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; Ref: Expediente No. 03.079.617
Solicitud de patente de invencién titulada: “DERIVADOS DE PIRAZOL.”
Solicitante: PFIZER INC,

RESPUESTA AL OFICIO No. 13302 NOTIFICAﬁO POR FIJACION EN LISTA No. 378
DE FECHA 19 DE OCTUBRE DE 2007

. ' (SEGUNDQ EXAMEN DE FONDO)

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 solicitante, me permito manifestar lo
siguiente ante el auto emanado por ese Despacho, dentro del plazo legal previsto en el articulo 45
de la Decisién 486;

1. En primer lugar y con el énimo de brindar mayor claridad a la materia reivindicada, me

permito presentar un Capitulo Reivind_icatorig Modificado, compuesto por 25 reivindicaciones,
en el cual se eliming toda referencia al término “derivado™.

Valga anotar que las modificaciones efectuadas al Capitulo Reivindicatorio cumplen a cabalidad
con lo estipulado en el Articulo 34 de la Decisién 486, ya que éstas de ninguna manera implican

una ampliacién de la proteccién correspondiente a Ia divulgacion contenida en la solicitud inicial.

2. a- El Examinador argumenta que el titulo modificado de la solicitud no se debe
referir. a términos o frases amplias y especulativas como por ejemplo “opcionalmente

sustituidos”, asi como al uso de los compuestos reivindicados.

b- i) . Esimportante establecer que la descripcion de la presente solicitud es clara

en indicar que cierto 4tomo en las moléculas de la invencién puede eventualmente presentar una

sustitucion. De hecho, al observar los diferentes ejemplos se establece claramente que las

moléculas de la presente invencién, representadas por la Formula I, pueden o no presentar
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sustituciones en algunos de sus 4tomos sin ver alterada su actividad. Adicionalmente, en el
nuevo titulo se indican especificamente las posiciones en las que opcionalmente se pueden
efectuar dichas sustituciones, lo cual es completamente coherente con la materia que se encuentra

enteramente sustentada en la descripcion y en los ejemplos.

De otra parte, subrayo que la finalidad del Titulo de una patente de invencién es permitir al lector
reconocer répidmnente el sector tecnolégico al que se refiere-la invencién, asi como la materia
desarrollada. En el caso de los compuestos pirazol-4-ariloxi de esta solicitud, considero
fundamental que el lector pueda determinar con una primera aproximacién a la patente que
dichos compuestos resultan utiles y se ocupan de la inhibicion de la enzima transcriptasa reversa.
Sin embargo, aunque solicito respetuosamente que el Examinador reconsidere su posicién
respecto de la inclusién de la funcionalidad de la invencién en el titulo, con el animo de facilitar
el tramite de la presente invencién, y sin que esto signifique una aceptacién de los argumentos del
Examinador, me permito modificar el titulo de la invencién, de tal manera que éste no hace

referencia a su funcionalidad, como sigue:

- “COMPUESTOS DE PIRAZOL-4-ARILOXI OPCIONALMENTE SUSTITUIDOS EN 1,3,5”

3. a- Segin el Examinador, en el capitulo reivindicatorio siguen apareciendo términos

que no son concisps como por ejemplo: “derivado”, “solvato” y “opcionalmente sustituidos”

b- i) - El término derivado ﬁie retirado por completo del Capitulo Reivindicatorio
Modificado adjunto.

ii) Tal como se menciond anteriormente la expresidon “opcionalmente
sustituido” se encuentra precisada apropiadamente en la descripcion, en donde se indica
claramente y de manera directa que cierto dtomo en las moléculas de la invencién puede
eventualmente presentar una sustitucién. Lo mismo sucede con el término “solvato” que
contempla exclusivamente a las moléculas la invencién (ya definidas estructuralmente) que en

estado solido, puedan llegar a conservar restos del solvente utilizado en su procesamiento.

