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- P-TEN’E;Y Eve: 378 FASENACIONALI 
PETICION Folios: 2 

Re: P1.-GLAXO GROUP LIMITED.-Solicitud de Patente de Invención en 

Fase Nacional PCT para "COMPUESTO GLUCOCORTICOSTEROIDE 

ESPECIFICO QUE TIENE ACTIVIDAD ANTI-INFLAMATORIA".-

I Clase C073 3100.-Expediente ni:imero 06-001.293.-

1. Me refiero a ml memorial de 7 de Marzo de 2006. 

2. De conformidad con lo 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 la Gaceta 

de la Propiedad Industrial nimero 577 de 29 de Junlo de 2007, solicito a ese 

Despacho proceder a realizar el examen de patentabilidad de Ia presente 

invención. 

(Th 

3. Me permito recordar a usted, que tal como se informó en el Petitorio de 

la invención, la  presente solicitud corresponde a CapItulo I. 

4. Anexo me permito acompaæar recibo nümero 07-96.494, expedido por 

la Superintendencia de Industria y Comercio, que acredita el pago de la tasa 

que dicho examen causa. 

Seæor Superintendente, 

WAA?L’ REDA RICAURTE 

T.P. 53.215 
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SUPERINTENDENCIA DE INDIJSTRIA Y C0ERC1O 

NIT : 800176089-2 

RE IBO OFICIAL DE CAJA : 07 - 96,494 
FE HA : NOVIENDRE 27 DE 2007 

- -- - -: 

No. C6:O1293 -00004-0000 
2E :2 Dep. 2020 NUECREACIONI 

T: ii TE\TEIY Eve: 378 FASENACIONALI 

*1*1* C 0 N S 16 N A C 3 8 PC’OH Folios. 2 

JSITANTE TIPO PA6O BANCO CUENTA No. P460 FECHA P60 Yr. P460 
--------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

V CIA S. A CONSIGNACION BANCO POPULAR 050-00110-6 72074870 27/11/2007 5.339,800.00 

-------------------------------------
NT. RENTISTICO 
-------------------------------------

1 50005-01-01 SOLICITUDES 

: CUATROCIENTOS CUATRO NIL PESOS 

ECIBO BE CAJA APLICADO AL EXPEDIENTE No. 

***I* CONCE PTO *I$** 

-----------------------------------------------------------------------------

CONCERTO TOTAL CONCERTO 
-----------------------------------------------------------------------------

85 EXAMEN BE PATENTABILIDAD BE INVEN 404.000.00 
TOTAL $ 404,000.00 



G. 
Industria y Comercio 
S U P E R I N T E N D E N C I A 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

RADICACION EXPEDIENTE No. 06-1293 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION 

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 577 DE 

FECHA 29 DE JUN10 DE 2007 EL TERMINO HABIL SEIIALADO POR LA LEY 

EXPIRA EL 27 DE SEPTIEMBRE DE 2007 

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de Ia fecha de publicaciOn 
en la gaceta de Propiedad Industrial, deberÆ solicitar y cancelar el examen de 
patentabilidad so pena de que la 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 
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(12) INTERNATIONAL APPLICATION PUBLISHED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT) 

(19) ’World Intellectual Property Organization

 

11111111111111111111111111International Bureau       uiiiv uli ii11111111111111111111111 

(43) International Publication Date (10) International Publication Number 
3 January 2002 (03.01.2002) PCT WO 02/00679 A2 

(51) International Patent Classification7: C07J 121 Rusper Road, Horsham, West Sussex RHI2 4BP 
(GB). WATSON, Simon, James [GB/GB]; 36 Abbotsbury 

(21) International Application Number: PCT/EPO1/07249 Court, Horsham, West Sussex R1113 5PT (GB). 

(22) International Filing Date: 26 June 2001 (26.06.2001) (74) Agent: BECKER, Konrad; Novartis AG, Corporate In-
tellectual Property, Patent & Trademark Department, 4002 

(25) Filing Language: English Basel (CH). 

