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Asunto Solicitud de L°atente para: "Derivaclos de 

piperazina y piperazin-2-ona especificos 

al receptor de melano cortina ". 

Solicitante PALATIN TECHNOLOGIES, INC 

Fecha de solicitud: Diciembre 1 de 2005. 

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

en el asunto antes identificado, me refiero al Oficio No. 5696 

notificado por fijaciOn en lista del 15 de Mayo de 2009. 

2. Medjante el Oficlo No. 5696 se puso en conocimiento del 

solicitante el informe del examen de fondo que contiene las 

observaciones hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de 

patente. Atiendo a las observaciones de la siguiente manera: 

3. De la solicitud de patente: 

Su Despacho enuncia lo siguiente: 

3.1 TItulo. 

� "El titulo de la solicitud es un titulo de fantasia que no 

comprende la materia de que trata la solicitud, ya que son 

� derivados de piperazina y piperazin-2-ona". 

3.2 Reivindicaciones. 

� "La reivindicación 1, no es clara, ya que se omitió los 

significados de los sustituyentes R4a, R4b, R5a, RSb por lo 
tanto no es posible hacer un estudio del nuevo capitulo 

reivindicatoric". 

NIT 860.041.367-3 



CAVE I IIER 
ABOGADOS 

� "Tal como se indico en el primer examen de petentabilidad se 

reclama un nümero extremadamente grande de 

compuestos/composiciones. Toda esa enorme cantidad de 

compuestos/composiciones no esta soportada enteramente en la 

descripciOn. En la descripción solamente existen 68 ejemplos, 

lo cual no soporta los millones de posibles compuestos que se 

reclaman, par lo tarito se debe tener en cuenta el soporte 

tØcnico real de as compuestos/composiciones reclamados, dehen 

ester fundados completamente en la descripción, sin 
generalizaciones especuiLativas". 

4. Modificación a una solicitud en trainite. 

Su Despacho conciLuye que el capitulo reivindicatorio no cumple con 
los requisitos de claridad, concision o sustento descr.Lptivo de 
acuerdo con el articulo 30 de la Decision 486. Con respecto a lo 
senalado por su Despacho ml representada desea seæalar lo 
siguiente: 

Con el fin de atender las anteriores observaciones y de acuerclo 
con el artIculo 34 de la Decision 486, se presenta un nuevo 
capitulo reivindicatorio constituido por 11 reivindicaciones 
coma sustituto del anteriormente presentado. De tal manera que, 
las objeciones formuladas a este respecto quedan superadas 
respectivamente con las modificaciones realizadas de la 
siguiente manera: 

� La re–vindicaclOn 1 ha sido redactada nuevamente limitando 
las definiciones do los sustituyentes con base en las 
definiciones encontradas en el capitulo descriptivo y 
debidamente sustentadas en los ejemplos de la presente 
solicitud. Pare estos efectos, se presenta anexo un documento 
titulado "AnÆl–sis de los ejemplos", donde se demuestra quo 
la materia reclamada se encuentra sustentada en la 
descripción, taiL y como fue inicialmente presentada. 

� Adicionalmente, en este nuevo pliego reivindicatorio se 
.incluyen las definiciones de los radicales R4a, R4b, R5a, 
R5b. 

Asi entonces, con las modificaciones realizadas al capitulo 
. reivindicatorio el mismo es clara y conciso y las objeciones 

formuladas a este respecto se deben tener par superadas. 

Con respecto a la objeclón formulada al titula de la presente 
solicitud, se pane de presente que el mismo ha sido modificado do 
la siguiente manera: "Derivados de piperazina y piperazin-2-ona 
especificos al receptor de me].ano cortina ". Asi entonces, la 
objeción formulada a este respecto se debe tener por superada. 
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Sin embargo, en ci evento que ci Despacho considere que una 

modificación adicional sea necesaria, respetuosamente le solicito 

hacer uso de la facultad que le otorga el articulo 45 inciso 2. de 

la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina a efecto de 

requerir nuevamente de nuestra parte cualquier complementación o 

aclaración. 

4. Puesto que Se han atendido a cabalidad las observaciones hechas 

por su Despacho sobre la presente solicitud de patente, 

respetuosamente solicito se continue con su tramitación. 

5. .Anexos: 

� Nuevo pliego reivindicatorio conformado por ii 

reivindicaciones. 

� Formulario para modificaciones. 

� AnÆlisis de los ejemplos. 

Seæora Jefe, 

EMIL 10 FERBERO 

T.P.A. No. 31.929 

COLO-15 12 1-8 4 1-00 1-8 

MGM\MGM\ID-155644\WPC1 5121 
No. N-2009-155644\MCTh4 
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S U P E R I N T E N D E N C I A 

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

I SOLICITUD DE: 

U Corrección de Error Material Mod ificaciOn a una solicitud 

Nombre: PALATIN TECHNOLOGIES, INC. 
Sociedad constituida y existente bajo las eyes del 

2 Estado de Delaware, Estados Unidos de America. 

SOLICITANTE - 

Direccion: Cedar Brook Corporate Center, 
IDENTIFICACION 

4-C Cedar Brook Drive, 
Cranbury, C.C. NIT 
New Jersey 08512, 

C.E. Otro Estados Unidos de America 

Domicillo: Cranbury, New Jersey, NUmero:  

Estados Unidos de America 

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

IDE NTI F ICAC ION 

0 
Nombre: Emilio FERRERO 

Dirección: Carrera  411 No. 72-35 CC. NIT 0 
REPRESENTANTE TelØfono: 3473611 Fax: 2179211 CE LIII Otr 0 ° 

OAPODERADO E-mail: caveIiercaveIier.com 
. 

NUmero: 438.019 TP 31.929 

0 Nümero de expediente: 05.122.256 

Descripción de la corrección o modificación solicitada: 

� Presento nuevo capftulo reivindlcatorio compuesto por 11 reivindicaciones con elfin de superar las 

objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente y pido respetuosamente que 

el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas, 

(t 

Comprobante de pago No.  Fecha:  

0 
Anexos 

1111 Comprobante de pago de la tasa por $111000, por concepto de modificaciones. 

III Comprobante de pago P01 reivindicaciones adicionales despuØs de la decimoquinta 
reivindicaciOn por 

0 Poderes, Si fuere el caso 

LII Documento que acredita la existencia y representaciOn legal de las partes, cuando Sean 

personas jurIdicas. 

4--- 
N 

(?? 0 NOMBRE: EMILIO FERRRO FIRMA:  

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

MGM 



REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto que tiene la fórmuiLa de estructura I: 

LXNLI 

c�R1 

5 o un enantiómero, estereoisdmero o dae stereo isómero del mismo, o 
una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, 

en donde 

10 X es CH 0 C=0; 

LI es una unidad enlazadora seleccionada del grupo que consiste de: 
(CE2) -, 

- (OH2) 2, 
15 - (OH2) :, Y 

-C (=0) (OH2) 1-3r 

J es una estructura en anillo sustituida o no sustituida 

seleccionada 
a partir del grupo que consiste de 

20 

o1:1, C 
en donde, J cuando es sustituido, estÆ sustituido con uno o mÆs 
sustituyentes del anillo independientemente seleccionado a partir 
del grupo que consiste de halógeno y grupos alquilo unidos 

25 directamente; 

L2 es -(OH2)3-; 

W es -NH-C(=NH)-NH7, 
30 

L3 es una unidad enlazadora seleccionada a partir del grupo que 
. consiste de: 

-C (=0) - (OH2) -, 

35 C (=0) -CH (NRFa,R6h) (CH2) i-6, Y 

Y, 
’NH

 

En donde R, y R6 se selecciona cada uno 
independientemente a partir del grupo que consiste de hidrógeno, 

40 un residue histidina, metilo, etilo, isopropilo, acetilo o 
polietilen glicol con una formula de peso molecular entre 100 y 
10000; 

Q es un anillo naftilo o 

P1 



en donde R9. y Rqt, son sustituyentes opcionales del anillo, y cuando 

uno o ambos estÆn presentes, son los mismos o son difererites y son 

independientemente grupos hidroxilo, halOgeno, alquilo, o arilo 

5 unidos directamente o a travØs de un enlace Øter; y 

It. 

Uno o dos de R4a, R4b, R5a, y R5b son independientemente un grupo 

metilo o isobutilo y el remanente de Ma, R4b, R5a, y R5b son 

hidrogeno. 

2. El compuesto de conformidad con la reivindicaciOn 1, 

caracterizado porque X es CE2. 

3. El compuesto de conformidad con la reivindicación 1 o 

15 2 caracterizado porque Q es 

LJ 
W 

en donde Rca y R9h son sustituyentes opcionales del anillo, y cuando 
uno o ambos estØn presentes, son los mismos o son diferentes y son 
independientemente grupos halógeno o grupos aiquilo unidos 

20 directamente o a travØs de un enlace Øter. 

4. El compuesto de conformidad con la reivindicación 3, 

caracterizado porque al menos uno de los radicales R9 o Rb es un 
alquilo seleccionado a partir del grupo que consiste de -CH- y - 

25 OCH. 

5. El compuesto de conformidad con la reivindicación 3, 
caracterizado porque al menos uno de los radicales Ra o R, es un 
halógeno seleccionado del grupo que consiste de -Cl y -CF3. 

