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SUPERINTEN DENTE DE IN DUSTRIA Y COMERCIO j I lcCO'Ioredaca macho. COrn 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Re: P1.-ASTRAZENECA AB.-Solicitud de Patente de Invencióri en 
Fase Nacional PCT iara "DERIVADOS DE BENCIMIDAZOL 
Y DERIVADOS DE IMIDAZOPIRIDINA, 

PREPARACION DE LOS MISMOS, COMPOSICIONES 

DUE LOS CONTIENEN Y USOS DE LOS MISMOS".-
Clase C07D 235/06.-Exrecjiente nómero 05-034.776.-

1. Me refiero a mi memorial de 20 de Mayo de 2005. 

2. De conformidad con Ic dispuesto en el ArtIculo 5.2.12 de la Circular 

Externa No. 03 de 28 de Abril de 2003, y estando dentro del plazo de seis meses 

contados desde la fecha de la publicación de la solicitud en Ia Gaceta de la 
Propiedad Industrial ntmero 574 de 30 de Marzo de 2007, solicito a ese 
Despacho proceder a realizar el examen de patentabilidad de la presente 

invención. 

3. Me permito recordar a usted, que tal como se informó en el Petitorio de Ia 
invención, la  presente solicitud corresponde a CapItulo II. 

4. Anexo me permito acompaæar recibo nimero 07-45.760, expedido por la 
Superintendencia de Industria y Comercio, que acredita el pago de Ia tasa que 
dicho examen causa. 

SeFior Superintendente, 

/LICIA LLOREDA RICAURTE 

/ T.P. 53.215 
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Industna y Comercio 
S   P E R I N T E N D E N C I A 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

RADICACION EXPEDIENTE No. 05-34776 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION 

� FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 574 DE 

FECHA 30 DE MARZO DE 2007 EL TERMINO HABIL SEIALADO POR LA LEY 

EXPIRA EL 03 DE JULIO DE 2007 

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de publicación 
en la gaceta de Propiedad Industrial, deberÆ solicitar y cancelar el examen de 
patentabilidad so pena de que Pa solicitud caiga en abandono, de acuerdo con lo 
establecido en el ArtIculo 44 de la Decision 486/2000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS. 

SI  NO X 



REPUBLIQUE FRANcAISE 

MINISTERE DE LiNDUSTIUE 

SERVICE 

de la PROPRITE INDUSTRIELLE 

BREVET D’INVE.NTlON 
P.V. n° 39.735 J-1N° 1.481.049 

Classificationnternationa1c C 07 d 1/ A 61 k 

Nouveaux dalkylaminoalkyI-1 p.alkoxyph Ønyl alkyl -2 benzimiclazoles 5-substitu6s. 
(Invention Serge LECOLIER;) 

ETAT FRANCAIS RERSETE PAR LE MINISTRE DES ARMEES, DELEGATION MINISTERIELLE POUR 
L’ARMEMENT (DIRECTION DES PO[JDRES) rØsidant en France (Seine). 

DemandØ le 25 novenibre 1965, h 14’ 30’, a Paris. 
DØlivrØ par arrŒtØ du 10 avril 1967. 

(Bulletin off iciel de la PropriØtd iridustrielle, no 20 du 19 niai 1967.) 

(Brevet d’invention dont la dØliurance a ØtØ ajournØe en execution de Particle Ii, a 7, 

de La loi du 5 juillet 1844 modifiØe par la loi du 7 auril 1902.) 

La prØsente invention a pour objet les nou-
veaux dialkyl-aminoalkyl1- paIkoxyphdnyJ alkyl-2 
benzimidazoles .5subst1tuØs rØpondant a la for-
mule gØnØrale 

X�[Z XIN 

�(Cffi).�<?O%  

R---N" 

dans laquelle: 

R reprØsente on groupc alkylŁne intØrieur even-
tuellement ramifiC ayant 2 ou 3 atornes de car-
bone; 

R1 et R2 peuvent Œtre identiques ou diffØrents 
et reprCsenter des radicaux alkyle infØrleur ayant 
au plus 4 atomes de carbone, ou bien us peuvent 
participer avec l’atoxne d’azote auquel us sorit lies, 
a un hØtØrocycle; 

L est on groupe alkyle infØrleur ayant an plus 
4 atomes de carbone; 

X est on substituant Ølectro-accepteur choisi 
dans le groupe comprenant CF�, CH,CO�, 
CH3SOr�, CF3CO� et N - C�; et n est Cgal a 
1, 2 ou 3, ainsi que les sels d’addition d’acides de 
ces Composes. 

