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As unto : Solicitud de patenLe para Nuovos 

compuestos do aiquino con efecto 
. antagón–co de la flCM y medicamentos que 

contienen 0505 compuestos 

Solicitante BOEHRINGER INCELHEIM PIIARMJ\ GMBF-I & CO. KG 

Fecha de presenLación: 27 de mayo de 2005. 

1. Yo, Luz Clemencia de PAEZ, obrando como apoderada del 

solicitante en el asunto antos identificado, de acuerdo con la 

sustitucidn de poder otorgada a ml favor por Emilio Ferrero, me 

reflero al Oficio No. 8733 notificado por fijación en list --a del 

31 de jul:i.o de 2009. 

2. Mediante mi memorial de fecha 16 de octubre de 2009 

solicitØ un piazo de 30 d....as para atender ci Oficio No. 8733. 

3. Med,iante oficio ndmero 8733 se puso en conocimiento del 

solicitante ci informe que contiene las obsorvaciones he(-has 

por su Despacho sobre ía presente soiicitud de patente 

Atiendo a las observaciones de la mariera siquiente: 

NIT. 860.041.367-3 



CAVE LIE R 
A BO GA DOS 

3.1 NIVEL INVENTIVO CNO 

En forma .rosumida ci Examinadar soæaJ.a quo "una direrencia con Dl 

en que osLo solicitud posco un triple enlace al quo va unido un 

pinidilo o pinidazn.]...1.o con sustituyentes peso cst-a diferencia no 

parece conceder un efecto tdcnico inenpesado" 

"De esta forma no puode determinarse on efecto tØcnico que logre 

la d fcrencia con la anteriar dad oncontrada porque los datas 

prcscntadas en Ia descripc ón..no son contund.entes a suficientes 

pare demastrar gras superioridad contra la antcrioridad". 

4. MODIFICACIÔN A 1JNA SOLICITtJD EN TRAITE 

Do cantarm-idad con lo estabiecido en el articulo 34 de la 

Decision 486, que permite al solicitante en cualquier momenta del 

trimite efectuar madificacianes sin ampliar el abjeta do l.a 

invenciOn inicial.mente soiicitada, me permita presentar un nueva 

capituic re.tvindicatorio, quo carnprcnde nueve (9) 

roivindicaciones. 

En ci nueva piiego rcivindicatorio la ciÆusuia 1 fue 

rcstringida a campuestas do fOrmi.i....a ha iimitando asi Y a fenila, 

A a piridilo y S a feniia. 

-. 
AdemÆs, cl espaciador X so restringiO a epoxi. 

Esta restricción corresponde a estructuras comunes a los 

ejempios 1.3 y 1.8. El ndmero de hoterocicios que so pueden 

former par R1R2N- estÆ limitado a los anillos de 5- y 6-

m i e mh) r o s .miembros. 
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5. ARGUMENTOS A FAVOR DEL NIVEL INVENTIVO 

Inicialmente, me permito poner do presente que el documento 

22 (WO 01/21577) describe compuostos de formula I con actividad 

antagonistica MCH: 

Ar1 X�Ar�Y�N 

En donde cl grupo X es un grupo conector o espaciador �con  1 

a 6 itomos en. a cadena principal. El grupo Y puede denotar un 

grupo espaciador igual o puede representar un enlace sencillo. 

Sin embargo, las definiciones do los grupos y sustituyentes 

son extrernadamente amplias e indefinidas do manera quo Dl no 

provee enscæanzas pricticas a la persona versada en la materia. 

Las definiciones del grupo X no cubren ci significado 

"etinileno". Los gri.ipos carboxamida son preferidos segdn lo 

sopo.rtado por los ejemplos de P2. 

?or lo tanto una persona versada en Ia materia no podrIa 

derivar en forma obvia que los compuestos en donde X es un 

espaciado.r etinileno y que los grupos X, Y, A y B como son 

especificados en la reivindicaciOn 1 modificado tienen una 

exce]cnte activ.idad antagonista de MCH. 