Asi entonces, hal;iendo precisado la estructura molecular nueva e inventiva que define las
moléculas de la invencién (representadas por la Formula I) y que es la responsable de la actividad
biologica, el inventor esta en su derecho de reclamar proteccién para la totalidad de éste concepto
inventivo gg. sarrollado y_cualquiera de sus modalidades. Es decir, estd en su derecho de

reclamar proteccién para las realizaciones en las que las moléculas ya definidas a través de sus
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caracteristicas técnicas, pueden o no incluir dichos sustituyentes y pueden o no incluir moléculas (OOD

de solvente en su estado sélido.

Las nociones més elementales del sistema de patentes permiten la inclusién de materia andloga
dentro de un mismo concepto inventivo, asumiendo, claro estd, que el efecto técnico. reclamado
se reproduzca en dicha materia cercana a la ejemplificada. Es decir, el solicitante tiene el
derecho a reclamar un concepto inventivo que abarque no solamente las modalidades
; expresamente descritas, sino también aquellas modalidades que constituyan variaciones de las
: modalidades descritas (como son las sales, hidratos, solvatos de los compuestos reivindicados).

~ De no ser asi, g5 competencia del Examinador indicar qué modalidades de la invencién se

encontrarfan por fuera del concepto inventivo al cual el solicitante tendria legitimo derecho de

} reclamar, por no reésponder al efecto técnico divulgado en el Capitulo Descriptivo.

Por lo tanto, insisto respetuosamente que los términos “opcionalmente sustituido” y “solvato™,
son perfectamente entendibles por cualquier persona medianamente versada en la materia, y no
abarcan materia que pueda ir mis alld de aquellas moléculas novedosas desarrolladas por el

solicitante.

4. a- El Examinador considera que los derivados de compuestos de formula I,
reivindicados en las clausulas 1 a 25 no guardan unidad de invencioén con los compuestos de

Formula I correspondientes a compuestos con un nicleo pirazol-4-ariloxi.

b- i) . En primer lugar, el término “derivado” fue retirado por completo del
‘ Capitulo Reivindicatorio Modificado. De esta forma, las nuevas reivindicaciones se limitan
exclusivamente a aquellos compuestos que comparten un mismo niicleo estructural

correspondiente Gnicamente a pirazol-4-ariloxi y con una actividad similar.

5. Para terminar, deseo poner bajo su conocimiento el hecho que en relacién con la
invencién de la presente solicitud, se ha otorgado el privilegio de patente en diversas
jurisdicciones a lo largo del mundo entero, como es por ejemplo en: Europa, Estados Unidos,

tE Argelia, Bangladesh, Convencién de Patentes de FEurasia, Georgia, Honduras, India, Japon,

Libano, Malta, México, Mongolia, Marruecos, Nueva Zelanda, Nigeria, O.A.P.I., Panam4, Peni,
Singapur, Sur Africa, Sur Corea y Ucrania.

|t Sibien es cierto que las concesiones de patentes en oficinas de otros pafses no son vinculantes en
el sentido que obliguen a la SIC a tomar una decisién en ¢l mismo sentido, si considero que

dichas concesiones sugieren el cumplimiento de los requisitos de patentabilidad de la materia
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revindicada, ya que los criterios de evaluacién y estudio aplicados para determinar la novedad y
nivel inventivo resultan equivalentes a los que la Superintendencia debe emplear. Tan cierto es
lo anterior, que el Manual Andino de Patehtes, al comentar el Artfculo 46 de la Decision 486,
establece que una Oficina nacional competente podra reconocer los resultados de exdmenes de
novedad o de pat_entabili_;dad efectuados respecto a la solicitud extranjera equivalente, como

suficientes para acreditar el cumplimiento de las condiciones de patentabilidad."