Plus particuliŁrenient, la prCsente invention con-
cerne les nouveaux di6thylamino6thyl-1 p-alkoxy. 
phCnylmCthyl-2 bertzhntdazoles 5�substltu6s rØpon. 
dant a Ia formule: 

(Voir fornzule colonne ci-cantre) 

dans laquelle X, R3 scat dØfinis comme ci-dessus, 
ainsi que les seis d’addition d’acide de ces corn-
poses, 

7 210316 7 

tN ,, 

L M�<D�OR3
 

’CflCH2�N( 
C2IL 

Certains composes de ce type prØseritent one 
activitC analgØsique intCressante. 

11 est bien en-tendu que Jo present brevet ne 
couvre pas les applications tliCrapeutiques des 
produits obtenus. 

La prCsente invention a Øgalernent pour objet 
un procCdC pour Ia preparation de ces nouveaux. 
Composes. 

Selon Ce procØdC, on condense un chlorure de 
l’acide p-alkoxypliØnyl-alky.JØne carboxylique de 
formuje: 

R?0�<D�(CH2)--  COON 

dans laquelle P4 et n sent dØfinis comme ci-des-
sus avec un dialkyl-aminoalkylŁne-amino-1 amino-2 
benzŁne 4-substitu6 de formuic: 

\ 

clans laquelle X, R, R1 et R2 sont dCfiriis comme 
ci-dessus au sein d’un solvant polaire choisi dans 
le groupe comprenant Ic dioxane et le dimØthyl-
formamide, a une temperature siiperleure It 1000C 
environ. 

On illustrera l’invention par les exempies non 
Iimitatifs suivants: 

Prix du facicu1e 2 franis 
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Exemple L $-dithylaminoØrhy14 p-dthoxyben-

zyi-2 trifluoromclthyl-5 benzimidazoles. 
On porte 

a reflux pendant dix heures un m-
lange de 5,44 g de idthyl-amino-clthylŁne amino-i 
axnino-2 trithcorom6thyl4 benzŁne et de 5,2 g de 
chiorure d!acide p-6thoxy-ph6nylac6tic1ue dissoüs 
claus 100 cm de dioxane absolu. 

Le dioxane est ØvaporØ sous pression rØduite, 
et le rØsidu est Iav6 plusicurs fois avec 50 cm3 
cI’Øther houlliant. On Øcarte les extraits &hØrcs et 
on dissout le rØsidu dans la minimum d’eau dis-
tille, chaude. A partir de la couche aqueuse 
obtenue, aprŁs deux nouveaux lavages it l’tber, 
on met ]a base en Iibertd 

a 

l’aide d’une solution 
concentre d’anirnoniaque, on reprend dans le 
chiorofonne, on sŁcbe, at on 61imine le solvant. 
L’huile jaune clair obtenue est abandonn6e plu-
sieurs jours en glaciŁre jusqu’à cristailisation 
cninplŁte. Les cristawc de 3-dithy1amino6thyI-1 
p6thoxybenzyl-2 �trifiuorornethyl-5 benzimidazole, 
blanes sont recristalIiss dans Ic melange pentane-
ther (10/1) et fondent 4 76-77C (en tube capil-

laire). 
Exernplc 2. - 3-diØthyiaminoØthyl-1 p-dthoxyben-

zyl2 rndthytsulfonyl-5 benzimidazole. 
A une solution de 2,5 g de 0-di6thylamino6thy-