Con respocto a lo anterior me permito poner 
cia 

presente quo 

los compuestos particularmente prefer:.i..dos, reivindicados en la 

nueva clÆusula 7 fueron probados y sun valores 1050 fueron 

determinados usanclo ci ensayo cia uniOn al receptor MCII-1 descrito 

cn la sol.icitud cia patente. Se puede observar de los .resultados 
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que la maycIa de comp’Llestas exhben valores 1050 mmay bajos 
iguaies a inferiores a i() nM, veamos: 

Boehringer 
iIllii1 Ingeiheim 

- 

N.  
1.3 5(4-c oro-pit vIl-2-4-(2-piiIidin.i-yi- 71 

Re 
1.6 5--hicro 5htiy]) 2-4.2_pyrroli4iip 1-y- 3.9 

5_ç4_lro-jr.iiy1)-2-[4-ç2pyrra1icJin1  -yl- S 
. 

L 
3J 5-(4cho-piiI-2-[3-cr-4(2- 5.3 

’-yl-cy)-pheny1ct1iyt-
pyL  idicJ 

3.3 3-4 chlo-y11-2.{-luu-1-(2- 
pyrnI din- 1 -v1ihc )p1’icthyt1yI 
vyfidinz 

3 5(1-cl oro 11-243-(pclifty-4-12- 
pvrrui-’’c1-cth’ciy)-phcr. -fidire 

115 5.ç4chc3.py1)_1r_2.4-2.(4.. 4.2 
methyl-iiiridic-1’-yll-cthoxyl-

_______
 

3.7 3-br ro-4-(2-pyrrci1i: 11 i-1-yl-cthoxy(’- 3.4 

4.1 5-(4--ch1Q.phy1)2-i4-l2-pincriin-1 -vi- 49 
- 

4.11 2- ( .ó 
5ktlwiwtl phn’Oy.ethy-4-fl1ethyi-’ 

_-

4.11 6.7 
pyrr1idth-1 y1ethx’.]’.phrtyLethyiil} 
yi&1e --

54-rh1or-phc’1)-2-{4-f (1.6_dir thri.- 7,3 4,2.5 
’ 1 yi)_rIhoxyj-phcyli’thyyfl-

piptidirtpytidire
 

5_(4-c’rliro-çh:yi)-3-4-[3’-I-byl- 1.8 
-.,-

4.3 

4 75.46-rrtneihyi-. 55 
?io

 

erdjn-1 _v1.ct1cVl-Dl1cLv1cthvnvii-

- 

piperdin-1 -v1)-tt1xy-pl1ccykth)’-’i-

pyridiix 
4.43 5-(4-ciloro’ p’hc,l1..2.(4-(2-(4..prrp4- 5.6 

piper_1_yi)_eT1xyI_pkeny1eThyel.-

3.’.L-thJ0 pIic’i’_2-[3-rc1hyl-4-(2- J 27 
pyrroi1dii- -:c3y-li1n:’1ct’W 
pylibic 

5.12 c(4h:cro.pny-24-[1-e.,1-3imeti’l- 8.5 
piperii1-1-yI3.e1]L.63’]-3-flrthVi 

IL 

---

_________ 

.1.3 J 5-4-chLorc-phe1yl)-21.rn l-4- thy(7,-(4- 4.1 
rnc1yI-pipe-i1iii_1 -yl)-ctlix.’.-

J 9vi’cyi1idtie  

SAl 54 ’cicr-phl’1..fl-rflLhvl"4l(2- 16 

ipc’[.1in-1 -1--r1hy)-prw1cth’nyfl-

Hyiethvn1]-ic-Ui1-’phnoxy(’hyl) 

[(3 6 cyI 

pIP.STL6I 1 yl)-e{1icy] 3 nctlryl 
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Esta mejora tŁcnica no podrIa haber sido obviamente derivada 

a partir de 92 ya gue dicho documanto no daba cuenta del efecto y 

comportamiento rncjorado. Es clara que con los compuestos 

coriocidos en ci estado del ante representado par 92 no se 

solucionaba ci problema tØcnico planteado en la presente 

rivcnción. 

En consecuoncia, la invenc:i.ón reivindicada gaza de aitura 

invent iva. 

