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PRQPIEUAD ANTELECTUAL

cantidad de betaina esta dada por Ias proporciones en Ias reivindicaciones.
Con la anterior modrﬁcacién queda subsanada Ia objecién frente a la claridad

de dlcha relvmdicambn

lgualmente, en atencsén a 1a objeclén del Seﬁor Examinador sobre el nivel
inventivo de la solicitud, la diferencm en D1 y DZ es que las reivindicaciones
originales estan dirigidas a Ias sales antntranspurantes con alummlol Zirconio/
glicina. La betaina se aﬁade para establllzar las especies de las sales que se
forman para las especies del zwconio El objetivo de la presente solicitud es
estabilizar el producto para obtener una mayor vuda del mlsmo.

Del mismo modo, la adiclén de betaina en‘comparaclén con la glicina
adicional provee el aumento en la establlldad R

En este mlsmo sentldo y: sobre la objemén de! Seﬁor Exammador en razon a
la demostracnén del efecto técnico alcanzado por la mVencmn le rogamos
revisar las pruebas comparatwas que se encuentran consngandas de la
pagina 41 a 44 Y. la Tabla I De ahle es claro que las formulaciones de
betaina son- una mejora 1m'ezspe:radn con respecto a Ias formulacuones de

gllcma

En refuerzo de este efecto mesperado es preclso anotar que nada en los
documentos cntados llevana aI técmco versado eh la materia a la
composncnén especif ca objeto de Ia |nvenclén Asumismo, Ia combinacion de
estos documentos no desemboca en nmguno caso en la invencién
reclamada. | g

Asi, en vista de una mvenclén no de‘nvada del arte prevno y que muestra un
efecto técmco sorprendentev es evldente que nos encontramos ante una
patente e

Par lo anteriormente expuesto y. las modn" cacnones reallzadas al capitulo

relvmdlcatorio respetuosamente sollmtamos el retlro de las objeclones ala

O
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presente solicitud, ya que, en opinién del solicitante, cumple con todos los

requisitos establecidos en la Decision 486.
De la Sefiora Jefe,

Atentamentes

\//«37 //,/%

UAN PABKO CADENA SARMIENTO
® T.P. No. 57.492 del C.SJ.
‘ C.C. 80.410.337 de Usaquén
Carrera 7 No. 71-21, Torre B, Of. 402

| Bogota, D.C., junio de 2009
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REIVINDICACIONES

. Una sal estabilizada de aluminio/zirconio/glicina que comprende una Betaina de la

formula (I):
o(-)
\
CH3 c=0
Iy /
ch-"lil“"CHz
CHj
Formula I
En:

(a) una proporcién total (Betaina +glicina) / Zr en la escala de 0,1-3,0: 1;

(b) una proporcién de Betaina a'glicina de por lo menos 0,001: 1,y

(c) por lo menos el 0,1% de Ia proporcion de Betaina + glicina es proporcionado
por la Betaina.

. Una sal estabilizada, de acuerdo con la reivindicacién 1, en la cual la proporcion.

total (Betaina + glicina)/Zr esta en el rango de 0,7-1,5:1.

. Una sal estabilizada, de acuerdo con la reivindicacion 1, en la cual la sal glicina de

aluminio-zirconio es un miembro del grupo que consiste de triclorhidrex glicina de
aluminio zirconio, pentaclorohidrex glicina de ‘aluminio zirconio, tetraclorhidrex
glicina de aluminio zirconio, octaclorohidrex glicina de aluminio zirconio, complejo
de triclorohidrex glicina propileno glicol de aluminio zirconio, complejo triclorhidrex
glicina dipropileno glicol de aluminio zirconio, complejo tetraclorohidrex glicina
propileno glicol de aluminio zirconio, complejo tetraclorohidrex glicina de propileno
glicol de aluminio zirconio y mezclas de cualquiera de los anteriores.

. Un producto antitranspirante preparado con una sal estabilizada de cualquiera de

las reivindicaciones 1, 2 0 3.

