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Solicitud de patente titulada: “DERIVADOS DEL TROPANO UTILES EN LA
MODULACION DE LOS RECEPTORES CCR5”
Solicitante: PFIZER INC.
N. Ref: P2004/122

\
RESPUESTA AL OFICIO No 35£ NOTIFICADO POR FIJACION EN LISTA No. 72
DE FECHA 7 DE MARZO DE 2008
(EXAMEN DE FONDO)

CARLOS R, OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogota, identificado tal como aparece al pie
de mi firma, en mi caracter de apoderado de la sociedad solicitante, me permito manifestar 1o
siguicnte ante el auto emanado por ese Despacho, dentro del plazo legal previsto en el articulo 45

de la Decision 486:

1. En primer lugar y con el fin de brindar mayor claridad a la presente solicitud, me permito

presentar un Capitulo Reivindicatorio Modificado que reemplaza por completo a aquel

presentado  en respuesta al Examen|de Forma, el 1 de diciembre de 2004, como parte de la
traduccion del Examen Preliminar Internacional. Por tal motivo adjunto recibo correspondiente a

la tasa de modificacion.

11 Capitulo Reivindicatorio Modificado presenta los siguientes cambios:

.
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B Antigua Descripeion
Reivindicacion
K Sc elimina la definicion de R’ que corresponde a “alcoxi Cy-C
9 sustituido por 0 a 3 atomos de fluor”.
Nuevas Soporte en
Reivindicaciones
10-17 Corresponden a las reivindicaciones 10-17 presentadas al
momento de radicar la solicitud.
13 “0 0 3 atomos de {luor” se corrige a “0 a 3 atomos de flGor”, l(ﬂ
que corregpondia a un error involuntario, como se evidencia
de la lcctljra de la Reivindicacién 14, la cual constituye una
. \t limitacion de la Reivindicacion 13 ¢ indica “0 a 1 &tomo...’
18 Corresponde al compuesto del Ejemplo 33.
19 Es el tartrato R, R del compuesto del ejemplo 33, ilustrado en
| el ejemplo 46.
| 22 Combinacion soportada en la pagina 235, lincas 25-26.
23 Pagina 25| lineas 26 a 28. |
B 25y26 Pagina 18, lineas 13 a 15, |
29 Péagina 18 lineas 19 a 21. #
L 30 Pagina 18 linea 27 a pagina 19 linea 4.

s

) Valga anotar que las modificaciones ¢
\
|

' Articulo 34 de la Decision 486, ya que

fectuadas cumplen a cabalidad con lo estipulado en el

¢stas de ninguna manera implican una ampliacion de la

proteccion correspondiente a la divulgacion contenida en la solicitud inicial. Por el contrario, los

compuestos cobijados bajo la Formula |

[ 2. a- El Examinador estable

Formula 1. El Examinador argumenta q

- |7 compuestos de Formula I, no es posibl

como moduladores del receptor de CCRS.

b- Con el tnico propdsito

ntmero de dtomos limitado y un numerg restringido de posibles permutaciones.

de la reivindicacién 1, comprenden sustituyentes con un

ce que los resultados biologicos presentados en la
Deseripeion no son representativos para la gran cantidad de compuestos cobijados bajo la
ue dadas las variaciones estructurales permitidas para los

e asegurar que todos ellos comparten la misma actividad

de superar la anterior objecion me permito adjuntar al

presente memorial la Tabla 1. Los resultados de dicha tabla fueron obtenidos empleando el

ensayo gpl60 (tal como se publicod en
tusion celular inducida por gpl60 par
| invencion frente a la fusion HIV-1, E

| velocidad de scleccion v una sensib

Pégina 2 de 4

WO02005/033107, pagina 48), el cual es un ensayo de
a determinar los valores 1Csy de los compuestos de la
anterior ensayo exhibe ventajas tales como una mayor

lidad incrementada, comparado con el ensayo gpl20,
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descrito en la presente solicitud. Los resultados de dicho ensayo demuestran que compuestos de
la invencidén que presentan una amplia‘ variabilidad de sustituyentes presentan la actividad
declarada. Asi pues, que no existen raz#)nes para creer que los compuestos que se encuentran
dentro del tenor de las reivindicaciones ho son activos como moduladores del receptor CCRS,
mas aun cuando el Examinador no presenta pruebas que soporten tales afirmaciones.
|