(26) Publication Language: English (81) 

(30) Priority Data: 
0015876.6 28 June 2000 (28.06.2000) GB 

(71) Applicant (for all designated Stares except AT US): NO-
VARTIS AG [CHJCH]; Schwarzwaldallee 215.4058 Basel 
(CH). 

(71) Applicant (for AT only): NOVARTIS-ERFINDUNGEN 
VERWALTUNGSGESELLSCHAFr MBH [AT/AT]; 
Brunner Stiasse 59, 1230 Vienna (AT). 

-_ (72) Inventors; and 
(75) Inventors/Applicants (for US only): CUENOUD, 

_- Bernard [CH/GB]; Wimblehurst Road, Horsham, West 
Sussex RH12 5AB (GB). BEATTIE, David [GB/GB]; 
13 Thelton Avenue, Broadbndge Heath, Horsham, West 
Sussex P.1112 3LS (GB). KELLER, Thomas, Hugo 

-_ [CH/GB]; 27 Tanbiidge Park Horsham, West Sus-
sex RHI2 1SF (GB). PILGRIM, Gaynor, Elizabeth 
[GB/GB]; 46 Charlock Way, Southwater, West Sussex 
RH13 7GS (GB). SANDHAM, David, Andrew [GB/GB]; 

- - 

=_ (54) Title: ORGANIC COMPOUNDS 

to 

T H3 

0  
HO. 3"104

 
,7.I1jI1ICH3 

LJ 

Designated States (national): AB, AG, Al, AM, AT, AU, 
AZ, BA, BB, BG, BR, BY, BZ, CA, CH, CN, CO, CR, CU, 
CZ, DE, DK, DM, DZ, EC, EE, ES, FL, GB, GD, GE, GH, 
GM, HR, RU, ID, IL, IN, IS, JP, KE, KG, KP, KR, KZ, LC, 
LK, LR, LS, IT, LU, LV, MA, MD, MG, MK, MN, MW, 
MX, MZ, NO, NZ, PL, PT, RO, RU, SD, SE, SG, SI, SK, 
SL, TJ, TM, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VN, Y(J, ZA, 
Zw. 

(84) Designated States (regional): ARIPO patent (GH, GM, 
KB, LS, MW, MZ, SD, SL, SZ, TZ, UG, ZW), Eurasian 
patent (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, TJ, TM), European 
patent (AT, BE, CH, CY, DE, DK, ES, FL, FR, GB, GR, IE, 
IT, LU, MC, NL, PT, SE, TR), OAPI patent (BF, BJ, CF, 
CG, CL, CM, GA, GN, GW, ML, MR. NE, SN, TD, TG). 

Published: 
- without international search report and to be republished 

upon receipt of that report 

For two-letter codes and other abbreviations, refer to the "Guid-
ance Notes on Codes andAbbreviations"appearing at the begin-
fling of each regular issue of the PCT Gazette. 

(57) Abstract: Compounds of formula (I), where R is a 
monovalent cyclic organic group having from 3 to 15 atoms 
in the ring system, useful as pharmaceuticals. 

F 
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have important pharmacological properties. For example, they have a high anti-

inflammatory activity, which can be demonstrated by their inhibition of TNF-alpha synthesis 

and release in a human macrophage cell line and by their inhibition of inflammatory 

conditions, particularly in the airways, e.g. inhibition of eosinophil activation, in animal 

models, e.g. mouse or rat models of airways inflammation, for example as described by 

Szarka et a!, J. Immunol. Methods (1997) 202:49-57; Renzi et al, Am. Rev. Respir. Dis. 

(1993) 148:932-939; Tsuyuki et al., J. Clin. Invest. (1995) 96:2924-2931; and Cernadas et al 

(1999) Am. J. Respir. Cell Mo!. Biol. 20:1-8. 