30 
6. El compuesto de conformidad con la reivindicaciôn 1, 

caracterizado porque: 
X es CH,; 

35 J una estructura en anillo seleccionada a partir del grupo que 
consiste de naftilo, fenilo, fenilo sustituido, indol e indol 
sustituido, en donde, J cuando es sustituido, esta sustituido con 
uno o mÆs sustituyentes del anillo independientemente seleccionado 
a partir del grupo que consiste de halógeno y grupos alquilo 

40 unidos directamente; 

L3 es una unidad enlazadora seleccionada a partir del 
grupo que consiste de -c (=0) -CH (NR6aPb) - (CH) 1-6 y -c (0) - (CH) 1-6 

45 Un radical R, R41,1 RF,a y R, es metilo o isobutilo, y los 
restantes son hidrôgeno; y 

Pa y R son seleccionados cada uno independientemente a 
partir del grupo que consiste de hidrógeno, acetilo, metilo, 

50 etilo, isopropilo y polietilenglicol con formula de peso molecular 
entre 100 y 10000. 
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7. El compuesto de confomidad con la revindicación 1 y 

sales farmacØuticamente aceptables del mismo seleccionado a partir 

del grupo que consiste de: 

5 N-{3-[l--[2(R)-Amino--3--(2,4--dicloro-fenil)-propionhl]-
6(R)-metil-4-(2-nattalen-2-il-etil)-piperazi-n-2(S)-il]prOpil}-
guanidina; 

N-3- [l-[2 (R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 

5(R)-metil--4-(2 naftalen-2--il-etil)-piperazin--2(S)---il]-propil}-
10 guanidina; 

N-{3--[l-- [2 (R) -Imino-3- (2, 4-dicioro-fenil) -propionil] - 
5(S)-metil-4-(2-naftalen-2-ii-etil)-p.tperazin-2 (5) -ii] -propil}-
guanidina; 

N-{3-[l- [2 (R) -Amino--3-- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 
15 6(S)-metil--4-(2-naftalen-2--il-etil)--piperazin---2(S)-il]-propil}-

guanidina; 
N-{3- [1- [2(R) -Amino-3-- (2-cloro--4-metil-fenil) - 

propioriil] -5(R) -metil--4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (5) -ii] - 
propil } -guanidina; 

20 N-{3-[1-[2(R)--Amino--3-(4-cloro-2-metil-fenil)-
propionil] -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2--il--etil) -piperazin-2 (5) -ii] - 
propil}-guanidina; 

N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 
5(S)-isobutil-4-(2--naftalen--2-il-etil)--piperazin--2(S)-il.]--propil}-

25 guanidina; 
N-(3-[1--[2(R)--Amino-3--(2,4--dicloro-fenil)-propionil]-

5 (R)-isobutil--4--(2-naftalen-2-i1--etil)-piperazin-2 (S)-i1]--propil}-
guanidina; 

N-{3-- [1-[2 (R) -Amino-3-- (4-cloro-2-fluoro-fenil) - 
30 propionil]-5(R)-metil-4-(2--naftalen-2-il--etil)-piperazin-2(S)-ill-

propil } -guanidina; 
N -f3--- [1- [2 (R) -Arnino--3-- (2, 4-dimetil-fenil) -propionil] - 

5(R) -metil--4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-
guanidina; 

35 N-{3-[1-[2 (R)-Amino--3-(2-cloro--4-trifluorometil-fenil) - 
propionil] -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin--2 (S) -–1] - 
propil}-guanidina; 

N-{3-[l- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -propionil] -5(R) - 

metil-4- (2-naftalen--2-il--etil) -piperazin-2 (3) -ii] -propil}-
40 guanidina; 

N-{3- [1-[2 (R) -Amino-3- (3, 4-dicloro--fenil) -propionil] - 
5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il--etil)-piperazin--2(S)-il]--propil}-
guanidina; 

N-{3- [1- [2(R) -Amino--3- (2, 4-dimetil---fenil) -propionil] - 
45 5(R)-metil-4-(2-naftalen-2--il-metil)-piperazin-2(S)-il]-propil}-

guanidina; 
N-{3-- [1- [4- (4-Cloro-fenil) -pirrolidina-3-carbonil] -5(R) - 

metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin--2 (3) -il]--propil}-
guanidina; 

50 N-{1(R)-(4---cloro-2-Dimetil-bencil)-2-[2(S)-(3-guanidino-
propil) -5(R) -metil--4- (2-naftalen--2-il--acetil) -piperazin--1--il] -2-
oxo-etil } -acetamida; 

N-{3- [1- (2(R) -1\mino-3--naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 
metil-4- (2-naftalen-2-il--etil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}--

55 guanidina; 
N-{3-[1- (2(R) -1mino-3-nafta1en-2--i1-propioni1) -5(R) - 

metil-4- (3-fenil-propil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-guanidina; 
N-(3-[1- (2(R) -mino-3-naftalen-2-i1-propionil) -5(R) - 

metil-4- (2-p-tolil-etil) -piperazin-2 (3) -il] -propil}-guanidina; 



N-{3--[1-(2 (R) -Amino-3-naftaien--2-il-propionil)--4-(2-1H--
indo1-3-i1-acti1)-5(R)-meti1-piperazin-2(S)-i1)-propi1}-
guan i di na; 

N-13--- [1- (2(R) -Amino-3--naftalen---2-il-propionii) -4- (2-1H-

5 indol-3--il--propioriil)-5(R)-metil-piperazin-2(S)-ii]--propil}-
guariidina; 

N-C 3- [1- (2(R) -Ainino-3-naftaleri-2--il-propionil) -4- (2-1H--
indoi-3--il-butiril)-5 (R) -metii-pipeazin-2 (S) -ii] -propil}-
gu an i di na; 

10 N-(3-{1-(2(R)-Amino-3-naftalen-2--il-propionil)-4-[2-(1H-
indol-3--ii) -etil]--5 (R) -rnetil-piperazin-2 (S) -il}-propil)-guanidina; 

N-(3-{1- (2 (R)-Amino-3--nafta1(--n-2-i1-popioni1) -5(R) - 

metil-4-[2-(2-metil---1H-indol-3-il)--etil]--piperazin-2 (S)-ii}-
propil) -guariidina; 

15 N-(3--(1-(2(R)-Amino-3-naftalen-2-Ii-propionil)-5(R)-
metil-4--[2- (1-metil-4]H-indol-3-il) -etil] -piperazin-2 (S) -ii)-
propil) -guanidina; 

N- (3-{1- (2(R) -Amino- (4-cloro-fenil) -propionil) -5(R) - 
metil-4-[2-(1H-indol-3-il)-etil]-piperazin-2(S)-il}-propil)-

20 guanidina; 
N- (3-{1- (2(R) -Amino- (4-cloro-2-metil-fenii) -propionil) - 

5(R)-metil-4-[2-(1H-–ndol-3-ii)-etil]-piperazin--2(S)-il}-propil)-
guanidina; 

N-{3-[1-[2(R)-Amino-3--(fenil)-propionil]--5(R)--metil--4-
25 (2-naftalen--2-il-etil)-piperazin--2(S)-il]--propionil}-guanidina; 

N-{3--[1-[2 (R) -Amino-3- (4-metil-fenil) -propionil] -5(R) - 
metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2 (S)-il]-propil}-
guanidina; 

N-C 3- [1- [2(R) -Amino-3-- (4-metoxi-fenil) -propion.tl] -5(R) - 
30 metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propii}-

guanidina; 
N-{3- [1-[3- (4-Cloro-fenil) -2(R) -dimetilamino-propionil] - 

5(R)-metil-4-(2-naftalen-2--il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propil}-
guanidina; 

35 N-{3-[1--[3-(4--Cioro-fenil)--2(R)-metilamino--propionil]-
5(R) -metil-4-(2-naftalen--2-il-etil)-piperazin--2 (S)-il]--propil}-
guariidina; 

N-{3-[1-[3-(4-Cloro--fenil)--2(R)-dietilamino-propionil]-
5(R)-metii-4-(2-naftalen-2-il--etil) -piperazin-2 (5) -ii]--propil}-

40 guanidina; 
N-{3-[1-[3-- (4-Cloro-fenil) -2(R) -isopropilamino--

propionhl]-5(R)-metil--4-(2-naftalen-2-il-etii)-piperazin-2(S)-il]-
propil}-guanidina; 

N-{3-[1-- [2(R) -Amino-3-naftaien-2-il-propionii] -5(R) - 
45 isobutil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]--propil}-

guanidina; 
N-{2-[2 (S) -(3--Guanidino-propil) -5(R) -isobutil-4-(2-

naftalen-2-il-etil) -piperazin--1-il] -1 (R) -naftalen-2-ilmetil-2--oxo-
etil } -acetamida; 

50 N-{1(R)-(2,4-Dimetil-bencil)-2-[2(S)-(3--guanidino-
propil) -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etii) -piperazin-1-i1] -2-oxo-
etil } -acetamida; 

N- (3- [1- (2 (R) -Amino-3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 
metil-4- (2-naftalen-2-il-acetil) -piperazin-2 (5) -ii] -propil}-

55 guanidina; 
N-{2- [2(S) - (3-Guanidino-propil) -5(R) -metil-4- (2-

naftalen-2-il-acetil) -piperazin-1-il] -1(R) -naftalen-2-ilmetil-2-
oxo-etii}-acetamicla; 
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N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (2, 4-dimetil-fenil) -propionil] - 

5(R)_metil-4-(2-naftalen-2-ilacetil)-PiPeraZin-2 (S)-il]-propil}-

guanidina; 

N-{3- [1-[2 (R) -Amino-3- (4-cloro-2-d.imetil-fenii) - 

5 propionil]_5(R)_metil_4_(2-flaftalefl-2-ilaCetil)-PlPoraz1n-2(S)-
i1]-propil}-guanidina; 

N-{1 (R) -(2, 4-Dimetil-bencil) -2- [2(S) - (3-guanidino-

propil) -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-ecetil) -piperazin-1-il] -2-

oxo-etil}-acetamide; 

10 2(S)-Amino-N-{1(R)-(2,4-dimetilbenCil)2[2(S)-(3-

guanidino-propil) -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-acetii) -piperezin-

1-il] -2-oxo--etil}-3- (1H-imidazol-4-il) -propionamida; 

N-{3-[l-[2 (R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -propionil]-5 (R) - 

metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -3-oxo-piperazin-2 (S) -ii] -propil}-

15 guanidina; 

N- (3-{l- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -propionil] -5(R) - 

metil-3-oxo-4-fenetil-piperazin-2 (S) -ii}-propil) -guanidina; 