En ese sentido debo subrayar que una practica aceptable en el ambito de patentes. es que las
nuevas entidades quimicas sean sustentadas por una generalizacion razonable alrededor de los
ejemplos, de lo contrario los solicitantes se verian sometidos a una excesiva e indebida carga para
proveer una cantidad desmedida ¢ innecesaria de datos. Adicionalmente, ¢s importante aclarar

que la Férmula 1 reivindicada presenta un numero limitado de sustituyentes, que permiten a una

persona medianamente versada identificar facilmente el alcance de la invencion.

" : . - . .

3. Finalmente deseo poner bajo su conocimiento que las solicitudes equivalentes a la
prescnte solicitud colombiana, fueron ¢oncedidas en Europa (EP 1492789) y Estados Unidos

(US6855724) y (UST7217721).

Si bien es cierto que las concesiones de patentes en oficinas de otros paises no son vinculantes en
el sentido que obliguen a la Superintendencia a tomar una decision en el mismo sentido,

considero que dichas concesiones sugieren el cumplimiento de los requisitos de patentabilidad de

la materia revindicada, ya que los criterios de evaluacion y estudio aplicados para concluir la
aceptacion de dichas patentes resultan equivalentes a los que la Superintendencia debe emplear.
Tan cierto es lo anterior, que el Manual Andino de Patentes, al comentar ¢! Articulo 46 de la
Decision 486, establece que una Oficina nacional competente podrd reconocer los resultados de
cxdmenes de novedad o de patentabilidad efectuados respecto a la solicitud extranjera
cquivalente, como suficientes para acreditar el cumplimiento de las condiciones de

patentabilidad.'  Igualmente, en materia de criterios de patentabilidad, el Tribunal Andino de

' Manual Andino de Patentes. Seccion 7.3.

Pagina 3 de 4
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Justicia ha citado como fuente persuasiva las decisiones de las Camaras de Apelaciones de la

Oficina Europea de Patentes como antecedentes aplicables a la Decision 486. ’

|
4, Por todo lo anterior, considero que las objeciones presentadas por el Examinador han sido
resueltas v por consiguiente solicito respetuosamente se efectie un segundo examen de fondo,
donde se conceptie acerca de la novedad y nivel inventivo de la presente invencion, de lo

contrario solicito se tengan por cumplidos todos los requisitos de patentabilidad, en tanto no se

' logro desvirtuar ninguno de cllos por parte de la SIC, y se proceda con la concesién de la patente.

Alcntamente,

i e

CTARIJ:OS R. OLARTE
C.C.No. 79.782.747 de Bogota
1.P. 74,295
Anexos:
e Capitulo Reivindicatorio Modificado.
e Recibo de pago correspondiente a la tasa de modificacion.

e Ensayo de fusion celular gp160 (contiene Tabla 1).

* Ver por ¢jemplo:

e Proceso 193-1P-2005, pagina 10, donde se cita que “el Tribunal a manera de orientacion h a tomado como
referencia criterios de las Camaras de Redursos de la Oficina Europea de Patentes (OEP)™ para el analisis de la
falta de novedad.

*  Proceso No. 216-1P-2003, pagina 11, donde se menciona a manera de referencia la interpretacion y el alcance
que dan las directivas de la Oficina Europga de Patentes al término terapia.

*  Proceso No. 118-1P-2005, pagina 15, done donde el Tribunal cita a mancra de referencia que ““a partir de la
“decision adoptada en el caso T-506/95, las Camaras han establecido que el estado de la técnica mas proximo es
aquel que...”, |

*  Proceso 69-1P-2005, pagina 12, donde el Tribunal explica que “para analizar la existencia de nivel inventivo, las
Céamaras de Recursos han adoptado el método llamado de “acercamiento problema-solucion”™ (problem and
solution approach)”.

e Proceso No. 101-IP-2005, pagina 9, donde el Tribunal cita “a titulo de referencia, ¢l criterio de las Camaras de
Recursos, segin el cual los manuales u pbras basicas deben formar parte de los conocimientos generales del
experto medio™.

