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5EFE DE LA DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Superintendencia de Industria y Comerclo 

Ministerlo de Desarrollo Económico 

E. S. 0. 

Re.: Expedlente No. 05.010.038 
Salicitud de Patente de Invencion para: CICLOALQUENILAMINAS ACILADAS 
HETEROARIL-CONDENSADAS V SU USa COMO COMPUESTOS 
FARMACEUTICOS 
Solicitante: SANOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH 

Va Lois Patino Leyva, identificado more aparece al pie de ml firma, atentaniente 

rue permito presenter respuesta al ofida No. 13410 notlficado por fljación  an lista del 27 

de noviembre de 2009, en los siguientes tØrminos: 

I. C5PFflW11II1Y1Th!L2ffPJJL4I1 *J’Zflusil:4I 

El seæor examinador establece en el oficlo No. 13410 one: "En ía rc/vfüdicacid,, I et 

so/icitante Se ’where a los cad/ca/es I?’, R2, R’ P4 cvmo hidrOgeno. El senor exarninador 

no expone claramente cual es Is objecion on cuanto a claridad y per Ia tanto results 

imposible deducir a qua race referenda y buscar una forma de superar Is objecion. 

Soil entonces a so Despacho que an el evento qua las reivindicaciones am no 

cumplan con los requisitos de clardad, Se emita Un cancer ofido de fonda presentando 

claramente las objeciones de Nil owners que �1 solicitante pueda dar ma respuesta 

ad ecuada 



;ri..aLiriYTLtLtiIrI I ,,,iXrflIflIM G2? 

El 5eor examinador aceptO los argunientos presentados an mi respuesta al anterior oficlo 

de fonda an cuanto a Ia novedad de la solidtud frerte al ejemplo 127 del docunientos D2 

y considera qua dichos argunientas no 5� thvleron an cuenta en el nuevo capitulo 

reivindicatorio y qiJe Se inclWen Ins conipuestos presentadas. 

En respuesta a esta afirmadOn, aclaro al senor examinador qua la exclusiOn (condiciOn al 

final de la reivindicacion 1), qua figuraba en el allege inidalmente presentado, ya no Se 

necesita an vista de las niodificaciones bechas al pliego reivindicatorio Carlo respuesta of 

oficio No. 13618. MÆs especfficamente, Ilamo la atenciOn del seæor examinador Sabre el 

hecho qua en la nueva reivindicación 1 el nOmero ji niede ser_nicamente 1 0 3 y dada 

que los compuestos excluidos mediante una condición al final la reivftidicación 1 inidal 

evidentemente son canipuestos an los cuales n es 2 (a condicin qua exduo d(chos 

compuestos ya no Se necesita. 

Dada qua ii no puede ser 2 en las n%Jevas relvindjcaciones, estas no comprenden log 

siguientes compuestos: 

- conipuestos an los cuales el anillo qua contiene el grupo (CH2)n as de 5 miernbras, 

- los compuestos de D2 an los cuales A (en D2) as 5,678-tetrabidroquinolil, per 

ejemplo el grupo de formula 

00 
- e! corn puesto del ejempio i27 de 02. 

Dadas las anteriores adaraciones, solicito al seæor examinador tener par superada la 

objedOn dado qua las flue/as relyindicaciones no comprenden compuestos existences an 

V astado de Ja tØcnica y par Jo canto no Se necesita incluir una condidOn an la 

reivindicaciOn 1 qua excluya ciertos conipuestos, Las reivindicacianes tal y coma Se 

presentan son novedasas frente al area prevlo. 

Presento copla del capitulo reivindicatorlo modificado con la respuesta al of’cio No. 13618 

an el cual Se he carregido la denotación del nómero n de la formula I. We 

especificamente Se cambió N par n. 
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Ese De5pa6o cons/ta quo e/ docurnento 02 corn/rondo log compuestos de ía presente 

so/kits y que par In tanto no ser(an novedosas fag reinnd/cac/ones 1y2 del nuev p//ego 

re/vindicator/a Argurnenta su despac/,o que D2 ensefla que W an/f/a A de heterociclo 

puede tener on gwpo den/Udgeno 0 azufre co/no heteroJtorno y et nO/nero do dtornos 

constitutjvas puede so,- do 5 a 20. EJenip/os especificos so refieren entre OttVS 3/5,6,7,8-

tetta/7!droqu/not/f." 

El solicitante respetuosamente nienitlesta que las reivindicaciones de la presente soilcitud 

tal y comb aparecen an el allege rejvjnd]catorio modificado con la respuesta at oficio No. 

