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Tra. 1i PATENTEMI Follow. ’17 

Se: ora Jefe de la Act. 4" 
RESPUFSTAFtEQUE 

D1 ISbN DE NUEVAS CREACIONES 
Su erintendencia de Industria y Comercio 

E. S. D. 

Tr mite 011 Evento : 379 Actuación : 444 

Re erencia Expediente No. 04110413 
As’ nto : Solicitud de patente PCT para MODULADORES DE 

RECEPTOR DE PROGESERONA NO ESTEROXDAL 

So icitante : N.V. ORGANON 
C]. se : A61K 031/055, A61P 005/024, A61P 035/000 

1. Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado del solicitante 

en el asunto antes identificado, me ref iero al Oficio No. 1156 

no if icado por fijaci6n en lista del 1 de febrero de 2008. 

2. Mediante mi memorial de fecha 28 de abri]. de 2008 solicitØ 

un plazo de 30 dIas para atender e]. Oficio No. 1156 

3. Mediante el Oficio No. 1156 se puso en conocimiento del 

so icitante el informe que contiene las obseriraciones hechas par 

su Despacho sobre la preserite solicitud de patente. 

0-

Atiendo a las observaciones de la manera aiguiente: 

3.i- CLARIDAD DE LA SOLICITUD 

Pa a subsanar las objeciones que sobre claridad hizo su Despacho, 

pr sento nuevo pliego reivindicatorio con 15 reivindicaciones en 

el cual el tØrmino prodroga ha sido reemplazado por profØrmaco. 

Adcionalmente, respetuosamente ponemos de presente que los 

Nff 860.041.367-3 1 
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ejmp1os del pliego descriptivo ponen en evidencia el salto 

cu1itativo obtenido por los compuestos de la presente invenciôn. 

De esta rnanera es claro que con las anteriores modificaciones del 

ca Itulo reivindicatorio quedan subsanadas las objeciones que por 

ci ridad bizo su Despacho, ya que ahora, dicho pliego reivindica 

un compuesto cuya actividad se encuentra sustentada en el pliego 

decriptivo y permite determinar el alcance de la protección 

rei.vindicada y compararla frente al estado del arte, de acuerdo 

co r las disposiciones de los artIculos 28 y 30 de la Decision 486. 

3.. REIVINDICACIONES DEUSO. 

Ese despacho afirma que la presents invenciOn pretende protecciOn 

sobre materia conocida en el estado del arte, atribuyØndole 

actividad diferente a la inicialmente revelada y exaltando sus 

bonIades conio agente progestÆgeno, motilro por el cual la materia 

de4nida incumple las disposiciones clue sobre el tema de usos y 

segindos contemplO el legislaclor Andino. 

A ste respecto, respetuosamente ponemos de presente que la 

pre ente invenciOn NO reivindica el uso de un producto 

farriacØutico y por lo tanto no resulta aplicable la objeciOn 

forriulada por su Despacho con base en el articulo 14 de la 

DecisiOn 486, y que de la misina forma, la excepciOn de 

patntabilidad consagrada en el artIculo 21 de la DecisiOn 486 

est referida a]. segundo uso de productos quo han sido objeto de 

patnte con anterior,idad, de acuerdo con el c].aro tenor literal de 

estas normas. Veamos: 

"Art. 14.- Los Paises Miembros otorgarÆn patentes 

para las invenciones, sean de producto o de 
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procedimiento, en todos los campo8 de la 

tecnologla, siempre que sean nuevas, tengan nivel 

inventivo y sean susceptibles de aplicación 

industrial". 

"Art. 21. Los productos o procedimientos ya 

patentados, comprendidos en ci estado de la 

tØcnica, de conformidad con ci artIculo 16 de la 

presente Decisión, no ser&n. objeto de nueva 

patent., por .1 simple beckio de atribuirse un uso 

dietinto al originalmente comprendido por la 

patent. inicia].". (subrayado fuera del texto) 

te respecto, respetuosamente consideramos que los criterios de 

y de patentabilidad de segundos usos consagrados en estas 

s, NO resuitan aplicables al presente caso. 

Pa 37a demostrar lo anterior, se debe tener en cuenta que la 

in erpretación que hace el Examinador de esta norma es contraria 

no solo a los principios de la hermenØutica juridica sino a la 

in erpretación y alcance de la misrna. 

3. .1. Interpretación contra ri a a los princi p1 os de la 

he menEutica jurIdica. 

A este respecto, respetuosamente ponemos de presente al Despacho 

que ci Código Civil expresamente seflala los principios que deben 

se uir las autoridades encargadas de apiicar la normatividad 

ju Idica a los casos sometidos a su conocimiento. 
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EljCOdio Civil diferencia dichos priricipios en función de que la 

nc4matividad a interpretar sea clara o no. En el primer evento, 

e1c6aigo 

Civil seæaia lo siguiente en su artIculo 27: 

1 

"Art. 27.- Cuando ci sentido de la icy sea claro, 

no se clesatenderÆ su tenor literal a pretexto de 

consultar su espiritu". 

I entonces, tratÆndose de normas cuyo tenor literal es claro, no 

es dable a las autoridades apartarse de su tenor literal al 

mento de aplicarlas a un caso concreto. 