. Un producto desodorante preparado con una sal estabilizada de acuerdo con

cualquiera de las reivindicaciones 1, 2 0 3.

. Una barra antitranspirante y/o desodorante que comprende:

40-55% de ciclometicona,;

20-30% de alcohol estearilico;

7-15% de talco;

15-22% de una sal de acuerdo con la reivindicacion 1 agregada en forma
de polvo; y



1- 3% de fragancia.

7. Un antitranspirante de bola y/o desodorante que comprende:
45-65% de ciclometicona,
0,1-10% de ciclometicona/dimeticona copoliol;
10-25% de una sal de acuerdo con la reivindicacion 1 en una solucion como
25- 45% activo sobre una base anhidra en agua;
5-30% de agua; y
1-3% de fragancia.

8. Un antitranspirante y/o desodorante sélido blando que comprende:
40-70% de elastdbmero en ciclometicona;
5-15% de esferas de polietileno que tienen una densidad en la escala de
0,91-0,98 g/cm3 y un tamario promedio de particula en la escala de 5-40
micras,
10-20% de C12-15 alquil benzoato;
0,1-25% de una sal de acuerdo con la reivindicacion 1 agregada en forma
de polvo; '
1-15% de dimeticona; y
1-3% de fragancia.

9. Un gel antitranspirante y/o desodoerante que comprende:
5-50% de ciclometicona;
0,1-10% de copoliol de ciclometicona/dimeticona;
0-10% de poliisobuteno 250 hidrogenado;
0-10% de C12-15 alquil benzoato;
0-10% de dimeticona;
0,1-25% de una sal de acuerdo con la reivindicacién 1, agregada en forma
de polvo 0 como 10-25% activo en solucidn (25-45% activo sobre una base
anhidra);
5-50%; y
1-3% de fragancia.
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S mzxture is surred at room tempera’cure for a short penod of tlme and then spray dried to

10

":,&OILOng-'-] e |
 45-65% (particularly 55%) ayclomethmone (espemally DS cyclomeﬂncone)

30

s )

e 0-30% (partxctﬂarly 21%) stearyl alcohol
7-15% (parnculaxly 10%)tale T
i 15-22% (parhcularly 22%) anupersplrant actwe in powder fonn

-3% (paxnculaﬂy 2%) ﬁ'agrance

obtam the salt in-powder . form et

Ifthe product is used as a sohd powder, the s:zs of the pamcles of antiperspirant -
active of the mvent:on cun'enﬂy does not. appear 1o be critical and may. include
_conventlonal sizes such as grem ﬁhan 2t 100 mxcrons, with selected grades havmg

~an average parucle size of 30~40 mzcrons‘ ﬁner mzed grades having an average

\ partxcle size dlsmbunon ﬁ'om 2 10 mmrons mth averaga size of about'7 microns as
‘made by a dry-—gnndmg msthod and mmxomzad grades of the type described in a co-

.. pending patent apphcat:on U S Senal Number 9/579,322 havmg an average particle -

51ze: of less ﬂaan or equal to 2 mxcrons, partwularly less than or equal to 1,5 microns.
, The enhanced salts of ﬂrus mvexrtion may be used to formulate an’tlpersplrants ‘_
having nnproved emcacy Such amlperspxrants inchude solids such as sticks and

 creams (creams sometimes bemg included in the term “soft solid™), gels, liguids (such
a8 are suitable for roli-on products), and aemsols The forms of these products may be

suspensions or emulsmns i ;Lw *

. Itis preferred that the glycol content of the formillaﬁons be kept fo 6 um N o

" Examples of smtable fomulanons mclude thc follomng
S_g_lgg Stick produsts may be made Wrrh convannonal geﬂmg egents such as stearyl

) alcohol a:nd dlbenzyhdene sorb1t01 A sample fonnulatwn isas follows:

40-5 5% (partxcularly 45%) cyclomethmone (e:specmlly D5 cyclomeﬂucone)

-3% (parucularly 2%) :Eragrance

0.1-10%. (particulatly 3%) cyclomethlcone/dxmethacone copolyol (such as  Dow =
Coming2-5185€C) - \ R

10-25% (parncularly 20%) ﬂnﬁpﬁsplraut active in squ:uon foml (25~45% actives on an.“ | o
_ anhydrous basw in Water) e s . Y o

5-30% (partlcularly 20%) wate

'_S_o__gp_l,;gs Soft sohds may be made with formulauons descnbed in co-pendmg patent

application. (U S. Ser:al Number 9/273152 and PCT Pubhcanon number WO -
99/51192 Asample fcrmulation is as,follows |
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We claim: - .

WO 02/34211 PCT/US01/32348

1. An alummum zucomum te’a‘achlorohydrex glycme salt havmg 2 metal to

chloride molar rano in the range of 0

9~1 2 I a.nd 2 glycme zzrcomum molar ratio

.._greaterthanlii 1 : ; b

2. An alummum zmcumum teh*achlorohydrex glycme salt acoordmg to Claim 1-

wherem 'che glycme zncomum molar ratio is greater “rhau 1 41,

3 An alummmn monium temchlorohydrex glycme salt accordmg to Claim 1 |
wherein the metal to chlomia molar rat:w zs m the nmge of 0. 9-1 1 1

4, An alummum z:rcanium tetrachlomhydrex glycme sal’c accordmg to Claim 2

. .wherem the metal to chlonde molar ratw Ls m The range of 0. 9-1 1:1.

! i

5. An anuperspwant composmon made mth an. alummum ZiTconium

o tstrachlorohydrex glycme salt havwg ) mertal to chlonde molar ra.no in the range of 0.9~
. L2:d;anda glycmc mrcomum molar ramo greai'er than 1 3‘1

6 An antiperspmt composmon accordmg to Cla.\m 5 wherem the aluminum

| zirconitim te’srachlorohydrex glyome salt has a glycme mcomum molar ratio grester
than 1.4:1.. i s

7. An anhpersp:rant composmon aac.ordmg to‘ Cleum 5 wherem the metal o
chloride molar raﬁo of the alummum zzrc:omum tatrachlorohydrex glycme salt is in the

range of 0. 9-1 1 1

8  An a:atxperspzram composmon accordmg to Claun 7 wherem the metal to‘
chlorids molar ratio of the alummum mcumum tetrachlorohydrex glycine salt is in the .

raug_ofDQ 1 1; 1-,_

AL







ALUM]NIUM SALIS oF BE BEAINE cmonmn '
AND coMposmous coNT NG THE SAME .

~ 'This mvennon relatea to- new, uminium salts useful 5

a8 pharmaceuﬁcals and in cosmetology, to a process for

their preparation and compositions containing them. *
The new aluminium salts of this invention ate those

: compounds of the' general t‘ormulm o o

| (Qﬂakg:_‘ﬂ‘fzﬂmq 1 ,.'AMO_#)@,QT?,

'wherem a repmenm an integer from 1 to 4 (pmferably

1orz),breprmtsanhwger&omHoﬁandcrepre- ,

sents an jnterger from 110 13, the numbers représented -
by the indices g, bandcbeingconnemdbytherela

tionships 36 = & -+ ¢ and:the ratio b/a is equal to or 0
greater than 1 and less than ‘or equal to 2.5. The pre- = -:1
ferredaluminunusaltisthatofformtﬂalwhereinaisz, ;

bis 5'and ¢is 13,

According to.a feature of the presem invenuon, the
. dluminium salts of general formula I are prepared by the 25‘ '