13618 son novedosas ya que no estn comprendidas par el arte previo. 

El solidtante considera que la divulgacion general del documento D2 no as relevante care 

el estudio de a novedad de la solicitud. La divulgacion general de D2 con respecto al 

anillo A an [1] as tan indefinide que claramente no anticipa Los compuestos de esta 

invención los cuales Se caracterIm per la presenda del sistema de anillo biciclico que 

comprende Cl anillo heterocidlco A (ver, A an la fÆrmula 1 de to presente salicitud) y par 

Ia presencia del anillo carboxilico que contlene el grupo (CH2)., y que estÆ unido al anillo A. 

El anillo A an la fdral [13 de 92 puede ser on heterociclo el cual an eI pÆrrafo [00653 

de D2 (al que el seæor exanilnador race referencia), Se define comb compuesto ciclico 

que dene coma heteroÆtonio and 0 mØs de: Ætomo de oxigeno Ætomo de nitrogeno 

Ætomo de aufre, an donde varios heteroÆtomos pueden estar contenidos y el nmero de 

Stories que constituyen el anillo as de 5 a 20)". Este definicidn general del heterociclo an 

D2 no anticipa al sistema de anillo biciclico de Ids compuestos de In presente invenciOn el 

cual comprende el anlllo heterociclim A y el anillo carboxllico fusionados. La anterior 

tambiØn aplica a las definiciones subgenØrlcas del anillo A que presenta el documento D2 

coma par ejemplo an el pÆrrafo [0067] de D2 el anillo A as preferiblemente un 

campuesto eldico que contiene one 0 mäs Ætomos de nitrogeno come heteroÆtomos, y el 

nUrnero de Ætomos que constituyen el anillo as de 9 a 14. De igual rnanero Ids ejemplos 

de heteroªtomos y grupos A que so listan an los parrafos [0065] y [0067] y representados 

en la formula de beterociclos de Ia pgina 5 y an Ia reivindicaciàn 4 de D2 no Se 

encuenUan dentro de la definición del slsterna de anlIlo biciclico de los compuestos de La 

presente invención y, an consecuencla, no destruirla la novedad. 

El ónico gr1po que Se enseæa an Ins pÆnafos [0065J y [00571 y que 5� representa an la 



formula do heterocicles de la pÆqlna S y la reivindicaciOn 4 do 02, ci cual es ci mÆs 

reladonado con el sistema do anillo bjcicljco do los compuestos relvindicados, es ci grupo 

5,67,8-tedahldroquinolil quo se mendona en el pÆrrafo (0065] y estÆ represeritado por I@ 

siguiente formula en la pªgjna S y cr1 la reivindicación 4: 

00 
Dado quo en D2 no so especificari las posicianes en las cuales e5tÆ unido ci grupo NH-

C(=O)-B, ni ]a divulgadon del grupo 5,6,75-tetrahidraquinolil y ml la divulgaciOn do la 

formula antes niencionada destrLiye la novedad de los conipuestos reivindicados en los 

cuales el grupo NH-C(=O)-R5 estÆ unido espcc1icamente al Ætomo de carbono que noes 

adyacente al anillo aromth&o. 

Mi entonces, los conipuestos tal y corno se reivindican no estÆri comprendldos por ci 

estado do la tØcnica y por Lo tanto debe roconocerse la riovodad do los mismos. 

Par oi-a parte, ci senor examinador en respuesta a los argunientos del soiidtante suglriO 

modificar el capftulo reivindicatodo e incluir las excepciones a lcs compuestos cuando A 

posee un solo nitrOgeno a elinilnar dichas sustituciones. 

A We respecto, ci solicitante maniflesta quo no es posibre modiflcar ci capitulo 

reivindicatorlo con ci objeto do eiiniinar la delinidón  do A relativa a que Ste es un anillo 

aroniØtico de 6 miembros quo coniprende 1 atomo do nitrogeno coma heteroÆtonio. ate 

modificaciOn no es necesaria pare restaurar la novedad de la solicitud frente a D2 dado 

quo 02 no anocina el sistema do pniiio bicicFco do los compuestos do la presente 

invenciOn quo comprende un anillo heterocfdico y un anillo carboxilico fusionados. 