lane amino-I amino-2 methyl sulfonyl4 berizŁne 
clans 50 cm3 de dimclthylformamide absolu, on 
ajoute 4 g de chlorure de l’acide p-ØthoxyphÆnyl-
acdtique. Le mØlange est maintenu, sons agitation, 
10 heures a 1201C. AprŁs refroidissement Ia sol-
vant est CliminC sous pression rdduite at le rØsidu 
clissous a chaud clans le minimum d’eau clistillØc. 
La solution aqueuse est alcalinisØe It l’aicie d’une 
solution concentrØc d’ammoniaque, aprŁs avoir etC 
lavCe plusieurs fois It YCther. On extrait au duo-
roforme Ia base ainsi !ibCrØe, on Cvapore l’extrait 
chloroformique aprŁs l’avoir lavC avec une solu-
tion de carbonate de sodium et l’avoij.- sCchC sur 
du sulfate de magnesium. Le 3-didthyIamino 
ethyl-i p-Øthoxy benzyl-2 mØthyl-sulfonyl-5 benz-
imidazole brut quo Yon obtient ainsi est aban-
donnC en glaciŁre jusqu’ cristallisatiori complete, 
et recx-stallisØ ensuite dans Ic mØlange benzCne-
ligToine. Fusion (tube capillaire) : 71-721C. 

Example 3. -diclthylaminothyl-J p-6thoxy-
banzyl-2 cyano-5 benzimidazole. 

On dissout clans 100 cm3 cia dioxane absolu, 
2,5 g de 13-diØthyiarninoØthylŁne amino-I amino-2 
cyano4 benzCnc et a la solution obtenue sont 
ajoutCs 2,7 g de chlorure cia l’acide p-ØthoxypljC-
itylacCtique. Le mØlange rCactionnel est porte a 
reflux et rnaintenu 10 heures It cetta temperature. 
Le dioxane est ensuite ØvaporC sous pression rØ-
duite at le rCsidu dissous dans Ic minimum d’eau 
distillCe chaude. La solution aqueuse est IavØe It 
l’Cther plusleurs fois, rendue alcaiine par addition 
d’ammoniaque concentrCe et extraite au chioro-
forme. Los extraits chioroformiques sont rØunis, 
sCchCs sur sulfate de magnesium et ØvaporCs 
Sons pression reUnite. 

La 13-di6thylaminoCthyhl p-Øthoxybenzyl-2 cyano-5 
benzimidazole brut que l’on obtient ainsi est dis-
sous It chaud dans 25 cm3 d’acdtate d’Øthyle 
absolu, at aprŁs addition 

a chaud de 4 cm’ d’une 
solution 3,65 N de methanol cblorhydrique est 
transformC en monochlorhydrate cristallisant 

a 

l’Ctat de solvant par lent refroidissement, dun 
point de fusion de 1254351C. 

On a dgaleinent mis en evidence l’activitØ anal-
gCsique des composes scion I’invention en mesu-
rant I’allongement signiificatif du temps de rØac-
tion chez la souris disposCe sur une plaque 
chauffante portCe it une tempclrature de 65°C. 

La comparaison des rCsuitats est effectuCe sur 
quinze animaux traitCs par Ic compose testC, par 
rapport It quinze animaux tØmoins. Les injections 
sont faites trente minutes avant l’exposition It Ia 
plaque chauffante, par vole sous-cutanØe. 

En particulier, Ic compose -di6thy1amino-
ethyl-I p-cithoxybcnzyl-2 cyano-5 benzimidazole 
sous forme de sal monochiorhydrate prCsente une 
action analgCsique trŁs marquee; son action est 
significative a 100 microgrammes/kg. 

RSUME 

La prCsente invention a pour objet: 
I. Las nouveaux dialkylaminoalkyl-1 p-alkoxy-

phCnyl aITcy12 benizimuidazoles 5-substitu6s rØpon-
dant It Ia formula gCnerale: 

dans laquelle: 
R reprCsente un groupe alkylŁne infCricur even-

tuellement ramifiC ayant 2 ou 3 atomes de car. 
bone; 

R et R.3 peuvent Øtre identiques ou diffØrents at 
reprØsen-ter des radicaux alkyle infCrleur ayant 
au plus 4 atomes de carbone, ou bien us peu-
vent participer avec l’atome d’azote auquel 

us 

sont 
lies, 

a 

un hCtCrocycle 
R1 est un groupe alicyle infCrieur ayant an plus 

4 atomes de carb one; 
X est un substituant Clectro-accepteur choisi 

dans la groupe cornprenant CF-.--, CH3CO�, 
CH3SO2�, CFCO-’- et N ft C�; et n est Cgal It 
1, 2 ou 3, ainsi qua Ics sels d’addition d’acides 
d8 ccx cotnposØs et notamment: 