6. Puesto qua se ban atend do a cabalidad las observaciones 

hechas per su Despacho sabre in presente solic.itud de patentee, 

atentarnente le soi.cto se sirva otorga.r ci privilegio de patente 

parc las reivindicaciones rnodificada.s. 

7. Anexos: 

1. Nuevo pliego ref vindicaLoria con 9 rcivind:i.cacione; 

2. Formularia para modificaciones; 

3. Una (1) copia aut:Øntica de la sustlLución de poder otorgada 

par Emilio Ferraro a Tuz Ciemencia de PÆez 

Seæora Jefe, 

L2 
� 

LUZ CLEMENCIA DE RAW 

T.P.A. No. 23.555 

COLO-13736-841-061’-9 
f AMG\AMG\ID-162182\WPC13736 

No. M-2009-162182\7\MG 
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I5LPE2INTENDENCIA 

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES V MODIFICACIONES 

0 SOLICITUD DE: 

LI Corrección de Error Material Modificación a una solicitud 

Nombre: BOEHRINGER INGELHEIM PHARMA 
GMBH & CO. KG 

2 Sociedad constituida y existente bajo las Ieyes de IDENTIFICACION 
SOLICITANTE 

Alemania. 

Dirección: 55216 Ingelheim, C C LI NIT LI 
Alemania 

C.F. U Otro LI 
Domicillo: Ingeiheim, 

Alemania Numero:  

TelØfono: 546 09 70 Fax: 249 40 70 
E-mail: clientescavelier.com 

IDENTIFICACION 

0 
Nombre Luz Clemencia de PAEZ 

DirecciOn: Carrera 411 No. 72-35 CC. Ei1 NIT LI 
REPRESENTANTE TelØfono: 3473611 Fax: 21792 11 C F LII Otro LI 

OAPODERADO E-mail: caveIiejçavelier.com  
Nmero: 35.456.344 TIP 23.555 

(D Ntmero de expediente: 05.052.294 

DescripciOn de la correcciOn o modificaciOn solicitada: 

Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 9 reivindicaciones con elfin de superar las 

objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente y pido respetuosarnente quo 

ci examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas revindicaciones presentadas. 

(" Comprobante de paçjo No.  Fecha:  

(I;.rt\ 

Anexos 

LI Comprobante de pago de a tasa por $111000, por concepto de modificaciones. 

[II Poderes, si fuere el case 

El Documento que acredita la existencia y representaciOn legal de las partes, cuando sean 
personas ju rid icas. 

Copia autØntica de la SustituciOn de poder realizada por el Doctor EMILIO FERRERO a Ia 
Doctora LUZ CLEMENCIA DE PAEZ. 

0 NOMBRE: L U Z CLEMENCIA DE PAEZ FIRMA: 

C.C. 35.456.344 de Bogota T.P.A. 23.555 

MG 
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EDIFICIO SISKI 
CARRERA 4 No 72- 3.5 
BOGOTA I, COLOMBIA 

Seæores 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

E. S. D. 

TELEFONO: (57) (1) 347-3611 

TELEFAX: (57) (1) 217-9211 (57) (1) 310-4995 

Poderdante : BOEHRINGER INGELHEIM PHABMA GMBH & Co. KG 

Poder conferido el : 21/03/2003 

Yo, EMILIO FERRERO, obrando como apoderado principal del 

poderdante arriba mencionado, mediante el presente escrito 

sustituyo el poder a mi otorgado a la doctora LUZ CLEMENCIA DE 

PAEZ, identificada con cØdula de ciudadania No. 35.456.344 y 

Tarjeta Profesional N023.555, con todas las facultades que me 

fueron conferidas. 

Hago la anterior sustitucidn conforme al artIculo 66 del 

Código  de Procedimiento Civil. 