process which comprises reacting an aluminium alkox-

ide with betaine chloride in aqueous solution, the alu-

minium alkoxide being used in an amount correspond-

ing to the proportion of aluminium in the desired prod- 30

uct of general formula 1. j

'Preferably, the aluminium alko:dde used is one. ob-
tained from an aliphatic alcohol containing 1to 3 cart
bon atoms, such as aluminfum methoxide, sthoxide or.
isopropioxide. In its most preferréd aspect, a suSpension
of aluminium isopropoxide -in isopropanol ‘js reacted.
with an aqueous solution of betaine chloride at'a tem-
‘perture between 50° and. 80° C. The prefmad molar

ratio of aluminum isopropoxide 1o betzdne chloride is s

2.5:1.0,

The aluminium salts. of general formula I obtamed 40

according to the aforedescribed process can be isolated -
from the reaction mixture after. concentrating thie latter -
the residue obtained with a poor solvent such as acetone
or diethyl ether.

4,058 597 ‘
The i‘ouowing Examples illustrate the preparation'of

AT

2
the new alununium salts of the present invention. ‘

A EXAMPLE 1
Alumiuium isopropoxide (205 8 g 1.005 mole) Sus-

pended in anhydrous isopropanol (300 co.) is added,

- over the course of 10 minutes, to betaine chloride (61.8
‘840,402 mole) dissolved in distilled water (3,000 cc.) at
60° C. After the end of the addition, the reaction mix-

10 ture is stirred and hested at 60° C. for 3 hours. The

D

isopropanol is then removed by distillation under re-
+ duced pressure. After filtering the reaction mixture to
© remove insoluble impurities, the filtrate is concentrated

s to dryness under reduced pressure. The white product .
1 -obtained ‘is taken up several times in diethyl ether, fil--

 tered off and then dried wnder reduced pressuré at 40°
_C. This gives an aluminium salt of betaine chlaride

" (124.6 g 0.188 mole) in the form of a whtte powder |

correspoudingtotheformula
mg—--cns-m a7
N & f‘:"‘c,le“. L H ‘ i
A.l% - zos(mmy =204 ¢
o EXAMPLEZ o

Follqwing the procﬁdure of Example 1 but starting

Withbetaine chioride (199.5.g.; 1.3 mole) in water (1,300 -

"¢c.) and aluminium isopropoxide (266 g.; 1. 3 mole) in
“isopropanol ‘(260 cc.), an aluminjum salt of betaine
" chioride (257 g.) is obtained in the form of a white pow-
" der, melting at 2 temperature aboye 260° C,. and corre-

5 sponding to the formula

(cHa)sw-—-curaoo © AKORH),

The present mventxou mcludes within its soope phar-

mnceutical compositions comprising, as active ingredi-.
45 - ent, at least one of the salts of general formula I in asso-

“The aluminjum salts of géneral formula T posms clation with a pharmaceutical carrier or coatinig. The

“useful pharmacological properties coupled: Wlth a'low.:
toxicity. They are particularly viluable as anti-leer
agents, as agents which protect the gastro-intestinal

mucous membrane, and &s agents which protect the 50

‘liver. They aléo have a good cicatrizant activity.
In animals the salts of general formiula T, used at doses
_of between 0.25 and 1 g./kg. animal body weight and: -
administered orally, have proved active agmnst gastﬁc

" invention includes especially such preparations made up
" for oral, parenteral or rectai ‘administration or topical, -

- especiaily dermal application, e.g. as ointments.

‘Solid compositions for oral administration include .

tablets, pills, powders and granules. In such solid com-
posiﬂons the active corapound is admixed with at least
. one inert diluent such as sucrose, lactose or starch. The
compositions may also comgprise, as is normal practice,

ulcers induced experimentally (i) in rats in dccordance 55 additional substances other than inert dilnents, e.g. lu-

with the technique of H.: Shay et al. Gastroenterology; -
5,43 (1945), ar (u’) in guinea-vpigs by the administration’
of histemine in accordance with the technique of W..

Anderson and J. Watt, 1. Physiol (London). 147, 52P
m monly used in the art, such as water and liquid paraffin.

(1959).

