
�11�-

CASTELLANOS & Co. 
ABOGADO 

SUFERIN1ENDENCA DL NDUSTRA V COMERCIO 

Calle 94 A No, 7 A 09 .tiiirniiiiIIuotmIInnhIrnuhIIIrnhIII 
Bogota, D.C., COLOMBIA No..O4-016637.-0OO11OOOO 

F�cm: 2009-0&-05 12:59:14 Dep. 2020 NUECREACtONE 
Tie, 11 PAT ENfEVI Eve: 379 FASENACIONAL11 
Act 444 RLSPUESTAR[IOUL Foiio, 11 

Sefiora 
- 

Jefe de la Division de Nuevas Creaciones 

Superintendencia de Industria y Comercio 

Ministerio de Comercio, Desarrollo Industria y Turismo 

E. S. 

Ref.: Expediente No. 04.016.637 

FvJ 

Solicitud de Patente PCT entrada fase nacional para: 

DERIVADOS DE DTARILCICLOALQUILO, PROCEDIMIENTOS PARA SU 

PREPARACION Y SU UTILIZACION COMO AGENTES ACTIVADOP.ES DE PPAR 

Solicitante: SN0I-AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH 

RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO 

LUIS PATIO LEIVA, mayor de edad, ideritificado y domiciliado 

. como aparece al pie de mi firma, en atenciOn a su oficio No. 5157 

Notificado el 8 de mayo de 2009 atentamente me permito dar 

repuesta al mismo de la siguiente manera: 

Clariclad de la solicitud 

Argurnenta su Despacho qua la reivindicación 1 establece qua Ri y 

R2 pueden ser ON y que este sustituyente no se habla contemplado 

en la salicitud originalmente divulgada. La reivindicación 4 

establece qua Ri y R2 puede .ser OH peru este sustituyente no e.stÆ 

contemplado en la reivindicación independiente 1. Dc iguci manera, 

arguments su Despacha que la reivindicación 1 conlleva a una 

alta cantidad de compuestos. 
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Con el fin de superar ía objeción en cuanto a ía claridad de las 

reivindicaciones presento a consideracidn del seæor examinador un 

nuevo capitulo reivindicatorio donde ía materia reivindicada es 

totairnente clara y concisa. En efecto, ía materia de ía 

reivindicación principal abarca ilnicamente los ejemplos I a LXVII. 

AsI mismo, las reivindicaciones 2, 3 y 4 abarcan modalidades 

preferidas de la invención y las reivindicaciones 5 y 6 abracan 

los ejemplos susteritados por los valores EC50 descrItos en ía 

descripción. 

Per otra parte, el sustituyente CN ha sido eliminado del capitulo 

reivindicatorio y el sustituyente OH ha side incluido en las 

reivindicaciones 1,2 y 3. Adicionalmente, ci sustituyente Br ha 

sido incluido en las reivindicaciones 5 y 6. Esta modificaciôn se 

encuentra debidamente sustentada en el ejemplo 32 de la 

descripción. 

En cuanto a ía objeción del seæor Exarrtiriador sobre los radicales 

alquilo C1-C6, cicloalquilo C3-C, etc, quiero poner do presente que 

en cada uno de estos grupos quImicos so hace referencia al nümero 

de Ætomos de carbono de los mimes de tal forma quo los mismos son 

totalmente clams. Respetuosamente hago notar a su Despacho quo 

otra cosa serIa si se hace referencia a grupos en general come 

grupos aiquilo inferior, cicioaiquilo inferior, haldgenos, etc 

(objeción recurrente en los oficios de examen do fondo) los cuales 

no indican el nümero do Ætomos de carbono do los mismos, de tal 

forma que nuestro apoderado no entiende las razones pare objetar 

dichos sustituyontes �toda vez quo los mismos se encuentran 

claramente definidos. 

Asi las cosas, el nuevo capitulo reivindicatorio se encuentra 

debidamente sustentado en la descripción originalmente presentada 

y cumple con ci requisito do claridad y concision de los articulos 

30 y 34 de ía Decision 486. 
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Arguments so despacho que las .reivindicaciones 6-7 establece 

medicamentos que contienen una o varias sustancias sctivs Jo coal 

da lugar a una extensa cantidad de mezclas. 