N- (3-{1- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -propionil] -4- [2-

(1H-indol-3-il)-etil]-5(R)-metil-3-OXO-PiPeraZifl2 (S) -il}-propil) - 

20 guanidina; 

N-{3-- [1- (2(R) -Aznino-3-naftalen-2-il-prOpionil) -5(R) - 

metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -3-oxo-piperazin-2 (5) -ii] -propil}-

guanidina; 
2(S)-Amino-N-{l(R)-(4-cloro-bencil)2[2(S)(3 

25 guanidino-propil)-5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)3-OXO-

piperazin-1-il] -2-oxo-etil}-3- (1H-imidazol-4-il) -propionamida; 

2(S) -Amino-N-{l (R) -(2, 4-dimetil-bencil) -2- [2(5) -(3-

guanidino-propil) -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-l-

–1] -2-oxo-etil}-3- (1H-imidazol-4-il) -propionamida; 

30 N-{3-[l-[2(R)-(PEG-AmiflO)-3-(4-C10r0-feflil)-PrOPi0nh1]-
5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -3-oxo-piperazin-2 (5) -ii] - 

propil} -guanidina; 

N-{3- [1- [2(R) - (PEG-Amino) -3- (4-cloro-fenil) -propionil] - 

5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-3-piperazin-2(S)-il]--prOpil}-

35 guanidina; 

N-{3- [l-[2 (R) -Amino-3- (2, 4-dicloro--fenil) -propionil] - 

5(R) ,6(R) -dimetil-4-- (2-naftalen-2-il--etil) -piperazin-2 (8) -ii] - 

propil } -guanidina; 

N-{3-[1-[2 (R) - (PEG-Amino) -3- (4-cloro-fenil) -propionil] - 

40 5(R)_metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-3-piperazin-2(S)-il]-prOpil}-

guanidina; 

N-(3-{l-[2(R)-Axnino-3-(4-cloro-2-metil-fenil)-
propionil] -5(R) -metil--4-fenilacetil-piperazin-2 (S) -il}--propil) - 

guanidina; 

45 N-(3-{1-[2(R)-Axrtino-3-(4-cloro-2-metil-fenhl)-

propionil] -5(R) -metil-4- (3-fenil-propionil) -piperazin-2 (5) -il}-

propil) -guanidina; 

N- (3-{l- [2(R) -JArnino-3- (4-cloro-2-metii-fenil) - 

propionil] -5(R) -metil-4- (4-fenil-butiril) -piperazin-2 (S) -il}-

50 propil) -guanidina; 

N- (3-{1-- [3- (2, 4-Dicloro-fenhl) -propionil] -5(R) -met.il-4-

fenilacetil-piperazin-2 (8) -il}--propil) -guanidina; 

y N-{3-[l-(2(R)-Amino-3-naftalen-2-il-propioflil)-5(R)-

isobutil-4- (2-naftalen--2-il-acetil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-

55 guanidina. 

S. El compuesto de conformidad con la reivindicación 6, 

caracterizado porque uno de los radicales Ra y Rh es (R)-metilo 0 

(R)-isobutilo y los radicales restantes Ria, Rib, y/o R5, y/o R5b 

60 son hidrógeno. 

5 



r 

9. El compuesto de conformidad con la reivindicación 6, 

caracterizado porque L1 es una unidad enlazadora seleccionada a 

partir del grupo que consiste de -CH,,,-, (CH2); y (CH")-. 

5 10. Una composiciôn farmacØutica, que comp.rende un 

compuesto de cualguiera de las reivindicaciones 8 o 9 o una sal 
farraacØuticamente aceptable del mismo y un vehiculo 
farntacØuticamente aceptable. 

10 
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11. El compuesto de conformid,ad con la reivindicaciOn 6, 
caracterizado porque uno de los radicales R5 y R es (R)-metilo o 
(E)-isobutilo y los radicales restantes R41, Rib, y/o R, y/O Rh 

son hidrOgeno y en donde L1 se selecciona a partir del g.rupo que 
con 

MGM 





Anªlisis de los eempIos. 

x - 

� X es CH2: Ejemplos 1 hasta 49, 55 y 57 hasta 68. 

� X es CO: Ejemplos 50 hasta 54 y 56. 

� L1 es -CH2-: Ejemplos 14, 39 y 40 

� L1 es -(CH2)2-: Ejemplos 1 hasta 13, 15, 17, 19, 23 hasta 37 y 50 hasta 59. 

� L1 es -(CH2)-: Ejemplo 18. 

� L1 es -C(0)-(CH2)13-: Ejemplos 20 hasta 22, 38, 41 44 hasta 47 y 63 hasta 68-

i 

� J es naftil: Ejemplos 1 hasta 17, 28 hasta 38, 41-47, 53- 59 y 68. 

� J es fenil: Ejemplos 18, 19, 40, 48, 49, 60 y 62 hasta 67. 

� J es indotil: Ejemplos 20 hasta 27 y 61. 

� J es sustituido: Ejemplos 19, 24, 25 y 48 (alquilo). 

Ejemplo 49 (halogeno). 

� J es no sustituido: Ejemplos I hasta 18, 20 hasta 23, 26 hasta 39, 41 hasta 47 

y 50 hasta 68. 

� L2 es -(CH2)-: Ejemplos I hasta 68. 

w 

� W es -NH-C(NH)-NH2: Ejemplos I hasta 68. 

* L3 es -C(=O)-(CH2)-: Ejemplos 48, 62 y 66. 

� L3es-C(=O)-CH(NR6aR6b)-(CH2)y-: Ejemplos I hasta 14, 16 hasta 47, 49 hasta 61, 63 hasta 

S 6567y68. 

� Les 

� L3 es Ejemplol5 

iL 

� R6a y R6b son hidrOgeno: Ejemplos 1 hasta 14, 17 hasta 30, 35, 38 hasta 40, 42 

hasta 45, 50 hasta 53, 58, 60, 61, 63 hasta 65, 67 y 

68. 

� R6a y/o R6b son R7: Ejemplos 16, 31 hasta 34, 36, 37, 41, 46, 47, 49, 54 hasta 

57 y 59. 



� R7 es un residuo histidiria: 

� R7 es metil: 

� R7 es etil: 

� R7 es isopropil: 

� R7 es acetil: 

� R7 es polietileneglicol: 

Q es naftil: 

Qes R9b. 

Ejemplos 47, 54 y 55 

Ejemplos 31 y 32 

Ejemplo 33. 

Ejemplo 34. 

Ejemplos 16, 36, 37, 41, 46 y49. 

Ejemplos 56, 57 y 59. 

Ejemplos 17 hasta 25, 35, 36, 38 hasta 43, 48, 53 y 68. 

Ejemplos 1 hasta 16, 26 hasta 34, 37, 44 hasta 47, 49 

hasta 52, 54 hasta 67. 

Rq&y R9b 

� R9a  y/o R9b estän ausentes: Ejemplos 28 y 67. 

R9a y/o R9b estÆn presentes: Ejemplos 1 hasta 16, 26, 27, 29 hasta 34, 37, 44 hasta 47, 

49 hasta 52, 54 hasta 66. 

� R9a0 R9b es halOgeno: Ejemplos I hasta 9, 11 hasta 13, 15, 16,26,27,31 hasta 

34, 45, 49 hasta 52, 54, 56 hasta 59, 62 hasta 66 

� R9a o R9b es aiquilo: Ejemplo 5, 6, 10, 11, 14, 16, 27, 29, 30,37,44 hasta 47, 

55,60,61,63 hasta 65 
* R9a o R9b unidos directamente: Ejemplos I hasta 16, 25 hasta 29 

� R9., o R9b unido a travØs de un enlace eter: Ejemplo 30 

� uno o dos de R4a, R4b, R5a, y R5b es metilo: Ejemplos 1 hasta 6, 9 hasta 34, 37 hasta 48 y 50 

hasta 67. 

� uno o dos de 1341, R4b, R5a, y R5b es isobutilo: Ejemplos 7, 8, 35, 36 y 68. 

� uno o dos de R41, R4b, R5a, y R5b es -1-2-W: Ejemplo 49. 



SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Radicación N° 05-122256 
Clasificación Internacional (IPC): A61K311495, 31/496, C07D241104, 241/08 
Concepto TØcnico N° 

Patente de InvenciOn 
Via PCT fase nacional 0 Cap.I Cap. II 0 

No. Sol. Internacional PCT/US2004/01 3803 
Fecha de Presentación Internal. 03 de mayo de 2004 

S Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48 
de la EDecisión 486 de Ia Comisión de la Comunidad Andina, se le comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. Descripciôn 

1.2. Reivindicaciones: 

I .3Prioridacl: 

1 Objeto de la invención 

Folios: 171 a 343 

Folios 344 a 359 
Folios 383 a 394 
Folio 458 a 465 
Folios 474 a 479 

Como se radicó inicialmente. 

Como se radicó inicialmente. 
Mod ificaciOn. 
Nueva modificación. 
Ultima modificaciôn. 

Foliosi ,US601647,442,01/05/2003; 

U 560/546,393; 19/02/2004; 

US10/837,519 

TItulo de la solicitud: (folio 471) DERIVADOS DE PIPERAZINA Y PIPERAZIN-2-
ONA ESPECIFICOS AL RECEPTOR DE MELANO CORTINA 

La solicitud tiene como objetos los compuestos de la formula Markush I: 

R R1 
2bX 

N" 

R23
 

R5b

 

R4b R4a 

-Reivindicaciones 1-9 Y 11: Un compuesto de la fOrmula (I). 
-Reivindicación 10: Composiciones que los contienen 



S 

2tq
 

La invenci6n se catalogó, segUn la ClasificaciOn Internacional de Patentes 
(IPC.):A61 1(31/495, 31/496, C07D241/04, 241/08,403/04. 

2. Determinación del Estado de la TØcnica 

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

Fecha de presentaciôn de la solicitud prioritaria 01 de mayo de2003. 