Eii el presente caso, consideramos que las normas comunitarias bajo 

4tudio BOfl suficienteniente c].araa y por ende no son susceptibles 

d interpretación alguna, de tal inanera que Si lo reivindicado en 

uia solicitud de patente son "usos o "segundos usos tie productos 

yla patentados", la misma no podrÆ ser objeto de patente. 

trario sensu, si lo reivindicado en una solicitud de patente no 

"usos" o "segundos usos de productos ya patentados", la misma 

podrÆ ser objetada con fundamento en eStas normas juridicas. 

e esta farina es claro entonces que estas normas impiden que los 

sos sean considerados como una invención, mas no impiden, como en 

1 presente caso, la patentabilidad tie un producto caracterizado 

is r 

or su 

De la misma forma, toda vez que el producto aquI reivindicado 

cumple con los requisitos tie patentabilidad, como se cliscutirâ en 

el aparte de novedad y nivel inventivo, el mismo no puede ser 

objetado con fundamento en ci articulo 21 de la Decisión 486. 
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As-J- entonces,:a partir del alcance de estas normas se debe evaluar 

su aplicabilidad al presente caso. 

3. .2. Interpretaci6n contraria a la interpretaciâzz y alaance 

dacos a estas normas: 

34.2.1. tTaos 

A este respecto, respetuosamente ponemos de presente que la 

in ención de mi representada reivindica un producto por medio de 

su caracterfaticas tcnicas eatructurales qua lo diferezician del 

as ado del arte y definen la eoiución al problema tcnico de 

ac erdo con los lineamientos del Manual Andino de Patentes. 

P r lo tanto, teniendo en cuenta que 10 que se estÆ reivindicando 

e la presente solicitud es un producto y no su uso como tal, se 

p ede concluir que la objeción del seæor Examinador es infortunada 

y que la invención de mi representada no se excepciona de 

o tentabilidad. 

3 2.2.2. SeqImciOS (7505 

A este respecto, respetuosamente ponemos de presente que No es 

p sible estar de acuerdo con la presente objeción, ya que el 

a ticulo 21 de la Decisi6n 486 que dicho sea de paso consagra una 

e cepción de patentabilidad y que por ende debe ser aplicada de 

nera restrictiva, no hace ref erencia a los segundos usos de 

c alquier producto y procedimiento sino solo de aquellos que se 

cuentren ya patentados. 

r 10 tanto, toda vez que en al presente caso como se dentostrarÆ 

contjnuación, la invención reivindicada no se encuentra 

tentada o fue en algn momento objeto de una patente, toda vez 
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que la misma cumple con los requisitos de novel, nivel inventivo y 

aplicaciOn industrial; la excepciOn de patentabilidad del artIculo 

21 no puede aplicarse de ninguna manera a la presente invenciOn. 

En todo caso, respetuosameilte reiteramos que la materia acÆ 

rejjvindicada no se ref iere al segundo uso de un compuesto 

coxocido, toda vez que en la presente invención, el producto estÆ 

ca: acterizaclo por las caracterIsticas tØcnicas descritas, es decir 

po una posible sustitución de radicales que en conjunto forman 

un estructura que a su vez le otorga al compuesto reivindicado 

un actividad especifica, la cual no ha sido identificad en su 

totalidad en alguna anterioridad. 

Por consiguiente, ain si la objeción de "segundo uso" del 

SEx minador these considerada como una objeción a la novedad, aün 

asf dicha objeción estarla infundada dado que no se ha 

id ntificado ninguna anterioridad que incluya las caracteristicas 

esecificas aquf reivindicadas, como veremos a continuación. 

Por las anteriores razones, consideramos que las excepciones de 

pa entabilidad indicadas por el Seæor Examinador no resultan 

ap icables en el presente caso. 

3.0. NOVEDAD Y NIVEL INVENTIVO 

3.3.1. Ese Despacho afirma que el documento Dl o 1)3 afecta la 

Snovedad de la presente invención, con lo cual estamos en 

desacuerdo por los argumentos expuestos a continuación. Veamos: 

A ?este respecto, es importante poner de presente que para que una 

irmvención carezca de novedad todas sus caracterIsticas tØcnicas 

haber sido previarnente descritas en un documento. Para este 
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f n, la invención debe ser couarada elemento por elemento con el 

d cumento del estado del arte y si existe alguna diferencia 

t cnica entre dichos documentos, la invención no podria ser 

o jetada por falta de novedad. 

Pr ].o tanto, toda vez que el grupo amino esta en la posición 2 0 

3 de log compuestos de Di y no on la posición 3. como se especifica 

e la presente invenci6n, dicho documento no afecta la novedad de 

1 misma, toda vez que no revela todas y cada una de las 

c ractersticas tØcnicas reivindicadas. 

A I mismo, Si bien D3 hace mención a la actividad de los 

c mpuestos reivindicados, dicho documento no revela todas y cada 

u a de las caracteristicas tØcnicas esenciales (estructura) de la 

i vención y por lo tanto, ci mismo tanipoco afecta la novedad de la 

o esente invención. 

3.3.2. Adicionalmente, ese Despacho at irma que ci documento D2 

conbinado con las ensefianzaa de Dl a D3 afecta ci nivel inventivo 

de la presente invención, COfl lo cual estamos en desacuerdo por 

io argunientos expuestos a continuación. Veamos: 

A ate respecto, es importante poner de presente que ci examen de 

niiel inventivo estÆ dirigido a determinar si la invencióri 

revindicada habia sido sugerida o ensefiada en el estado del arte, 

. de acuerdo con ci conocimiento de un tØcnico medio en la materia. 

Pa a log anteriores efectos, ci utØtodo problema-soiuci6n le indica 

a]. Examinador que al realizar ci examen de nivel inventivo debe 

ye if icar las ensefianzas del arte previo sin adoptar la posiciôn 

de un inventor que Sc preguntarfa cómo solucionar ci problema 

te nico en cuestión. 
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anterior, por cuanto si se adopta la posición del inventor y se 

ene conocimielito tanto del arte previo como de la forma como 

ectivamente se solucionó el problema tØcnico, la invención en 

dos los casos le resultarÆ obvia y evidente. 