Con el fin de superar esta objeción, las reivindicaciones 6-7 han 

sido eliminadas del capitulo reivindicatorio. 

La reivindicacidn 23 habla de un procedimiento para preparar un 

medicamento. 

Con el fin de superar esta objeciôn, is reivindicación 23 ha sido 

49 eliminada del capitulo reivindicatorio. 

Reivindicaciones de uso 

Las reivindicaciones 8 a 22 relatives al uso de un compuesto hen 

sido eliminadas del capitulo reivindicatorio por lo que la 

objeciân sobre dichas reivindicaciones se debe tener como 

superada. 

Novedad 

El documento W000/064876 revela compuestos que presentan on anillo 

arilo o heteroarilo en la parte de la molØcula donde los 

compuestos de la presente invención presentan un anillo 

cicioalguilo o cicloalqueniio y donde uno o mas Ætomos de carbono 

pueden ser reemplazados por Ætomos de oxIgeno (Anillo A) . En otras 

palabras, los anillos aromÆticos o heteroaromÆticos revelados en 

el documento W000/64876 son totalmente diferentes de los anillos 

cicloalguilo y cicloalguenilo de la presente invención 

En este orden de ideas, los compuestos de Dl se diferencian de 

compuestos parcialmente insaturados (un doble enlace) o 

completamente saturados como los reivindicados en la presente 

invención. En consecuencia, los compuestos de is presente 

invención son nuevos en vista de los compuestos de Dl. 
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Nivel Inventivo 

Aunque su Despacho no evaluó el nivel inventivo de la presente 

solicitud procederØ a demostrar la superioridad de los compuestos 

acÆ reivindicados: 

Come se explicO anteriormente, la principal diferencia entre los 

compuestos acÆ reivindicados ylos compuestos de WO 00/64876 es el 

anillo fenilo. Dicho sistema aromÆtico corresponde a una molecule 

dimensional planar (sp2-hibrido) mientras que en la presente 

invención los compuestos cicloalquilo o cicicaiquenhlo presentan 

una estructura tridimensional (sp3 hibrido). Los Ætomos de carbono 

en el anillo cicloalquilo que unen el anillo con los sustituyentes 

X y Y son centros quirales lo cual significa que las cadenas X y Y 

adyacentes estäri orientadas en difererites direcciones estØricas. 

Este cambio en la estructura de tipo planar a tridimensional es 

precisamente la responsable de la elevada actividad en los 

compuestos de la presente invención. Dicha actividad se demuestra 

con los compuestos del ejemplo 7z del documento WO 00/64876 y el 

ejemplo I (compuesto 6) de la presente invención: 

Dl: Ejemplo 7z 

EC50 PPARalpha] = 30 nN 

= 

Ejemplo 1 

EC50 [PPARalpha] i riM 

Estos resultados demuestran que la concentración  en plasma 

requerida para obtener el 50 % del efecto mÆximo es 30 veces menor 

en los compuestos de la presente invención lo cual indica su 

elevada actividad farmacol6g4a. 
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En consecuencia, solicito a su Despacho conceder el privilegio de 

patente de invención a la presente solicitud toda vez que las 

objeciones planteadas per su Despacho han side superadas con la 

modificación del capitulo reivindicatorio y los argumentos 

presentados a favor cia la novedad y el nivel inveritivo de la 

presente solicitud. 

Anexos 

� Formulario de modificaciones 

� Nuevo capitulo reivindicatorio 

ff Recibo de pago 

De la Seæora Jefe, 

Luis atiæo2yva 

D.C. No. 2.930.616 de Bogota 

T.P.A. No.2698 del C. Sup. de la Judicatura 

Calle 94A # 7A-09 

TelØfonos: 6107420 

--, 
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S U P E R I N T F N D E N C I A 

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

CD SOLICITUD DE 

ElCorrección  de Errror Material Moclificacióri a una solicitud 

Nombre: SANOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND IDENTIFICACION 
SOLICITArJiE GMBH 

DirccciOn: BrUnirigstrasse 50 CC. NIT 
Frmnkfurt rn main 
AIcriiaiiii 

Domicilio: Fraiiklurt arii main CF. Otro 
JOe rn a ri i 

Lugar do Constitución: Alc:rnania Coal 

NUmoro TelØfono: Fax: 
E-mail: 