Teniendo en cuenta los argunientos expresados arriba, respetuosamente solicito, Se 

concede el titulo do patente a la presente lnvenciOn puesto quo la misnia cuniple con los 

requisitos de los articulos 30, 14 y 18 de la Dedsion 486 

4 
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REIVINDICACIONES MODIFICADAS 

I. Un compuesto de formula I 

(QI12fl H 

an cuaLquiera de sus formas estereoisóriieras 0 one de sus n,ezclas en cuatquier retación, 
o una do sus sates farmacØuticumente aceptabtes, an at qua an La formuLa I: 

et anitto A, qua comprende los dos Ramos de carbono conlunes at anitto A y at anitto do 
cictoatquenito an a formula i, es on anitto aromÆtico do 6 mierubros quo contiene I 
Ætomo de riitrOgeno coma heteroÆtomo del aniuo, a on anitto aromÆtico do 5 miembros 
que contiene I heteroÆtomo en at anitto quo es un Ætomo do azufre; 

Rl y R Son H; 

R2 yR3 son H; en donde si A es on anitto aromtico de   miembros, 3 de los grupos R1 R2, 

y t estÆn presentes y unidos a tos 6tom05 de carbono en el aniLto A clUe no estÆn 
cDrllpartidos con et anlito de cictoatquenito, y, si A as on anitto aroinÆtico do 5 
miernbros, dos de tos grupos R1, R2, R1 y R4 estÆn presentes y unidos a Los atomos do 
carbono en at anitto A que no estÆn compartidos con et anitto de ctoctoatquenito; 

es fenito a on grupo Hetar, ambos de Los cuaLes estÆn sin sustituir a portan uno, dos o 
tres sust’tuyentes idØnUcos C diferentes seLeccionados deL grupo qua consiste do: F, Cl, 
Er, atquito de C1 -C3, atcoximetilo de C, C3, CF] fenito, bencito, heteroadt-matit, alcoxi 
de C, C3, NH2, (atqutlo de C1-Ci)-SO1NH, y morfin’to; 

Heteroarito es on grupo piridinilo; y 

Et grupo Hetar es pirrouto, triazolito, pirazotilo, piridinito, pirazinito, becimidazotito y 
benzodioxotlto; 

nesl 03 

2. Una preparación farmacØutica, qua comprende una costs efectiva do at mends on 

cortipuesto do in fOrmula I La reMndlcaciOn I, en cuatquiera do sus formas 

estoreoisOmeras 0 one de sus niezctas an cuatquier retaciOn, y’O one de sus sates 
farmacØuticamente aceptables y Un vehicuLo farmaceutican,ente aceptabte. 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES 

RadicaciOn No. 05-010038 
Clasificación Internacional (IPC): A61 K31/381; A61K3114155; A61 K3114184 
Concepto Teenico No: 01066 

Patente do Invencion 
w 

Patents de Modell do LJtilidad 

Via Nacional fl 
Via PCT (fase national) W Cap.F LIJ Cap. II 

No. Sal Internacional PCT/EP2003/008103 
Fecha do Presonlaoion Internal. 24 its Julio do 2003 

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundarnento en oP artioulo 48 do Is 
Decision 486 do Is Comision do Is Comunidad Andiria, sole comunica: 

1. Documentos estudiados 

DesoripoiOn: Folios: 51 a 120 coma so radicO inicialmente 

Roivindicaciones: Folios 121 a 137 coma so radioo inicialmento 
Folios 209 modificadas 
Folios 222 modificadas 

Prioridad: Folios: I 
07 de Agasto do 2002, EP, 02017586.5 

Respuesta del solicitante: Folios 197 a 206; Folios at7 a a21 

2. Analisis de Is Prioridad 

� La fecha do prioridad del 07 de Agosto do 2002 y so corrospondiente documento, son 
aceptados para el ostudio do patentabilidad. 

3. Objeto do Is invenclØn 

Titulo do Is solioitud CIGLOALQUENPLAMINAS ACILADAS I4ETEROARIU 
CONDENSADAS Y SU USO COMO COMPLJESTO$ rARMACEuTIC0S" Folio 1, 

El objeto de Is presents sojicitud do patente de invención consists an cornpuestos de 
fOrmula I: 

0 

� {0H2) ii 

P. 

El problems plantesdo on esta solicitud as caterer compuestos Ales coma reguladores 
do Is enzima sintasa axido nitrico (NO) pare el tr&amionto do varios estados do 
enfermedad as cuares incluyen desOrdenes cardiovasculares. 
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Parasol ucicnar este problema tecnico la solicitud en estudlo proporciona Un compuesta 
de formula I y sus preparaciones farmaceuticas. 