(Th Compounds of formula I exhibit surprisingly low systemic side effects at therapeutically 

effective doses. Compounds of formula I have a long duration of action, with a potential for 
once-a-day administration. 

Inhibition of TNF-alpha synthesis and release from the human macrophage cell line U937 by 
compounds of formula I may be demonstrated and measured in an assay as described by 
Sajjadi et al. J. Immunol. 1996;156:3435-3442. Compounds of Examples 3, 11, 14, 17, 19, 
26, 34, 37, 39, 51, 60, 67, 72, 73, 90, 99 and 101 have IC50 (nM) values of 0.035, 0.025, 
0.100, 0.05, 0.046, 0.024, 0.10, 0.102, 0.101, 0.048, 0.048, 0.048, 0.102, 0.159, 0.076, 
0.106 and 0.208 respectively in this assay. 

In vivo anti-inflammatory activity may be assessed by inhibition of lung eosinophilia in rats 
using a modification of the method of Szarka et al op cit. Male Brown Norway rats 

(approximately 200g) are sensitised on day 1 with an intraperitonial injection of 0.5 ml of a 
mixture of ovalburnin (0.02mg/nil) and aluminium hydroxide (20mg/mi), followed by 
Acellulare pertussis adsorbat vaccine (0.2m1 of a 1:4 dilution with 0.9% saline). The 
procedure is repeated on day 15 and day 21. On day 28 the test compound is administered 

intratracheally as a dry powder lactose blend under isoflurane anaesthesia. 24 hours later the 
sensitised dosed rats are exposed to an aerosol of ovalbumin (5mg/mi) for 60 minutes and 
after a further 24 hours they are sacrificed. The lungs are removed and alter lavage with 
Hank’s solution (balanced salt solution, lOOmI; EDTA 100mM, lOOm!; HEPES 1M, lOmi, 
water 1000ml), eosinophil numbers in the recovered solution are quantified directly using a 
Corbas Helios SDiff apparatus (Hoffman-LaRoche). 

Compounds of Examples 14, 17, 26, 34, 37,39,51, 60, 73,99 and 101 exhibit a reduction 
in eosinophil count compared to vehicle control of 65, 71, 63,90,61, 76, 69,67,43,48 and 
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Claims 

1. A compound of formula 

7 Ha 

HO H3 ,,004

1i1CH 3 

Cl  

F 

where R is a monovalent cyclic organic group having from 3 to 15 atoms in the ring system. 

2. A compound according to claim 1, in which R is C3-C6-cycloalkyl. 

3. A compound according to claim 1, in which R is an at least partially saturated heterocyclic 

group having 5 to 10 ring atoms, of which one or more are ring hetero atoms selected from 

nitrogen, oxygen and sulfur. 

4. A compound according to claim 3, in which R is a 5-membered heterocyclic group having 

one ring hetero atom. 

S. A compound according to claim 1, in which R is phenyl or naphthyl optionally 

substituted by one or more substitutents selected from halogen, hydroxyl, C1-C4-acyloxy, 

cyano, C1-C4-alkyl, halo-Cl-C4-alkyl, ClC4-alkoxy, amino, C1-C4-alkylamino, di-(C1-.C4-

alkyl)amino, C1-C4-acylamino, C1-C4-acyl(C1-C4 alkyl)amino, C1-C4 alkylsulfonyl(C1-C4-

alkyl)amino, C1-C4 alkoxycarbonyl, C1-C4-alkylthio, or 5-membered N-heterocyclyl. 