( 

Nombre: LUIS PATIiO LEYVA IDENTIFICACION 
REPRESENTANTE 
0 APODERADO DirecciOn: Carrera I 1 No. 94-76 Oficina 308 C.C.La  J NIT 0 

Telfono: 616 19 48 Fax: 616 39 76 C.E. 0 Otro 0 
E-mail: gustavo_hollmann@etb.com Cual 

NCimero 2.930.616 TPA 2698 

Nümero do Expedier-ite: 

04.016.637 

DescripciOn de la correcciOn o modificaciOn solicitada: 

Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto par 6 reivi rid icaciones. En consecuencia suhcito 
qua se realice el examen de patentabilidad sobre este nuevo pego eivindxatorio. 

Cornprobaiite cle pago No. 09-55,938 Fecha 29 do julIo do 2009 

(j Anexos: 

Comprobante de pago de la tasa. 

U Poderes si fuere el caso, junta con la sustitución de los mismos a ml favor. 

U Documento que acredita la existencia 
y 

representación legal de las partes, cuando sean personas juridicas 

Nuevo capitulo reivindicatorio 

1/ 1 
0 

NOMBRE LUIS PATIO LEIVA FIRMA’ 
CC 2.930.616 de Boqotà - TPA 2698 CSJ 

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pâgina - LPL/ 20149 

.. f 
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SUPERDTEDENCi DE iND!JTRiA Y ODMERCID 

Nfl 001/6089-2 

RECIBU OFICIAL RE Ci;J 09 - 5593B 

JtJLIII 27 LJL LUJ’ 

SUFERNFENDENCA DL NDUSTRIA Y COMERCO 

1IIIIIIIlIHhI’IIiIIIIiIuiuiIIIIiIIIIIIIIIII 
No. 04-016637- -00011-0000 

Fech: 2009-08-05 12:59.14 Dep 2020 NULORLACIONF 
Ire. 11 FALENILIYII Eve: 379 FASENACIONALII 
Act, 444 RLSPUESTARLQUE Folios: 11 

*Hfl CQN8: iGNACiJ 

DEPOSiTAITE IWO PALO BANCO CLIENIA No. PAOO IECRA P00 Yr. PAGO 

ALVARO CAflELLAPIOS CONS! AiUN GANCU 8E BUT.UTA 02754387 O5S25i2u 29/07/2009 10380000 

W* C 0 N C £ P 1 0 IMI 

CAi. RENTISIICU CONCERTO TOTAL CONCERTO 

I 50OOS-0--O3 CANBID RE TIORAUDAD Y MUDIFICA 12 1ARCAS Y LENAS CUMERCIILES ,11100000 

TOTAL 11100000 

SON CIENTO ONCE MIL PESOS 

RESPONSABLE  

RECISO DE CAJA APLICAITO AL EXPEDIENTE No  



REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto de la formula general I 

RI 0 R4 

Ring A 

0R3 

en la cual 

Anillo A as cicloalquilo (C3-O), en donde en el anillo 

cicloalquilo dos Ætomos de carbono pueden estar 

reemplazados par Ætomos de oxigeno a ciclopentilo; 

Ri, R2 independientemente uno del otro son H, F, 
ci; 

Br, 

CF, OCF3, OH, aiquilo (C1 -C6) u 0-aiquilo (C1-C6); 

R3 es H a alguilo (C1 -C6); 

R4, R5 independientemente uno del otro son H, aiquilo (O-

06) 

X es CH2-0, CH2-0-CH2; 

Y as 0-OH2, 0H2-0, 0H2-0-CH2, CH2-CH2;, 

y sus sales fisiológicamente aceptabies. 