La $.diCthyiamirio6thyl-1 p-Øthoxybenzyl-2 tn. 
fluoro m6thyl-5 benzimidazole; 

La -diØthylarninoØthyl-I p-6thoxybenzyl-2 methyl 
sulfonyl-5 benzimidazole; 

Le 3-diet1iy1aminoethyl-I p-Øthoxybenzyl-2 cyano-5 
benzimidazole. 
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IL Un procd pour Ia preparation des nou-

veaux composCs selon I, caracterise en cc que 
ion condense un chiorure de l’acide p-alkoxy-
phØnyl alkylŁne carboxylique de formule: 

R30�_i_�(Cll2). - Coon 

dans laquelie 13 et n sont Minis comme cl-des-
sus, avec un dialkylamthoalkylŁne amino-I amino-2 
benzŁne 4-substitud de formule: 

(Voir formute colonne ci.contre) 
dans laquelle X, R, R et & sont dØfinis conime 
el-dessus au sain d’un solvant polaire choisi dans 
Ic groupe comprenant le dioxane et 1e dimdthyl-

[1.481.049] 6 

LJLNHRN( 

formamide, hL one temperature supCrieure 
a 

1000C 
environ. 

ETAT FRANCAIS 
REPRESFNT PAR LE MINJ5TRE DES ARMEES, 

DfifcArTo MTKISTVROME POUR L’ARMEMErT 
(DIRECTION DES POUDRES) 

Par procuration 

Pierre, AndrØ, Gustave MARCAIRE 

Pour 13 vente des tascicules, s’adresser 
a l’IMPRIMnRIE MAr ol’ALE. 27, rue de In Convention, Paris 15). 



SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
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2020 
Bogota, D.C., 

Abogado 
ALICIA LLOREDA RICAURTE 

ASUNTO Radicaciôn 05-034776 
TrÆrnite 011 
Evento 379 
Actuación 430 
Oficio IL) 
Folios 9 

Patente de lnvención 
[j 

Patente de Modelo de Utilidad 

Via Nacional 

Via PCT (fase nacional) EKI  Cap. I Cap. II 

No, Sol. Internacional PCT/SE2003/001604 
Fecha de Presentación Internal. Octubre 15 de 2003 

N 

M. 

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

1. Documentos estudiados 

1.1. DescripciOn 

1.2. Reivindicaciones 

1.3. Prioridad: 

2. Objeto de la irivención 

Folios: 59 a 137 como se radicO inicialmente 
Folios: 59 a 137 modificado 

Folios: 153 a 156 como se radicô inicialmente 

SE 0203070-8 del 16 de Octubre do 2002 

� TItulo de la solicitud: "DERIVADOS DE BENCIMIDAZOL Y DERIVADOS 
DE IMIDAZOPIRIDINA, PREPARACION DE LOS 
MISMOS, COMPOSICIONES QUE LOS 
CONTIENEN Y USOS DE LOS MISMOS". Modificado 
en folio No. 153. 

El objeto de la solicitud de la presente invenciOn consiste en: 



10 
Reivindicaciones de la I a la 11: Un compuesto de formula (I): 

7. 

R 
F1 

RF2Nfl..X 

4r-OR’ 
(I) 

� Reivindicación 12: Una Cornposiciôn farmacØutica 

� Reivindicación 13: Un mOtodo para 
Fl 

producir un compuesto, que comprende FN 
.1 NH2 

el paso de la reacciOn de un compuesto - 
preseritado por la fOrmula (II): R (U) 

Con R20ArXCOA 

Reivindicación 14: Un mØtodo para RFI, 

producir un compuesto, que comprende F2 

el paso de la reacciOn de un compuesto W- 
rZIO 

presentado par la fOrmula (III): 
H 

Con Un formaldehido 

El problema a planteado en esta solicitud es la necesidad de proveer 
compuestos agonistas del receptor C132, que sean Utiles para el manejo del dolor 
sin causar efectos secundarios indeseados, par ejemplo psicoactivos y el 
potencial abuso de los fÆrmacos opiÆceos 

Para solucionar este problema tØcnico la solicitud en estudio presenta un 
compuesto de formula (I) y una composiciOn farmacØutica del mismo. 