6. A compound according to claim 1, in which R is a heterocyclic aromatic group having a 

5-membered heterocyclic ring with one, two or three ring hetero atoms selected from 

nitrogen, oxygen and sulfur, the heterocyclic ring being unsubstituted or substituted by one 

or two substituents selected from halogen, C1-C4-alkyl, halo-Cl-C4-alkyl, CI-C4-alkoxy, C1-
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water, end driad. A .oiutlon of 3.81 g (0.0174 zoo)) of trl  
ethy1iuY7oioo3 Iodide in 75mL of DM80 wes mbb,.d with 

W4 ME (0-018 =A *t o&= hydride (5% oflempunalon) and 
agitotad for I hat mom tampereto* Tothminonwmsdded 
the dried crude tcaylitlan product dbwo)ved in 2 niL of DM80 
dropelse. The rercUon mizIwe we, ethied foe 30 win sad 
prwWuW into Ice witir. The resultant cru6 probd wea 
thathgrahed an silica gel. thu, producing 295mg (48%) of 
M. top 214IC; UVISM 

4.4.Ettyi49P4M-ms1by1sne4-oio-19-ant-
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Method C. e.4.Ecbrin-1SD,iU-aesbsinne-3-ozo47o-
pren*4.4dleni1j7.cuboIactona (is). A solution of 670 
mg (0.0018 tool) oil? and 670 mg (0.003 zoo)) OIDDQ In 13.8 niL 

of tolutne wee dined to 5  it 100 ’C. The reaction Solution 
wis then diluted with ether, wmbmd with wee sodium bl-
mabonewsclut  The omldzo, 
we, then chremetogrephad on dim yd. Aftermyeamuft 
frodrcpytesf,natons.445 mg (67%) of 11 wmcbtabmda 
rap 200°C; CV o � 15200. 
Ln.481,14e,nhll.pn%nt.1Adi. 

an .1? WbOI*C*OII (11). Under the bav.dcacrjbed eon-
ditbwa, 600 tag (0.0018 ron)) of Ii wes tianeforrord to 620 zag 
(67%)ef15upno!1 UVe,,.i4940. 

Rnguetry 

No, &4767242’; i, 67372.814; 5,101729.34.9; L 
101785$9$ 7, 101534-164; 5, M22-99-1:9,  10 
13371344-9; 11, 101584-17-7; 12, 101788-34-9; 13 101765-58-fl 
14 1337S8-25. iS, 101534.15-filL 101785 -0.f.l1n, 50.000. 
altiosterone. 82-39-I. 

Synthesis and Evaluation of Antlinflainmatozy Activities of a Series of 
Corticosterold 176.Estars Containing a Functional Group 

Hineski Ueno,’ Akir. Marnyama, Mi.mt*yoshl Mlyake, Eteuko Nikon, Konickiro Nikan. Kahn) Umenu, and 
Inn) Nitte 
Fharraaeenticil, Laboratory, Rsraarth Center, Mitsubishi Kand Cra-paroikn, 1000 I( cehida-cho, Midcri-ku, 
Yokoherro-clg. Kanagaoo W Jepao. Received Jeonwy 14.1991 

A urtes of 21-desozy.21 soontiwotenoldi this contain a ftwdonimUzed eats, group at 17 hub= prepared 
and .e..nlrod to separate their ipatomic activity from topical satUnflansmsaw igtivlty. Introduction of the 
functionaluzed ester ircup at 17a we, carded roil by en scid-catalynd feomatlon of cyclic ostho Were with 
lla.21-bydrozyl groupe of cordwsterolds sad iubaeu,nt add-catslyud hydre)ytia. Ai to the functional group. 
chioro, mathozy. sortony, r)anih cyclopropyl, or a1koe7carbon4 group wen introduced at the terminal ombon atom 
clth. 11 at. group. The topical a flenaritays enzl systemic activity of these compounds were 
euzobned and bonito sigo20omt depatelentanthef ’thelnth.11a.estein. Azaanethesedarlvitiw., 
� aerieeof 17n-a carborojl)slksno.tn (i7u.000(0H1),,000R) showed an excellent pipenitino of lb. syetocntc 
activity from topical actMty. The effect. of the numbir aimetbylsa. group. (n) and of the sibyl group. of the 
sole, (R) on either topical or systemic activity of the corllcosterold derivative, were alao InvestIgated. 

