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1. Me refiero al auto dictado por ese Despacho notificado por fijacion en
lista del 6 de Marzo de 20085.

2. De confermidad con el Concepto Técnico No. 07, e sefior Examinador

ha reconccido la validez de los argumentos expuestos por el solicitante

,. mediante memorial de 3 de Qctubre de 2008, por medic de los cuales se

demostrd el cumplimiento del requisito de Nivel Inventivo por parte de la
presente solicitud.

No obstante lo anterior, en su Concepto Técnico el sefior Examinador
ha establecido que la reivindicaciébn 8 de! capitulo reivindicatorio
actualmente presentado, relacionada con el proceso de obtencion de los
compuestos de la linvencién, carece de Nivel Inventivo,

Sobre este particular, me permito manifestar que debidamente
autorizado por mi representado, se ha cancelado dicha reivindicacion 8
del capitulo reivindicatorio de la presente invencion, superando de esta
forma plenamente 1a objecién anteriormente sefialada.
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3. Adicionalimente, me permitc sefalar que es deseo del solicitante
incluir una nueva reivindicacion 8 dirigida a proteger una composicion
farmacéutica que contiene especificamente los compuestos gquimicos
particulares protegidos en las reivindicaciones 5 y 6 actualmente
presentadas.

En relacién con la anterior modificacion, me permito dirigir la
atencion del sefior Examinador la hechg de gue la misma no amplia de
ninguna forma el alcance de la seoficltud tal como fue originalmente
presentada, toda wvez que (@ misma simplemente corresponde
simpiemente a una realizacion preferida que es de interés particular para
el solicitante y cuyo sustento se puede encontrar en las paginas 25 a 30
de la memoria descriptiva, en donde se sefaia en forma suficiente que
uno de los objetos de la invencion estd conformado por las composiciones
farmacéuticas que inciuyan igs cornpuestos de 1z solicitud.

En consecuencia, dadas las modificaciones realizadas, es claro que el
solicitante ha superado en forma adecuada todas las gbjeciones
presentadas durante el presente proceso y, por [0 tanto, se permite
solicitar al sefior Examinador ctorgue el viste bueno requerido para poder
gozar del privilegio de patente solicitado.

4.  Anexo me permito presentar:

{i} Redibo nuomero 09-34,257, expedido por \a Superintendencia de
Industria y Comercio, que acredita el pago de las modificaciones
mencionadas; y

(li} Copia del textc completo del capitulo reivindicatorio ahora
modificads, que reemplaza al texto actualmente estudiado, en el
cual se han realizado las modificactones anteriormente
mencionadas.
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A M/ 5. En vista de lo anterior, ruego a usted proceder a estudiar la seolicitud a la [uz las

. moadificaclones v los argumentos presentados y conceder el privilegio de patente
solicitado.

Sefior Superintendente,
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REIVINDICACIONES: Q)‘(ﬁ

1. Un compuesto de formula estructural 1.

¢ una sal farmaceuticamente aceptable de la misma; en la que
nesl;
a-b representa CF=CH;
R metilo;
R2 es5 hidrégeno,
R3 g5
{CH2p-arilo, dende arilo se selecciona entre
{1} fenilo,
(3) bencimidazolilo,
(7) benzotiazolilo,
(14} furanilo,
{15} tienilo,
{16) imidazolilo,
(17) oxazolilo,
(18) tiazolilo,
(21} pirazolilo, ¥
{31) azabencimidazolilo;
donde el grupe arilo como se ha definido en los puntos (1} a (30) no esté sustituido o

estd sustituido con uno a tres grupes seleccionados ndependieniemente entre
haldgeno, alquile C1.g, alcoxi C1.6, y perfluoro-alquilo C1-4.

2. Un compuesio de acuerde con la Reivindicacién 1 de formula

estructural;
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3. Un compuesto que comprende N-(bencimidazol-2-1lmetil)-2-
fluore-4-metil-3-oxo-4-aza-5o-androst-1-en-173-carboxamida 0 una sal

farmaceuticamente aceptable del mismo.

4. N-(bencimidazol-2-ilmetil)-2-flucro-4-metil-3-oxo-4-aza-50-

androst-1-en-178-carboxamida.

5. Un compuesto que comprende N-{3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-
ilmetil)-2-fluoro-4-metil-3-0x0-4-aza-5e-androst- 1-en-173-carboxamida o una  sal
farmacéuticamente aceptable del mismo.