Pagina 4 de 4
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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO

Un compuesto de Formula (l):

3

R%’N

\

H N/

R‘/NY\/N 7 \<L\/\X
R? -

Y M

6 una sal 6 solvato farmacéuticamente aceptable, o derivados de los mismos en

donde;

Xy Y estan seleccionados de CH2 y NH4como que uno de Xy Y estam
CH2 y el ofro es NH4;

R1 y R4 son independientemente R5; COR5; CO2R5; CONRG6R7; SO2R5; 6
(alquileno C1-6)fenil, en donde |fenil es sustituido por 0 a 3 atomos o grupos
seleccionados de alquilo C1-6, alquilcarbonil C1-6, alcoxi C1-6, alcoxicarbonil C1-6,
halogeno, CF3, OH, CN, NR6R7, COR7, CO2R7 O CONRG6R?7,

R2 es fenilo sustituido por|0 a 3 atomos o grupos seleccionados de alquil C1-6,
alquilcarbonil C1-6, alcoxi C1-6, alcoxicarbonil C1-6, halogeno, CF3, OH, CN, NR6R7,
CO2R7 6 CONR6BR?7;

R3 es alquilo C1-4 sustituido por 0 a 3 atomos de fluor,

R5 es alquilo C1-6; alquenilo C2-6; alquinilo C2-6; cicloalquilo C3-7; de 5 6 6
miembros heterociclos atomaticos; 6 un 4 a 7 miembros heterociclicos saturados; en
donde dicho alquilo, alquenilo, plquiniio y cicloalquilo estan sustituidos por 0 a 3
atomos o grupos seleccionados|de oxo, halogeno, CF3, OR7, CN, NR6R7, COR?7,
CO2R7 & CONRGR7; en donde dichos heterociclos contienen de uno a tres
heteroatomos seleccionados de/ N, O 6 S; y en donde dichos heterociclos estan
sustituidos por 0 a 3 atomos o grupos seleccionados de alquil C1-6, alquilcarbonil C1-
6, alcoxi C1-6, alcoxicarbonil C1-8, halogeno, CF3, OH, CN, NR8R7, COR7, CO2R7 0
CONRG6R7;

|
R6 es H; alquilo C1-6; %|quenilo C2-8; alquinilo C2-8; cicloalquilo C3-7; un

heterociclo de 5 & 6 miembrog aromaticos; ¢ un heterociclo de 4 a 7 miembros
saturados; en donde dicho alquilo, alquenilo, alquinilo y cicloalquilo estan sustituidos
por 0 a 3 atomos o grupos seleccionados de oxo, halogeno, CF3, OR7, CN, COR7 6
CO2R7; en donde dichos heterociclos contienen de uno a tres heteroatomos

seleccionados de N, O 6 S; y en donde dichos heterociclos estan sustituidos por 0 a 3

y

7 -

5
3



atomos 6 grupos seleccionados de alquil G1-6,

alcoxicarbonil C1-6, halogeno, CF3,

R7 es H 6 alquilo C1-6;

Expediente No. 04-096.139
Examen de Fondo

alquilcarbonil C1-6, alcoxi C1-6,
OH, CN, COR7 6 CO2R7;

6 donde R6 y R7 estan juntos unidos a N atomos, NR6R7 pueden solo

representar a 5 6 7 miembros saturados, parcialmente insaturados ¢ aromaticos,

heterociclos que contienen de 0 a 2
S.

heteroatomos adicionales seleccionados de O, N 6

2. Un compuesto como se define en la reivindicacion 1 en donde X es CH2, NC1-

4 alquil, NCH2fenil, NCOC1-4 alqu
alquil 6 NSO2C1-2 alquil.

3. Un compuesto como se d
NCOC1-2 alquil sustituido por 0 6 t

il sustituido por 0 a tres atomos de fluor, NCO2C1-4

efine en la reivindicacién 1 en donde X es CH2,
res atomos de fluor, § NCO2C1-4 alquil,

4. Un compuesto como se define en cualquiera de las reivindicaciones anteriores
en donde, X es CH2, NCOC1-2 alquil 8 NCO2C1-2 alquil.