Clasiflcaclon Internacional do Patentes (IPC): 
A61K31/361; A61K31/4155; 4611<31/4184; 4611<31/427; 4611<31/435; A61k31/4436 
A61K31/444: 4611<31/497:4611<31/5377 

4. De la solicitud do Patent. 

Descripcian (articulo 28 D 486) 

La descripcion curnple can el requisito S derided a coniprensiOn do acuerdo al an  28 
de Ia DecisiOn 486. 

Reivindicaciones (articulo 30 D 486) 

Realizadas las modificaciones par el salicitante al cap(tulo reivindicatorio, Se encuentra 
quo as claro y conciso y estª Ia suficientemente sustentado per Is descripoiOn, 
cumplienda con el requisito S cLaridad, concision y sustento an Is descripcian de 
acuerda al art. 30 do Is DecLsiOn 486. 

5. Llnidad de invenciàn (s1fcJo 25 D 486) 

La solicitud presentada cumple cane! requisitado unidad S invenciOn. 

6. Noes una invención (afliculo 15 D 456 literals)-O) 

El cspitulo reivindicatorlo presentado par el solicitante corresponds a una invencion. 

7. Excepción a  la patentabilidad (articulo 20 0486 literal a)-d)) 

El capltulo reivindicatoria presentada par el solicitante, as patentable. 

S. Relvindicaciones relatives a un uso o a Un segundo USC (artIculos 14y 210 
488) 

El capltulo reivindicatoria presentado par elsolicitante, es patentable. 

9. Anilisis do la(s) Oposiciorfles): (aiticulo 43 fl 466): 

Na Se presentaron oposiciones durante el estudlo de patentabilidad de Is solicitud 
presentada 

10. Dotorminación del Estado do la TØcnica 

La fecha quo so no tenido an cuenta para determiner el Estado de Is Tecnica as  

Fecha do presentacion de Is solicitud priaritaria: 07 de Agosto do 2002 

Considerando qua Is fecha do presentaciOn de Is primers solicitud de patents de Is cual 
Se reivindica prioridad es: 07/08/2002, nose encantraran dacumentos que divulguen los 
compuestos de Is solicitud presentada 

11. Analisis do patontabilidad (articulo 14 D486) 
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Novedad (articulo 16 D486) 

Los compuestos presentados an Is solicitud se refieren a cicloalquenilaminas aciladas 
heteroaril condensadas, las cuales poseen un anillo A, el cual 65 on aromatico de 6 
miembros con un beteroatomo de nitrogeno 0 on aromÆtico des miembros qua con un 
heteroÆtomo de azufre fusionado a un anillo de 5 a 7 carbonos y qua contiene una 
funcion amida cuyo radical as un fenilo a on heterorilo sustituido 0 no, considerandose 
novedosas de acuerdo con las ensenanzas del estado de La tØcnica. 

Nivel Inventivo (ArtlO D486) 

Nose encontro dentro del estado de Ia tØcnica, tal coma lo estipulado an el numeral 10, 
docuniento alguno qua afecte el nivel inventivo. 

La solicitud presentada poses rival inventivo puce ci solicitante resuelve el problema de 
obtener oorn)uestos ütiles coma reguladores de Is  enzima sintasa Oxido nitrico (NO) 
mediante uria cicloalquen!lamina acilada beteroarilcondensada, siendo estas 
estructuras no obvias pare el experto an Is materia. 

El problems tØcnico planteado an esta solicitud coma as cOnio obtener compuestos 
tiles coma reguladores de Is enrinia sonless Oxido nitrico (NO), es resuelto mediante 

compuestos cioIoalquenilaniinas aciladas heteroaril condensadas, las cuales poseen un 
anillo A! el cual as un aromÆtico de 5 miembros con un beteroÆtomo de nitrogeno 0 Ufl 
aromÆtico des niiembros que con on beteroØtomo de azufre, fusionado a Un anillo deS 
o 7 carbonos y qua contiene una funciOn amida ouyo radical as un fenilo 0 un 
beteroarilo sustituido a no; y el cual no seria solucionado facilmente par el Experto an Is 
Materia y quads pienamente resuelto an Is solicitud presentada, demostrando qua 
poses rival inventive de acuerdo con el articulo 18 de La Decision 456. 

12. Conclusion: 

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, as reconilenda Conceder Is 
reivindicaciories: 1 a 2 (folio: 222). 

S Se sugiere al solicitarite niodificar el titulo de Is solicitud a "GicIoaIquenilaniinas aciladas 
beteroa ril-conden sad as’ ’ 

Bogota, D.C., 

CONCEPIO TECNICD No. DI WS 
EXAMINADOR TECNICO 

Codigo No. 202070 
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