A icionaimente, se debe tener en cuenta que ci mencionado mØtodo 

p oblema-solucióil  tambiØn sefiala que los documentos del estado del 

a te frente a los cuales se debe efectuar ci examen de nivel 

i ventivo son aquellos que dentro del mismo campo tØcnico estØn 

drigidos a solucionar ci mismo problema. Lo anterior, por cuanto 

e tos son los documentos que se presume debieron ser de 

c nocimiento del inventor para a partir de ellos formular su 

i vención. Asi los documentos relacionados con otro campo tØcnico 

o dirigidos a solucionar cualquier otro problema no serlan 

r levantes para estos efectos en la medida que no harlan parte del 

grupo, de documentos de los cuales ci inventor hubiera podido 

d rivar de manera obvia y evidente su invención. 

A este respecto, ci Manual Andino de Patentes’ en la sección 10.8. 

r ferente al nivel inventivo en areas especificas de la 

t cnologla, establece que en el area de la Qulmica Un compuesto 0 

ulla composición qulmica (preparación farmacØutica) tienen nivel 

i ventivo si se cumple alguno de los dos requisitos siguientes: 

el compuesto tenga una estructura inesperada 

(caso poco frecuente); o 

- presnta un efecto inesporado, (es el caso mas 

frecuenta sobre todo si ci compuesto es similar a 

otros del estado de La tØcnica. El efecto 

in.sperado puado ser calstamente difarente do 

los deacritos paza los conuetos aimilarsa 

!Ianua1 Andino de Patenteł. PÆg.82. 

I 
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conocidos, o bien ser igual pero con una mejora en 

los resultados)" (Negrita fuera del texto). 

I, las composiciones reivindicadas en la presente invención se 

Lferencian de aquellas descritas en D2 en que dicho documento 

vela compuestos con anillos de 5 miembros que contienen 

itrógeno y oxigeno y la invención de mi representada revela 

Dmpuestos con anillos de 6 miembros que solo contienen nitrógeno 

se encuentran espacialmente ubicados en una posición totaimente 

ferente. 

For lo tanto, toda vez que las diferencias tØcnicas en las 

composiciones reivindicadas, ].e otorgan a los compuestos 

. eivindicados un efecto inesperado completamente diterente de los 

escritoB para los compuestos de D2, sepuede concluir que la 

invencin de mi representada cumple con los requisitos del Manual 

.Pndino de Patentes. 

icionalmente, respetuosamente ponemos de presente que sin un 

tendimiento muy detaliado de la relación estructura-actividad de 

a claae particular de compuestos, tin experto en la materia no 

dna predecir el resultado que se observarÆ en tin compuesto 

rticular con relación a su actividad - sin importar la cercanla 

tructural de dicho compuesto con relaci6n al compuesto activo 

nocido. 

For consiguiente, toda vez que no existe sugerencia en D2 con 

especto a las modificaciones de los compuestos aqul reivindicados 

que dicha modificaci6n permite obtener tin efecto inesperado 

ompletamente diferente; se puede concluir, que 1)2 (en combinaciôn 

on Dl y D3) no anticipan la materia de la presente invención y 

or lo tanto no afectan ci nivel jnventivo de la misnia. 
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Pue8to que se han atendido a cabalidad las observaciones 

echas por su Despacho sobre la presente solicitud de patente, 

Ientatnente solicito que se continue su tramitación. 

5.1. Nuevo pliego reivindicatorto con 15 reivindicaciones; 

5.2. Fortnulario para modificaciones; 

5.3. Recibo por valor de $103.000 por concepto de 

modificaciones en aolicitud pendiente. 

Sefora Jefe, 

.o-1214-441-922-1 
4-00299-843-613 -1 
ANNJ\XD-2.27192\WPC 
M-2008-137792\NNJ 
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EMILXO FERRERO 

T.P.A. No. 31.929 
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S U P EIR I N T E N D E N C I A 

IORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

I1 SOLICITUD DE: 

0 Corrección de Error Material X Modificacion a unasolictud 

Nombre N V ORGANON 
constituida y existente bajo las leyes de QSociedad 

2 Patses Bajos IDENTIFICACION 
SOLICITANTE Direcclôn Kloosterstraat 6, 0 0 5349ABOss, C.C. NIT 

Palses Bajos C.E.0 Otro 0 
Domicilto Oss, 

Numero Patses Bajos  

Telefono 546 0970 Fax 2494070 
E-mail clienLes@caLnXR.com 

IDENTIFICACION 
3 Nombre: Emillo FERRERO 

Dlrecclón: Carrera 4a No. 72-35 C.C. IJ NIT 0 
REPESENTANTE TelØfono: 347 3611 Fax: 2179211 ro C.E. 0 o 0 
0 4PODERADO E-mail: cavelier@cavelier.com 

N6mero:438.019 TP31 .929 

NUmerodeexpediente 04110413 

(j) Descrpcion de la correccion o modificacion soticitada 

Presento nuevo capitulo reivind,catono compuesto por 15 reivindicaciones con elfin de superar las 

objecLones hechas par Su Despacho a la presente solicitud de Patente y pido respetuosamente que 

el examen de patentabilidad sea reahzado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas 

Comprobante de pago No 08-44,322 Fecha 4 _de jirnio de 2008 

Anexos 

Comprobante de pago de la tasa por $103.000, por concepto de modiflcaciones. 