Introduction 
Since hydroanlienne was introduced hoo 

use.t marty structural modiflestlona of the hydroomtbwne 
molecule have been made with the aim .tenhanektg en-
tllnflammatory potency. Important sucturaI modifies-

1m3 and introduction 
of. double bond atC4 peakion of tim uteroldgl sktleto& 

Also, It Is confirmed that esterificatlon of the 17c. 
and/or 21-hydroxyl groupi’ and raplaciment of the 21. 
hydroxyl group with a halogen eto& enhance the topical 
anti_itiut’ activity due to Improved prnetvatlon of 

(1) Silirberger. It B4 Wittea, V.H Jbweot. Duet. 11*19.101. 
(2) (a) Feted, J. Sabo. P. P. SynthesIs of 17c.Hy,nrzyccntico. 

dtro1ie sod Its 9e.KuI6 DazIvatIcs. Prom 11.’Epl.I’Ta. 
hydrozycartlanterca..

 
J. Am. Chain. Soc. 11* iS, 2073. (hi 

Filed, J4 Sabo, 9. H. So.Pluoro De,mntb’u of Contitona sad 
llydrmortaoae. Ibid. 1954, iS, 1460. 

(3) WS  0- B. Thonpmo,J. 1.: Miewisln, 9. .’4 H-, A. 

sod Related Compomda. 4. 4-Methyl Startids. J. Mt. CAsio. 
Soc. 1535. 78.6213, (h) Anth, 0. 9.g 

Fried, J., Jednitco. 3). D. E Hoff, 9.9.; Saran. I.. H SIIbw. 

H. 
H.i Stoerk. IL C., Maw, C. A. ithyleted StaId.. 2. iRe-Methyl Los-

Ioas of Cortisone. us Mew flioup dAwtUallazoatigy Sec. 
aid,. Os-Halo Derived".. Ibid. tIM. 50. 8151. (:) CUvto, 

9. P.. Reuseir. a Ha, H. W Hetabbeti. 9. D.’l’olbedznf, 
84 Elites, lit; Penman, P. L.; Pechet, St 58. 14-Albylaled Corticoid.. 3. i50Metky1-1s-iiuoropndn1aulznc li-Aeslase. IbId. 1968. 00.5W. (4) H.reoi, H. L Seisitc. *135. 12171 (61 McKenzie. A. W., Athlnzo, ft. 58. Arch. Dingo. 1954.62.741. (6) Phililpa. 0. H V,zirothm of Topical Cwtliv..Id Aeziti0y. Clara Syinpoelum Cotuchifi Llvinystonsi l.ondoo. 1175. 

the skin and to Increened affinity for the glucocorticold 
---.-’-- 7 Li $ result łf thee. modifications, 1.chloro.Ia.thwro. 1117o-d1bydronr-l6fl.mehylpregna4,4d1ene,20.dlone l’lce-pioplonate (dabatsici praplonate, OF) Is found to hive the itrongest topical onthnflernm.tnxy ictivity In dinkal 

ma (In the other hind, CF ilso Ibowe ’even 
adverse 

effiEa
 and dermil atrophy. 

In the fielittle sucesen hen been 

achieved In undesired side uffscta 
from topical .ntlinfiammatory activIty except for 21. 
earbozylata’ and I1carboxyIate1° derlvalbess. However, the ontffilIemstoy activity of neither derivatives lien strong is that of CP. TeutiÆ 

it 
sL’ and K.rteaz and 

(7) Soln,A.J.;Trecb,KbtSi.to,9.W.5utn,)4,JRsI. 
stirs A01tty of I7c. and/co 21-E4it, and i7s.21’Dteslan 

at 

Cat**sl for eGincocoeticoid Receptor Etom Thyuaocytae. J. 
Mid. CAsio. 1512,23,711. 