El objeto de la invenciOn definido anteriormente se clasifico de acuerdo con la 
IPC: A61  31/4148 yA6IP 25104 

3. De la solicitud de Patente 

3.1 Titulo 

El titulo de la presente solicitud debe ser especifico al compuesto que estan 
reivindicando y no al uso. Favor realizar el cambio pertinente. 

3.2 Reivindicaciones (articulo 30 D 486) 

� Las Reivindicaciones de la I a la 11: en Østas, se pretende proteger un 
compuesto de fOrmula (I), realizadas las sustituciories de los radicales Ar, 
R1, R2, R3, R4, R5, RFI, RF2, X, Y y Z, se encuentran diversidad de grupos, 
sustituidos y no sustituidos; los compuestos resultantes de la formula (I) no 
estÆn definiendo inequlvocamente el alcance de la invención y Si estÆn 
ampliando el nCimero de compuestos posibles, reclarnados bajo la 
caracterIstica esencial de la formula (I). 



De igual manera, al verificar los radicales Ar, R1, R2, R3, R4, R5, RFI, RF, 
x, 

Y y Z, con respecto a las posibilidades par usted presentadas a travØs de 
los ejemplos, me permito relacionar lo que se verifica a travØs de estos 
treinta y tres (33) ejemplos: 

RADICAL SOPORTE DE LOS EJEMPLOS PRESENTADOS 

Ar Fenilo 

R1 ccopropiImetU, cicIohexiibutI, furanilmetil, tetrahidrofuranmetU, 
pirroldriHmeti, tetrahidropiranmetiI, metiIpiperdniimetU, 

cicohexiImetiI, tieniimetil, pperidnmetiI, metilmorfolinilmeth, 
ciclopentilmeth, ciclobuthmetH, metilpirrolidinmetil, 

tetrahidrofuranilmetil,  
AIquiIoCl-6  

R’ -CH3CHF3 
-CH3CHF3  

X AquiIoC1-6  
Y  -CH2  

z 

0 

En la Reivindcación 10: los siguientes compuestos en Øste listado, no se 
encuentran dentro del alcance de la invención; ya que no estÆn dentro de las 
definiciones dadas para los compuestos de formula (I), estos son: 

En el Folio 143: 

V 2-[(5-etoxi-2piridil)metil]-1 -[(tetra hid ro-2H-piran-4-il)metil]-N, N-bis(2,2,2-
trifluoroetil)-1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

V 2-[(5-etoxi-2-piridil)metil]-1 - (3-metilbutil)-N,N-bis(2,2,2trifluoroetil)-1 H-
bencimidazol-5-carboxamida 

V 2-[(5-etoxi-2-piridil)metil]-1 -[(2R)-2-pirrolidinilmetil]-N,N-bis(2,2,2-
trifluoroetil)- 1 H-bencim idazol-5-carboxam ida 

V 2-[(5-etoxi-2-piridil)metil]-1 -[[(2R)1 metil-2-piperidinil]metil}-N,N-
bis(2,2,2-trifluaroetil)-1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

V 2-[(5-etoxi-2-piridil)metil]-1 -[[(2R)-1 -metil-2-pirrolidinil]metil]-N, N-
bis(2,2,2-trifluoroetil)-1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

En el Folio 144: 

V 1 -(ciclobutilmetil)-2-[(5etoxipi rid in-2-il)metil]-N,N-bis(2,2,2-trifluoroetil)-
1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

V I -(ciclopentilmetil)-2-[(5-etoxipi rid in-2-il)metil}-N, N-bis(2,2,2-trifluoroetil)-
1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

V 2-[(5-etoxipiridin-2-il)metil]-1 (3-furilmetil)-N,N-bis(2,2,2-trifluoroetil)-1 H-
bencim idazol-5-carboxam ida 

V 2-[(5-etoxipiridin-2-il)metil]-1 (3-tienilmetil)-N,N-bis(2,2,2-trifluaroetil)-1 H-
bencimidazol-5-carboxamida 