2. Un compuesto de la formula I de acuerdo can la reivindica-

ciOn 1, en donde 

Anillo A es cicloalquilo. (C3-C8), en donde en el anillo 

cicloalquilo dos Ætomos de carbono pueden estar 

reempiazados par Ætomos d 
i 
e oxigeno, a 

ciclopentila; 

Ri es H F, Cl, Br, CF3, 00F3, OH, aiquilo (C1 -C6) u 

0-aiquilo (Cl-C6); 
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R2 as H, aiquilo (C1 -C6) u Oalquilo (01-06) 
; 

R3 as H o aiquilo (C1 -C6); 

R4 son H, aiquilo (C1 -C6) 

R5 es aiquilo (01-06); 

X es CH20, CH2-0-0H2; 

Y as 0-OH2, CH2-0, 0H2-0-CH2, 0H2-CH2; 

y sus sales fisiológioamente aceptables. 

3. Un compuesto de la formula I de acuerdo con la 

reiv–ndicación 1 o 2, en donde 

Anillo A es cicloalquilo (C3 -C8) o ciclopentilo; 

RI es H;. F, Cl, Br, OF3, OCF3, OH, aiquilo (C1 -C6) u 

0-aiquilo (C1-C6); 

R2 es H, aiquilo (C1-06) u 0-aiquilo (01-06); 

R3 es H o aiquilo (C1-6); 

X es CH2-0, 0H2-0-CH2; 

Y es 0-OH2, CH2-0, CH2-0-CH2, 0M2-CH2; 

y sus sales fisiolOgicamente aceptables. 

4. Un compuesto de la formula I de acuerdo con una a con 

varias de las reivindicaciones 1 hasta 3, quetiene la 

estructura Ta 

NIX 
R2 

la 
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en donde 

Anillo A es 1,3-ciclohexilo; 

Ri, R2 independientemente uno del otro son H, F, Cl, Br, 

OH, CF3, OCF3, alquilc (C1 -C6) u 0-aiquilo (C1 -C6); 

R3 as H c aiquilo (C1 -C6); 

R4 sari H, aiquilo (C -C�); 

R5 es aiquilo (C1 -C6) 

X es ci-i2-0, CH2-0--CH2; 

Y as 0-OH2, CH2-0, CH2-0-CH2, CH2-CH2; 

y sus sales fisiológioamente  aceptables. 

5. Un compuesto de la formula I de acuerdo cqn una a varias 

de las reivindicaciones 1 hasta 3, que tiene la estructura Ia 

RI IX7Ri}J L 
P2 

Ia 
o OR3 

en la cual 

Anillo A es 1,3-ciclohexilo 

RI es H, F, Cl, Br, CF3, OCF3, alquilo (Cl-C6) u 

0-aiquilo (C -C6) 

R2 es H, aiquilo (01-06) u 0-aiquulo (C1 -C6) 

R3 es H; 

R4 son H, aiquilo (01-06); 

R5 es aiquilo (01-06); 

X es CH2-0, CH2-0-CH2; 

Y as 0-CH2, CH2-0-0H2, CH2-CH2; 
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y sus sales fisiológicamente aceptables. 

6. Un compuesto de la formula I de acuerdo con uria a varias 

de las reivindicaciones 1 haste 3, quo tiene la Łstructura Ta 

R1/7\/°fl 
(Ring A 111 

Ia 
0R3 

en la cual 

Anilla A es 1,3-ciclahexilo 

RI Cs H, F, Cl, Br, OH3, OCR3, CF3, 0CF3, 

R2 es H, CH3, OCR3; 

R3 es H; 

R4 es H, CR3; 

R5 esCH3 

1-0 X es CH2-0, CM2-0-CH2; 

Y es 0-OH2, CH2-0-CH2, CH2-CH2; 

y sus sales fisiológioamente aceptables. 
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PCT/EP02/0922 I 
17-08-2002 

Como resultado del examen de fonda, realizado con fundamento en el articulo 45 
de la DecisiOn 486 de la ComisOn de la Cornunidad Andina, se le comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. DescripciOn: Folios: 54 a 110 coma se radicO inicialmente 
1 2. Reivindicaciones: Folios 111 a 114 coma se radicó iriicialmerite 

Folios: 235 a 238 modificaciOn 
Folios:250 a 253 mod ificaciOn 

1.3. Prioridad: Folios: 10a49. DE10142734.4; 31-08-2001, 
1.4. Respuesta del soUcitante Folios: 228 a 232 

2. Objeto de la invencIón 

Titulo de la solicitud: Derivados de Diarilcicloalquilo, Procedimientos para su 
PreparaciOn y su UtilizaciOn como Agentes Activadores del PPAR" 

El objeto de la presente solicitud de patente de invención consiste derivados de: 

RI oXXj?
 

