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Tramite . 011 Evento : A739 Actuacidn : 444
Eeferencia : Expediente No. (04076775
Asunto :  S8clicitud de Patente para: ANTICOLINERGICOS

¥ FPROCEDIMIENTO PARA S17 PREFARACICON
Solicitarte : BECEHRINGER INGELHEIM PHARMAE GMEH & OO, KG
Clase :  AS1K 031/C4&, CO7D 451/010
Fecha age Pregentacidn : 06 de agoste de 2004
. Yo, Emilio FERRERD, obrando Fedul o apaderadeo del

anlicitante en el asunto antes identificadeo, me refiero al
oficic nimers 16142 notificade por fijacicon en lista de 19 de
LICIEMERE de 2008,

2. Mediarnze cficic nimerc 16142 se pugo en cocnocimienta del
sclicitante el informe que contiene las observaciones hechas por
@11 Despacho sokre la presente golicitud de patente. Aviendo a
taz chgervaciones de la manera siguiente:

En forma resumida su Degpache afirma lo siguiente:

3.1 "Se debe eliminar del titulo el térming “asi como su U30

como medicamentes” ya gue los usosg no scon patentablear .

3.2 "La reivindicacién 11 se yefieres & preparaciones

farmacéuticas gue contienen c¢omo principio active uro o mas
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compuestes de formula I v al menos ohro principio ackivo
geleccionads de una gran cantidad de compuestos gue no e2Lan

comprendidos en la invencidén®.

3.3 *Las reivindicaciones 7 a 9% indican =2 ugc de compuestos de

n

formula I, lo cual no se conglidera coma invencidén. ..

4., MODIFICACION & UNA SOLICITUD EN TREMITE
Atiendo las objeciones de la manera giguiente:

4.1 De conformidad con lo establecidso en el articulo 34 de la
. Decicsidn 486, que permite al sclicitante er cualgquier momento
del tramite efectuar modificaciones, sin ampliar el ckjeto de la
invencidén inicialmente solicitada, mwme [permitce presentary un
nuevso capitulo reivindicatoric, que COMprencs 5

reivindicagiones.

4.2 En atencisn a las obgervaciones hechas por su Despacho,
se modificz e titulo de la invenciSn a; ANTICOLINERGICOS X
PROCEDIMIENTO PARA SU PREPARACION.

4.3 De otra parte lag reivindicaciches 7 a 2 ¥ 11 fueron
. eliminadas v las anterioresg reivindicacionezs 10, 12 y i3 fueron

renuneradas adecuadamente como 7, 8 vy 9, regpectivamante.

5. Puesto gue sSe ha atendido a cabalidad las cheervaciones
hechas por su Despachc sobre la presente goliicitud de patente,

atentamente solicite que se conceda la patente solicitada.
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FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

Espacio resenvado para el adhesive de radicacion

O,

D Carreccidn de Error Material

SOLICITUD DE:

E‘] Modificacion a una soligitud

0,

Nombre: BOEHRINGER - INGELHEIM PHARMA
GMBH & CO, KG
Sociedad constituida y existente bajo las leyes de

SOLICITANTE Alemania, IDENTIFICACION
Direccidn: Binger Strassa 173, c.C O wr O
55218 Ingelhsim am Rhein, o
Alemania C.E. D Otro D
Domicilio; Ingelheim am Rhain, Niamearo:
Alemanig
Teléfono: 545 08 70 Fax: 24940 70
E-mail: clientes@eaveliar.com
IDENTIFICAGION
Nombre; Emilic FERRERD
Direccién: Carrera 4° No, 72-35 ce X wr [
REPRESENTANTE | Teléfono: 347 36 11 Fax: 217 92 11
O APODERADO (. , | ce. LI ove O
-mall: cavelierigicavelier.com

Numero: 438.019 TP 31,829

©

Neimero de expediente:

04.076.776

Descripcion de la correccién o modificacion solicitada: _
1. Presento nuevo capltulo refvindicatorio compuesto por 9 raivindicaciones con el fin de superar las

objeciones hechas por Su Despecho a la presents solicitud de patente vy pido respetuosamente que

El examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas relvindicaciones presentadas.