De nuevo, aunque patentes otorgadas en otras jurisdicciones no son vinculantes para la oficina
nacional, si corresponden a un fuerte indicio sobre el cumplimiento de los requisitos de
patentabilidad de la invencién reivindicada, puesto que los requisitos de novedad, nivel inventivo
son requisitos universales y objetivos que se evalian alrededor del mundo bajo esténdares

similares.

6. Por todo lo anterior, considero que las objeciones presentadas por el Examinador han sido
resueltas y PQIICOnSiguiente solicito se expida un examen de fondo pronunciandose sobre los
requisitos de patentabilidad, en particular respecto de la novedad y el nivel inventivo de la
presente invencion. De no haber objeciones adicionales en materia de patentabilidad,
respetuosamente solicito se proceda con la concesion del privilegio de patente para la presente

invencion.

Atentamente,

il
CARLQS' R. OLARTE

C.C. No. 79.782.747 de Bogota
T.P. 74,295 '

Anexos:
¢ Capitulo Reivindicatorio Modificado.’

* Recibo de pago correspondiente 2 la tasa de modificacion.

! Manual Andino de Patentes, Capitulo I, 7.3,
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‘algquilo C-Cy opcionalmente sustituido con halo,

03-079.617
(segundo examen de fordo)

CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO
' (segundo examen de fondo)

1, Un compuesto de férmula (I}
‘ R'

T

R

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo,
en la gque:
R!, H, alquilo ;-G

cicloalquilo €;-C; o -OR’, estando dichos algquilo C,-C, ¥y

ciclbaiquilo ¢;~C; opcionalmente sustituidos con halo, -CN,
-ORY, $(0) R, -CORM, -CONR'R®, -OCONRRI, -NR'COR'®, -NRUYR!,
-NR'CORY, -SONR'R™, -NR'CONR'RP, -NR’SO,R® o RY;

R?, e3 H,

alqizi-lq‘ C,<Cs, .alquenilo C;~Cs o R*, estando dicho' alguilo ;-G
opcionalmente sustituido con halo, -OR’, OR%, -cN, -COR’,
-OCONR'R®, -CONR'R?, -C(=NR’)NR'OR®, -CONR'NR'R’, -NR'R®, -NR'RY,
-NRSCOR®, -NR’COR‘, -NR'COR", -NR’CO;R’, -NR’CDNR’R’, -SC&N'R’RF,
-NR’8O,R?’, R* o RY; |

R es H o alquilb C;-C;, estando dicho

-CN, -CR’,
-COR®, -CONR’R’, -OCONR’R®, -NR'COR®, -NR'R®, -NR’COR®, -SO,NR'R’,
-NR'CONR’R®, -NR'SO,R*, R® o R%;

R' es fenilo sustituido con RY, halo,

-CN, algquilo C,-C;, haloalquilo -C, cicloalquile G-Cy ©
alecoxi C-C;
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cada R’ es independientemente H, alquilo C,-Cs o cicloalquilo

G-C; o, cuando dos grupos R’ estdn unidos al mismo ftomo de

nitrbégenc, estos dos grupos, tomados conjuntamente con el

&tomo de nitrégeno al que estan unidos, .representan
azetidinilo, pirrolidinilo, piperidinile, homopiperidinilo,

piperazinilo, homopiperazinilo o morfolinilo, estando dichos

azetidinilo, pirrolidinilo, piperidinilo, homopiperidinilo,

piperazinilo, homopiperazinilo y morfolinile opcionalmente
sustituidos con alquile C-C; ¢ cicloalquile G-C5;

cada R® es independientemente H, alquilo C;-C; o cicloalgquilo
GG
R" es alquilo C,-C; o cicloalquilo C;-Cy;