0 Poderes, Si fuere el caso 

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

r 
8 NOMBRE: EMILIO FERRERO FIRMA:  

C.C. 438.019 de UsaquØn T.P.A. 31.929 

N 
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REIVINDICACIONES 

Un compuesto de acuerdo con la Formula general I, un profÆrmaco de la 

misma, una sal farmacØuticamente aceptable de la misma o una sal 

farmacØuticamente aceptable de un profârmaco de  la misma 

RI 

R2 

R3 

en donde 

RIO 
R5 

\/ 

14baH P6 

CJR7 

R8 Formula I 

RI, R3, R4, R5 Y RIO, en forma independiente se seleccionan del grupo 

que consiste en H, halOgeno, alquilo(CI-4), alquenilo(C2-4), alquinilo(C2-4), 

OH, CN, alquilo(CI-4)0, alquilo(CI-4)S(0)m, opcionalmente sustituidos con 

uno o mâs Ætomos de halógeno, alquilo(CI-4)C(0), alquilo(CI-4)OC(0) y 

NRI9R2O, 

R2 se selecciona del grupo que consiste en H, halogeno, NO2, NRI1RI2, 

alquilo(CI-.4), alquenilo(C2-4), alquinilo(C2-4), OH, alquilo(CI-4)O, 

alquilo(C1-4)S y alquilo(C1-4)OC(0), 

R6 se selecciona del grupo que consiste en H, C(Y)R15, C(0)0R16, 

C(S)NRI7, alquiIo(C14), alcoxi(C1-6)sustituido alquilo(CI-4) y 

(CH2)C(0)OR2I, 

R7 es H o R7 se selecciona del grupo que consiste en alquilo(C1-4), 

alquenilo(C2-4) y alquinilo(C2-4), todos opcionalmente sustituidos con uno 

o mâs âtomos de halOgeno, R8 Y R9, en forma independiente se 

seleccionan del grupo que consiste en H y alquilo(CI-4), 

CL 



RI I y R12, en forma independiente se seleccionan del grupo que consiste 

en H, alqui(o(C1-4), alquenilo(C2-4) y alquinilo(C2-4), alcoxicarbono(C1-6), 

aiquilsulfonhlo (CI -4), y arilsulfonilo(C6-I 0), 

R15 es H o R15 se selecciona del grupo que consiste en alquilo(CI-6), 

cicloalquilo(C3-6), alquenilo(C2-4), o alquinilo(C2-4), arilo(C6-I 0), 1,4-

bisarilo, alquil(C I -4)amino, hidroxialquilo(C1 -4), y carboxialquilo(C 1-4), 

todos opcionalmente sustituidos con uno o mÆs Ætomos de halOgeno, 

R16 es alqudo(CI -6), opcionalmente sustituido con uno a mâs Ætomos de 

halôgeno, 

R17 se selecciona del grupo que consiste en alquilo(CI-4), alquenilo(C2-4) 

y alquinilo(C2-4) y cicloalquilo(C3-6), todos opcionalmente sustituidos con 

uno o mÆs Ætomos de halOgeno, 

X se selecciona del grupo que consiste en 0, S, CH2, y NRI 8, 

Y se selecciona del grupo que consiste en 0, S, y NH, 

R18 se selecciona del grupo que consiste en H y alquilo(C1-4) 

R19 se selecciona del grupo que consiste en H y alquilo(CI-4) 

R20 se selecciona del grupo que consiste en H, alquilo(CI-4), arilo(C6-

I0)CH2, alquilo(CI-6)C(0) y alquilo(CI-4)NH(0)C, 

R21 se selecciona del grupo que consiste en H y alquilo(CI-6) 

m es 0, 1 62,y 

nes I,2ô3, 

con tal de que (i) cuando X es 0, R1 -R5 son H, R8-R10 son H, y R6 es etilo 

o C(0)CH3, entonces R7 no es H; 

U) 



(il)cuando X as 0, R1 -R5 son H, R8-RIO son H, y R6 es metilo, entonces 

R7 no as metilo; y (iii) cuando X es 0, RI -R5 son H, R8-R10 son H, y R6 es 

H, entonces R7 no es H o etilo o (CO)CH3 

El compuesto de acuerdo con la reMndicación 1, en donde R2 so 

selecciona del grupo que consiste en H, halogeno, NO2, y NRI I RI 2; y 

El compuesto de acuerdo con la reMndicaciOn 1, en donde 

RI.yR5 son H,y 

R3 y R4 se seleccionan entre H o halOgeno. 

El compuesto de acuerdo con las reivtndicaciones 1-3, en donde X se 

selecciona del grupo que consiste en 0, S y CH2. 

El compuesto de acuerdo con las reMndicaciones 1-4, en donde 

R6 se selecciona entre H o C(Y)R1 5, y 

R15 es alquito(CI-4) opcionalmente sustituido con uno o mÆs Ætomos de 

halOgeno o H. 

6. El compuesto de acuerdo con las reMndicaciones 1-5, en donde 

XesOoCH2, 

R2 se selecciona del grupo que consiste en H, halogeno y NO2, y 

R15 es alquilo(C1-2) opcionalmente sustituido con uno o mâs Ætomos de 

halógeno. 

7. El compuesto de acuerdo con las reMndicaciones 1-6, en donde 

R11 6$ H y 



R12 se selecciona del grupo que consiste en alcoxicarbonilo(CI-6), 

alquilsulfonilo(C1-4) y anlsulfonilo(C6-10). 