V 1 -(ciclohexilmetil)-2-[(5-etoxipiridin-2-il)metil]-N,N-bis(2,22-trifluoroetil)-
1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

V 1 -(ciclohexilmetil)-2-[(5-isopropoxipi rid in-2-il)rnetil]-N , N-bis(2,2,2-
trifluoroetil)- 1 H-bencim idazol-5-carboxam ida 

V 2-[(5-etoxipiridin-2-il)metil]-1 -[(4-tmetilmorfolin-3-il)metil]-N,N-bis(2,2,2-
trifluoroetil)-1 H-bencimidazol-5-carboxamida 

En la Reivindicación 11: Un compuesto no puede definirse par su usa. 



4-15,9 
En las Reivindicaciones 13 y 14: Østas reivindicaciones no especifican el 
compuesto a obtener mediante los procesos dados. Los radicales de las 
formulas (II) y (III), no se encuentran inequivocamente definidos y en las 
mismas, en las que se estªn reivindicando procedimientos de preparaciOn 
de derivados de bencirnidazoles; estos no se encuentran inequivocamente 
definidos por sus etapas o pasos, los cuales deben ser detallados, claros y 
concisos; para que el experto en la materia cuando Ia Ileve a la prÆctica 
obtenga el producto correspond iente. Par Jo tanto al hacer reaccionar por 
ejemplo, Lin compuesto de fOrmula (II) con R20ArXCOA no se obtiene el 
compuesto de formula (I), a cuando se hace reaccionar Lin compuesto de 
fOrmula general (III) con Lin formaldehido no se obtiene el compuesto de 
fOrmula (I) 

� Las Reivindicaciones de la I a la 3, 5, 6, 13 y 14: las palabras yb 
expresiones: "grupos que retiran electrones", "por al menos", "grupo Cl -6 0 
Cl-10 divalente", par uno 0 rnÆs", ’al menos"; no son concisas, y son muy 
amplias; par tanto no permiten delimitar la materia, allI a proteger. 

Por lo anteriormente expuesto, es preciso requerir al intoresado para 
que seæale el verdadero alcance de su invención. 

4. Oeterminación del Estado de la TØcnica 

La fecha que Se ha tenido en cuenta para determinar el Estado de la TØcnica es: 

Fecha de presentaciOn de la solicitud prioritaria: Octubre 16 de 2002 

Teniendo en cuenta la fecha indicada Se consultaron las bases de datos y los 
archivos con que cuenta Is entidad con fecha de publicaciOn anterior y se 
encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto de esta solicitud; 
aclarando, que esta bUsqueda se realizo Unicamente para aquellas partes 
quo parecen ser claras yio con cisas: 

No Documento Titulo 
Fecha de

 
publicacion 

NOUVEAUX 
DIALKYLAMINOALKYL-1 

p-

Noviembre 25 Dl FR 1.481.049 ALCOXIPHENYL ALKYL-2 
BENZIMIDAZOLES 5- 

de 1965 

SUBSTITUES  

5. Anªlisis de patentabilidad (articulo 14 D486) 

5.1 Nivel inventivo (artIculol8 D486) 

El Nivel lnventivo se evaluO por comparación entre Jo solicitado y Jo 
encontrado en el estado de la tOcnica. Con base a los ejemplos, se pudo 
observar que todos tienen en comUn las siguientes caracterIsticas, las cuales 
fueron base para la bUsqueda: 
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170 

R F1 
y R2: -C21-15 sustituido par grupos de flUor (F) 

Z:O 
Y: -CH= 
X: alquilo 

R2: -CH3 y �C2H5 

� Reivindicaciones de la I a la 11: Un compuesto de formula (I): 
z 

RF2NfX 
y N .r-0R2 

R1 (1) 

� Reivindicaciôn 12: Una Composición farmacØutica 

CARACTRISTICASESENCIALESDELA Dl: FR 1.481.049 
SOLICITUD COLOMBIANA No. 05-034776 - - 7 

Un compuesto de fOrmula (1): Nuevo compuesto derivado de los 
z dialquilaminoalquil-1 p-alcoxifenil alquil-2 

bencimidazoles sustituidos en la posiciOn 5; los 
RF21\1mismos 

?Y- 

de fÆrmula general: 

N’ Ar�OR’ 
(I) 

NR 

REI y R2: son independientemente grupos que X: En la sustitución de electrones elegidos, se 
retiran electrories encuentran los grupos: CF3-, CF3CO-, CH3CO-, 

CH3SO2-, y NEC-
Z: 0= y S 

CH2-
Y:-CH y --N. 