R* es un grupo heterociclico arom&tico de cinco o seis

I miembros que contiene (i) de 1 a ¢ hetercdtomos de nitrdgeno
a o (ii) 1 & 2 hetercatomos de nitrdgéno y 1 heterodtomo de
_oxigeno o ézuf;re o (iii} 1 & 2 hetercitomos de oxigenc o
azufre, esgtando dicho grupo heterociclico opcionalmente
sustituido con halo, oxo, -CN, -COR’, -CONR’R®, -SO,NR'RY,
—'NRﬁso?R’, -ORr®, -NRR’, -{alquileno C,-G)-NR’R®’, alquilo C,-Cs,
i fluorocalquilo (C,~-Cy) o cicloalquilo C-Cy;

; R* e8 un grupe heterociclico de cuatro a siete miembros,
saturado o parcialmente insaturado, gue contiene (i} 1 6 2
hetero&tomos de nitrégeno o (ii) 1 heterodtome de nitrégeno
vy 1 hetercidtomo de oxigeno o 1 heteroidtomo de azufre o (iii)

1 hetercdtomo de oxigeno o azufre, egtando dicho grupe

hetercociclico opcionalmente sustituido con oxo, alguilo C;~Cs,
cicloalquilo Cy-C;, -SO,R®, -CONR'R’, -COOR®, -CO-({alquilenoc C,-

Cs} -OR® o -COR’ y opciocnalmente sustituido en un &tomo de

carbono Que no es adyacente a un heterodtomo con halo, -OR,

-NR°R®, -NR’COR®, -NR’COOR’, -NR’CONR’R®, -NR’SO,R* o -CN;
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R es H, R®, R’ RY, alqﬁilo ¢,-Cs, cicloalquilo C;-C; o
-(alquil €;-Cy) - (cicloalquilo C;-C;), estando dichos alguilo
C,-Cs v cicloalquile C;-C, opcionalmente sustituidos com -OR’,
~-OR¥, R, R®, RY o -CORY;

R% es H, alquilo ¢-C; o cicloalquilo C;-C,, estando dichos
alquilo C;-C, y cicloalquilo C;-C, opcionalmente sustituidos
con -OR’, -NR'R’, -NR’COR’, -CONR'R’, R® o RY;

R% es alquilo C,~C, sustituido con R¥, R®, -OR®, -CONRRS,
-NR'COR®* o -NR’R%;

R® es fenilc opcionalmente sustituido con h&lé_-, .-CN, -COR®,
-CONR’R’, -8O,NR'R®, -NR'SOR’, -OR), -NR'R’, -(alquileno C,-C)-
NRR’, alquilo C,-Cs, haloalquilo (-G o cicloalquilo C;-Cy;
b4

Xes 0, L6 2.

2, Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en

el que R', es H, alquilo CI‘Cg, ciclealguilo C;-C; o© -OR7,
estando dicho alguile ¢/-Cq

opcionalmente sustituido con halo, -OR?®, -NRURY, -NR'CORF o
RY,

3. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién
precedente, en el que R’, es H,

alquilo ¢\-Cq, alquenilo C-Cq o R, estando dicho alquilo C,-C
opcibﬁaimente austiéu?ido'-cbn -OR®, OR®, -CN, -CO,R’, -CONR'R?,
-C (=NR®) NRSORS, -CONR'NR'R®, -WRRS, -NR'R¥, -NR'CORY, -NR'CORZ,
~NR'CO,R*, R® o RY.

4. Un compuesto de acuerdo con cualgquier reivindicacién

precedente, en el gque R® es H ¢ alquilo ¢)-C;.
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5. Un compuesto de acuerdo con cualgquier reivindicacidn
precedente, en el que R' es fenilo susgtituido con halo, -CN

c alquilb C~Cs.

6. Un compueatc de acuerdo con cualguier reivindicacién
precedenta, en el -Qu_e R es pirrolilo, imidazolilo,
pirazolilo, 1,2,3-triazolilo, 1,2,4-triazolilo, tetrazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolileo, 1,2,4-
oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo, furaniloe, tienilo,
piridinilo, piridazinilo, pirimidinilo o pirazinilo, estando
cada uno opcionalmente sustituide con hale, -CN, -CORY,
-CONR’R®, -SONR'R’, -NR’SO,R*, -OR’, -NR'R’, -(alquileno C,-Cg)-~

NR'R, alquilo ¢, fluoro{alquilo C,-C;) o cicloalquilo Cy-Cy.

7. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacidn
precedente, en el que R’ es imidazolilo, pirazolilo, 1,2,4-

triazolile, . 1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo,
piridinilo, pirazinilo o pirimidinilo, estando cada uno
opcionaimente sustituido con halo, -CN, -COR’, -CONR'RS,
~SONR'R®, -NR'30,8°, -OR', -NR'R’, -{alquilenc C,-C,)-NR'R’,
alquilo ¢;-C;, fluorcalquilo {(C,-C¢} o cicloalguilo G-C;.

8. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién
precedante, en el gue R® es imidazolilo, pirazolilo, 1,2,4-
triaiolilc. ' 1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo,
piridinilo, pirazinilo o pirimidinilo, estando cada uno

opcicnalmente sustituido con -OR’, -NR'F’ o algquilo C,-C.
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9. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacisn
precedernte; en el que R’ es azetidinilo, tetrahidropirrolilo,
.' piperidiﬁilb, azepinilo, oxetaniio, tetrahidrofuranilo,
tetrahidropiranilo, oxepinilo, morfolinile, piperazinile o
diazapinilo, eatande cada uno opcicnalmente sustituido con
oxo, alquilo C-Cs cicloalquilo Gy-C, -SO,R®, ~CORR’R’, -COORS,
-CO- (alquileno C-C)-OR o -COR y opcionalmente sustituido
en un atomo de carbono gue no es adyacénte a un heteroitomo
con hale, -OR', -NR'R’, -NR'COR', -NRCOOR!, -NR'CONR'RS, -NRSSQR®
o -CH.

10. Un compueato de acuerdo con cualquier reivindicacién
precedente, en el gue R’ es azetidinilo, piperidinilo,

tetrahj.dxafuranilo, piperazinilo o morfolinilo, estande cada
unc opcionalmente sustituide con oxo, alguilo G,
ciﬁloaltjuilo -G, -soiias, ~¢ONR~"R’, ~COOR®, -00- (alquileno C;-
Cg) -OR* o -COR* y opecionalmente sustituido en un &tomo de
carbono que no es adyacente a un heterostomo con halo, -OR?,

-NR'R®, -NRSCOR®, -NR'COOR!, -NRCONR'R®, -NR’SO,R’ o -CN.

11. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicaciédn

precedente, en el qgue R® es aretidinilo, piperidinilo,
tetrahidrofuranile, piperazinilo o morfolinilo, estando cada
uno opcionalmente sustituido con alquilo C;-C,, -8SO,R’,

~CONR'R®,  -COORS, -co-'_;alquiieno G-C) =-oit5 o -COR® vy
opciona;mente sustituido en un atomo de carbono que no es

adyacente a un heterodtomo con -OR’ o ~NR’COR®.
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(segundo examen de fondo) %

12. | Un compuesto de acuerde con cualquier reivindicacién
precedente, en el que R"Y es H, R*, R’, RY, algquilo C»Cy © %63
~{alquil C;-Cg) -~ (cicloalquilo G-C;), estando dicho alquilo - 0

Cs opcionalmente sustituido con -OR®, -ORY, RS, R, RY o -CORD.

é 13. Un ebmpvestc de acuerdo con cualquier reivindicacién
grgaedghte, en el que.il“’ es H, RY, R®, R¥, alquilo ¢,~¢; o

- {alq’.m.l C=Cg) = {cicloﬁlqﬁil# -Gy}, estando dicho alquilo ¢~
< o@cibnalmente aust:iﬁui-do éen ~ORY o RY,

14.  Un compuesto de ‘acuerdo con cualquier reivindicacidn
precedente, en el que R es H o alquilo ¢,-C;, estando dicho

alquile C,-C, opcionalmente sustituido com -ORS, -NR'RS,

-NR'COR®, -CONR'R’, Rf o R.

