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DIRECCION DE NUEVAS CREACIOS - - 

Superintendencia de Industria y Cornercio 

E. S. D. 

Triimits 011 
Evento : 378 

Actuación : 444 

Referenda : Expediente No. 06.083.424 
Asunto : Solicitud de patente para DERIVPDOS DE 

ALQUILPIPERAZIN Y 

ALQUIROMOPIPERAZINCARBOXILATOS, STY PREPRACION 

Y SU APLICACION COMO INHIBIDORES DE LA ENZINA 

FAAH 

Solicitante SNOFI-AVENTIS 

Fecha de. Solicitud: 23 de agosto de 2006 

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

el asunto antes identificado, me refiero al Oficio No. 1414 notificado 

por fijación en lista del 5 de febrero de 2010. Para atender a la 

mencionada providencia solicitØ un plazo de treinta (30) dlas mediante 

memorial radicado el 22 de abril de 2010. 

2. Mediante el Oficio No. 1414 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 manera siguiente: 

3. Reivindicaciones 

En forma resumida su Despacho afirma lo siguiente: 

3.1. El Exairiinador objeta la claridad de la reivindicaciÆn 1 debido a 

que la misma define de forma muy amplia los radicales que sustituyen 

la estructura de formula 1. 
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3.2 Finalmente, sefiala que las reivindicaciones 11 y 12 reclaman un 

usa de los compuestos de formula (I), lo cual no es aceptable de 

acuerdo con la legislación Colombiana. 

4. Modificación a una So].icitud en TrÆmite 

De conformidad con lo establecido en los articulos 34 y 36 de la 

Decision 486, que permite al solicitante en cualquier momento del 

trÆmite efectuar modificaciones y divisiones sin ampliar el objeto 

de la invenciOn inicialmente solicitada, me permito presentar un 

nuevo capItulo reivindicatorio, que comprende 9 reivindicaciones. 

En relaciOn con las objeciones formuladas con respecto a la falta de 

claridad del capitulo reivindicatorio de la presente solicitud 

queden superadas respectivamente con las modificaciones realizadas 

de la siguiente manera: 

o El alcance de la reivindicaciOn 1 ha sido limitado a los 

radicales soportados en los ejemplos. 

Las reivindicaciones 11 y 12 han sido eliminadas con el fin 

evitar hacer referencia a usos y cumplir con la legislación 

coloinbiana siguiendo la sugerencia del Examinador. 

De esta manera, los compuestos generados con las definiciones de los 

radicales del nuevo pliego reivindicatorio se encuentran soportados 

en los ejemplos de la presente solicitud. 

Finalmente deseamos poner de presente, que a pesar de eliminar materia 

del pliego reivindicatorio, mi representada no renuncia a la protección 

que pueda obtener sobre dicha inateria y se reserva el derecho de 

presentar una solicitud divisional que la contenga durante el trÆmite 

de la presente solicitud, beneficiÆndose de la fecha de prioridad 

inicialmente reivindicada. 
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4.1 Argumentos a favor del nivel inventivo de la presente solicitud 

Con respecto al anÆlisis efectuado por su Despacho, mi representada 

respetuosamente expresa su total desacuerdo con respecto a que la 

presente solicitud carece de nivel inventivo. Cabe resaltar los 

siguientes puntos que claramente demuestran que la materia divulgada en 

la presente invención cumple con el requisito de nivel inventivo. 

En primer lugar, deseamos poner de presente que el ünico radical 

estructural en comün entre los compuestos de la presente invención con 

los revelados en Dl, corresponde al carboxilato, es decir -C(0)O-, en 

donde el Ætomo de nitrógeno se encuentra unido al grupo -C(0) que se 

encuentra ciclisado en los compuestos de la presente invención, 

mientras que en los compuestos de Dl se encuentra "libre". 

AdemÆs de esta caracteristica en comün, ningæn otro grupo funcional de 

la formula de Dl concuerda con la de la presente invención. Por 

consiguiente, en vista de las grandes diferencias estructurales entre 

los compuestos de la invención y los de Dl, una persona versada en la 

materia de ninguna manera habria estado motivada a considerar el 

contenido de dicho documento citado con el fin de preparar compuestos 

de acuerdo a la presente invención. 