8. El compuesto de acuerdo con las reivindicaciones 1-7, en donde 

R2esH 

R3 es halOgeno 

RI 5 es metilo, opciona!mente sustituido con 1-3 Ætomos de halogeno, y 

Yes OoS. 

9 El compuesto de acuerdo con las reivindicaciones 1-8, en donde R4 es H y 

XesO. 

10. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn I, en donde 

R2 es H o halogeno, 

R3 y/o R4, en forma independiente se seleccionan del grupo que consiste 

en H, CN, halôgeno, alquenilo(C2-4) y alquilo(C1-4)C(0), y 

R5 y/o RIO, en forma independiente se seleccionan del grupo que consiste 

en H o halOgeno. 

I I. El compuesto de acuerdo con las reivindicaciones I y 10, en donde X se 

selecciona del grupo que consiste en 0, S, y NCH3. 

I 2. El compuesto de acuerdo con las reivindicaciones 1, 10 y 11, en donde R8 

yR9 son H. 

13 El compuesto de acuerdo con las reivindicaciones I y 10-12, en donde R6 

es H o C(Y)R15 y R15 es alquilo(C1-4), opcionalmente sustituido con uno o 

mÆs Ætomos de halOgeno, o H. 

15 
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14. El compuesto de acuerdo con (as reivindicaciones I y 10-13, en doride Y es 

0 o S, y R15 es metilo, opcionalmente sustituido con uno o mÆs Ætomos de 

halôgeno. 

15. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-14 para ser usado en 

terapia. 

0 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
DMSION DE NUEVAS CREACIONES 

2020 
Bogota, D.C., 25/08/2009 

Abogado 
Emilio Ferrero 
(Apoderado) 

ASUNTO RadicaciOn 04110413 
Tràmite 002 
Evento 001 
Actuaciôn 430 
Oficlo AM 
Folios 007 

Patente de lnvenciOn FTJ Patente de Modelo de Utilidad LIJ 
Via Nacional 

Via PCT (fase nacional) J Cap. I Cap. II 1X1 

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

1. Documentos estudiados 

I.I. DescripciOn: Folios: 109 a 196 

1.2. Reivindicaciones: Folios: 197 a 201 
Folios: 296 a 300 Memorial de 10/06/2008 

1.3. Datos PCT: Solicitud Intemacional: PCT/EP03150085 
Capitulo Ii 
Fecha Sal. Intemacional: 0110412003 
Publicaciôn. intemacional: W003I084963 
Fecha Pub. Intemacional: 16/1012003 
Fecha Iniclo Fase Nacional: 04/11/2004 
Solicitud Nacional: CO 04 110413 
Fecha Sol. Nacional: 28/05/2004 

1.4. Pnoridad: EP02076350.4 de 04/04/2002 

1.5. Resuesta del solicitante: Folios: 285 a 301 Memorial de 10/06/2008 

2 Objeto de la invención 

Titulo de Ia solicitud 
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Moduladores del receptor de progesterona no esteroidal 

Reivindicaciones 

Reivindicaciones I a 15: Se reivindica un compuesto conforme a la fOrmula 
general (I), una prodroga o una sal farmacØuticamente aceptable de la prodrogra: 

Sustento Descriptivo 

La presente invenciOn Se relaciona con compuestos que modulan receptores de 
progesterona asi como el usa de estos en terapia. En general, los moduladores 
de receptor de progesterona (progestagenos) son conocidos par jugar un papel 
importante en la salud de las mujeres. El uganda natural para el receptor PR es 
la hormona progesterona esteroide, pero los compuestos sintØticos han sido 
disenados para servir como tigandos. 

Los progestÆgenos son actualmente utilizados como terapia contraceptiva 
hormonal y en terapia de reemplazo hormonal. Otras aplicaciones clInicas 
importantes son el tratamiento de desOrdenes ginecolOgicos, cancer de seno y 
apoyo luteal. Los progestÆgenos esteroidales actuales han sido probaclos por ser 
bastante seguros y bien tolerados, algunas veces se les atribuyen efectos 
colaterales y en ciertos casos ligandos esteroidales para un receptor muestran 
reactividad cruzada con otros receptores esteroidales o se unen at receptor de 
glucocorticoide. 

TambiØn se encuentran progestâgenos no esteroidales que no tienen similitud 
estructural y molecular con los esteroides convencionales y par to tanto pueden 
esperarse las correspondientes diferencias fisicoquimicas y farmacocinØticas en 
cuanto a la distribución en el tejido y to mªs importante no presentan ninguna 
reactividad cruzada con otros receptores de esteroides y por tanto los 
progestÆgenos no esteroidales marcan diferencia at respecto de la terapia. 

El objetivo de la invención es suministrar compuestos que modulen la actividad 
de la progesterona y mÆs pavticularmente suministrar activos con alta afinidad 
por su capacidad agonista, antagonista o agonista parcial de la actividad sobre el 
receptor de progesterona. 

� Una vez catalogada la invención Østa se clasificO en la secciOn: A 61 K 
de la Clasificación Intemacional de Patentes. 



:nación del Estado de la TØcnica 

Considerando que la fecha de presentaciOn de la primera solicitud de patente de la 
cual se reivindica prioridad es: 04/04/2002, se procediO a efectuar la bsqueda de 
documentos relacionados en el estado de Ia tØcn,ca con Tecna de pub rinrc 
anterior a Østa. 

No
Documento Titulo I Fechade 1 

- 

1 
"1,2,3,4,10,1 4B-hexahydro-

_Publicacion 
. 