Teniendo en cuenta la fecha indicada se realizO la bsqueda en el estado de la 
tØcnica, de documentos relacionados con la materia que se reclama en esta 
solicitud encontrândose los siguientes documentos mÆs relevantes: 

No Documento Titulo Fechade publicacion* 

Dl US6207665 
Piperazine Derivatives and their use as 27-mar-2001 
anti-inflamatory agents  

D2 W003013571 Peptidomimetics of biologically active 
20-feb-2 

metalIoppes  
D3 I W002085925 Manocorn receptor hgands 31-oct-2002 

3. Anàlisis de patentabilidad (seg(  requisito) (articulo 14 D486) 

3.1Novedad (articulo 16 D486 de la C.A.N.) 

La presente solicitud reclama los compuestos de formula Markush (I): 

R 
/ 

LR5a 

R4<"R5b 
R4a (I) 

-Dl (US 6207665) enseæa los compuestos de formula (I): 

(Ia) 

R1a R2 

R3 
Rt 

R5 
R 

Especialmente las columnas 3-6, 25,26,33-36,139-146, donde se enseæan 
compuestos especificos y generales que ahora con la modificaciOn de la solicitud 
en estudio no caen dentro del alcance de la materia reclamada. Entonces la 
solicitud en estudio ahora tiene novedad, por lo tanto cumple con lo dispuesto en 
el articulo 16 D486 de la C.A.N. 
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S 

-02 (W003013571) enseæa compuestos derivados de piperidina especialmente 
los compuestos especificos, G, H, I, J y K del esquema 8: 

V 
BOON 

BOCHN 
A 

’ BOCHN-y J 

PhthN 

BOCNHXIcI 

Cl 
G 

H2N\"y 

N Q/ ) 

f -Cl 

BOCHNN 

Cl H 

NH 

H2N 
)L 

N^‘- 
1NI"\= 

N) 

H2N 

CI 

Cl K 

N 

oN) 

H2N 

Cl Y I 

Estos compuestos especificos ya no afectan la novedad ahora con la modificaciOn 
de la solicitud en estudio no caen dentro del alcance de la materia reclamada. 
Entonces la solicitud en estudio ahora tiene novedad, por lo tanto cumple con 10 
dispuesto en el articulo 16 D486 de la C.A.N. 

-La anterioridad D3 describe compuestos derivados de piperazina y piperazin-2-
ona especificos al receptor de melanocortina con las formulas: 



Pags.54-100, tablas II, Ill y IV, se diferencian en el signficado ahora dados a 

sustituyentes 4a, 4b, 5a, 5b de la solicitud, mÆs bien en la forma como se 

distribuye su significado, por lo tanto la presente solicitud es nueva cumple con lo 

dispuesto en el artIculo 16 D486 de Ia C.A.N. 

3.2NiveI inventivo (arUcu!o18 D486 de la C.AN.) 

Teniendo en cuenta que el estado de la tØcnica enseæa las publicaciones D1-D3 

que comprenden compuestos relacionados con los derivados de piperazina y 

piperazin-2-ona de la solicitud, pero no resulta obvio para una persona del nivel 

medio del arte derivar de manera evidente los compuestos que ahora se reclaman 

y el efecto farmacolOgico descrito para esos compuestos asi reclamados, por lo 

40 tanto la oficina considera que la invenciOn tiene nivel inventivo, cumpliendo con el 

C 

requisito exigido en el articulol8 D486 de la C.A.N. 

Aplicación industrial (artIculol9 D 486 de la CAN) 

Los derivados piperazina y piperazin-2-ona tal como son reclamados ahora en la 

presente solicitud, son susceptibles de ser sintetizados, por el mØtodo descrito, en 

las cantidades requeridas por la industria farmacØutica, para producir 

medicamentos, por lo tanto se considera que tiene aplicaciOn industrial. 

4 Conclusion: 

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder 

las reivindicaciones: I a 11 (folios: 474-479). 

Bogota, D.C., 04-dic-2009 

No. 4379 EXAMINADOR TECNICO C6digo No 2O2O1 
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Industria y Comercio 
SUP [RI N T E N DEN CIA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION 16 8 3 7 8 

Por la cual se otorga una patente de invención 

CERTIFICADO 

Rad. PCT/ 05-122256 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
en ejercicio de sus facultades legales, 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 invenciôn titulada "DERIVADOS DE PIP ERAZINA 
Y PIPERAZIN-2-ONA ESPECIFICOS AL RECEPTOR DE MELANO CORTINA", que 
corresponde a la solicitud internacional PCT/US 2004/013803 de fecha 03 de mayo del 
2004, fue radicada en esta Superintendencia el 01 de diciembre del 2005 bajo el nümero 
05122256 00000000, para que se iniciara la fase nacional en virtud del Tratado de 
CooperaciOn en Materia de Patentes (PCT). 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial No 570 del 30 de noviembre del 2006, sin que se hubieran presentado oposiciones 
por parte de terceros. 

TERCERO: 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 

Drespuesta a las observaciones de carªcter tØcnico visibles a folios 467 a 469 del cuaderno 
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos 
establecidos por esta DecisiOn, para la concesiOn de la patente. 

CUARTO: Que el solicitante mediante escrito radicado bajo el nUmero 05-122256-00008-
0000 del 13 de agosto del 2009, atendiO oportunamente el requerimiento formulado, 
presentando nuevos folios 474 a 479 con el texto de las reivindicaciones que reemplazan las 
originalmente presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas en el 
examen de fondo. El nuevo capitulo reivindicatorio se acepta, como quiera que se ajusta a 
las prescripciones contenidas en el articulo 34 de la DecisiOn 486, 

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el artIculo 14 de la DecisiOn 486 expedida por Is 
ComisiOn de La Comunidad Andina se otorgarªn patentes  "...para las invenciones, sean de 
producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnolog!a, siempre que sean 
nuevas, ten gan fivel inventivo y sean susceptibles de aplicaciOn industrial". 

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

Fax: 5870284. Linea 0180000-910165 
Web: www.sic.OQv.co e-mail: infosic.qv 

Bogota D.C. - Colombia 



Industria y Comercio 
S   P E R I N T E N D E N C IA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

RESOLUCION 9 6 R 3 7 8 

Por la cual se otorga una patente de invenciOn 

CERTIFICADO 

Rad. PCT/ 05-122256 

SEXTO: Que en el presente caso cumplen los requisitos indicados en el numeral anterior las 
reivindicaciones 1 a 11 contenidas en los folios 474 a 479, razón por  la cual este Despacho 
encuentra procedente conceder para las mismas el privilegio de patente solicitado, 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Otorgar el privilegio de patente de invención a la  solicitud que entró 
en fase nacional en virtud del Tratado de CooperaciOn en Materia de Patentes (PCT), para la 
creación denominada: 

"DERIVADOS DE PIPERAZINA V PIPERAZIN-2-ONA ESPECIFICOS AL RECEPTOR 
DE MELANO CORTINA" 

Clasuficación IPC: A 61 K 31/495, 31/496, C 07 D 241/04, 241/08. 

Reivindicación(es): 1 a 11 Folio(s): 474 a 479. 

Titular(es): PALATIN TECHNOLOGIES, INC. 

Domicilio(s): Cranbury, New Jersey, Estados Unidos de America. 

Inventor(es): Shubh D. Sharma, Yi-Qun Shi, Zhijun Wu, Ramesh Rajpurohit, Annette 
M. Shadiack, Papireddy Purma y Kevin D. Burns. 

Prioridad N°: 60/467,442 Fecha: 01 de mayo del 2003 Pals: US. 
60/546,393 19 de febrero del 2004 Us, 
10/837,519 3OdeabriI del 2004 US. 

Solicitud Internacional N°: PCT/US 2004/013803 Fecha: 03 de mayo del 2004. 

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

Fax: 5870284. Linea 0180000-910165 
Web: wiw.5ic.gov.co e-mail: infosic.Qov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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Industria 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 W 6 8 3 7 8 

Por la cual se otorga una patente de invención 

CERTIFICADO 

Rad. PCT/ 05-122256 

Vigente desde: 03 de mayo del 2004 Hasta: 03 de mayo del 2024 

ARTICULO SEGUNDO: El titular tendrÆ los derechos y las obligaciones establecidos en la 
.Decision 486 de la Comisiôn de  la Comunidad Andina y demªs disposiciones legales 

vigentes sobre propiedad industrial, precisando que para mantener vigente la patente Se 
deberÆ cancelar la tasa anual de mantenimiento conforme lo dispone el artIculo 80 de la 
referida norma comunitaria. 

ARTICULO TERCERO: Entregar al titular copia autØntica de esta resoluciOn y el certificado 
de patente, previas las anotaciones en los libros de registro. 

ARTICULO CUARTO: Notificar el contenido de la presente resoluciOn al doctor Emilio 
Ferrero, en su calidad de apoderado de Palatin Technologies, Inc., o a quien haga sus 
veces, entregÆndole copia de la misma, advirtiØndole que contra ella procede el recurso de 
reposiciOn ante el Superintendente de Industria y Comercio, del cual podrÆ hacer uso al 
momento de la notificaciOn personal o dentro de los 5 dias hâbiles siguientes a ella. 

NOTIFIQUESE V CUMPLASE 
Dada en Bogota, D.C., a los 29 ifiC. 2009 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO, 

Doctor 
EMILIO FERRERO 
Carrera 4 No 72 - 35. 
Bogota D.C. 