(5) Cwuthsca. J. A, August P. .1; Staughtop. B, C. V. Observe-
tiers on the Systemic Effect of TopIcal Clab.ecol Proplenat, 

(Dsramveta). & Mod. J.Iri5,4,205. (5) Ii) Lee. 15.1.; Sollmiti, 58.9.1. Aotl4rflimmstoiy Steroldi Without Pltult*zy.ednnel Supniresolon. Stoic. 1W 216, t1w5. Ptia,m.col IllS, 27,611. (a) Lee. H. J. Slid, 4.; KIm, 

IL P. Topical Ancl4nflimniixory Activity otEsters ct3xartd 21-Ok Acid,. Slvoldi 1U3, 0 35. (10) PhIllips, 0. H4 Rein, S. M. Engflat, A. P4 Wccll,tt, 9. A. ChiorameIlyl 1?u.ecttozyt.-IIuoeo-11$-hydeoey-iO3. raetbylososnda-t,5-df.ns-175.cazt,oeylet,. German Patetit 2.904.614,19Th CAirn. Ahdr. ISM 92, 6914 0Q22-2923/9111534.2453$0t50/0 0 MI Atisitcait Chemicel Society http://pubs.acs.org/doi1abs/1 0. 021/jm001 12a023 17/03/2009 
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA V COMERCIO 
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

2020 
Bogota, D.C., 

Abogada 
ALICIA LLOREDA 

ASUNTO RadicaciOn 06-01293 
TrÆmite 011 
Evento 379 
Actuación 430 
Oficio 955 
Folios OOS 

Patente de Invención FX1 Patente de Modelo de Utilidad F1 
Via Nacional 

Via PCT (Ease Nacional) Fx1 Cap. I 7X Cap. II 

No. Sol. I nternacional PCT/EP2004/0078 19 
Fecha de Presentación Internacional 09/07/2004 

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

1. Documentos estudiados 

DescripciOn: Folios 62 a 112 como se radicô inicialmente. 

Reivindicaciones: Folios 113 a 120 como se radicô inicialmente. 

Prioridad: Folio 1 GB 0316290.6 del 11/07/2003. 

2. Objeto de la invención 

TItulo: COMPUESTO GLUCOCORTICOIDE ESPECIFICO QUE TIENE ACTIVIDAD 
ANTI-INFLAMATORIA. 

Obieto de la invenciOn: El objeto de la solicitud consiste en compuestos 
glucocorticoides agonistas del receptor de glucocorticoide de la serie del androstano, 
sus procesos de preparaciOn y sus composiciones farmacØuticas. 

El problema planteado en la solicitud es la necesidad de proveer nuevos compuestos 
agonistas del receptor de glucocorticoide de la serie del androstano que sean ütiles 
en el tratamiento de trastornos inflamatorios. 



Para solucionar este problema tØcnico la solicitud proporciona nuevos compuestos 
de formula (I), sus procesos de preparacion y sus composiciones farmacØuticas. 

Reivindicaciones I a 12, 17 v 18: Compuestos de fOrmula (I). 

Reivindicaciones 13 a 16: Una composiciOn farmacØutica que comprende un 
compuesto de formula (I) junto con uno o mÆs excipientes. 

Reivindicaciones 19 y 20: Un proceso para preparar compuestos de fOrmula (II) para 
obtener compuestos de fOrmula (I). 

Se catalogO el objeto de la invención segün  la IPC en las categorlas C07D 239/20, 
A61  31/56, A61   5/44. 

3. De la solicitud de Patente 

Reivindicaciones (artIculo 30 D 486) 

En la reivindicaciOn 1 se utilizan tØrminos como arilo, arilo sustituido y heteroarilo 
que son muy generales y no son lo suficientemente concisos. 

(ml La reivindicaciOn 15 no es concisa al indicar "que comprende adicionalmente otro 
agente terapØuticamente activo". 