Dl US3966723 pyridino[1 ,2-A]-dibenzo[c,f]- 29/06/1976 
azepine" 

D2 US5773433 "Substituted tetracyclic oxazepine 
_______ 

30/06/1998 and 

D3 Articulo 1 

_thiazepine_derivatives" 
COmo actUa la progesterone 

_______ 

Abril de 2000 sobre el sistema nervioso central 

Anterioridades DI ’a D3 on los folios 244 a 274 

*GuliØrrez G.Ana, Contreras, Carlos M., Diaz-Meza, JosØ Luis. Cómo act(sa  la progesterona sobre el 
sistema nervioso central. Revista Salud Mental. Volumen 23, No.2 de Abril de 2000. PÆginas 42 a 48. 

4. AnÆlisis de patentabilidad (artIculo 14 D. 486) 

4.1 Nivel Inventivo (articulo 180. 486) 

La evaluaciOn de novedad se efecti.ia mediante determinación de las caracteristicas 
tØcnicas esenciales de los compuestos reivindicados y su comparaciOn con las 
enseæanzas que revela el estado de la tØcnica: 

� Se reivindican compuestos derivados del nücleo de la fOrmula (I) una 
prodroga o una sal farmacØuticamente aceptable de la prodroga: 

R1 

El estado del arte presenta los documentos Dl y D2 que versan especIficamente 
sobre molØculas cuyo nücleo estructural presenta similitud tØcnica con el reclamado 
y cuya actividad terapØutica se relaciona, dada la capacidad de los agonistas de 
progestÆgenos y del transmisor endOgeno de participar en un ampllo espectro de 
procesos biolOgicos que van desde el control de la reproducciOn sexual hasta la 
modulación de la actividad de los receptores GABAØrgicos y por ende, sobre la 
actividad del sistema nervioso central y perifØrico. 

El contenido tØcnico de las publicaciones se relaciona a continuaciOn en la Tabla 1, 
en la que se efectüa una comparaciOn tØcnica de los elementos caracterIsticos de 
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log compuestos reivindicados y de las anticipaciones mils cercanas reveladas por el 
estado del arte: 

Tabla I ComDaración de elementos tŒcnicos: 
Materla Reivindicada Dl D2 

R10 R 
/Ri 

R12 (CH2)n_NN Rt R5 R1 

R2 

14b Re 
R)(RP( 

R4 

0 

N 
R9 

R11 

R4 

’ 2 R5) Re??x
 

R,5 

pr8 
(CH2)n�N 

R5 

Ri, Rj, Re, Re y Rio corresponden a un grupo - X Cs oxigeno, aztfre, NRi o �CRRg Ri y Re son �H, aiqullo Ci a Cs, aiqullo 
H, halógeno, aiquilo Ci a C4, aiquenilo Ci aC4, Ci a Co-carbonilo, frihalomelilcarbonilo, 
alquo Ci a C4, -OH, -CN, entre otros. Ri, Re, Roy R4representan un grupo �H, -OH, atquifo Ci a Cs sustituido por hidroxilo o 

hatÆgeno, aiquilo Ci a Cs, atcoxi Ci a Cs, Ri y R2 kiman junto at âtomo de 
Re so selecciona del grupo quo consiste en �H, alquiltio Ci a Cs o trifluorometilo nitrógeno un anilo de morfolino 
halógeno, NO2, entre otros. 

Rs y Re representan un grupo �H, aiquflo Ci a Re a Rio son independientemente �H. 
Rue sefecciona dot grupo quo consiste on �H. Cs, aralquilo C7 a Ow ojuntos en combinación halógeno, -CN, -OH, trill uorometito, 
C(Y)R15 con ci Ætomo do nitrógeno forman un anfflo lrifluorometoxilo, carboxilo, nitro, amino 

heterocictico de 5 ó 6 miembros 
Ri es �H, olquHo Ci a Cs, aiquenito Ci a C4 y Rites �H, aiquilo C, a Co. fzifluommellb 
aiquinio Ci a C4 Rice un Ætomo do �H o aiquHo Ci a C 

Ria es�H, aiquilo Ci a Cs, -CN, 
Roy Rose seleccionan del grupo quo consiste Roy RD representan un Ætomo do-H o metilo 
en�H y aiquito Ci a C4 n Cs de 0 a 6 

a so un nOmero soteccionado entre 0, 1.263 
Ruy R12 SO seleccionan del grupo quo consiste X as 0. S. S(=O)o S(=0)2 
en �H, aiquilo Ci a C4, atquenilo Ci a C4, entre 
otros. 

Rio so �H o so seleccionan del grupo que 
consiste en aiquHo Ci a C4, cic!oalquflo C3 a Cs, 
entre otros. 

Rises aiquio Ci a C4 opctonalmente sustituido 

Rn’ so seleccionan del grupo que consiste en 
alquio Ci a C4, alquenhlo Ci a Ci, entre otros. 

X se seleccionan del grupo quo consiste en 0, 
S. CH2Y NR15 

Y so selecciona del grupo quo consiste on 0. S 
y NH 

Rio so seleccionan del grupo que consiste on - 

H, atquffo Ci a Cs 

Rio so seleccionan del grupo que consiste on - 

H. alquilo Ci a C4 

Rao so seleccionan del grupo que consiste on - 

H, aiquio C, a C4, arilofCs a Cio)CH2 

Rai so seleccionan del grupo que consiste en - 

H, aiquHo Ci a Co 
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Anterioridad D3: 
La publicación D3 seæala: "la progesterona y sus metabo!itos poseen un amp/jo 
espectro de actividad biolôgica sobre el sistema nesvioso central y perifØrico. Estos 
efectos incluyen su Men conocida participación en  la reproducción, pero ademÆs, 
influyen en la regulación de otros aspectos conductuales ". 

