos de la 2-piridina ciclohexano-1,4-diamina con férmula

general |, que actiian sobre el sistema de recepior de nociceptina/ORL1 (Ver foiio 17)

Reivindicacion 1-5: Cerivados sustituidos
Reivindicacion 6-T. Medicamentc
Reivindicacion 8-9: Uso

Reivindicacion 10-11: Proceso de preparacion

El problema planteade en esta solicitud es la necesidad de proporcionar compuestos
ltiles para el tratamiento del dolor, en particular dolor agudo, neuropatico ¢ crénico;
tratamiento de las condiciones de ansiedad, tensién y sindromes relacionadoes con el
estrés, entre otros; los cuales actian sobre los recepfores CRL1/nocicaptina (Ver
folios 15, 76}

Para solucionar este problema tecnico la solicitud en estudio proporciona
medicamentos que contienen compuestes de férmula |,

+ Clasificacién Internacicnal de Patentes (IPC}: CO7D 213136, AB1K31/435
4. De la solicitud de Patente
4 1. Descripeion (artfeuio 28 D. 486}
« No se encontrarcn datos comparativos de las ventajas téenicas y el efecto
superior de los derivados sustituidos de la 2-piridina ciclohexano-1,4-diamina

con lo previamente descrito en el estado de la técnica.

4.2. Reivindicaciones {artfctio 30 D 486)

» La reivindicacién 1 referida a los derivados sustituidos en sus radicales Ry y Rz
ferman juntos un anillo y representan (CHz)Hs El solicitante debe especificary
aclarar el tipo de anillo al cual se reftere.

s Los radicales R7, Rg, Ry ¥ Ry se encuentran descritos de forma general v
amplia pues no se especifica la clase ¢ tipo de sustituciones dentro del
campo de la quimica crganica,

5. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (arficiios 14y 21D
486)
« las reivindicaciones B y 8, se refieren al use de los derivados, las cuales no
son patentables de acuerdo a los articulos mencicnados de la normatividad
vigente.
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Donde R4 puede ser alquilo de 1 a B atomes de carbono Y
Mz puede ser alquilc de 1 a & atomos de carbono
Y puede ser aiquilo, haldgenc, hidroxi
R3 es alquilo de 1-4 carhonos
R; es alquilo de 1-4 carbonos, arilalguil donde el alguil es 1-4 carbonos

{Ver reivindicacion 1, columna 48, lingas 51-68 y ¢olumna 47, lineas 1-10}

Al realizar los reemplazos en la estructura quimica se encuentra el siguiente
compuesto:

OH

=
"l--_"""--.

— H3G\\1“~x N
M
™ el

CHs
CHy N—
N’
1--._________-
*—
Hac D1

La diferencia con la solicitud presentada es el cambio del arilo sustituido {D1) porun
heteroarilo y la inversion de la cadena arilalquil {DA1) por una cadena alquilarilo.

Solicitud presentada

El solicitante debe demostrar el efecio inesperado y la ventaja superior frente a 10s
compuestos previamente divulgados en el estado de la técnica, reemplazando el
anillo arilo sustituido con un hetercarilo y utilizande una cadena alquilarilo en el
nitrégens en la posicion 4 del ciclohexano en vez de una cadena arilalquilo.

El problema técnico objetiva de la solicitud presentada el cual es obtener compuestos
(tiles “para el tratamianto del dolor , en particular dolor agude, neuropatico o
cronico; tratamienfo de las condiciones de ansiedad, tension y sindromes
relacionaclos con el estrés, entre otros; los cuales actian sobre [os receptores
ORL1/nociceptina”, seria solucionado faciimente por el experto en la materia con
base en los compuestos divulgades en D1 colocando un anillo de piridina y
cambiando la posicion del radical arilalgquilo a alquilarilo en la sclicitud presentada;
de manera que este lo iograria facil y cbviamente sin necesidad de emplear habikdad
Inventiva. Por lo tanto la solicitud presentada carece de nivel inventivo.

Proceso de Preparacidon

D2 enseria la preparacion de compuestos de formuia | a pariir de un ciclohexanona
de férmula XV con un grupe protector alguilo {Ver columna 9, lineas 45-51) obienida
meadiante de reacciones de aminacion y reduccion:

92



13

A

™
G TCH,

El solicitante parte de una ciclohexanona protegida de férmula il para la preparacién
de los compuestos de a solicitud presentada mediante reacciones de aminacion,
acilacion, alquilacion y reducceién.

0

A D2 o

El solicitante utiliza compuestos previamente conocidos para la preparacion de
derivados de aminociciohexano.

El solicitante debe demosirar su aporte al estado de la técnica del proceso de
preparacién pues para el experio en la materia es avidente la sintesis de los
coempuesios de la solicitud presentada a partir de una ciclchexancna con grupos
protectores tal como se referencia en D2, careciendo por lo tanto de nivel inventivo,

§. Conclusion:

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados asi;

o o Reivindicaciones -
N Documento N afectadas Requisito que afecta
DA US 4,447 454 1-7 Nivel Inventivo
D2 US 5,801,201 10-11 Nivel Inventivo

7. Respuesta a los argumentos del solicitante:

» FEi solicitante no anexa los datos comparatives con los compuestos en el
estado de la técnica que demuestren su efecto inesperado y ventajas
superiores, y cuya afinidad por los receptores ORL1 se encuentra mayor a
partir del 10% en concentraciones de 1uM.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisidn de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dias
contados a partir de |a fecha de notificacion de la presente comunicacion. En casode
no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta subsistieran
los impedimentas para la concesion, se denegard la patente.

g
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Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e}, del
capitulo guinto del titule pnmero de la Circular Unica N® 10 de 2001.

ALIX CARMEN ESPEDES DE VERGEL
Jefe de Division de Nuevas Creaciones

El anterior requerimientc fue notificado por fijacion en lista, de fecha

6117 g0e

CONCEPTOQ TECNICO N¢.0898 EXAMINADOR TECNICO
Codigo Mo, 202070
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Ref: PAGO DE ANUALIDAD-EXPEDIENTE No.03-098846
Solicitud de Patente de Invencion a nombre de GRUNENTHAL
GMBH. Cerificadn 601

Por Resolucion No.57846 de| 17 de Noviembre de 2009 ese Despacho concedid
¢l privilegio de Patente de Invencién para DERIVADOS SUSTITUIDOS DE LA 2-
PIRIDINA CICLOHEXANO-1 4- DIAMINA, certificado 01 a nombre de
GRUNENTHAL GMBH.

Para cumplir con lo dispuesto por el articulo 80 de la Decision 486 de fa Comisién
de la Comunigad Andina, adjunto el recibo N por concepto de la tasa
anual para el mantenimiento de 'a patente, correspondiente al periodo
comprendido entre €l 08 de Mayo de 2013 v el 08 de Mayo de 2014,

Atentamente,

O S————

JERONINO CASTILLO BONILLA
G.C. 79.462.057 Bogota
T.P. 104167 C.5. Judicatura
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