Aün mas, aunque una persona versada en la materia hubiera considerado 

las enseflanzas del documento de Dl en combinación con las de D2, no 

habria tenido la información suficiente para preparar compuestos como 

los revelados en la presente solicitud. 

De hecho, el documento citado D2 se refiere a derivados de piperazina 

diferentes estructuralmente y que son ütiles como 

agonistas/antagonistas de los receptores NPY, es decir, 

terapØuticamente diferentes a los compuestos de la presente invención. 

En particular, dicho documento describe derivados de 1,5-

dioxopentilpiperazina, los cuales poseen un grupo carbonilo unido al 

grupo piperazina, que no tiene el grupo 2-amino-axietil, que es 
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caracteristico del esqueleto quimico de un compuesto de formula (I) de 

acuerdo a la presente solicitud. 

Asi las cosas, una persona tØcnica versada en la materia no habria 

podido preparar compuestos de acuerdo con la presente invención, a 

partir de las enseflanzas de Dl, aün en combinación con las ensefianzas 

de D2. Por lo anterior, resulta evidente que los compuestos 

reivindicados. en la presente solicitud NO pueden ser cierivados de forma 

obvia a partir de las anterioridades citadas. 

Puesto que se han atendido a cäbalidad las observaciones hechas por su 

Despacho sobre la presente solicitud do patente, respetuosamente 

solicito se continue con su tramitación. Sin embargo, en el evento 

que el Despacho considere que una modificaciÆn adicional es 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 

complementaciOn o aclaraciOn. 

� Nuevo pliego reivindicatorio conformado por 9 reivindicaciones. 

� Formulario para modificaciones. 

Seæora Directora, 

LUZ CLEMENCIA DE PPEZ 

T.P.A. No. 23.555 

CC. 35.456.344 de UsaquØn 

COLO-14775-841-023-6 

J’ ’DVF\DVF\ID-172 621\WPC14775 
No. M-2010-172621\DVF 



CAVELIER ABOGADOS COLO 14775-841-023-6 ID-172703 

(T r 
In d ustria y Comercio Espaclo reservado para el adhesivo de radicaciôn 

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

SOLICITUD DE: 

LI Corrección de Error Material 19 ModificaciOn a una solicitud 
Nombre: SANOFI-AVENTIS 

Gonstituida .� existente baja las leyes de QSociedad 
2 Francia. 

SOLICITANTE IDENTIFICACION 
Direccuon: 174 Avenue de France, 

Paris 75013, CC. 0 NIT 1.1 
Francia CE. fl Otro fl 

Domicillo: Paris. NUmero:  
Francia  

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

3. 
IDENTIFICACIÔN Nombre: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ 

Dirección: Carrera 48� No. 72-35 
121 0 REPRESENTANTE TelØfono: 3473611 C.C. NIT 

0 APODERADO Fax: 2118650 C.E. LI Otro 0 
E-mail: cIientescaveIier. corn Cual  
Domicilio: Bogota, Colombia. 

NOmero 35.456.344 T. P. 23.555 

0 Nrnero de expediente: 06.083.424 

() Descripción de  la corrección o modificación 
Presento nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 9 reivindicaciones con el fin de superar las 

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

el examen de patentabilidad sea realizado sabre estas nuevas reivindicaciones presentadas. 

Comprobante de pago No.  Fecha:  

Anexos 0 0 Comprobante de pago de Ia tasa por $114.000, par concepto demodificaciones. 

0 Comprobante de pago por reivindicaciones adicionales despuØs de Ia dØcima 
reivindicación por 

LI Poderes, si fuere el caso 
/ 0 Documento que acredita Ia existencia y representaciOn legal de las partes, cuando sean 

ersonas iurldicas. 