Seæora Jefe, 

EMILIO FERRERO 

T.P.A. No 31.929 

C.C. N° 438.019 de UsaquØn 

Acepto: 

a 

UZ CLEMENCIA DE PAEZ 

T.P.A. No 23.555 

C.C. No. 35.456.344 de UsaquØn 

03 DC. 20.019 

N IT, 560.041.367-3 
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REIVINDCACONES 

Corrpuestos la Formula general Ha 

(1.2) 

Ila 

CI denot CF-l; 

ndependientemente uric del otro denota H o Un grupo alquuo 

016 0 

R1R2N denota un grupo seleccionado de pirrolidina, 

3 opdma, piPerazna, an donde la función mina Hb7a Se 

puede sustituft par y moolino, aunque uric o mÆs Ætomos 

W d& grupo pftrohdina, piperidina, piperazina, o morfoino se 

puede reemplazar per R14, y 

22 dencte -0H7-CH2-0-; y 

C denoa un enlace Unico, y 

FZ 13 denote H a aiquilo 01.4, Y 

25 



R denota a!quilo Ci6, y 

L L2, L3 in depend ientemente UflO del otro denote F, Cl, Br, OH, 

cano, metho, difluorometilo, trifluorornetilo, etho, npropo, iso-

5 propHo, metoxi, difft.iorometoxi, trifluorornetoxi, etoxi, n-propoxi 

o isopro5oxi, y 

n, p !ndependienternente uno del otro representan los valcres 0, 1 

c 2, y p tamblØn pueden tener el valor,  3, y as sales de los 

10 msmos 

2. Compuestcs ehLno de acuerdo con la reivindicaciOn 1 o 2, ceracterizedo 

ocraus 7., 7.2 ndependnternente uno d& otro representan aquilo 014. 

15 3. Compuestos slquino de acuerdo con una o mÆs de las reivindicaciones 1 a 

3, csrac’:erizcdo porque R1R2N- denote un grupo seleccionado de pirrolicline 

y ciperidir.a aunque de acuerdo con la reivindicaciôn 1 uno a rns Ætcmos H 

44 6 Se puede reemplazar por R1, aunque R14 Se define coma en la 

ro\flCO5c!afl 

4. Ccmquestcs alquinc de acuerdo con una o mÆs de as reivindicaciones 

precedentes, cat-acterizado porque el grupo 

cc define de actJerd con una de las siguientes FOrmulas parcles 

25 



en donde uno o mÆs ªtomos H d& heterocico formados por ci grupo 

se puede reempiazar por R14, en donde P14 tiene Ics significados 

5 dedos en e reivindicacón I 

5. Ocmpuestos aiquino de acuerdo con una o mÆs de as reivindicaciones 

precedentes, ceracterizado porque: 

ndependientemente uno de otro denote F, 01  Br. 

3. C;cmpuestos aiquino de acuerdo con una a mÆs de las reivindicaciones 

orecedentes, cc.recteriado porque 

15 m representa ci vaicr 0, 

n representee! "slor 0, y 

o rasenta a! valor 0, 1 o 2. 

7 Cçrp’ a!qu!nc de s’cuerdo con la reivindicación 1 s&eccionados de 

20 as Formulas 

Ejemplo No Compuesto 

1 .3 (2{4-[5(3,4-difluorofeniI)-piridin-2-iIetinil]-fenoxi}-eth)-diefl! 