5. Un compuesto como se defi

ne en la reivindicacion 1 en donde Y es CH2, NC4-5

alquil, N(C1-6 alquileno)fenil, NCOC, alquil sustituido por 0 a tres atomos de fluor,

NCO2C1-6 alquil 6 NSO2C1-4 alquil.

6. Un compuesto como se define en la reivindicacion 1 en donde Y es CH2, NCy4

alquil, N(C1-4 alquileno)fenil, NCQC1-4 alquil sustituido por O a tres atomos de fiuor,

NCO2C1-4 alquil 6 NSO2C1-4 alquil.

7. Un compuesto como se define en la reivindicacién 1 en donde Y es CH2, NC1-

4 alquil, NCH2 fenil, NCOC1-4 alqu
alquil 6 NSO2C1-2 alquil.

lil sustituido por 0 6 tres atomos de fluor, NCO2C1-4

8. Un compuesto como se define en la reivindicacion 1 en donde Y es CHZ,
NCOC1-2 alquil 6 NCO2C1-2 alquil.

9. Un compuesto como se define en cualquiera de las reivindicaciones anteriores
en donde R1 es COR5 6 CO2R5 y R5 es, C1-6 alquil sustituido por 0 a 3 atomos de

flaor, C3-7 cicloalquil sustituido p

or 0 a 3 atlomos de fllor o heterociclo de 4 a 7

miembros saturado que contiene de 1 a 3 heteroatomos seleccionados entre N, O 0 S.

10.  Un compuesto como los de

finidos en cualquier reivindicacion precedente, en el

que R' es COR’ o CO,R®, en el que R® es un alquilo de Cy4 sustituido con de 0 a 3




.

atomos de fltior, cicloalquilo de |Cs.s sustituido con de 0 a 3 atomos de fldor, o un
heterociclo saturado de 5 6 6 mi . mbros, que contiene N, O, 0 5. (o
1. Un compuesto como los “ efinidos en cualquier reivindicacion precedente, en el
que R' es COR® 0 CO,R® y R®|es un alquilo de Cs. sustituido con 0 6 3 atomos de
flGor, cicloalquilo de Cay, 0 Un ﬁeterociclo saturado de 5 6 6 miembros, que contiene
0. r

|

12. Un compuesto como Iosﬁfeflnldos en cualquier reivindicacion precedente, en el

que R' es un un CO-alquilo de Cy.; 0 un CO;-alquilo de Cy.».

13. Un compuesto como los definidos en cualquier reivindicacion precedente, en el
que R? es un fenilo sustituido con 0 6 3 atomos de fluor.

}

‘ . - . - .y
14, Un compuesto como Io? definidos en cualquier reivindicacion precedente, en el
que R? es un fenilo sustituido qqn 0 6 1 atomos de fluor.

15. Un compuesto como los definidos en cualquier reivindicacion precedente, en el

que R? es un fenilo mono-fluoro-sustituido.
|

16. Un compuesto como 10s definidos en cualquier reivindicacion precedente, en el

que R® es un alquilo de C.. ;

17. Un compuesto como ITS definidos en cualquier reivindicacion precedente, en el

que R® es un metilo.
|

|

Metil1-endo-{8-[(3s)-3 (acetilamino)-3-(3-fluorofenil)propil]-8-azabiciclo
[3.2.1]oct-3-il}-2-metil-4,5,6, 7-tetrahidro-1 H-imidazo[4, 5-c]piridina-5-carboxilato o una

18.

sal, solvato o derivado farmagcéuticamente aceptable del mismo.

19. Metil1-endo-{8-{(3s)- -(acetilamino)-3-(3-fluorofenil)propil]-8-azabiciclo

[3.2.1]oct-3-il}-2-metil-4,5,6, 7-tetrahidro-1 H-imidazo[4,5-c]piridina-5-carboxilato (R,R)-
tartrato.

P

L
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20. Una composicion farmacéutica que incluye un compuesto de la formula (1) o
una de sus sales, colvatos o derivados farmacéuticamente aceptable, de acuerdo con
cualquier. reivindicacion precedente, junto con uno o mas excipientes, diluyentes o

vehiculos farmacéuticamente aceptables.

adicionales.