SW 



NOMBRE: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ FIRMA: 

CC. 35.456.344 de Usaquri T.P.A. 23.565 



REIVIND ICACIONES 

1. Un compuesto que responde a la formula (I) 
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(I) 

en la que: 

n representa un nümero entero igual a 1 ó 2; 

p representa un nümero entero que va de 1 a 4; 

A se elige entre uno o varios grupos X yb Y; 

X representa un grupo metileno opcionalmente sustituido con 

uno o dos grupos alquilo 01-6; 

Y representa bien un grupo aiquenileno 02 a bien un grupo 

aiquinileno 02; 

G representa un enlace sencillo, un Ætomo de oxIgeno 0 Ufl 

grupo 0=0; ’ 

R1 representa un grupo R4 opcionalmente sustituido con uno o 

varios grupos R5 y/o R6; 

R4 representa un grupo elegido entre un fenilo, naftalenilo, 

difenilmetilo, quinolinilo, indolilo, pirazolilo, 

isoxazolilo, pirimidinilo o tiazolilo; 

R5 representa un Ætomo de halOgeno 0 Ufl grupo ciano, alquilo 

016, alcoxi 016, fluoroalquilo 016, fluoroalcoxi 016, 0 -0-

(aiquileno Cl-3)-O-; 

R6 representa un grupo fenilo, naftalenilo 0 benciloxi, el 

grupo 0 grupos R6 es sustituido opcionalmente par uno a mas 

grupo R5 identicos a diferentes entre si; 

R2 representa un Ætomo de hidrOgeno a un grupo alquilo 016; 

R3 representa un Ætomo de hidrógeno o un grupo alquilo 01-6, 

cicloalquilo C37 a cicloalquil C3.7-alquilo C..3; 

en forma de base, de sal de adición con un Æcido, de hidrato 

o de solvato. 



2. Compuesto de formula (I) segn la reivindicaciOn 1, 

caracterizado porque: 

n representa un nümero entero igual a 1; 

p representa un nümero entero que va de 1 a 4; 

A se elige entre uno o varios grupos X yb Y; 

X representa un grupo metileno opcionalmente sustituido con 

uno o dos grupos alquilo C1.6; 

I representa un grupo aiquinileno C2; 

G representa un enlace sencillo o un Ætomo de oxigeno; 

R1 representa un grupo R4 opcionalmente sustituido con uno o 

varios grupo R5 y/o R6; 

R4 representa un grupo elegido entre un fenilo, naftalenilo 

o isoxazolilo; 

R5 representa un Ætomo de halógeno o un grupo ciano, alcoxi 

CI-6 o fluoroalquilo C6; 

R6 repreenta un grupo fenilo; 

R2 representa un Ætomo de hidrOgeno 0 Ufl grupo alquilo C1-6; 

R3 representa un Ætomo de hidrOgeno 0 un grupo alquilo C1.-6, 

cicloalquilo C37 o cicloalquil C3.7-alquilo C1-3; 

en forma de base, de sal de adición con un Æcido, de hidrato 

o de solvato. 

3. Compuesto de formula (I) segün una cualquiera de las 

reivindicaciones 1 o 2, caracterizado porqUe: 

R2 representa un Ætomo de hidrógeno; 

R3 representa un Ætomo de hidrógeno 0 un grupo alquilo C1.-6, 

cicloalquilo C3.7 o cicloalquil C3--7-alquilo C1-3. 

4. Procedimiento de preparaciOn de un compuesto de 

fOrmUla (I) segün una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

3, que comprende la etapa que consiste en transformar el 

carbamato-Øster de formula general (II) 

0 R2 

NAO)(OR 

-,fAjp -  0 



M-Z 
en la que m, R1, R2, G, A, p y n son tales como se han 

definido en la formula general (I) segün la reivindicación 1 

y R representa un grupo metilo o etilo, 

por aminolisis mediante una amina de fOrmula general R3NH2 en 

la que R3 es tal como se ha definido en la formula general 

M. 

5. Procedimiento de preparación de un compuesto de 

formula (I) segün una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

3, que comprende la etapa que consiste en transformar la 

carbamato-amida de fOrmula general (V) 

rN 
,k 

0 

N, 
R3 

HNli 0 

(V) 

en la que R2, R3 y n son tales como se han definido en la 

formula general (I) segiin la reivindicación 1, 

por reacciOn con un derivado de formula general R1-G-[A] -W 

(VI) en la que R1, G, p y A son tales como se han definido en 

la fOrmula general (I) y W representa un Ætomo de cloro, 

bromo o yodo, o un grupo mesilato o tosilato. 