Se establece en la publicaciôn que (a progesterona interactüa especialmente sobre 
el receptor GABAA y aumenta la aper[ura de los canales de dora, a (a vez que 
establece una acciOn inhibitoria por lo que existe evidencia clinica que sugiere la 
actividad de (a progesterona como modulador de otros sistemas de receptores de 
membrana tales como el serotoninØrgico, el noradrenØrgico y el dopaminØrgico. 
Estas sustancias neurotransmisoras intervienen en (a depresión yen (as acciones de 
los antidepresivos. AdemÆs, en (a publicaciôn se destaca que estos 
neurotransmisores junto con el receptor GABA participan en los procesos que 
regulan la ansiedad y depresión. 

El cuadro I presente en el folio 272 presenta un resumen de los efectos 
conductuales del neuroesteroide progesterona en diferentes modelos animales, por 
10 que es de esperarse que las sustancias con estructura anØloga a la progesterona 
que modulan los receptores estrogØnicos, tambiØn presenten actividades 
reJacionadas con la modulaciOn de los sistemas de receptores del sistema nervioso 
central y viceversa. 

Anªlisis de Diferencias tØcnicas estructurales: 
Con respecto at documento Dl (a diferencia estriba en el cambio de posicion de un 
sustituyente dentro de la estructura de (a formula (I) de la posiciOn I a la posición 2, 
ta( y como se observa en (a ilustraciOn que se incorpora en (a Tab(a I. 

Respecto del documento D2 las diferoncias tØcnicas estriban en que el cuarto anillo 
que se fusiona a (a estructura de dibenzo-oxazepina corresponde a un anillo de 
piridina para el caso de la materia reivindicada, mientras que en el caso del 
documento D2 corresponde a un anillo de I ,2-oxazol. 

Sin embargo, aun cuando existen diferencias entre los aniHos de piridina y 1,2-
oxazol, los dos se comportan coma bioisOsteros dado que cumplen con la regla de 
HUckel de los electrones iT, por (a tanto su electronegatividad serØ equivalente y par 
ende, su comportamiento con respecto al receptor endOgeno. 

Del efecto tØcnico y el problema objetivo: 
Teniendo en cuenta el contenido de la divulgaciOn aportada, los compuestos de las 
reivindicaciones I a 15 de los folios 296 a 300 son moduladores de progesterona. 
Existe en el estado de la tØcnica diversos compuestos moduladores del receptor de 
progesterona con estructura esteroidal, sin embargo no todos son seguros y bien 
tolerados. Por lo que mediante la solicitud se suministran compuestos no 
esteroidales que modulan (a actividad receptor de la progesterona. 

El documento Dl indica que los compuestos con estructura de dibenzo-oxazepina 
fusionados con piridina presentan actividad antidepresora. Por su parte, el 
documento D2 establece la capacidad de las estructuras que enseæa coma agentes 



ME 
antipsicotico, gastrocinØtico, antihistamInico, sedante y antidepresor. 

Ahora bien, en el capitulo descriptivo el sohcitante seæala que el objeto reclamado 
presenta insuperables ventajas tØcnicas debido a que se trata de progestÆgenos no 
esteroidales que no tienen similitud estructural y molecular con los esteroides 
convencionales y por to tanto, pueden esperarse diferencias fisicoqulmicas y 
farmacocinØticas en cuanto a la distnbuciôn en el tejido. AdemÆs, no presentan 
ninguna reactividad cruzada con otros receptores esteroidales. 

No obstante, at combinar las enseæanzas que revelan los documentos Dl o D2 con 
el documento D3 es posible inferir que el comportamiento farmacodinÆmico de 
dichos agentes con estructura analógica a  la progesterona es complejo y por ende, 
tamblØn to serÆ su capacidad para modular el funcionamiento de diversos sistemas 
endógenos, entre ellos el de los receptores GABAØrgicos. Sin que ello menoscabe 
su capacidad para modular el receptor de progestÆgeno, reciente actividad atribuida 
a compuestos derivados del nCicleo de dibenzoxazepina fusionado con piridina, tat y 
como to establece el solicitante en el aparte descriptivo de su solicitud. 

. En el capItulo descriptivo se precisa que el objetivo de la invenclOn es suministrar 
compuestos que moduten exciusivamente la actividad de la progesterona y mÆs 

I particularmente suministrar activos con alta afinidad y actividad agonista, 
antagonista o agonista parcial sobre el receptor de progesterona. Sin embargo, en el 
estado de la tØcnica existen altemativas terapØuticas anâlogas a las reclamadas, tal 
y como se demuestra con la pub!icaciôn D2 y Dl, aün cuando a estos compuestos 
solo se les hubiera reportado actividad sobre el SNC. 

El documento D3 seæala que sin tugar a dudas la progesterona y par ende los 
moduladores de los receptores de progestÆgeno - ver folio 271 de la anterioridad D3 
- inducen otros efectos de indole farmacológico, motivo par el cual, resulta 
razonable que las publicaciones Dl 0 D2 solo se hubieran referido a la actividad 
antidepresora de las estructuras de dibenzoxazepina fusionada con piridina sin 
seæalar sus efectos sobre el receptor de progesterona. 

En consecuencia, esta Dependencia reitera que la materia objeto de estudio carece 
. de altura inventiva, toda vez que los elementos estructurales de los compuestos 

fueron anticipados en gran medida por el estado del arte y el contenido de la 
divulgación aportada no acredita un efecto inesperado por causa de la modificación 
del grupo NH2 de la posición 1 a la posiciOn 2 sabre el anillo de piridina fusionado a 
la estructura de dibenzoxazepina, es decir, onginado en la diferencia tØcnica 
reportada con respecto at estado del arte. 