6. N-(3H-imidazo[4,5-b]piridin-2-ilmetil)-2-fluoro-4-metil-3-ox0-
4-aza-See-androst-1-en-175-carboxamida.

7. Una composicién farmacéutica fabricada combinando un
compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 y un vehiculo fammacéulicamente

aceptable.
8. Una composicién farmacéutica fabricada combinande un

compueslo de acuerdo con la Reivindicacion 5 ¢ 6 y un vehiculo farmacéuticamente
aceplable.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Radicacion No. 04088823

Clasificacion Internacional (IPC); C07D221/18; AG1K31/473

Como resultado del examen definitive, realizado con fundamento en el articulo 48
de la Decisidn 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, se le comunica:

Documentos astudiados
Descripcion: Foliog: 5% a 128  {como se radicd inicialmente}

Reivindicaciones: Folios: 18 a 31 {como se radics inicialmente)
Foliog: 129a 140  primera madificacion.
Foliocs 163 a 175  segunda modificacion.
Foliog: 237 a 240 tercera modificacion.
Folios: 248a 251 cuarta modificacion

Respuesta dei solicitanie Faolios: 222 a 235 prnmera respuesta.
Folios: 248 a 288 segunda respuesta.

Prioridad: Folio 1 { US6(/363,822 , 13 de Marzo de 2002, )

Se acepta para estudio el capitulo reivindicatorio de los folios 248-251.
Objeto de la invencién

Titulo de la sclicitud: Derivados de 4-azasteroides flucrados como moduladores
de! receptor de andrégenos.

El objeto de la presente solicitud de patente de invencién consiste en:
Derivados de 4-azasteroides fluorados

Reivindicaciones 1-6:  Compuesto de la formula |
Reivindicacion 7 -8 ©  Composicion farmacéutica que lo cantiene.

E! problema planteado en esta solictud es la necesidad de derivados de
azasterorides que sean moduladores del receptor de andrégenos de una farma
selectiva de tejido v por ende (tiles como agonistas del receptor de andrégenos
en el tejido dseo y / o muscular que a la vez antagonizan el AR en la prostata de
un paciente varén o en el Oterc de una paciente mujer.

FPara solucionar este problema técnice la solicitud en estudic propoftiona
derivados de azasterorides fluorados de férmula | y composiciones farmaceuticas
gue los contienen.
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Como resuftado de dicho esfudio se encontré que {os compuesios actualmente
reciamados se diferencian con respecto al estado de la tecnica, en que en el
anillo azasteroide se encuentra presente un grupo CF=CH y el dtomo de
nitrégeno del grupo amido se encuentra monosustituido por un grupo (CH)-arilo;
por io tanto fas reivindicaciones 1 a 8 cumplen con el requisito de novedad de
acuerdo con el articulo 16 de la decisidn 486,

Nivel inventivo {articulo 18 D486)

Las reivindicaciones 1 a 8 se refleren a compuestos derivados de 4-azasteroides
fluarados de férmula general (1) y compaosiciones farmacéuticas que los contienen

El estado de la técnica revela un compuesto derivado de azasteroide (folio 200,
pagina 2301, compueste nimerc 28) catracterizado por tener afinidad por el
receptor AR, el cual presenta un grupe CF-CH2 y el atomo de nitrdgeno del
grupo amido se encuentra sustituido por dos grupos etilo.

Estas diferencias estructurales hacen gue los compuestos de la actual solicitud
presenten una mayor afinidad por el receptor AR { 1 pM  © menos) en
comparacion con &l compuesto del estado de técnica (1.8 pM ) y adicionalmente
s demuestra que jos compuestos monosustituidos en el nitrogen del grupo
amida (Ver compuestos 14, Folio 228) presentan una mayor afinidad por el
receptor AR { 5.4-7.2 nM) en comparacion con los compuesios digustituidos en
dicho atomo de Nitrégeno ( Ver compuesto 5, Folic 228, 48 n\) , lo cual
evidentemente constituye una ventaja y una solucién inesperada naga obvia para
una persona medianamente versada en e} estudio de este tipo de compuestos.

Aplicacidn industrial farticulo18 D 486)

El capitulo reivindicatorio de los folios 248 a 251 sj tiene Aplicacién Industrial.
Respuesta a los argumentos del solicitante:

Los argumentos expuesios por el solicitante en los folios 245 a 246 son
aceptados comeo respuesta al articule 45 de los folios 242 a 244, en donde el
solicitante admite eliminar la reivindicaciéon 8 del capitulo reivindicatoric de los
foling 237 a 240 que se encontraba afectada por nivel inventivo.

Conclusgién:

En consecuencia y por todo lo expuesio anteriormente, se recomienda conceder

las reivindicaciones: 1 a 8 (folios: 248 a 248 ) 25¢

Bogota, D.C,

CONCEPTO TECNICD No. EXAMINADOR TECNICG
1962 Codigo No.202075