21 Una composicion farmagéutica de acuerdo con la reivindicacior: 20 gue incluye
uno o mas agentes terapéutico

22. Una composicion farmaTéutica de acuerdo con las Reivindicacion 21 donde el

agente terapéutico adicional, o agentes comprenden uno o mas inhibidores de VIH y/o

inhibidores de la transcriptasa jeversa de VIH.
|

nscriptasa reversa de VIH se seleccionan de la clase de

23.  Una composicion farmacéutica de acuerdo con las Reivindicacion 22 donde el
uno o mas inhibidores de la tr

los inhibidores de transcriptas% reversa no nucleosidos e inhibidores de transcriptasa
nuclesdtidos/nucleosidos. |
|

24 Un compuesto de la|formula (I) o una de sus sales, solvatos o derivados
farmacéuticamente aceptables de acuerdo con cualguiera de las reivindicaciones 1 &

19. para su uso como un medicamento.

|

Un compuesto de Forfnula () 0 una sal, solvato o derivado farmacéuticamente
aceptable del mismo para el fratamiento de un desorden en el cual esta implicada la
modulacion de los receptores CCRS5,

25.

26. Un compuesto de Formula (1) o una sal, solvato o derivado farmacéuticamente

aceptable del mismo, de acuerdo con la Reivindicacién 25 para el tratamiento de un
desorden en el cual esta implicada la modulacion de los receptores CCRS5, donde el

desorden es VIH, una infeccién retroviral genéticamente asociada a VIH, SIDA o una
enfermedad inflamatoria.

B>
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27. Un compuesto de la

como los definidos en la reivi

un grupo protector de un ami

HN

HN

formuta (VI1), (IX), (XI) o (XIX) en el que X, Y y R® s
ndicacion 1 para un compuesto de la formula (1), y Pg ~3

10.

—N

RS
\ V{j
V/ y’NHPQ |

R71:N RBV-;:N

N/
=z Pg er
Y




28. Un compuesto de la for
(XXVD), on el que X, Y, R', R?

un compuesto de la formula (1),

A

\D

mula (1), (IV), (V), (VI), (XVII), (XXI1), (XXIV), (XXV) o
y R® son como los definidos en la reivindicacion 1 para

y Pg es un grupo protector de un amino.

RJ N R]
o “gif&@\\ . Q&/ \F{j
7 X N N
\]2/\/ "“Y/ Ri/ \(\”/ _Y/x
awm " R0
OV
A e
H N/ K\ H N\a\\
/N N \< X N N:
Pg Ij\/ y HY/ R:/ \R.If\‘\./ Y/X
V) (XXI)
Rfl
e e
H N._#
_N N y \<\> " H %N\@
P N N
RJV,—-N R’
- ,...N
H Ne_ ™ }l
- “4% { ) o N Nﬁ}f“@
Pg \R(*\/ v -N\ Po” Iz/\\/ Mg
Pg
RS{_N &3
= N
N / w’/
u r.,“\ \> (XXIV) o .. N
R,/N\‘/\/N \ N ; ( \J NH
1 I
R? i f\
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Ensayo de fusion celular gp160
Expediente No: 04-096.139

ENSAYO GP160 (COMO SE DIVULGA EN WO05 033107)

La actividad farmacologica de .los compuestos de Formula 1 y de sus sales y solvatos
farmacéuticamente aceptables se demostré mediante el ensayo de fusion célula-célula inducida por
gpl60 para determinar los valores 1C50 de los compuestos de la invencion frente a la fusiéon HIV-
1. Elmencionado ensayo emplea la linea celular Hel.a P4 y una linea CHO-Tat}0.