amine 

25 1.6 pftdina 

1 .8 pridna 

N 



S 

25 

4 

3 :3(4()rO_faflil).2.{3_chlaro_4_(2_pjrroIidjfl...1 -i!-etox) fenetiniH-

3.3 5-(4-coro-feni)-2-[3f!uoro-4-(2-pirroiidin-1 -iLetoxi)- fenietiniH-

piridina 

7! .5 5-(4-cloro-feni2-[3-metoxi-4-(2-pirro I’d in-i l-etox- feni!etiniU-

pirdina 

3.65 5-.(4-cloro-fenil)-3-fuoro-2-{4-{2.-(4-metft-piperidin-1 -Il)-

cxi1fen i!etinhi}-pftid na 

37 2-13-hrcrno-4-(2-pirrolidin-1 -il-etoxfenetiniH-5(4-olorofen)- 

d n a 

4. 1 5-(4-cloro-fenil)-2-[4-(2-piperidin1 -il-etoxi)-fenetin]piridina 

.1 1 1 -(2-{4-[5-(4-cloro-fen)-pi rid in-2-iletinil}-fenoxi}-eth)-4-metH-

5-(4-cicro-fenil)-2-{4-[2-(26-drnetif-pirrolidin-1 �-il)-etoxi)-

fan latin l] -p rid in a 

425 

rnetii-feniletin)-pi rid ina 

4.26 5-(4-c!oro-fen)-2-(4-[2-et4-(2-pipe rid in -1 -il-etoxi)-feniletiniU-

fl a 

4.23 5-cloro-feni2-(4-[2-etil-4-(2,456.-trimetil-piperidin-1 -i!)-etox-

fan eti n l}-pi rid in a 

434 5-(4-cloro-feni!)-2-(4-2-(4-metil-piperidin-1 -il)-etox-fenUetinil}-

p rid in a 

4.43 5-(4-c!oro-feni1)-2-(4-[2-(4-propil-piperidin-1 -il)-etoxi]-feniletinil}-

piridina 

5 5-(4-cloro-feni1)-2-[3-rneti1-.4-(2-pirrolidin-1 -iletoxi)-feniletini!I-

pHdina 



5 

�10. 

15 

20 

feretinil}-piridina 

5.33 �-etoxfl. 

en stn}-piridin 

543 5-(4-cloro-fenhl)-2.(3-metft-4(2-piperidin1 -)etoxiJ-feniletin}-

p i rid I na 

5.48 (2{4-[5-(4c!oro1enil)-pi rid in-2-iletinil]-2-metUfenoxi}-eth)-

diisopropil-amina 

3355(1�cloro-fenil)-2-{4.-{2-(2,6-dirnetil-piperidin-1 1-etoxi}-3rnetft-

fe ri i leti n ilJ-piri din a 

ciu flc!uyefl las sales do los mismos. 

.3es 5sol6gicamente aceptables do ks conpuestos amid.-,a do acuerdo con 

uric o rns do las reMndicaciones 1 a 7-

9. 2. Onmposicones farrnacØutcas, que contienen Lin compuesto aiquino do 

acuerdc; con una a mÆs de las reivindicaciones I a 7 vIa una sal de aCuerdo 

con la reMndicaciOn 8 opcionalmente junta con uno o mÆs portadores inertes 

V/0 cliluyentos. 

7\vV7C1 3736 



SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES 

Radicación No. 05052294 
Clasificación Internacional (IPC): A61K3114375 

Como resultado del examen definitivo realizado can fundamento en el articulo 48 
de Ia Decision 486 de Ia Comision de Ia Camunidad Andina, se le comunica 

Documentos estudiados 

Descripción Folios: 403 a 690 (coma se radicó inicialmente) 

Reivindicaciones: Folios: 691 a 720 (coma se radicó inicialmente) 
Folios: 758 a 776 Primera Modificación, 
Folios: 809 a 813 Segunda Modificación. 

Prioridad: Folio 2 (31-10-2002, DE 102 50 708.2). 

Respuesta del solicitante: Folios: 749 a 755 Primera respuesta. 
Folios -’802, a 806 Segundarespuesta. 

Se acepta para estudio el capItulo reivindicatorio do los folios 809-813. 

Objeto de Ia invencion 

Titulo de Ia solicitud Nuevos compuestos de aiquino con efecto antagonico 
de Ia HCM y medicamentos que contiene esos compuestos. 

El objeto de Ia presente solicitud de patente de invención consiste en: 
Compuestos derivados de (2-{4-[5-(fenil)-pi rid in-2-iletinil]-fenoxi}-etil)amina 

Reivindicaciones 1-8: Compuestos de aiquino de Ia formula general ha. 

= la 

ReivindicaciOn 9: Una composiciOn farmacØutica que contiene el compuesto de 
fOrmula lla. 

El problema planteado en esta solicitud es Ia ncesidad de compuestos con efecto 
antagOnico de HCM , ütiles en el tratamiento de Ia obesidad 

Para solucionar este problema tØcnica Ia solicitud en estudio proporciona 
compuestos derivados de alquino de formula ha y composiciones farmaceuticas 
que los contienen 

De Ia solicitud de Patente 

DescripciOn (artIculo 28 D. 486) 

La descripciOn de los folios 403 a 690 
corn p re n siOn. 

cumple con el requisito de claridad a 

Expedierite 2005 052294. Concesióri, 



Reivindicaciones (articulo 30 D 486) 

El capitulo reivindicatorio de los folios 809 a 813 segUn los requerimientos 
establecidos en el articulo 30 es clara y conciso y ademÆs estÆ 10 suficientemente 
sustentado par la descripción. 