(CH2)n: donde n puede ser 1, 263 
X: es un grupo 01-10 divalente 

Ar: -grupo arorntico 04-12 divalente 

R= Alquilo inferior de C2-3 
R1= Alquilo Ci-lO, alquilo 01-10 sustituido por al 
menos un halogeno, ciano, acetoximetilo y nitro; RI yR2: representari diferentes radicales alquilo 
alquenilo 02-10 sustituido por al menos halOgeno, inferior hasta de 4 Ætomos de carbono, o bien 
ciano, acetoximetilo y nitro ..alquinilo 02-10, unidos pueden formar un heterociclo 
� heterociclil-alquilo 01-6, heterociclil 
sustituido-alquilo C1-6, 

R3: Alquilo inferior hasta de 4 ätomos de 
R2; Alquilo C 1-6, alquilo C1-6 sustituido, alquenilo C2- carbono 
6, alquenilo C2-6 sustituido, cicloalquilo C3-6 sustituido 

arilo, arilo sustituido,  PÆgs. De la I a la 3deI documento 
Una composiciOn farmacØutica que comprende: Una composición farmacØutica, que comprende: 

V Un corn puesto de fOrmula (I) � Un compuesto de formula general (activo) 
V Y vehiculo farmacØuticamente aceptable � Excipientes farmacØuticamente aceptables 

Pâg. 2 del documento 

Compuestos de formula (I): 

Comparando las caracteristicas esenciales de la solicitud, las cuales 
corresponden a un compuesto de fOrmula (I), el cual es un derivado de los 5-
bencimidazoles; el documento del estado de la tØcnica mÆs cercano es Dl, 
ya que divulga compuestos derivados de los bencimidazoles sustituidos en la 
posiciOn 5 los cuales presentan actividad analgØsica. 
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La Unica diferencia con Dl de la presente solicitud es que en Østa, en la 
posición 5 del bencimidazol existe un radical carboxamida sustituido, mientras 
que en Dl existen otros grupos diferentes (cF3-, CF3CO-, CH3CO-,CH3SO2-, yNC-). 
Pero esto NO parece conceder un efecto tØcnico inesperado ya que en la 
descripciOn (folio 113) solo se muestran los datos de los compuestos de la 
invención; sin presentar datos comparativos con los compuestos del estado de 
la tØcnica (Dl), quo permita reconocer la ventaja inesperada de los compuestos 
de la invención. 

Puesto que el Problema TØcnico Objetivo fundamental de la lnvención es 
proveer compuestos agonistas del receptor CB2, que sean Utiles para el manejo 
del dolor sin causar efectos secundarios indeseados, por ejemplo psicoactivos y 
el potencial abuso de los fÆrmacos opiÆceos; la invenciOn presenta una 
alternativa a los compuestos del estado de la tØcnica en (Dl), por falta de datos 
comparativos que le confieran nivel inventivo. 

As[ quo, el problema tØcnico planteado en la solicitud, seria solucionado 
fÆcilmente por el experto en la materia conociendo los fundamentos de la 

� sintesis organica y las enseæanzas de Dl, con elfin de obtener compuestos 
alternativos a los del estado de la tØcnica. Por lo todo lo anterior, el Compuesto 
do formula (I) y sus Composiciones FarmacØuticas carecen de Nivel 
Inventivo. 

6. Conclusion: 

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

N Documento N° 
Reivindicaciones 

. Requisito que afecta afectadas 

IFIRJTTT 

En cumplimiento del artIculo 45 do la Decision 486 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 notificaciOn de la presente 
cornunicaciOn. En caso do no dar respuesta al presente requerimiento, o si a 
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesión, se 
denegar6 la patente. 

NotifIquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el articulo 8 de la 
resolución reglamentaria No. 00210 del 15 do enero de 2001, advirtiendo que 
contra ØI no procede recurso alg rio-n la via gubernativa. 