RAj 

0R3 
R2 

N

 Reivindicaciones 1-6: compuestos de la formula (I) 

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de compuestos Utiles 
para disminuir el nivel de triglicØridos, terapØuticamente aprovechable, con una 
influencia favorable sobre los lipidos e hidratos de carbono mediante una 
activaciOn del receptor PPARa. 



Para solucionar este problema tØcnico Ia solicitud en estudio proporciona una 
composición que contiene un derivado de la formula I y una o varias sustancias 
activas. 

La invención se catalogó segün la Clasificaciôn Iriternacional de Patentes (IPC.) 
como: C07D261/00; A61K31/421; A61 K45/00; A61PI/04 

3. Do la solicitud de Patente 

3.1 Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

La reivindicación I reclama derivados de la fOrmula (I) en donde el anillo A es 
cicloalquilo (C3-C8), en donde en el anillo cicloalquilo dos ªtomos de carbono 
pueden estar reemplazados por Ætomos de oxigeno o ciclopentilo. Esta 
descripciôn abarca un elevado nümero de compuestos diferentes cuya utilidad 
para solucionar el problema tØcnico planteado no se puede determinar a partir de 
los resultados del ensayo de actividad (folio 76), como se observa en la siguiente 
tabla: 

ArIIoA 
I, H, IV, VII, X, XXIV, XXVXXVII, XXIX, 
XXXII, XXXIV, XXXVI, XXXVIII, XLI, 
XLII, XLIV, XLV, XLVI, XLVII 

En consecuencia de los anillos A reclamados tan solo se encuentra informaciOn 
sobre Ia actividad de los compuestos en dônde A es ciclohexano. 

Las reivindicaciones 4, 5 y 6, divulgan derivados de Is fOrmula la y establecen los 
significados pars R4 y R5, sin embargo dicha fOrmula la no contiene dichos 
radicales. 

Por lo tanto, las reivindicaciones mencionadas no cumplen con los requisitos de 
claridad, concision o sustento por Is descripciOn de acuerdo al art. 30 de la 
Decision 486. 

4, Respuesta a los Argumentos del Solcitante 

El solicitante preserita un nuevo capitulo reivindicatorio que contiene seis 
reivindicaciones (folios 250 a 253). Luego del estudio de este documento, esta 
oficina establece que el mismo no constituye una ampliaciOn a la materia 
contenida en la solicitud original y por lo tanto es aceptado para el estudio de 
patentabilidad. 

El solicitante arguments que el nuevo capitulo reivindicatorio se encuentra 
debidamente sustentado en la descripciOn y cumple con el requisito de claridad y 
concisiOn. Esta oficina difiere del solicitante debido al elevado nümero de 
sustituyentes estructuralmente diferentes reclamados pars el anillo A, que van 
desde ciclopropil hasta ciclooctil, en los cuales hasta dos Ætomos de carbono 
pueden ser reemplazados per oxIgeno, Esto da lugar a un nümero considerable 
de compuestos con estructura marcadamente diferente, pars los cuales no existe 
soporte en Is descripciôn que permits establecer que al reemplazar A par oxirano, 
oxetano, cicloheptana 6 dioxocano, se conserva la actividad activadora de PPAR. 
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En En consecuencia esta oficina encuentra quo la solicitud no cumple con 
requisito do concision. 

En cumpUmiento del articulo 45 de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la 
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de 
sesenta das contados a partir de la fecha de notificaciOn do la presente 
comunicaciOn. En caso de no dar respuesta a) presente requerimiento, o si a 
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesiÆn, se 
denegarÆ la patente. 

Notifiquese el presente oficlo conforme a 10 dispuesto en el numeral 5.2, literal e), 
del captulo quinto del titulop.çimero do  la Circular Unica No. 10 de 2001. 

ALIX CARMEESPEDES DE VERGEL 
Jefe do Divis4n de Nuevas Creaciones 

.1 
El anterior requerimiento fue notificado por fijación en lista, de fecha 

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO 
No.2687 COdigo No. 202073 