2. Solicito a este Despacho tener en cuenta af nuevo Htuio de la patente en referencia:

“ANTICOLINERGICOS Y PROCEDIMIENTO PARA SU) PREPARACION".

Comprobante de pageo No.

09-18,9G7 Fecha:

9 de marzo de 2008

©
9,

OO

Anexos

Poderes, si fusre sl caso

Comprobante de pago de la tasa por $111.000, por concepto de modificaciones.

Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean
personas juridicas.

NOMBRE:  EMILIO FERRERO FIRMA: é_ﬁL\C;__n,_;:_

C.C. 438 019 de Usaquean T.P.A. 31.529

aliile




REIVINDICACIONES

1) Compuestos de la férmula generat 1

en donde

X

significa un anién de carga negativa sencilla;

Ay B, iguales o diferentes, preferentemente iguales, significan -Q-, -S-, -NH-, -
CHy-, -CH=CH- ¢ -N {alquilo C4-Ca)-;

R

significa hidrogeno, hidroxi, -alquilo C4-Cg,-alquiloxi C4-Cy, -alquilena C4-Cy4 -
halégena, -O- alguilena C,4-Cy-haldgeno, -alquileno C4-C4-OH, -CF3, CHF, -
alguileno C4-Cs-alquiloxi C4-Cq4, -D-CO-alquilo C4-Cy4, -O-CO-alquileno C1-Cy
—haldgeng, -alguilenc C-Cy-cicloalauilo Ci-Cs, -0-COLCF: o halégenc;

R, iguales o diferentes, significan -alquilo C,-Cs, que puede estar
eventuaimente sustituide con -ciclealguilo C3-Cg, hidroxi o halégeno,

>

R'y R? juntos, significan un puente de —alquileno Cj — Cs;

RY, R*, R* y R* iguales o diferentes, significan hidrégeno, alquilo C4-Cq, alquilexi

C1-Ca, hidroxi, -CF3, -CHF2, CN, NC: o haldgeno:

R* ¥ R* iquales o diferentes, significan hidrogeno, alquila C1-C4, alquiloxi C4-Cy,

2)

hidroxi, -CF3, -CHF2, CN, NO: o haldgeno

o

R* y R* juntos forman un enlace sencillo o un grupc de puente
seleccionado de los puentes -0-, -S-, -NH-, -CHs-, -CH3-CHs-, -N (alquilo
C4-Cyq}-, -CH {alquilo C4-Cs) v -CH{alquilo C1-Cals-.

Compuestos de la formula general 1 segun la reivindicacién 1, en donde



x significa un anién negativo de carga sencilla seleccionado del grupo clorurs,
bromuro, 4-toluenosulfonato y metanosulfonato, preferentemente bromuro;

Ay B, iguales o diferentas, preferentemente iguales, significan -O-, -8-, -NH- o -
CH=CH-;

R significa hidrdégeno, hidroxi, -alquilo Cy - Ca, -alquilaxt C4-C4 -CF3,- CHF,,
flaor, cloro o bromo,

R' v R? iguales o diferentes, significan alquile C:-Cs que puede estar
eventualmente sustituido con hidraxi, flder, clore o bromo,
0
R'y R?, juntos, significan un puente de alquileno Ca-Ca;

R3, R* RY y R, iguales o diferentes, significan hidrégeno, alquilo C1-Ca, alquiloxi
C4-C4, hidroxi, -CF3, -CHF3, CN, NGz, flior, cloro o bromo;

R* y R¥, iguales o diferentes, significan hidrageno, alquilo Ci-Cy, alquiloxi G4-C,,
hidroxi, -CFy, -CHFs, CN, NO;, fluor, cloro o bromo
0
R* y RY, juntos, significan un enlace sencilc o un grupo puente

sekeccionado de los puentes -O-, -S-, ~-NH- y -CHg-.

3) Compuestos de la férmula general 1 segun la reivindicacion 1 ¢ 2, en donde
by significa un anién negativo, de carga sencilla, seleccionade de [os grupos
clardro, bromure y metanosulfonato, preferentemente bromurg;
Ay B iguales o diferentes, preferentemente iguales, significan -5- o ~-CH=CH-;
R significa hidrégeno, hidroxi, metilo, etilo, metilox, etiloxi, -CF3 o flior;
R" v R% iguales o diferentes, significan metilo, etilo, -CHFz ¢ -CH2-CH.F,
preferentemente metilo o atilo
R?, R* RY v RY, iguales o diferentes, significan hidrégenc, metilo, metiloxi, -CF; o
ficor
R*y R, iguales o diferentes, significan hidrégeno, metilo, metiloxi, -CF3 o fitor
o
R* y R* juntos, significan un enlace sencillo o el grupo puente -O-.