15. Bm compuesto de acuerdo con cualguier reivindicacién
precedente, en el que R’ es H o alquilo (;-C;, estando dicho

alguilo C;-C; opcionalmente sustituido con -OR® o -NR'COR®.

3 16. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién

precedente, en el gue R? es alquilo ¢,-C, sustituido con RY,
%, -ORf, -CONR'R', -NR'COR® o -NR'R'.

“ 17. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién
precedente, en el que R¥ es alguilo C,-C, sustituide con R?,
%\ -ORS, -NR'COR® o -MR'R’.
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18. Un compuesto de acuerdo con cualquier reivindicacién
precedente, en el que R” es fenilc sustituido con halo, -CN,
-COR?, -CONR'F’, *so!mszz.", -m_’so,aﬁ., -OR’, -NR'R’, -(alquileno
¢~ Ce) -NR'R®, alquilo C;-C;, haloalquilo(Ci-C) o cicloalquilo
C-Cr |

19, Un.campuesto de acuerde con cualguier reivindicacién
precedente, en el qgue R" es fenilo sustituido con halo, -CN,

-CONR’R®, -SONR'R® o -ORS,

20. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1:
3~{E3,5-ﬂieti1-1~(2-hidroiietil)41H¥pirazol-4-illoxi}-5~
fluorobenzonitrilo; .
3-{[3,5-Dietil-1-(2-hidroxietil)-1H-pirazol-4-il]loxi}-5-
metilbenzonitrilo;
5-{[3,5-Dietil-1-(2-hidroxietil)-1H-pirazol-4-
il}oxi}isoftalonitrilo;
3-Cloro-5-{[3,5-dietil-1-(2-hidroxietil)-1H-pirazol-4-
iljoxi}benzonitrilo;

5-[{3,5-Dietil-1H-pirazol-4-il)joxi] isoftalonitrilo;
3-{{3,S-Diatil-1hhpirazol-4-il)oxil-S-metilbenzonitrilo;
3-Cloro~6-[(3,5-dietil-1H-pirazol-4-il)oxi]benzonitrilo;
3-{[1-{2-Aminoetil)-3,5-dietil-1H-pirazoi-4-il)joxi}-5-
metilbenzeonitrilo;
3-{[1~(2-Aminocetil)-3,5-dietil-1H-pivazol-4-1il]loxi}-5-
clorobenzeonitrilo;
§-{[1-(2-Aminoetil)-3,5-dietil-1H-pirazol-4-

illjoxilisoftalonitrilo;
o una sal, o solvato farmacéuticamente aceptable de
los mismos . '
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21.. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1:
§-{[3,5-Dietil-1~(2-hidroxietil)-1H-pirazol-4-
illoxi}isoftalonitrilo;

o0 una sal, o solvato ZIfarmacéuticamente aceptable del mismo.

22. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacisn 1:
5-{[3,5-Dietil-1-(2-hidroxietil)-1H-pirazol-4-

illoxi}isoftalonitrilo;

23. Una composicién farmacéutica que incluye un compuesto de
férmula (I) © una sal, solvato farmacéuticamente

aceptable del miamc,-dé acuerdo can cualqﬁier reivindicacidn
precedente, junto con uno o mids excipientes, diluyentes o

vehiculos farmacéuticamente aceptables.

24, Una composicidén farmacéutica de acuerdo con la
reivindicacién 23, gue incluye uno o més agentes terapéuticos

adicionales.

25, 'Una composicidén farmacéutica de acuerdo con la

reivindicacién 23, que incluye un antagonista CCR5.