.In mice, the 50% lethal dose (LD,o) 18 generally
greater than 5 g./kg. animal body weight when admhlm-
tered orally. e

Furthermore, the alummium salts of the present in-

‘bricating’ agents, such’as magnesium stearate. Liquid
* compositions' for oral ‘administration include phar-
- maceutically-acceptable emulsions, solutions, suspei-
sions, syrups -and elixirs containing inert diluents com-

- Besides inert diluents such compositions may also com-

prise adjuvants, such as wetting, emulsifying and sus-
. pending agents, and sweetening, flavouring and aroma-
' tizing agents, The compositions according to the inven-

" vention have anti-perspirant and-deodorant propetties 65 “tion, for oral administration, also include capsules of

which mike them particularly useful in cosmetology.

‘The aluminium salt of general formula I wherein m 3

: 2,bw§andcis13hasprovedparﬂculaﬂymhw ‘

sbsorbable material such as gelatin containing the active
" substapce- with or’ thhout the addition of diluents or
excipnents o

m,‘ & o

m -
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Patente de Invencion Patente de Modelo de Utilidad ]

Via Nacional

Via PCT (fase nacional) Cap.| Cap. Il []
No. Sol. Internacional PCT/US2004/020372

Fecha de Presentacion lnternal 2410672004

Como resultado del examen de fondo reahzado con fundamento en el articulo 45 de
la Decision 486 de la Comlslén de la Clomumd,vad Andina, se le comunica:

Documentos estudiados

Descripcion: | _ch':l,iOs_i §ﬁ a ,yi,7_§‘c,omo se radico inicialmente
Reivindicaciones: Fdl'ios 79 a 81 como se radicé inicialmente

' Folios 132 a 133 modificadas
Prioridad: Folios: 1

: ~ 26/06/2003, US, 10/607,099
Respuesta del solicitante: ~ Folios 129 a 131 como se radicé inicialmente

Analisis de la Prioridad

La fecha de prioridad del 26 de Junio de 2003 y su correspondiente documento, son
aceptados para el estudio de patentabilidad.

Objeto de la invencién

Titulo de la solicitud: - Compuestos activos antitranspirantes  de
aluminio/zirconio/glicina estabilizados con betaina

El objeto de la presente sollcitud de patente de mvencusn consiste en compuestos
activos antitranspirantes de alumlmolzwcomolgllcma estabilizados con betaina

WP



El problema planteado en esta "sollc:tud es obtener compuestos activos de
aluminio/zirconio/glicina estabnlizados con betama |

Para solucionar este problema técnlco la so[wttud en estudlo compuestos actlvos de
alummlo/zwconlolgIlcma estabillzados con betama |

Clasﬁ‘cacmn lnternacional de Patentes (IPC) CO7F 7/00 A61K 7/38

De la solicitud de Patenté WL

Reivindicaciones (articulo 30 D 486) _ |

Las reivindicaciones 4 a 5 se refieren a productos antltransplrantes y desodorantes
respectivamente caractenzados por las sales y no por los elementos esenciales de
los mismos. .

Determinacion del Estado de Ia Técmca
La fecha que se ha temdo en cuenta para determmar el Estado de la Técnica es:

« Fechade presentacwn de 1a soilcltud pnontaria 26 de Junio de 2003
Consnderando que la fecha de presentaclén de la pnmera solncxtud de patente dela
cual se reivindica prioridad es: 26/06/2003 se encontraron los siguientes

documentos del estado ‘de la técnica relacionados, que pueden afectar la
patentabilidad del objeto de la presente sollcltud

: T Fecna de
Ne° | Documento | SR Tftulo | oublicaclén
| B Alummlum salts of betaine
D1 us 4 058 597 chlonde and’ compositions 1511111977
5 L contamingthe same
| Antlpersplrant salts for enhanced | ‘
D3 WO 02/34211 1 cosmetlc p ro ducts T 02/05/2002