6. Compuesto que responde a la formula general (II): 

(N 
j 

2 

OR 

RIGAN91c’ 
0 

en la que R1, R2, G, A, p y n son tales como se han definido 

en la formula general (I) segün la reivindicaciOn 1 y R 

representa un grupo metilo.o etilo. 



7. Compuesto que responde a la formula general (V): 

R2 
Iji 

NXQNR3 

H 
N J1n 0 

(V) 

en la que R2, R3 y n son tales como se han definido ’en la 

formula general (I) segün la reivindicaciOn 1. 

8. Compuesto de formula (I) segün una cualquiera de las 

reivindicaciones 1 a 3, en forma de base, de sal de adición 

con un Æcido, de hidrato o de solvato farmacØuticamente 

aceptable, parasu utilizaciOn como medicamento. 

9. Composición farmacØutica que contiene al menos un 

compuesto de formula (I) segün una cualquiera de las 

reivindicaciones 1 a 3, en forma de base, de sal de adición 

con un Æcido, de hidrato o de solvato farmacØuticamente 

aceptable y opcionalmente uno o varios excipientes 

farmacØuticamente aceptables. 

DVF\DVF\ID-172628\WPC14775 
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Como resultado del Examen de Fondo, realizado con fundamento en el artIculo 45 
de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de Ia Comunidad Andina, se comunica: 

Documentos estudiados 
41 j;! ’.�; 

DescripciOn: Folios 30.a 66 como Se radicó inicialmente. 
Folios 91 a 127 como fue.modificada en fase nacional. 

Reivindicaciones: Folios 67 a 73 comose radicO inicialmente. 
Folios 128 a 134 como fue mod!flcada en fase nacional. 
Folios 158 a 161 como fu e modificada el 201006 15 

Prioridad: FR 0401953 (2004-02-26) 

Coma resultado del Examen de Fondo, realizàdo con fundamento en el artIculo 45 
de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la COmunidad Andina, se comunica: 

Objeto de la Invención 

Titulo de la invenciOn: "Derivados de alquilpiperazin y alquilhomopiperazin 
carboxilatos, su preparaciOn ysu aplicaciôn como inhibidores de la enzima FAAH." 

Exp. 2006 083 424� Segundo Art. 45 � � .� ’ � 



Problema TØcnico Planteado: "Necesidad de encontrar y desarrollar productos 
inhibidores de la enzima FAAH." 

SoluciOn: "Proveer compuestos deacuerdo ala formula I capaces de actuar como 
inhibidores de FAAH" 

IPC C71D 295/185 AC, A61  31/495 AC, A6IK 31/506 AC, A61  33/0 AC, A61  
31/0 AC, A61  29/0 AC, A61  25/0 AC, A6IP 37100 

AnÆlisis de la Solicitud de Pateflte 

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT) 

Claridad y Concision: 

Se observa que la reivindicaciOn 1, a pesar de su modificaciOn, define de forma muy 
general algunos radicales de fOrmula I, lo cual ocasiona que se cobijen un gran 
grupo de compuestos de los cuales no todosposeen sustento en la descripciOn. 

De hecho, en la descripciOn el solicitante ünicamente demuestra un 1050 del orden 
pM para los compuestos identificados como 21, 48 y49 (f.116) que en la formula I 
representan:  

Cuadro 1- Sianificado de ràdicalesen la. formula I para los compuestos 21 48 y 49 
GjEAp jrR R3 Base o sal 

l 

21 tNaftalen-1-ilo enlace I H CH3 Base 
48 3-fenil-fenil enlace (CH2)3 1 H CH3 Base 
49 I 4-fenil-fenil enlace j (CH2)3 I 1 H CH3 Base 

De los ejemplos (1.1 01-114) y Ia tabla I (f. 115-121), se observa que hay soporte en 
la descripciOn para las los compuestos de acuerdo a la formula I cuando n significa 
1, R2, HidrOgeno y cuando los compuestos son bases o son sales de HCI, pero no 
para el ampilo alcance que el solicitante reclama. 

Se requiere al solicitante reducir el alcanôe de la reivindicaciOn 1, de manera que se 
encuentre debidamente sustentada en el côntenido de la descripciOn. 