4. Determinación del Estado de la TØcnica 

Considerando que la fecha de presentaciOn de la primera solicitud de patente de la 
cual se reivindica prioridad es 11/07/2003, se encontraron los siguientes 
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud: 

No Documento Tiltulp Fecha de 
publicación 

Dl 

- 

WO 0200679 Organic Compounds 03/01/2002 
Synthesis and evaluation of antiinflammatory 

D2 Articulo* activities of a series of corticosteroid 17 01/08/1991 
alpha-esters _containing _a_ functional _group  

Journal ot Medicinal chemistry, American chemical society, Vol 34, No 8 pÆg 2468-2473 



S. AnÆIisis de patentabilidad (artIculo 14 D 486) 

Se procediO a evaluar los requisitos de novedad, nivel inventivo y aplicaciôn 
industrial con el fin de establecer la patentabilidad de la invenciôn reivindicada en la 
solicitud en estudio. 

Nivel Inventivo: (artIculo 18 D 486) 

La reivindicación I de la solicitud reivindica compuestos de formula (I). 

Donde X = OxIgeno o Azufre 
R1= Aiquilo C1.6 o Cicloalquilo C38 
R2= Metil 
R3y R4= HalOgeno 

Le 

El estado de la tØcnica mÆs cercano es DI, el cual describe compuestos de formula: 

Donde R = Cicloalquilo C3.15 

F 

La ünica diferencia de los compuestos de la solicitud con respecto a los de DI es el 
cianoØster de la posiciOn 17 en lugar del metilØster (recuadro). 

La publicaciôn D2 (abstract) describe corticosteriodes con actividad anti inflamatoria 
que contienen un ester funcional en la posiciOn 17 en donde se introducen 
sustituyentes como cloro, metoxi, acetoxi, ciano, cciclopropil o alcoxicarbonil, por lo 
tanto se deduce que D2 sugiere la inclusion de un cianoØster en la misma posiciOn 
que los compuestos de la solicitud. 

Los compuestos de la solicitud, al igual que los descritos Dl y D2 tienen propiedades 
farmacologicas como agonistas del receptor de glucocorticoide y por ende son ütiles 
para el tratamiento de trastornos inflamatorios, por lo cual el problema tØcnico 
planteado ya habla sido resuelto por los compuestos divulgados en el estado de la 
tØcnica relacionado. 



As! las cosas, vemos que las diferencias estructurales de los compuestos de la 
solicitud con respecto a Dl, estÆn claramente sugeridas en D2 y aün as!, no le 
conceden a los compuestos reivindicados un efecto tØcnico inesperado a ventaja con 
respecto a los presentes en el estado de la tØcnica, ya que tienen las mismas 
propiedades farmacolôgicas y los datos presentados en la solicitud no demuestran 
una mayor efectividad y/o eficacia si se comparan los valores de C150 (en el rango de 
0,1 a 1,0 nM). 

Debido a que Dl y 02 divulgaban previamente glucocorticoides de estructura similar 
y con las mismas propiedades farmacologicas, el experto en la materia motivado por 
sus ensenanzas y aplicando sus conocimientos bÆsicos en el arte, modificarla el 
metilØster de la posición 17 por el cianoØster sugerido en D2 y lograria obtener de 
manera obvia los compuestos reivindicados en esta solicitud, por Ia tanto el objeto 
reivindicado no tiene nivel inventivo. 

6. Conclusion 

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados as!: 

No Documento Reivindicaciones Afectadas Requisito que Afecta 

Dl WO 02/00679 1 a20 Nivel Inventivo 

D2 ArtFculo* I a 20 Nivel lnventivo 
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En cumplimiento del artIculo 45 de la Decision 486 de la Comisiôn 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 comunicaciôn. En caso 
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesiOn, se denegara la patente. 

I NotifIquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del 
capItulo quinto del titulo primero de la Circular (mica NO 10 de 2001. 

ALIX CARN(ENZA CESPEDES DE VERGEL 
Jefe de Disiôn de Nuevas Creaciones 

El anterior requerimiento fue notificado por fijación en lista, de fecha 
u 

ABE. AW 

EXAMINADOR TECNICO 
CONCEPTO TECNICO No. ?’ Codigo No. 202077 