GUSTAVO VALBUENA QUINONES 

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10 
Sede CAN: Tr. 40A No. 35-50 Conmutador: 5870000 

Fax: 5870284. Linea 0180000-910165 
Web: www.sic.ov.co e-mail: infosic.gov.co 

Bogota D.C. - Colombia 



www.cavelier.com 
cavelier@cavelier.com 

CAVE LIE R 
ABO GAD OS 

EDIFICIO SISKI 
CARRERA4No. 72-35 
BOGOTA 8, COLOMBIA 

Dq2 
TelØfono: (57-1) 347 3611 

Telefax: (57-1) 211 8650 
(57-1) 700 4814 

SUPERINTEND ENCIA DE INDUSTRIA ’i’ COMERCIO 
Seæora Jefe de la 
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES IIIIIIIIIIflhIIOIiIIIiIIIIItIIIIIUO 
Superintendencia de Industria y Comercio No. 05-122256- -00008-0000 
E. S. D. Fecha: 2009-08-13 16:48:14 Dep. 2020 NUECREACIONE 

Tra 11 PATENTEIYII Eve: 378 FASENACIONALI 
Act. 444 RESPUESTAREQUE Folios: 12 

TrÆmite : 011 
Evento 379 

Actuación : 444 

Referencia : Expediente No. 05122256 
Asunto : Solicitud de Patente para: "Derivados de 

piperazina y piperazin-2-ona especIficos 
al receptor de melano cortina  

Solicitante : PALATIN TECHNOLOGIES, INC 
Fecha de solicitud: Diciembre 1 de 2005. 

. 

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

en el asunto antes identificado, me refiero al Oficio No. 5696 
notificado por fijación en lista del 15 de Mayo de 2009. 

2. Mediante el Oficjo No. 5696 se puso en conocimiento del 

solicitante el informe del examen de fondo que contiene las 

observaciones hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de 

patente. Atiendo a las observaciones de la siguiente manera: 

3. De la solicitud de patente: 

Su Despacho enuncia lo siguiente: 

3.1 Titulo. 

. "El titulo de la solicitud es un titulo de fantasia que no 
. comprende la materia de que trata la solicitud, ya que son 

derivados de piperazina y piperazin-2-ona". 

3.2 P.eivindicaciones. 

� "La reivindicación 1, no es clara, ya que se omitió los 

significados de los sustituyentes R4a, R4b, R5a, R5b por lo 

tanto no es posible hacer un estudio del nuevo capitulo 

reivindicatorlo". 

NIT 860.041.367-3 



CAVELIER 
ABO GAD OS 

� "Tal como se indicó en el primer examen de patentabilidad se 
reclama un nmero extremadamente grande de 
compuestos/composiciones. Toda esa enorme cantidad de 
compuestos/composiciones no esta soportada enteramente en la 
descripción. En la descripción solainente existen 68 ejemplos, 

lo cual no soporta los millones de posibles compuestos que se 
reclaman, par lo tanto se debe tener en cuenta el soporte 
tØcnico real de as compuestos/composiciones reclamados, deben 

estar fundados completamente en la descripciôn, sin 

generalizaciones especulativas". 

4. Modificación a una solicitud en tramite. 

Su Despacho concluye que el capitulo reivindicatorio no cumple con 
los requisitos de claridad, concisión a sustento descriptivo de 
acuerdo con el articulo 30 de la Decision 486. Con respecto a lo 
sefialado par su Despacho mi representada desea seæalar lo 
siguiente: 

Con el fin de atender las anteriores observaciones y de acuerdo 

con el artIculo 34 de la Decision 486, se presenta un nuevo 

. capitulo reivindicatorio constituido por 11 reivindicaciones 
como sustituto del anteriormente presentado. De tal manera que, 

las objeciones formuladas a este respecto quedan superadas 

respectivamente con las modificaciones realizadas de la 
siguiente manera: 

� La reivindicaciOn 1 ha sido redactada nuevamente limitando 

las definiciones de los sustituyentes con base en las 

definiciones encontradas en el capitulo descriptivo y 
debidamente sustentadas en los ejemplos de la presente 

solicitud. Para estos efectos, se presenta anexo un documento 

titulado "AnÆlisis de los ejemplos", donde se demuestra que 

la materia reclamada se encuentra sustentada en la 
descripciOn, tal y coma fue inicialmente presentada. 

� Adicionalmente, en este nuevo pliego reivindicatorio se 

incluyen las definiciones de los radicales R4a, R4b, R5a, 

R5b. 

.Asi entonces, con las modificaciones realizadas al capitulo 

. reivindicatorio el mismo es claro y conciso y las objeciones 

formuladas a este respecto se deben tener por superadas. 

Con respecto a la objeción formulada al titulo de la presente 

solicitud, se pane de presente que el mismo ha sido modificado de 
la siguiente manera: "Derivados de piperazina y piperazin-2-ona 

especIficos al receptor de me].ano cortina ". Asi entonces, la 

objeciOn formulada a este respecto se debe tener par superada. 

2 
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Sin embargo, en el evento que el Despacho considere que una 
modificación adicional sea necesaria, respetuosamente le solicito 
hacer uso de la facultad que le otorga el articulo 45 inciso 2. de 
la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andiria a efecto de 
requerir nuevamente de nuestra parte cualquier complementación 0 

aclaración. 

4. Puesto que se han atendido a cabalidaci las observaciones hechas 

por su Despacho sobre la presente solicitud de patente, 
respetuosamente solicito se continOe con su tramitaciOn. 

5. .Ariexos: 

� Nuevo pliego reivindicatorlo conformado por 11 
reivindicaciones. 

� Formulario para modificaciones. 

� AnÆlisis de los ejemplos. 

Seæora Jefe, 

� 

EMILIO FERRERO 
T.P.A. No. 31.929 

COLO-15 12 1-8 4 1-00 1-8 

r;JJ’ 

MGN\NGN\ID-155644\WPC15121 
No. M-2009-155644\MGM 
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CAVELIER ABOGADOS COLO 15121-841-001-8 ID-155867 

�1 

Cl n 
Espacio reservado para el adhesivo de radicaci

 Industria y Comercio’1 

S U P E R I N T E N D E N C I A L 
FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES 

I SOLICITUD DE: 

El CorrecciOn de Error Material Modificación a una solicitud 

Nombre: PALATIN TECHNOLOGIES, INC. 
constituida y existente bajo las leyes del OSociedad 

2 Estado de Delaware, Estados Unidos de America. 

SOLICITANTE Direccion: Cedar Brook Corporate Center, 
IDENTIFICACION 

4-C Cedar Brook Drive, El El Cranbury, C.C. NIT 
New Jersey 08512, 

C. E, Otro Estados Unidos de America 

Domicillo: Cranbury, New Jersey, NUmero:  

Estados Unidos de America 

TelØfono: 546 09 70 Fax: 249 40 70 
E-mail: clientes(ªcavelier.com 

IDENTIFICACION 

0 
Nombre: Emilio FERRERO 

DirecciOn: Carrera 4a No. 72-35 C.C. II NIT 0 
REPRESENTANTE TelØfono: 3473611 Fax: 2179211 C E 0 Lro o 0 C.E. 

OAPODERADO
 

E-mail: cavelier@cavelier.com 
Nümero:438.019 TP31 .929 

Numero de expethente 05.122.256 

(1) 

Descripcion de la correccuon o modificacion solicitada 

Presento nuevo captulo revinthcatono compuesto por 11 reivindicaciones con elfin de superar las 

objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente y pido respetuosamente que 

el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas 

Comprobante de pago No  Fecha  

( Anexos 

’.1 El Comprobante de pago de la tasa por $111000, por concepto de modificaciones. 

El Comprobante de pago por reivindicaciones adicionales despuØs de la decimoquinta 
reivindicaciOn por 

0 Poderes, si fuere el caso 

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

NOMBRE EMILIO FERRERO FIRMA  

C.C.438.019 de UsaquØn I PA 31929 

MGM 

?_H 



REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto que tiene la formula de estructura I: 

w 

Rsb 
RR4B 

5 0 un enantiOmero, estereoisOmero o diaestereoisómero del mismo, 
una sal farmacØuticamente aceptable del mismo, 

en donde 

10 X es OH2 0 0=0; 

L1 es una unidad enlazadora seleccionada del grupo que consiste de: 
- (OH2)-, 
- (OH2) 2 

15 -(OH2)3, y 

-c (=0) - (OH2) 1-3, 

J es una estructura en anillo sustituida a no sustituida 
seleccionada a partir del grupo que consiste de 

20 

en donde, J cuando es sustituido, estÆ sustituido con uno o mÆs 

sustituyentes del anillo independientemente seleccionado a partir 
del grupo que consiste de halógeno y grupos aiquilo unidos 

25 directamente; 

30 

L2 es -(OH2)3-; 

W es -NH-O(=NH)-NH2, 

L3 es una unidad enlazadora seleccionada a partir del grupo que 
consiste de: 

-0 (=0) - (OH2) 1-6 
35 -c (=0) -OH (NR6a,R6b) - (OH2) 1-6, Y 

En donde R6a y R6b se selecciona cada uno 
independientemente a partir del grupo que consiste de hidrOgeno, 

40 un residuo histidina, metilo, etilo, isopropilo, acetilo a 

polietilen glicol con una formula de peso molecular entre 100 y 

10000; 

Q es un anillo naftilo a 

1 



4� 

’S 

en donde R9a y R9b son sustituyentes opcionales del anillo, y cuando 
uno o ambos estÆn presentes, son los mismos o son diferentes y son 
independientemente grupos hidroxilo, halógeno, aiquilo, o arilo 

5 unidos directamente o a travØs de un enlace Øter; y 

10 

Uno o dos de R4a, R4b, R5a, y R5b son independientemente un grupo 
metilo o isobutilo y el remanente de R4a, R4b, R5a, y R5b son 
hidrogeno. 

2. El compuesto de conformidad con la reivindicación 1, 
caracterizado porque X es OH2. 

3. El compuesto de conformidad con la reivindicación 1 o 
15 2 caracterizado porque Q es 

Ra 

L:J 
R9b 

en donde Rg y R9b son sustituyentes opcionales del anillo, y cuando 
uno o ambos estÆn presentes, son los mismos o son diferentes y son 
independientemente grupos halógeno o grupos alquilo unidos 

20 directamente o a travØs de un enlace Øter. 

4. El compuesto de conformidad con la reivindicación 3, 
caracterizado porque al menos uno de los radicales Rga 0 R9b es un 
alquilo seleccionado a partir del grupo que consiste de -OH3 y - 

25 00H3. 