SIS 1 3333 2333 S22 R il tLd
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' SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Radicacion No. 03079617
Clasificacion Internacional (IPC): A61K 31/415, CO7D 231/18

| Concepto Técnico No. 319 o

Patente de Invencitn Patente de Modelo de Utilidad [__]

1 Via Naciona! ]
| Via PCT (fase nacional) : Cap. | ] Cap. Il

No. Sol. Internacional PCT/IB02/01234
Fecha de Presentaci_én Internacional  4-04-2002

Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48 de
la Decision 486 de ta Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:
1. Documentos estudiados:

1.1. Descripcion: (Folios: 163 a 563) como se radicé iniciaimente.

1.2. Reivindicaciones: 1 a 41 (Folios: 564 a 601) como se radico
iniciaimente.
Modificadas 1 a 25 (Folios: 669 a 676). Modificadas: 1a
25 (folios: 684 a 691).

1.3.Rta del Solicitante: Folios: 680 a 683.

1.4.Prioridad: Folios: 12 a 162, (10/04/2001 y 15/11/2001, GB
' 0108999.4 y GB 0127426.5).

2. Objeto de la invencioén:

La presente solicitud se titula: “Compuestos de pirazol-4-ariloxi opcionalmente
sustituidos en 1,3,5".

El objeto de la presente solicitud se refiere aderivados de pirazol y a procedimientos
para la preparacién de los mismos, a intermedios usados en su preparacién, a
composiciones que los contienen y usos de tales derivados.

Segun la descripcion, los compuestos de la presente solicitud se unen a la enzima
transcriptasa inversa y son moduladores, especialmente inhibidores de la misma. La
transcriptasa inversa esta implicada en el ciclo de vida infeccioso de VIH, y los
compuestos que interfieren con ia funcion de esta enzima han mostrado utlhdad enel
tratamienio de afacciones, incluyendo el SIDA

De acuerdo con la presente solicitud, los compuestos gue se reclaman son Utiles en
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el tratamiento de una diversidad de trastornos, incluyendo aquellos en los que esta
implicada la inhibicién de la transcriptasa inversa. Los trastornos de interés incluyen
los causados por el virus de inmunodeficiencia humana (VIH) y retrovirus
relacionados genéticamente, tales como el sindrome de inmunodeficiencia adquirida
(SIDA).

Reivindicaciones 1 a 22 (folios: 684 a 691): un compuesto de féormula | 0 una sal
farmaceuticamente aceptabie del mismo.

Reivindicaciones 23 a 24 (folio: 691): una composicion farmacéutica que incluye un
compuesto de férmula | 0 una sal, solvato farmacéuticamente aceptable del mismo,
junto con uno o mas excipientes, diluyentes o vehiculo famacéuticamente
aceptables.

Reivindicacion 25 (folio: 691): una composicion farmacéutica de acuerdo con la
reivindicacién 23 que incluye un antagonista CCRS.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad constante de proporcionar
moduladores nuevos y mejores, especialmente inhibidores de la transcriptasa
inversa de VIH, ya que el virus puede mutar, volviéndose resistente a los efectos de
los moduladores conocidos.

La solucion propuesta por la presente solicitud consiste en compuestos derivados de
pirazol-4-ariloxi sustituidos en 1,3,5 que son inhibidores de transcriptasa inversa.

El objeto de ia solicitud definido anteriormente se clasificod en la IPC A61K 31/415;
CO7D 231/18.

3. De la solicitud de Patente
3.1. Descripcion (articulo 28 D. 486)

De acuerdo con las modificaciones realizadas en el titulo de la solicitud, cumple con
el requisito de claridad o comprensién.

3.2. Reivindicagiones (articulo 30 D 486)

De acuerdo con las modificaciones realizadas en el capitulo reivindicatorio, folios:
684 a 691, las reivindicaciones cumpien con el requisito de claridad, concision y
sustento por la descripcién.

4. Unidad de Invencién (articulo 25 D 486)
De acuerdo con ias modificaciones realizadas, la (s) reivindicacion (es) 1 a 25 (folios:

684 a 691), que se refiere(n) a un compuesto de férmula | o una sal
farmacéuticamente aceptable dei mismo, conforman un Unico concepto inventivo.