4} Compuestos de la fdrmula general 1 segin una de las reivindicaciones 1 a

3, en donde

X significa un anién negativo de carga sencila seleccionade de los grupas
cloruro, bromurc y metanosulfonato, preferentemente bromurg,

Ay B, iguales o diferentes, preferentemente iguales, significan -5- o -CH=CH-;

¥



R significan hidrégeno, hidroxi o metilo;

R'y R? iguales o diferentes, significan metilo o etilo:

R* R RY y RY iguales o diferentes, significan hidrogeno, -CF3 o flor,
preferentemente hidrégeno

R* y R* iguales ¢ diferentes, significan hidrégeno, ~CF; o flior, preferentemente
hidrogenc o
R* y R, juntas, significan un enlace sencillo o un grupo puente -O-,

significan un enlace sencillo o el

5} Compuestos de |a formula general 1 segun una de las reivindicaciones 1 a
4, en donde
x significa bromuro;
Ay B significan -CH=CH-;
R significa hidrogene, hidroxi o metilo;
R’ y R? significan metilo;
R? R* R¥ y R¥ iguales o diferentes, significan hidrégeno o flaor, preferentemente
hidrégenao;
R* v R*, iguales o diferentes, significan hidrogeno, o fldor, preferentemente
hidrageno
0

R*y R*, juntos, significan un enlace sencillo o el grupo puente -O-,

g) Compuestos de la férmula general 1 segln una de las reivindicaciones 1 a
5, eventualmente en forma de los isémeros dpticos individuales, mezclas de los
enanticmeros individuales o racematos, asi como, eventualmente, en forma de sus

sales por adicion de acido farmacoldgicamente tolerables.

7} Preparaciones farmacéuticas, que contienen como principic activo unc o©
varios compuestos de la férmula general 1 segon una de las reivindicaciones
1 a 8 o sus sales fisiclégicamente tolerables, eventuaimente en

combinacion con coadyuvantes y/o vehiculos habituales.

8) Productos intermedios de la formula general 4



‘en donde los restos A, B, R, R', R®, R®, R*, R*, R* y R" pueden tener los

significados indicados en las reivindicaciones 1 a 5, eventualmente en forma

de sus sales por adicién de acido.

9) Compuestos de la férmula general 2

OH

en donde R' puede tener los significados indicados en las reivindicaciones 1 a 5,

eventualmente en forma de sus sales por adicién de acido.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Radicacion No. 04 76776
Clasificacién Internacional {IPC): CO7D 451/10, A61K 31/48 y AG1P 11/06
Concepto Técnico No, 1458

Patente de Invencion X Patents de Maodelo de Utilidad [:
Via Nacional

Via PCT (Fase Nacional} [ x, Cap.\ [ ] Cap. i E(:
No. Sol. Internacional PCT/EP03/00533

Fecha de Presentacion Internacional.  21/01/2003

Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48 de
la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Pocumentos estudiados
Descripeidn: Folios 85 a 130 como se radicd inicialmente.

Reivindicacionas: Folios 217 a 220 modificado segn respuesta del solicitante

Prioridad: Folio 1 DE 10203749.3 del 31/01/2002.

Respuesta del salicitante: Folios 213 a 221.

2. Objeto de la invencién
Titulo: ANTICCLINERGICOS Y PROCEDIMIENTO PARA SU PREPARACICN.

Objeto de la invencion: El objeto de la solicitud consiste en nuevos compuestos
anticolinérgicos de formula general (1) y sus composiciones farmacéuticas.

El problema planteadeo en la solicitud es la necesidad de proveer nuevos compuestos
derivados del tropano que sean Gtiles como anticolinérgicos.