S. El compuesto de conformidad con la reivindicación 3, 
caracterizado porque al menos uno de los radicales R9a o R9b es un 
halógeno seleccionado del grupo que consiste de -Cl y -OF3. 

30 
6. El compuesto de conformidad con la reivindicación 1, 

caracterizado porque: 
X es OH2; 

35 J una estructura en anillo seleccionada a partir del grupo que 
consiste de naftilo, fenilo, fenilo sustituido, indol e indol 
sustituido, en donde, J cuando es sustituido, esta sustituido con 
uno o mÆs sustituyentes del anillo independientemente seleccionado 
a partir del grupo que consiste de halógeno y grupos alquilo 

40 unidos directamente; 

L3 es una unidad enlazadora seleccionada a partir del 
grupo que consiste de -O (=0) -OH (NR6aR6b) - (OH2) i Y -O (0) - (OH2) 1-6�; 

45 Un radical R4a, R4b, R5a y R5b es metilo o isobutilo, y los 
restantes son hidrogeno; y 

R6a y R6b son seleccionados cada uno independientemente a 
partir del grupo que consiste de hidrógeno, acetilo, metilo, 

50 etilo, isopropilo y polietilenglicol con formula de peso molecular 
entre 100 y 10000. 

2 
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7. El compuesto de conformidad con la reivindicaciôn 1 y 

sales farmacØuticamente aceptables del mismo seleccionado a partir 
del grupo que consiste de: 

5 N-{3-[l-[2(R)-l\mino-3-(2,4-dicloro-fenil)-propionil]-
6(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propil}--
guanidina; 

N-3- [1- [2(R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 
5(R)-metil-4-(2 naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propil}-

10 guanidina; 
N-{3-[l- [2(R) -Imino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 

5(S) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -il] -propil}-
guanidina; 

N-13- [1- [2(R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 
15 6(S)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propil}-

guanidina; 
N-{3-[l-[2 (R)-I\mino-3-(2-cloro-4-metil-fenil)-

propionil] -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -Il] - 
propil } -guanidina; 

20 N-{3-[l-[2(R)-Amino-3-(4-cloro--2-metil-fenil)-
propionil] -5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -ii] - 

. propil}-guanidina; 
N-{3- [1- [2 (R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 

5(S)-isobutil-4-(2-naftalen-2--il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propil}-
25 guanidina; 

N-{3- [l-[2 (R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 
5(R) -isobutil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (5) -ii] -propil}--
guanidina; 

N-{3-[l- [2(R) -Mino-3- (4-cloro-2--fluoro-fenil) - 
30 propionil]-5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-

propil}-guanidina; 
N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (2, 4-dimetil-fenil) -propionhl] - 

5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -Il] -propil}-
guanidina; 

35 N-{3-[l-[2(R)-Arnino-3-(2-cloro-4-trifluorometil-fenhl)-
propionil] -5 (R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -–1] - 
propil} -guanidina; 

N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -propionil] -5(R) - 
metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -il] -propil}-

. 40 guanidina; 
N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (3, 4-dicloro-fenil) -propionil] - 

5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)--piperazin-2(S)-il]-propil}-
guanidina; 

N-{3-[1-[2(R)-mino-3-(2,4-dimetil-fenil)-propionil]-
45 5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-.il-metil)-piperazhn-2(S)-il]-propil}-

guanidina; 
N-{3- [l-[4- (4-Cloro-fenil) -pirrolidina-3-carbonhl] -5(R) - 

metil-4- (2-naftalen-2--il-etil) -piperazin-2 (S) -il] -propil}-
guanidina; 

50 N-{l(R)-(4-cloro-2-Dimetil-bencil)-2-[2(S)-(3-guanidino-
propil) -5 (R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-acetil) -piperazin-1-il] -2-

oxo-etil} -acetamida; 
N-{3- [1- (2(R) -Amino-3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 

metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-

55 guanidina; 
N-{3-[1- (2(R) -Imino-3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 

rnetil-4- (3-fenil-propil) -piperazin-2 (S) -ill -propil}-guanidina; 

N-{3-[1- (2(R) -mino-3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 
metil-4- (2-p-tolil-etil) -piperazin-2 (S) -ill -propil}-guanidina; 

3 
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N-{3- [1- (2(R) -Amino-3-naftalen-2--il-propionil) -4- (2-1H-
indol-3-il-acetil) -5(R) -metil--piperazin-2 (S) -ii] -propil}-
guanidina; 

N-{3- [1- (2(R) -Amino-3-naftalen-2-i1-propionil) -4- (2-1H-
indol-3-il-propionil) -5(R) -metil-piperazin-2 (S) -ii] -propil}-
guanidina; 

N-{3- [1- (2(R) -Amino-3-naftalen-2-il-propionil) -4- (2-1H-
indol-3-i1-butiril) -5(R) -metil-piperazin-2 (S) -ii] -propil}-
guanidina; 

N- (3-{1- (2(R) -Amino-3-naftalen--2-il-propionil) -4- [2- (1H-
indol-3-il) -etil]-5 (R)-metil-piperazin-2 (S) -il}-propil)-guanidina; 

N- (3-{1- (2(R) -Amino-3-naftalen-2-il-propionhl) -5(R) - 
metil-4-[2- (2-metil-1H-inclol-3-il) -etil] -piperazin-2 (S) -il}-
propil) -guanidina; 

N- (3-{1- (2(R) -Amino--3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 
metil-4-[2- (1-metil-1]H-indol-3-il)-etil]-piperazin-2 (S) -il}-
propil) -guanidina; 

N- (3-{1- (2(R) -Amino- (4-cloro-fenil) -propionil) -5(R) - 
metil-4- [2- (lFi-indol-3-i1) -etil] -piperazin-2 (S) -i1}-propil) - 
guanidina; 

N- (3-{1- (2(R) -Amino- (4-cloro-2-metil-fenil) -propionil) - 
5(R) -metil-4-[2- (1H-indol-3--i1) -etil] -piperazin-2 (S)-il}-propil) - 
guanidina; 

N-{3-[1- [2(R) -Amino-3- (fenil) -propionil] -5(R) -metil-4-
(2-naftalen--2-il-etil) -piperazin-2 (S) -ii] -propionil}-guanicIina; 

N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (4-metil-fenhl) -propionhl]-5 (R) - 
metil-4- (2-naftalen-2-i1-etil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-
guanidina; 

N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (4-metoxi-fenhl) -propionil] -5(R) - 
metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (5) -ii] -propil}-
guanidina; 

N-{3- [1- [3- (4-Cloro-fenil) -2(R) -dimetilamino-propionil] - 
5(R) -rnetil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -il]-propil}-
guanidina; 

35 N-{3-[1-[3-(4-Cloro-fenil)-2(R)-metilamino-propionil]-
5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-propil}-
guanidina; 

N-{3-[1-[3- (4-Cloro-fenil) -2(R) -dietilamino-propionil] - 
5(R) -metil-4- (2-naftaien-2-il-etil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-

S 
40 guanidina; 

N-{3- [1- [3- (4-Cloro-fenil) -2(R) -isopropilamino-
propionil]-5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-piperazin-2(S)-il]-
propil} -guanidina; 

N-13- [1- [2(R) -Amino-3-naftalen-2-il-propionil] -5(R) - 
45 isobutil-4-(2-naftalen-2-–1-etil)-piperazin-2(S)-il]-prophl}-

guanidina; 
N-{2- [2(S) - (3-Guanidino-propil) -5(R) -isobutil-4- (2-

naftalen-2-il-etil) -piperazin-1-il] -1(R) -naftalen-2-ilmethl-2-oxo-
etil} -acetamida; 

50 N-{1(R)-(2,4-Dimetil-bencil)-2-[2(S)-(3-guanidino-
propil) -5 (R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-1-il] -2--oxo-
etil} -acetamida; 

N-{3-[1- (2(R) -Amino-3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 
metil-4- (2-naftalen-2--il-acetil) -piperazin-2 (S) -ii] -propil}-

55 guanidina; 
N-{2- [2(S) - (3-Guanidino--prophl) -5(R) -metil-4- (2-

naftalen-2-il-acetil) -piperazin-1-il] -1 (R) -naftalen-2-hlmethl-2-
oxo-etil} -acetamida; 

19 



A4 
N-{3- [1-[2 (R) -Amino-3- (2, 4-dimetil-fenil) -propionil] - 

5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-i1-acetil) -piperazn-2 (S) -ii] -propil}-
guanidina; 

N-{3- [1- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-2-dimetil-fenil) - 
5 propionil]-5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-acetil)-piperazin-2(S)-

ii] -propil} -guanidina; 
N-{1 (R) -(2, 4-Dimetil-bencil) -2-- [2(S) - (3-guanidino-

propil) -5 (R) -rnetil-4-- (2-naftalen-2-il-acetil) -piperazin-1-i1] -2-
oxo-etil} -acetamida; 

10 2(S)-Amino-N-{1(R)-(2,4-dimetil-bencil)-2-[2(S)-(3-
guanidino-propil) -5 (R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-acetil) -piperazin-
1-il] -2-oxo-etil}-3- (1H-imidazol-4-il) -propionamida; 

N-{3- [1- [2 (R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -prop–onil] -5(R) - 
metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -3-oxo-piperazin-2 (5) -ii] -propil}-

15 guanidina; 
N- (3-{1- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-fenil) -propionil] -5(R) - 

metil-3-oxo-4-fenetil-piperazin-2(S)-il}-propil)-guanidina; 
N- (3-{1-[2 (R) -Amino-3- (4-cloro-fenhl) -propionil] -4- [2-

(1H-indol-3-il) -etil] -5 (R) -metil-3-oxo-piperazin-2 (5) -il}-propil) - 
20 guanidina; 