Por las razones expuestas esta Superintendencia considera que la solicitud no 
cumple con los requisitos que establece el articulo 18 de la Decision 486. 

7. Conclusion: 

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados 
asI: 

[ 

Documento N° Reivindicaciones I Requisito que Afecta 
rNo

Afectadas 
DIUS3966723 I  I a 15 

- 

Nivel Inventivo 
LM 



F3 
US5773433 I a 15 Nivel Inventivo 

Articulo I a 15 Nivel Inventivo 

En cumplimiento del artIculo 45 de la Decision 488 de la ComisiOn de la Comunidad 
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de sesenta dias 
contados a partir de la fecha de notificaciôn de la presente comunicaciôn. En caso 
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesión, se denegarÆ la patente. 

Notifiquese el presente oficio forme a to dispuesto en el numeral 5.2, literal e), 
del capitulo quinto dpi titul pri ero de la Circular Unica No 10 de 2001. 

ALIX CARMEN$CESPEDES DE VERGEL 
Jefe de DjvisioA de Nuevas Creaciones 

El anterior requerimiento fue notificado por faciOn en lista, de fecha 

2 -AO. 2UO 

CONCEPTO TECNICO No. 2834 

10 

EXAMINADOR TECNICO 
COdigo No. 202044 



tt 
Industna y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION Q 0 9 0 2 3 
Por la cual se niega una patente de invención 

Rad. PCT/04-110413 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
En ejercicio de sus facultades legates, en especial de las que se confirieron en el articulo 

3, numeral 30 del decreto 3523 de 2009, y 

CONSIDERANDO: 

PRIMERO: Que la solicitud de patente de invención titulada "MODULADORES DE 
RECEPTOR DE PROGESTERONA NO ESTEROIDAL", que corresponde a la solicitud 
iiternacional PCT/EP2003/050085 de fecha 01 de abril del 2003, fue radicada en esta 
$uperintendencia el 03 de noviembre del 2004 bajo el nUmero 04-110413 -00000-0000, para 
que se iniciara la fase nacional en virtud del Tratado de CooperaciOn en Materia de Patentes 
(PCT). 

EGUNDO: Que efectuado el examen de forma en cuanto a los requisitos que debe Ilenar la 
olicitud y cumplidas las exigencias legales, se ordenô publicar el extracto sin que se 

hubieran presentado oposiciones por parte de terceros. 

TERCERO: Que el articulo 45 de la Decision 486 de la Comisiôn de la Comunidad Andina 
establece que: "Si la oficina nacional competente encontrara que la invención no es 
patentable o que no cumple con alguno de los requisitos establecidos en esta Decision para 
la concesiOn de la patente, /0 notificarÆ a! soilcitante. Este deberÆ responder a IanotificaciOn 
Jentro del plazo de sesenta dIas contados a partir de la, fecha de Ia notificación. Este plazo 

podra ser prorrogado por una so/a vez por un perlodo de treinta dias adicionales. (..) Si el 
solicitante no respondiera a la notfficaciOn dentro del plazo seflalado, o si a pesar de la 
respuesta subsistieran los impedimentos para Ia concesión, la oficina nacional competente 
denegarØ la patente" 

ÔUARTO: Que realizado el examen de fondo, se requiriô al solicitante en los tØrminos del 
articulo 45 de la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, para que presentara 
respuesta a las observaciones de carÆcter tØcnico visibles a folios 302 a 308 del cuaderno 
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos 
Bstablecidos por esta DecisiOn para la concesiOn de la patente. Frente a dicho requenmiento 
no hubo pronunciamiento alguno por parte del solicitante, por 10 cual es procedente negar el 
privileglo de patente solicitado con fundamento en 10 dispuesto en el articulo 45 de la 
becisiOn 486. 

Sede Centro: Genera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sods CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador 5870000 

Fax: 5870284. Linea 018000-910165 
Web: www.sic.qv.cQ e-mail: infotsic.pov.c 

Bogota D.C. - Colombia 
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Industriay Cornercio 
SUPERINTENDE NC IA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

PCT/04-110413 

RESOLUCION .P 0 9 0 2 3 
Por Is cual se niega una patente de invención 

RESUELVE: 

RTICULO PRIMERO: Negar el privilegio de patente de invención para Is  solicitud 
correspondiente a ’MODULADORES DE RECEPTOR DE PROGESTERONA NO 
5-STEROIDAL", que entró en fase nacional en virtud del Tratado de Cooperación en Materia 
e Patentes (PCT). 

IRTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de Is presente a) doctor Emilio 
Ferrero, en su calidad de apoderado de N.V. ORGANON., o a quien hags sus veces, 

ntregÆndole copia de Is misma, advirtiØndole que contra ella procede el recurso de 
eposiciôn interpuesto ante el Superintendente de Industria y Comercio, al momento de Is 

iotificaciOn o dentro de los 5 dIas hÆbites siguientes a ella. 

NOTIF1QUESE Y CUMPLASE 
Dada en Bogota, D.C., a los Ja FEB. 2010 

L SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA V COMERCIO (E), 

SL ____ AMA 

ILlO FERRERO 
rera 4a No. 72-35. 
iota D.C. 

Sede Centro: Carrara 13 No. 27-00 PIos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 5870000 

Fax: 5570284. Linea 018000-910165 
Web: www.sic.aov.co e-mail: lnfosi.ao.co 

Bogota D.C. - Colombia 