La linea celular Hela P4 expresa C}CRS y CD4 y ha sido transfectada con HIV-1 LTR-B-
Galactosidasa. El medio de cultivo em leado para esta linea celular es medio Eagle modificado de
Dulbecco (D-MEM) (sin L-glutamina) que contiene 10% de suero fetal bovino (SFB), 2mM de L-
glutamina, penicilina/estreptomicina (Pen/Strp; 100U/mL penicilina + 10 mg estreptomicina) y 1
pg/mL de puromicina. |
La linea CHO es un clon que expresa ¢l activador de la trasncripacién trans (Tat), a partir de una
linea CHO JRR17.1 que ha sido transfectado con el plasmido pTat puro. El medio para esta linea
celular es medio enriquecido para cultivo celular de mamiferos desarrollado originalmente en el
Roswell Park Memorial Institute RPMI1640 (sin L-glutamina) que contiene 10% de (SFB), 2mM
de L-glutamina, 0,5mg/mL de Higromicina B y 12 pg/mL de puromicina. La linea CHO JRR17.1
expresa gpl60 (JRFL) y es un clon seleccionado por su habilidad para fusionarse con una linea

celular que expresa CCR5 y CD4. |

|

En relacion con la fusion celular, el factor Tat presente en las células CHO es capaz de trans activar
las secuencias repetitivas (LTR) presentes en las células Hela, conduciendo a la expresion de la
enzima [-galactosidasa. Esta expresion es entonces medida empleando un kit reportero de p-
galactosidasa (Bio-Rad Cat. No l70-‘ 150). Este kit es un ensayo fluorescente cuantitativo que
determina el nivel de expresion de la [B-galactosidasa usando 4-metilumbeliferul-galactopiranosido
(MUG) como substrato. La P-galactosidasa hidroliza el sustrato fluorogénico que resulta en la
liberacion de la molécula fluorescente de 4-metilumbeliferona (4-MU). La fluorescencia de 4-MU
es medida en un fluorometro usande una longitud de onda de excitacion de 360nm y una de
emision de 460 nm,

Loa compuestos que inhiben la fusi6+ daran lugar a una sefial reducida y, tras solubilizacion en un

solvente apropiado y dilucion en un medio de cultivo, sc puede usar una curva dosis-respuesta para

cada compuesto y asi calcular el valor IC50.
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Ensayo de fusion celular gp160
Expediente No: 04-096.139

Datos PC22053

Biolegical Comparativel[)ata {GP 160 cell f{:'siop assay)

./Y\/

Compound from within the scope of 0O 00 38680 (D1) (not specifically disclosed)

\”/ AN
@ } - . | |
| Ao

‘ imidazopyridine ring

There is no
substituent on a
nitrogen atcem

Compound described
in Referconce 1

>

'ln/’



Ensayo de fusion celular gp160
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Table 1
Examples of . .
Present R [R' R . Y 1C;0 (M}
application :
7 he BR tie Cly N-CQOMe 0.36
13 Ac 3-FEh e CHy H-COOMe 0.12
14 CBICo 3-Fbh e CH N-COOMe 0.16
15 triFECCO  13-FPh INe CH; N-COOMe 0.3
16 R 3-FPh Ne CH; N-CO0Me 0.2
25 Ma0CO Ph Me oH, N-COOMe 0.15
26 triFELCO  [Ph e CHy MN-COOMe 0.1
29 e Bh | b N-COOMe CH, 0.07
30 pe0Co Fh e hi-CO0Me CH; 0.07
31 CRUCO oh Mo P-COOMe CH; 0.03
2 ori FELCO Ph Mo pN-COCNe ICH, 0.05
33 e 3~FP} e I-CcooMe CH, 0,03
3 ETCO 3~FP) e j-coode  jcHs 0,02
37 Ac 3-FF) fte lw-Coome CH, 0.04
38 he 3-FBY. e CHy W-cooizz  [0.02
39 ne 3-FP . CH; N-COVEL 0.04
a0 ELCO 3-FP} e CH, [¥-CO0ER 0.03
Compound. . i :
described in [Ac 3-FPh Me pyridine €5
Reierence 1
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ASUNTO Radicacion 04-96139
Tramite 002
Evento 001
Actuacion 430 .
Oficio = = o t..7
Folios 4
Patente de Invencion Patente de Modelo de Utilidad D

Via Nacional [:I
Via PCT (fase nacional) Cap. | D Cap. lI
No. Sol. Internacional PCT /1B03/01220

Fecha de Presentacién Internal. 31-03-2003

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de
la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

1.1. Descripcion: olios: 77 a 189 (como se radicd inicialmente)

1.2, Reivindicaciones: olios 190 a 195 (como se radicé inicialmente)
olios 213 a 215 (modificacién)
olios 227 a 232 (modificacion)

1.3. Prioridad.: olio: 1y17
echa: 8-04-2002; pais y numero: GB 0208071.1.
olio: 1y17

echa: 23-01-2003; pais y numero: GB 0301575.7.