N-{3- [1- (2(R) -Arnino-3-naftalen-2-il-propionil) -5(R) - 
, metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-3-oxo-phperazin-2(S)-il]-propil}-

guanidina; 
2(5)-l‰mino-N-{1(R)-(4-cloro-bencil)-2-[2(S)-(3-

25 guanidino-propil)-5(R)-methl-4-(2-naftalen-2-hl-etil)-3-oxo-
phperazin-1-il]-2-oxo-etil}-3-(1H-imidazol-4-hl)-propionamida; 

2(S) -Amino-N-{1 (R) -(2, 4-dimetil-bencil) -2- [2(S) -(3-
guanidino-propil) -5 (R) -metil--4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-1-

ii] -2-oxo-etil}-3- (1H-imidazol-4--hl) -propionamida; 
30 N-{3-[1-[2(R)-(PEG-Amjno)-3-(4-cloro-fenil)-propionil]-

5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -3-oxo-piperazin-2 (5) -ii] - 
propil} -guanidina;, 

N-{3- [1-[2 (R) - (PEG-Amino) -3- (4-cloro-fenhl) -propionil] - 
5(R) -metil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -3-piperazin-2 (5) -ii] -prophl}-

35 guanidina; 

N-{3-[1-[2 (R) -Amino-3- (2, 4-dicloro-fenhi) -prophonhl] - 
5 (R) , 6(R) -dimetil-4- (2-naftalen-2-il-etil) -piperazin-2 (5) -ii] - 
propil} -guanidina; 

N-{3- [1-[2 (R) - (PEG-Amino) -3- (4-cloro-fenil) -propionil] - 
. 40 5(R)-metil-4-(2-naftalen-2-il-etil)-3-phperazin-2(S)-il]-prophl}-

guanidina; 
N-(3-{1-[2(R)-Amino-3-(4-cloro-2--metil-fenhl)-

propionil] -5(R) -metil-4-fenhlacethl-piperazin-2 (S) -il}-propil) - 
guanidina; 

45 N-(3-{1--[2(R)-Amino-3-(4-cloro-2-metil-fenil)-
propionhl] -5(R) -metil-4- (3-fenhl-propionil) -piperazin-2 (S) -il}-

propil) -guanidina; 
N- (3-{1-- [2(R) -Amino-3- (4-cloro-2-metil-fenil) - 

propionil] -5(R) -metil-4- (4-fenil-butiril) -piperazin-2 (5) -il}-

50 propil) -guanidina; 
N- (3-{1- [3- (2, 4-Dicloro-fenil) -propionil] -5(R) -metil-4-

fenhlacetil-piperazin-2 (5) -il}-propil) -guanidina; 
y N-{3-[1-(2(R)-Am–no-3-naftalen-2-i1-propionil)-5(R)-

hsobutil-4-(2-naftalen-2-hl-acetil)-piperazin-2 (S)-il]-propil}-
55 guanidina. 

B. El compuesto de conformidad con la reivindicaciÆn 6, 

caracterizado porque uno de los radicales R5a y R5b es (R)-metilo o 
(R)-isobutilo y los radicales restantes R4aF R4b, y/O R5a, y/O R5b 

60 son hidrógeno. 

5 



9. El compuesto de conformidad con la reivindicación 6, 
caracterizado porque L1 es una unidad enlazadora seleccionada a 
partir del grupo que consiste de -CR2-, -(CR2)2- y -(CH2)3-. 

5 10. Una compos–ción farmacØutica, que comprende un 
compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 8 o 9 o una sal 
farmacØuticamente aceptable del mismo y un vehIculo 
farmacØuticamente aceptable. 

10 

15 

20 

25 

30 

35 

�° 

45 

50 

55 

m. 

11. El compuesto de conformid,ad con la reivindicación 6, 
caracterizado porque uno de los radicales R5a y R5b es (R)-metilo o 
(R)-isobutilo y los radicales restantes R4a, R4b, y/O R5a, y/O R5b 
son hidrógeno y en donde L1 se selecciona a partir del grupo que 
con 

MGM 





AnÆlisis de los ejemplos. 

79 

� X es CH2: Ejemplos 1 hasta 49, 55 y 57 hasta 68. 

� X es CO: Ejemplos 50 hasta 54 y 56. 

Li 
� L1 es -CH2-: Ejemplos 14, 39 

y 

40 

� L1 es -(CH2)2-: Ejemplos 1 hasta 13, 15, 17, 19, 23 hasta 37 
y 

50 hasta 59. 

� L1 es -(CH2)3-: Ejemplo 18. 

� L1 es -C(=O)-(CH2)13-: Ejemplos 20 hasta 22, 38, 41, 44 hasta 47 
y 

63 hasta 68. 

J 

� J es naftil: Ejemplos 1 hasta 17, 28 hasta 38, 41-47, 53- 59 
y 

68. 

� J es fenil: Ejempos 18, 19, 40, 48, 49, 60 
y 

62 hasta 67. 

. � 

J es indolil: Ejemplos 20 hasta 27 
y 

61. 

� J es sustituido: Ejemplos 19, 24, 25 
y 

48 (alquilo). 

Ejemplo 49 (halOgeno). 

� J es no sustituido: Ejemplos 1 hasta 18, 20 hasta 23, 26 hasta 39, 41 hasta 47 

y 

50 hasta 68. 

Li 
� L2 es -(CH2)3-: Ejemplos 1 hasta 68. 

w � 

W es -NH-C(NH)-NH2: Ejempbs I hasta 68. 

Li 
� L3 es -C(=O)-(CH2)-: Ejemplos 48, 62 

y 

66. 

� L3 C(0)CH(NR6aR6b)-(CH2)y-: Ejemplos 1 hasta 14, 16 hasta 47, hasta 61, 63 hasta es 49 

65,67y68. 

�

 

L3 es 

H 

Yly 
L3es 

R6a y Reb son hidrogeno: 

R61 y/o R6b 50fl R7: 

Ejemplo 15 

Ejemplos 1 hasta 14, 17 hasta 30, 35, 38 hasta 40, 42 

hasta 45, 50 hasta 53, 58, 60, 61, 63 hasta 65, 67 y 

68. 

Ejemplos 16, 31 hasta 34, 36, 37, 41, 46, 47, 49, 54 hasta 

57 y 59. 



� R7 es un residuo histithna: Ejemplos 47, 54 y 55 

� R7 es metil: Ejemplos 31 y 32 

� R7 es eth: Ejemplo 33. 

� R7 es isopropil: Ejemplo 34. 

� R7 es aceth: Ejemplos 16, 36, 37, 41, 46 y 49. 

� R7 es polietileneglicol: Ejemplos 56, 57 y 59. 

� 0 es naftif: Ejemplos 17 hasta 25, 35, 36, 38 hasta 43, 48, 53 y 68. 

R9 

� 0 es Rgb: Ejemplos I hasta 16, 26 hasta 34, 37, 44 hasta 47, 49 

hasta 52, 54 hasta 67. 

.Rga
 y/o R9b estªn ausentes: Ejemplos 28 y 67. 

� Rga y/o R9b estÆn presentes: Ejemplos 1 hasta 16, 26, 27, 29 hasta 34, 37, 44 hasta 47, 

49 hasta 52, 54 hasta 66. 

� R9 o R9b es halOgeno: Ejemplos I hasta 9, 11 hasta 13, 15, 16, 26, 27, 31 hasta 

34, 45, 49 hasta 52, 54, 56 hasta 59, 62 hasta 66 

� R9a o R9b es aiquilo: Ejemplo 5, 6, 10, 11, 14, 16, 27, 29, 30, 37,44 hasta 47, 

55,60,61,63 hasta 65 

� R9a o R9b unidos directamente: Ejemplos I hasta 16, 25 hasta 29 

� Rga o R9b unido a travØs de un enlace eter: Ejemplo 30 

� uno o dos de R4a, R4b, R51, y R5b es metilo: Ejemplos 1 hasta 6, 9 hasta 34, 37 hasta 48 y 50 

hasta 67. 

% 

� uno o dos de R4a, R4b, R5a, y R5b es isobutilo: Ejemplos 7, 8, 35, 36 y 68. 

� uno o dos de R4a, R4b, R5a, y R5b es -L2-W: Ejemplo 49. 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Radicación N° 05-122256 
Clasificación Internacional (IPC): A61 K31 1495, 31/496, C07D241104, 241108 
Concepto TØcnico N° 

Patente de InvenciOn 
Via PCT fase nacional 0 Cap.l LIII Cap. II 0 

No. Sot. Internacional PCT/US2004/013803 
Fecha de Presentaciôn Internal. 03 de mayo de 2004 

Como resuttado del examen definitivo, reatizado con fundamento en el articulo 48 
de la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, se le comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. DescripciOn: 

1.2. Reivindicaciones 

I .3Prioridad: 

I Objeto do la invenciôn 

Folios: 171 a 343 

Folios 344 a 359 
Folios 383 a 394 
Folio 458 a 465 
Folios 474 a 479 

Como se radicô iniciatmente. 

Como se radicO inicialmente. 
ModificaciOn. 
Nueva modificación. 
Ultima modificaciOn. 

Folios 1, US60/647,442,01/05/2003; 

US60/546,393; 19/02/2004; 

USI 0/837,519 

Tituto de (a solicitud: .(folio 471) DERIVADOS DE PIPERAZINA V PIPERAZIN-2-
ONA ESPEC(FICOS AL RECEPTOR DE MELANO CORTINA 

La solicitud tiene como objetos los compuestos de la formula Markush I: 

R2b R1 X/ 

R2I 

R3 X R5b 
R4b R4a 

-Reivindicaciones 1-9 Y 11: Un compuesto de la fOrmula M. 
-.ReivindicaciOn 10: Composiciones que los contienen 



I 

I 

La invenciôn se catalogo, segün la Ctasificaciôn Internacional de Patentes 
(IPC.):A61 K31/495, 31/496, C07D241104, 241/08,403/04. 

2. Determinación del Estado de la TØcnica 

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

Fecha de presentaciôn de  la solicitud prioritaria 01 de mayo de2003. 