Para solucionar este problema técnico la solicitud proporciona compuestos de
férmula general {I) ¥ sus composiciones farmacéuticas

Relvindicaciones 1_a 6. 8 v 9 Compuestos de férmula general {1},

Ra“---..“I’R.F
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Reivindicacién 7: Preparaciones farmacéuticas gue contienen como principio activo 2
unc o mas compuestos de formula (1} y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

Se catalogd el objeto de la invencidn segun la IPC en las categorias C07D 451410,
AB1K 3146 v AB1P 11/086.

3. De la solicitud de patente

Descripeion; fartfeulc 28 D 486)

La descripcién divulga de manera clara y completa la invencion para que una
persona capacitada en la materia técnica pueda ejecutarla, por lo tanto cumple con
el requisito de claridad de acuerdo al articulo 28 de la Decision 486.
Reivindicaciones: (arficuio 30 £ 466}

Las reivindicaciones 1 a 9 son claras, concisas, estan enteramente sustentadas en
la descripeion y cumplen con el requisito de claridad, concision y sustento en la
descripcidn de acuerdo al articulo 30 de la Decisién 486,

4. Unidad de invencion (arficuio 25 O 486}

La solicitud de patente comprende solamente una invencion y por lo tanto cumple
con &l requisito de unidad de invencion,

5. Es una invencién {artfculo 15 D 486)

El objeto de la solicitud puede ser considerads como una invencgion de acuerde al
articulo 15 de la Decisién 486,

6. Excepcidn a la patentabilidad (arficuio 20 D486)

El contenido de las reivindicaciones 1 a 8 de la solicitud ho se encuentra
comprendido dentro de las sxcepciones a la patentabilidad consideradas en el
articulo 20 de |la Degision 488,

7. Reivindicaciones relativas a un uso o a uso distinto (arficuios 14y 21 D 486)
El contenido de las reivindicaciones 1 a 9, no comprende uses ni segundos usos de
acuerdo a ios articulos 14 v 21 de la Decisidn 488,

8. Analisis de patentabilidad (articuio 14 D 436)

Se procedid a evaluar los requisitos de novedad, nivel inventive y aplicacion

industrial can el fin de establecer la patentabilidad de |a invencién reivindicada en la
solicitud en estudio.



7.

Las reivindicaciones 1 a 9 de la sclicitud se refieren a compuestos de formula
general {I} y sus composicicnes farmacéuticas.

Novedad: {arffcuio 16 D 486)

Se realizé el estudic de novedad comparande elemento por elemento los
compuesios ¥y composicionss farmacéuticas reivindicadas en la sclicitud con los
presentes en el estado de la téenica relacionado.

Como resultado de dicho estudic no se encontraren compuestos ni composiciones
farmaceuticas iguales a las de la solicitud, por lo tante las reivindicaciones 1 a 9
cumplen con el requisito de novedad segln &l articulo 16 de la Decisidn 486

Nivel Inventive: (articuio 18 D 486)

Las reivindicaciones 1 a 9 de la solicitud se refieren a compuestos anticolinérgicos
derivados del tropano de formula general () y sus compesiciones farmacéuticas.

El estado de la técnica revela compuestos derivados del tropanec que presentan en su
estructura un puente epoxi condengado con el componente estructural de fropana.

La presente invencién describe nuevos compuestos derivados del tropano que
tienen diferencias estructurales significativas con respecto al estado de la téenica, la
mas importante es que tienen un anillo ciclopropano en lugar de un nuente epoxi
condensado can el componente estructural de tropano, o cual le otorga una mayor
estabilidad contra el rompimientc hidrolitico comprobada experimentalmente.

Los compuestos de [a invencién demuestran conservar la actividad anticolinérgica y
debido a su mayor estabilidad contra el rompimiento hidrolitico pueden ser
administrados por inhalacion en solucién acuosa, lo cual evidentemente constituye
una ventaja y una sclucidn inesperada nada cbvia para un técnico medic versado en
el estudio de este tipo de compuestos.

Aplicacion Industrial: fartfoulo 19 D 486)

Las reivindicacionas 1 a @ cumplen con el requisito de aplicacion industrial, debido a
que pueden ser producidos o utilizados en cualguier tipo de industria.

9. Conclusion

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder
las reivindicacionas 1 a 8 {folios 217 a 220)}.

Bogota, D.C.,

EXAMINADOR TECNICO

CONCEPTO TECNICO No. 1458 Cédigo No. 202077