Andlisis de patentabllidad (articulo 14 D486) -

Nivel Inventivo (aﬂlculo‘l 8 D486)

La reivindicacién 1 consnste en'*

Una sal establllzada de alumlmo/zwcomolghcina que comprende una betaina de la
formula I ‘ , S P T

En una cantidad suflmente para tener
a) Una proporcion total (betaina*-ghctna)/Zr en la escala de 0.1-3.0:1
b) Una proporcién de betaina a glicina de por lo menos 0.001:1
¢) Porlo menos el 0.1% de la proporcu‘)n de betaina + ghcma es proporcionado
por betama s e

Las relvmdlcamones 6 a9 dependientes de la 1 consisten en Ias formulacuones que
contienen las sales establhzadas

WX
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El estado de la técnica mas cercano es D3, que da a conocer sales antitranspirantes,
para  productos  cosméticos mejorados = que comprenden  sales
aIummlo/zwcomo/ghcma con una proporcion molar glicina:zirconio mayor a 1.3:1. (Ver
reivindicacion 1, pagina 20)

D3 ademas ensefia las formulacnones donde se emplean las sales. (Ver pagina3 a
4)

Las sales objeto de esta solicitud 'se diferencian de las de D3 en que no contienen
betaina. Asi mismo sus formulacmnes

El hecho de incluir betaina en las composiciones que se daban a conocer en D3, le
confi iere a las sale mayor establlldad

El problema técnico objetiVo de la solicitud presentada es “obtener compuestos
activos de aluminio/zirconio/glicina estabilizados con betaina”.

D1 divulga previamente sales de aluminio de betaina de férmula:
- [tcH~cH=c00 7| Aly(oh),
(o]

‘ -Aluminio

D1

Donde a es un integrador de 1 a4, besunintegradorde 1 a5y c es un integrador
de 1 a 13; los nlmeros representados por los indices a, b, ¢ se encuentran
conectados por la relacion b/a la cual es igual a 0 mayor que 1y menos o igual a 2.5,
con propiedades antltransplrantes y desodorantes. (Ver resumen, columna 1, lineas
64-66) ,

La reivindicacion 1 se considera obvia, porque el Experto en la materia enfrentado al
problema de obtener sales antitranspirantes o desodorantes mas estables incluiria
betaina, (revelada previamente en D1); para usar en sales antltransplrantes o
desodorantes de aluminio/zirconio/glicina como en las composiciones que se
ensefian en D3; logrando de esta forma las sales objeto de esta solicitud. Por lo
tanto la reivindicacién 1 no posee nivel inventivo.

Las reivindicaciones dependientes -adacnonalmente no mencionan alguna
caracteristica que haga inventiva a las sales de la reivindicacion 1, en las
formulaciones que las contienen; considerandose por lo tanto que tampoco poseen
nivel inventivo. : ‘

7. Conclusién:

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados asi:

. . Reivindicaciones -~
N Documento N " afectadas Requisito que afecta

D1| US4,058597 | 19 “Nivel Inventivo

D3 WOoo02/34211 | -~ 19 ___Nivel Inventivo




8. Respuesta a los argumentos del solicitante

El solicitante se refiere en el Folio 13 a la adicién de betaina en comparacién con la
glicina adicional provee el aumento en la estabilidad, sin embargo no se evidencia
este resultado comparado con las sales que sélo poseen glicina (Ver Folio 76) donde
no se observan diferencias significativas en los valores SEC cuando se emplea 3%
de betaina y 3% de glicina, que conlleven a un efecto inesperado y superior.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de 60 dias contados

a partir de la fecha de notificacion de la presente comunicacién. En caso de no dar
respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta subsistieran los
impedimentos para la concesién, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme alo d|spuesto en el numeral 5.2, literal e), del
capitulo quinto del titulo prim de | Clrcular Umca N° 10 de 2001.

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Directora de Nuevas Creaciones (C) ‘

El anterior requ til ento fue . notificado por fijacién en lista, de fecha

2009
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