ALIX CARME’&A CESPEDES DE VERGEL 
Jefe de Divisjôn de Nuevas Creaciones 

I, 

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

CONCEPTO TECNICO No. 2093 MINADOR TECNICO 
- COdko No. 202080 



Industria y Comercio 
SUPERNTENDENCIA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

RESOLUCION W 5 1 2 5 8 

Por la cual se niega una patente de invenciOn 

Rad. PCT/05-34776 

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

4, numeral 5 del decreto 2153 de 1992, y 

Is CONSIDERANDO: 

Ab 
PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 13 de abril del 2005 
bajo el nUmero 05034776, so presentO la solicitud de patente de invenciôn titulada 
"DERIVADOS DE BENCIMIDAZOL Y DERIVADOS DE IMIDAZOPIRIDINA, PREPARACION 
DE LOS MISMOS, COMPOSICIONES QUE LOS CONTIENEN Y USOS DE LOS MISMOS", 
para los efectos de que Se dØ comienzo a la fase nacional, en virtud del Tratado de 
Cooperación en Materia de Patentes (POT). 

SEGUNDO: Que efectuado el examen de forma en cuanto a los requisitos que debe lienar la 
solicitud y cumplidas las exigencias legales, se ordenó 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 ía oficina nacional competente encontrara quo la irivención no es 
patentable o que no cumple con alguno do los requisitos establecidos en esta DecisiOn para 

S /a concesiOn de la patente, to notificarØ alsolicitante. Este deberÆ responder a la notificaciOn 
dentro del plazo do sesenta dias contados a partir do la fecha de la notificac/On. Este plazo 
podrO ser prorrogado por una so/a vez por un poriodo de treinta dias ad/donates. ( ... ) Si el 
solIcitante no respond/era a la notificac/ón den tro del plazo sofia/ado, o si a pesar de la 
rospuesta subs/stieran los impedimentos para la con ces/On, la of/c/na nacional competorite 
done garÆ la patente". 

CUARTO:Que realizado el examen de fondo, se requiriO 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 do carÆctertØcnico visibles a folios 163 a 171 del cuaderno 
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento do los requisitos 
establecidos por esta DecisiOn para la concesiOn de la patente. Frente a dicho requerimiento 
no hubo pronunciamiento alguno por parte del mismo, por lo cual es procedente negar el 
privilegio de patente solicitado con fundamento en lo dispuesto en el articulo 45 de la 
DecisiÆn 486. 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Negar el privilegio de patente de invenciOn para Pa solicitud 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax: 38226 95. Linea 9800-910 165 
Web: e-mail sic.gQvco 

Bogota D C. - Colombia 



Industria y Comercio 
SUPERINJENDENCIA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION 5 1 2 5 8 

Par la cual se niega una patente de invención 

Rad. PCT/05-34776 

correspondiente a "DERIVADOS DE BENCIMIDAZOL Y DERIVADOS DE 
IMIDAZOPIRIDINA, PREPARACION DE LOS MISMOS, COMPOSICIONES QUE LOS 
CONTIENEN Y USOS DE LOS MISMOS", que entró en fase nacionl.en virtud del Tratado 
de Cooperación en Materia de Patentes (PCT). 

. ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de la presente resolución 
a la doctora Alicia Lloreda Ricaurte, en su calidad de apoderada de AstraZeneca AB., a a 
quien haga sus veces, entregàndole copia de  la misma, advirtiØndole que contra ella 
procede el recurso de reposición interpuesto ante el Superintendente de Industria y 
Comercio, al momenta de la notificación o dentro de los 5 dias hbiles siguientes a ella. 

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE 
Dada en Bogota, DC., a los 28 NOV. 2308 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO, 

Docto ía 
ALICIA LLOREDA RICAURTE 
Calle 72 No 5 - 83, Piso 5. 
Bogota D.C. 

202021 

GfAO \L’BUENA QUIf1ONES 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN; Ti. 40A No, 38-50 Conmutador: 3820840 

Fax; 382 26 95. Linea 9800-910 165 
Web: wwwcpco e-mail; joI9sicaovco 

Bogota D.C. - Colombia 
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