Teniendo en cuenta la fecha indicada se realizO la bUsqueda en el estado de la 
tØcnica, de documentos relacionados con la materia que se reclama en esta 
solicitud encontrÆndose los siguientes documentos mÆs relevantes: 

No Documento Titulo 
Fecha de 

publicación* 

DI US6207665 
Piperazine Derivatives and their use as 27-mar-2001 
anti-inflamatory agents  

D2 W003013571 Peptidomimetics of biologically active 20-feb-2003 
metallopeptides  

D3 W002085925 Melanocortin receptor ligands 31-oct-2002 

3. AnÆlisis de patentabilidad (seg(in requisito) (artIculo 14 D486) 

3.1Novedad (artIculo 16 D486 de la C.A.N.) 

La presente solicitud reclama los compuestos de formula Markush (I): 

R2bX R1 

R2a?y 
R5a

 

R(N 

/ 
R5b 

R R4a (I) 

-Dl (US 6207665) enseæa los compuestos de formula (I): 

R4 Rt 
Rla R2 

Especialmente las columnas 3-6, 25,26,33-36,139-146, donde se enseæan 
compuestos especificos y generales que ahora con la modificación de la solicitud 
en estudlo no caen dentro del alcance de la materia reclamada. Entonces la 
solicitud en estudlo ahora tiene novedad, por lo tanto cumple con lo dispuesto en 
el artIculo 16 D486 de la C.A.N. 



I 

F -7 

-D2 (W003013571) enseæa compuestos derivados de piperidina especialmente 
los compuestos especificos, G, H, I, J y K del esquema 8: 

V 
BOCN 

BOCHN 
A 

N N 
H N) 

O 

C1 
BOCHN)J1 J 

CI 

PhthN 

I BOCNH1X 
Cl 

c  
G 

N 
07N) 

f 7-1-Cl 

BOCHN\-j 
CI H 

NH 
A I 

-’ 
!!? 

H2N N N "\= 

Ox 

N,,) 

I 
Cl 

Cl K 

N 

H2N’\--Cl 
I 

Cl 

Estos compuestos especificos ya no afectan Ia novedad ahora con la modificaciOn 
de Ia solicitud en estudio no caen dentro del alcance de la materia reclamada. 
Entonces la solicitud en estudlo ahora tiene novedad, por 10 tanto cumple con Jo 
dispuesto en el artIculo 16 D486 de la C.A.N. 

-La anterioridad D3 describe compuestos derivados de piperazina y piperazin-2-
ona especificos al receptor de melanocortina con las formulas: 

-B 
H 

so 



a 
4 

�1 

Pags.54-100, tablas II, Ill y IV, se diferencian en el significado ahora dados a 

sustituyentes 4a, 4b, 5a, 5b de la solicitud, mÆs bien en la forma como se 

distribuye su significado, por lo tanto la presente solicitud es nueva cumple con lo 

dispuesto en el articulo 16 D486 de la C.A.N. 

3.2Nivel inventivo (artIculol8 D486 de Ia C.A.N.) 

Teniendo en cuenta que el estado de la tØcnica enseæa las publicaciones D1 -D3 

que comprenden compuestos relacionados con los derivados de piperazina y 

piperazin-2-ona de la solicitud, pero no resulta obvio para una persona del nivel 

medio del arte derivar de manera evidente los compuestos que ahora se reclaman 

y el efecto farmacologico descrito para esos compuestos asi reclamados, por lo 

I tanto la oficina considera que la invención tiene nivel inventivo, cumpliendo con el 

,ILsito exigido en el articulol8 D486 de la C.A.N. 

Apfiàción industrial (artIcutolg D 486 de la C.A.N.) 

Los derivados piperazina y piperazin-2-ona tal como son reclamados ahora en la 

presente solicitud, son susceptibles de ser sintetizados, por el mØtodo descrito, en 

las cantidades requeridas por la industria farmacØutica, para producir 

medicamentos, por lo tanto se considera que tiene aplicación industrial. 

4 Conclusion: 

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder 

las reivindicaciones: I a 11 (folios: 474-479). 

Bogota, D.C., 04-dic-2009 

(CONCEPTO TECNICO No. 4379 (EXAMINADOR TECNICO COdigo N°202012 I 
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Industria y Comercio 
SUPER IN TEND EN CIA 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

RESOLUCION K 6 8 3 7 8 
Por la cual se otorga una patente de invención 

CERTIFICADO 

Rad. PCT/ 05-122256 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA V 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 invenciOn titulada "DERIVADOS DE PIPERAZINA 
Y PIPERAZIN-2-ONA ESPECIFICOS AL RECEPTOR DE MELANO CORTINA", que 
corresponde a la solicitud internacional PCT/US 2004/013803 de fecha 03 de mayo del 
2004, fue radicada en esta Superintendencia el 01 de diciembre del 2005 bajo el nUmero 
05122256 00000000, para que se iniciara la fase nacional en virtud del Tratado de 
Cooperacion en Materia de Patentes (PCT). 

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad 
Industrial No 570 del 30 de noviembre del 2006, sin que se hubieran presentado oposiciones 
por parte de terceros. 

TERCERO: Que realizado el examen de fondo se requirio at solicitante en los tØrminos del 
articulo 45 de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, para que presentara 

Drespuesta a las observaciones de carÆcter tØcnico visibles a folios 467 a 469 del cuaderno 
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos 
establecidos por esta DecisiOn, para la concesiOn de la patente. 

CUARTO: Que el solicitante mediante escrito radicado bajo el nUmero 05-122256-00008-
0000 del 13 de agosto del 2009, atendiO oportunamente el requerimiento formulado, 
presentando nuevos folios 474 a 479 con el texto de las reivindicaciones que reemplazan las 
originalmente presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas en el 
examen de fondo. El nuevo capitulo reivindicatorio se acepta, como quiera que se ajusta a 
las prescripciones contenidas en el articulo 34 de la Decision 486. 

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el articulo 14 de la DecisiOn 486 expedida por la 
ComisiOn de La Comunidad Andina se otorgarÆn patentes ". . .para las invenciones, scan de 
producto o de procedimiento, en todos los campos de ía tocnologfa, siempre que sean 
nuevas, ten gan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicación industrial". 

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

Fax: 5870284. Linea 0180000-910165 
Web: www.sic.pov.co e-mail: infotsic.pov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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Industria y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

REPUBLICA DE COLOMBIA 
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 

RESOLUCION 6 R 3 7 8 
Por la cual se otorga una patente de invenciôn 

CERTIFICADO 

Rad. PCT/ 05-122256 

SEXTO: Que en el presente caso cumplen los requisitos indicados en el numeral anterior las 
reivindicaciones I a 11 contenidas en los folios 474 a 479, razOn por la cual este Despacho 
encuentra procedente conceder para las mismas el privilegio de patente solicitado. 

RESUELVE: 

ARTICULO PRIMERO: Otorgar el privilegio de patente de invención a la solicitud que entrô 
en fase nacional en virtud del Tratado de Cooperación en Materia de Patentes (PCT), para la 
creación denominada: 

DERIVADOS DE PIPERAZINA V PIPERAZIN-2-ONA ESPECIFICOS AL RECEPTOR 
DE MELANO CORTINA" 

Clasificaciôn IPC: A 61 K 31/495, 31/496, C 07 D 241/04, 241/08. 

Reivindicación(es): I a 11 Folio(s): 474 a 479. 

Titular(es): PALATIN TECHNOLOGIES, INC. 

Domicilio(s): Cranbury, New Jersey, Estados Unidos de America. 

Inventor(es): Shubh D. Sharma, Yi-Qun Shi, Zhijun Wu, Ramesh Rajpurohit, Annette 
M. Shadiack, Papireddy Purma y Kevin D. Burns. 

Prioridad N°: 60/467,442 Fecha: 01 de mayo del 2003 Pals: US. 
60/546,393 19 de febrero del 2004 us. 
10/837,519 30 de abril del 2004 Us. 

Solicitud Internacional N°: PCT/US 2004/013803 Fecha: 03 de mayo del 2004. 

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

Fax: 5870284, Linea 0180000-910165 
Web: www.sic.gov.co e-mail: info(sic.gov.co 

Bogota D.C. - Colombia 



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 t 6 8 3 7 8 

Por la cual se otorga una patente de invención 

CERTIFICADO 

Rad. PCT/ 05-122256 

Vigente desde: 03 de mayo del 2004 Hasta: 03 de mayo del 2024 

ARTICULO SEGUNDO: El titular tendrÆ los derechos y las obligaciones establecidos en la 
.Decision 486 de Ia Comisión de  la Comunidad Andina y demâs disposiciones legates 

vigentes sobre propiedad industrial, precisando que para mantener vigente la patente se 
deberÆ cancelar la tasa anual de mantenimiento conforme lo dispone el articulo 80 de la 
referida norma comunitaria. 

ARTICULO TERCERO: Entregar al titular copia autØntica de esta resoluciôn y el certificado 
de patente, previas las anotaciones en los libros de registro. 

ARTICULO CUARTO: Notificar el contenido de la presente resoluciOn at doctor Emilio 
Ferrero, en su calidad de apoderado de Palatin Technologies, Inc., o a quien haga sus 
veces, entregÆndole copia de la misma, advirtiØndole que contra ella procede el recurso de 
reposiciOn ante el Superintendente de Industria y Comercio, del cual podrÆ hacer uso al 
momento de la notificaciOn personal o dentro de los 5 dias hÆbiles siguientes a ella. 

NOTIFIQUESE V CUMPLASE 
Dada en Bogota, D.C., a los 2 9 DIC. 2009 

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA V COMERCIO, 

GUSTAVO VALBUENA QUINONES 

Doctor 
EMILIO FERRERO 
Carrera 4 NO 72 - 35. 
Bogota D.C. 

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

Fax: 5870284. Linea 0180000-910165 
Web: www.sic.aov.co e-mail: infosic.gov.co 

Bogota D.C. - Colombia 
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