1.6 Respuesta del solicitante  Folios:; 223 a 226



2. Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: “DERIVADOS DEL TROPANO UTILES EN LA MODULACION
DE LOS RECEPTORES CCRS”(folio: 206)

El objeto de la presente solicitud/ de patente de invencion consiste en:

z
2
g

-<\

%

Reivindicaciones 1—- 19 y 24-28:/\Un compuesto de la formula (1).
Reivindicaciones 20-23: Una composicion que los contiene.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de compuestos Utiles para el
tratamiento de los VHI, tales como VIH-1, e infecciones por retrovirus relacionados
genéticamente, y enfermedades inflamatorias.

Para solucionar este problema técnico la solicitud en estudio proporciona
compuestos derivados del tropano.

como: A61K 31/46.

La invencion se catalogo seg!hn la Clasificacién Internacional de Patentes (IPC.)

|

3. De la solicitud de Patente

3.1. Reivindicaciones (articulo 30 D 486)

Las reivindicaciones 1, 20 y 24 a 26 utilizan la expresion “derivados
farmacéuticamente aceptables’”; dicha expresion le resta concision a la solicitud ya
que no existe informacion respecto a cuales pueden ser dichos derivados y los
mismos no se encuentran soportados por la descripeion.

H

La reivindicacion 1 posee problemas de redaccion que le quitan claridad a la
solicitud, dichos problemas se presentan en las siguientes frases:
-“comoqueunode Xy Y estam CH2 "

- “heterociclos atomaticos; 6 un 4 a 7 miembros heterociclicos saturados”.

- “heterociclos de 5 6 6 miembros aromaticos”

- “Unidos a N atomos”
- “pueden solo representar a 5 6 7 miembros saturados”

Las reivindicaciones 24 a 26 caracterizan una compuestos por su uso como
medicamento para tratar una enfermedad. El uso que se le va a dar a un compuesto
no se considera una caracteristica técnica del mismo, por lo que estas
reivindicaciones deben modificarse para caracterizar el compuesto de forma
correcta.

La reivindicacion 27 ensefia los compuestos de férmula (XI), los cuales poseen un
anillo imidazopiridina o imidazopiridazina, estos compuestos no se encuentran
relacionados con los que se divulgan en la reivindicacion () ya que el afiillo que
acompafia al tropano en esta reivindicacion es una imidazopiperidina. Por lo tanto no



los compuestos de la férmula (XI
deben retirarse de la misma

Por lo anterior, las reivindicacion
definicion, claridad, concisién o s

9
) no son consistentes con el resto de la soliciZc{y

es mencionadas no cumplen con el requisito de
ustento por la descripcion de acuerdo al art. 30 de

la Decisiéon 486.y/o art.22 Tratado PCT.

4. Respuesta a los argumento

del solicitante:

El solicitante entrega un nuevo capitulo reivindicatorio contenido en los folios 227 a
232. Luego del estudio de este documento, esta oficina establece que no amplia la
materia contenida en la solicitud tal y como fue radicada, por lo cual se acepta para

el estudio de patentabilidad.

El solicitante adjunta los resultados del ensayo de gp160 con el cual determina los
valores de ICs, de algunos de los compuestos de la invencion frente a la fusién HIV-
1, los cuales le permiten a esta oficina evidenciar que a pesar de las variaciones en
los sustituyentes, los compuestos evaluados conservan actividad frente al receptor
CCRS5 lo cual sustenta que la tendencia de los derivados de la formula (1) es a actuar

sobre dicho receptor.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dias
contados a partir de la fecha de notificacion de la presente comunicacién. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o0 si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara la patente.

capitulo quinto del titul

Notifiquese el presente oficio conjxme alo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del

Wy

prim9r6 dé la Circular Unica N° 10 de 2001.
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El anterior requerimiento fue

Nuevas Creaciones

notificado por fijacion en lista, de fecha
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