Unidad de invencion (articulo 25 0 486) 

El capitulo reivindicatorio folios 809 a 813 cumple con el requisito de unidad de 
invención. 

No es una invención (articulo 15 0 486 literal a) -f)) 

El capitulo reivindicatorio de los folios 809 a 813 es una invenciôn. 

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

El capitulo reivindicatorio de los folios 809 a 813 si es patentable. 

Reivindicaciones relativas a un uso o a un uso distinto (artIculos 14 y 21 D 
486) 

El capitulo reivindicatorio de los folios 809 a 813 si es una invencion 

Anàlisis de la(s) Oposición(es): (articulo 43D. 486):, 

No se presentaron oposiciones. 

Determinación del Estado dela TØcnica 

Corisiderando que la fecha de presentación de la primera solicitud de patente de la 
cual se reivindica prioridad es 31 de Octubre de 2002, se consultaron las bases de 
datos y los archivos con que cuenta Ia entidad con fecha de publicaciOn anterior: 
No se encontrO documento alguno que afecte Ia patentabilidad del objeto de la 
preserite solicitud. 

AnÆlisis de patentabilidad (articulo 14 D486) 

Novedad (articulo 16D486) 

Las reivindicaciones 1 a 9 se refieren a compuestos derivados de (2-{4-[5-(fenil)-
piridin-2-iletinil]-fenoxi}-etil)amina y composiciones farmacØuticas que los 
contienen los cuales presentan un efØcto antagónico sobre la harmona 
concentradora de melanina (HCM). 

Los compuestos actualmente reivindicados sedifŒrencian del estado de la tØcnica 
mas cercano, en que son derivados de (2-{4-[5-(fenil)-pi rid in-2-iletinil]-fenoxi}-
etil)amina, par Ia tanto las retvindiçaciones 1 ’a 20 cumplen con el requisito de 
novedad 

Nivel inventivo (articulo18 0486) 

Las reivindicaciones 1 a 9 se refierena compLestos derivados de (2-{4-[5-(fenil)-
pi rid in-2-iletinil]-fenoxi}-etil)amina y composiciones farmacØuticas que los 
contienen los cuales presentan un efecto antagónico sabre la hormona 
concentradora de melanina (HCM). 

Expediente 2005 052294. ConcesiOn. 



Las diferencias estructurales de los compuestos reclamados con respecto a los 
compuestos divulgados en el estado de la tØcnica son bastante significativas, por 
Jo que no son obvias para una persona medianamente versada en la materia y por 
10 tanto constituyen una soluciÆn inesperada. 

AplicaciOn industrial (articulo18 D 486) 

El capitulo reivindicatorio de los’’ folios 809 a 813 si tieneAplicaciOn Industrial. 

Respuesta a los argumentos del solicitante:,. 

Se aceptan los argumentos presentadospor e1olicitante de los folios 802 a 806 
como respuesta at artIculo 45 de los folios 794 a 797, son aceptados por este 
Despacho en donde se restringe el capitulo reivindicatorio de la solicitud de 
manera clara y concisa y se demuestra et nivel inventivo de la solicitud. 

Conclusion: 

En consecuencia y por todo Jo expuesto antºriormente, se recomienda Conceder 
las reivindicaciones: 1 a 9 (Folios 809 a 813). 

Con base en las reivindicaciones 1-9, este Despacho expresa el tItulo de la 
solicitud en los siguientes tØrminos: "Compuestos derivados de (2-{4-[5-(fenil)-
pi rid in-2-iletinil]-fenoxi}-etil)amina, los cualŁs presentan un efecto antagOnico 
sobre la hormona concentradora de melanina (HCM).y composiciones 
farmacØuticas que lo contienen". 

Bogota, D.C., 

CONCEPTO TECNICO No. EXAMINADOR TECNICO 
Codigo No.202075 

Expedierite 2005 052294. Concesióri. 