5. Es una invencién (articuio 15 D 486 literal a)-f)
La (s) reivindicacion (es) modificadas 1 a 25 que se refiere(n) a un compuesto de

féormula |, se considera(n) invencién{(es) porque no se encuentran dentro de lo
mencionado en el articulo 15.

2




| 7. Reivindicaciones relativas a un uso o a un uso distinto (arficulos 14y 21D

#

s | N
6. Excepciones de Patentabilidad (articulo 20 D486 literal a)-d)) ')
Segun las modificaciones realizadas, la(s) reivindicacion(es): 1 a 25 (folios: 684 a
691), es (son) patentable(s) porque no mencicnan métodos de tratamiento.

486)
De acuerdo con las modificaciones, la(s) reivindicacién (es) 1 a 25 (folios: 684 a
691), que se refiere(n) a un compuesto de formula | se encuentra{n) dentro del
campo de la patentabilidad (productos y procedimientos).
8. Analisis de la(s) Oposicién(es): (arficulo 43 D. 486)
No se presentaron oposiciones a la presente solicitud.
9. Determinacion del Estado de la Técnica:
La fecha que se hatenido en cuenta para determinar el Estado de la Técnica es:
Fecha de presentacion de la solicitud prioritaria 10-04-2001 y 15-11-2001
Teniendo en cuenta la fecha indicada, se buscaron documentos del estado de la
técnica relacionados, con fecha de publicaciéon anterior a esta y no se encontraron
anterioridades que afecten la Patentabilidad del objeto de la presente solicitud.

10.Respuesta a los argumentos del solicitante

E! sefior solicitante modifico el titulo de la solicitud, conforme a lo solicitado en el
examen de Fondo anterior. .

De igual modo, madificé el capitulo reivindicatorio, donde ha eliminado el término
“derivado”, por lo cual cumple con los requisitos del articulo 30 y de unidad de
invencion del articulo 25 D 486.

11. Andlisis de Patentabilidad (segun requisito) (articulo 14 D486)

11.1. Novedad (articulo 16 D486)

La presente Solicitud de Patente Colombiana No. 03079617, se refiere a:

Un compuesto de formula | o una sal farmacéuticamente aceptabie del mismo:

De acuerdo con el numeral 9, no se encontré dentro del estado de la técnica,
documento alguno que evidenciara la existencia de la invencién por lo cual el objeto
reivindicado es Nuevo.




11.2.  Nivel inventivo (articulo18 D486)

La presente Solicitud de Patente reivindica lo siguiente: Un compuesto de formula | o

una sal farmacéuticdmente aceptable del mismo gque son derivados de pirazol 4-

ariloxi y son inhibidores de la enzima transcriptasa reversa para el tratamiento del
VIH.

|El problema técnico planteado en esta solicitud: fa necesidad constante de
| proporcionar moeduladores nuevos y mejores, especialmente inhibidores de la
transcriptasa inversa de VIH, ya que el virus puede mutar, volviéndose resistente a
los efectos de los moduladores conocidos, no se habia resuelto previamente. Por tal
motivo se considera que los compuestos derivados de pirazol 4-ariloxi
reivindicadas(os) no son evidentes para una persona medianamente versada en la
materia.

Asimismo, no se encontr6 dentro del estado de la técnica documento alguno que

afecte el nivel inventivo y el objeto reivindicado no resulta obvio para una persona
medianamente versada en la materia por lo cual tiene Nivel Inventivo.

11.3.  Aplicaci6n industrial (articulo18 D 486)’
El objeto de la presente solicitud cumple con el requisito de Aplicacién Industrial.
12.Conclusioén:
En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder las

reivindicaciones: 1 a 25 (folios: 684 a 691).

Bogota, D.C., 31 de enero de 2008
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