Exp. 2006 083 424 - Segundo Art 45 



En el caso de la reivindicaciôn 8 se observaque no anade ninguna caracterIstica 
tØcnica a la materia reclamada, ni quedefina

 
de, Una, mejor manera la solicitud. 

Se requiere al solicitante la eliminaciôn de esta del capitulo reivindicatorlo. 

Respuesta a los argumentos del solicitante 

Con relaciOn a la claridad del capitulo reivindicatorio el solicitante dice: ’- el alcance 
de la reiviridicaciôn 1 ha sido Iimitado a los radicales soportados en los ejemplos. - 
Las reivindicaciones 11 y 12 han sido eliminadas con el fin de evitar hacer 
referenda a usos y cumplir con la, Iegislacion colombiana siguiendo la sugerencia 
del Examinador" 

Este Despacho observa que Iacantidad de compuestos reclamados en la 
nueva reivindicaciôn 1 es aün muy amplia, yquemuchos de los compuestos 
all[ reclamados no encuentran sooreenlàs ejemplos y las reaUzaciones 
mostradas por el solicitante en Ia matçria decriptiva presentada 

For otro lado, se observa que la nuevareivindicaciOn 8 no define ninguna 
caracterIstica tØcnica que ayu.de a definir mejor la materia recamada. Se 
concluye que los problemas de claridad y soporte en la descripciOn aün 
permanecen. 

Con relación a una solicitud de dMsiqnal el solicitante dice: "... se reserva el 
derecho de presentar un solicitud divisional que la contenga durante el trÆmite de la 
presente solicitud" 

Este Despacho recibirÆ las divisionales que el solicitante desee presentar 
siempre y cuando estas no amplien lamateria reclamada en la prioridad. De 
ser el caso, este Despacho procederÆ arealizar el debido Examen de Fondo 
a la solicitud en virtud de la prioridad reclamada. 

En cuanto al r,ivel inventivo de Ia solicitud frente a Dl, el solicitante dice: "... el 
Unico radical estructural en comüneht0e1oScm.puestos  de la presente invenciôn 
con los revelados en Dl, corresponde at carxi!atr-C(0)O-, en donde el Ætomo 
de nitrogeno se encuentra unido al grupoC(0)quseencuentra ciclisado (sic) en 
los compuestos de la presente invencion, tintrasque’en los compuestos de Dl se 

Exp. 2006 083 424 - Segundo Art. 45 



encuentra "libre"... en vista de las grandes difØrencias estructurales entre los 
compuestos de la invencion y los de Dl, una persona versada en la materia de 
ninguna manera habria estado motivada a considerar el contenido de dicho 
documento citado con el fin de prØparar conipuØstos de acuerdo a la presente 
invenciôn" 

Este Despacho observa que &im m ilitd cot’ IaolŒculas del estado de la 
tØcnica se estableciO por Of sirhil eta d& leieintre las distribuciones de los 
atomos en el espacio, de aIli qu I ôIdu1a&dej estado del arte y las de la 
presente solicitud sean inhibrdbres cŁi eæzirnaFAAH Se observa que Dl 
sugiere al experto una configuración  estructural posible de los compuestos 
con la actividad biolOgica mencionadØ. 

Sin embargo, los Ætomos empleados en la presente solicitud logran una 
configuración electrOnica y üna distribución . espacial diferenciada de la 
mostrada en el estado de la tØcnica. 

Frente a D2 argumenta: "... se refierØ a derivados de piperazina diferentes 
estructuralmente y que son Utiles como agonistas/antagonistas de los receptores 
NPY, es decir, terapØuticamente diferentes a. los compuestos de la presente 
invención... describe derivados de I ,5-dioxopentilpiperazina1 los cuales poseen un 
grupo carbonilo unido al grupo piperazina, los cuales poseen un grupo carbonilo 
unido al grupo piperazina, que no tiene el grupo 2-amino-axietil, que es 
caracterIstico del esqüeleto qulmico de un compuesto de formula (I) de acuerdo a la 
presente solicitud... resulta evidente que los compuestos reivindicados en la 
presente solicitud NO pueden sei dervados de forma obvia a partir de las 
anterioridades citadas." 

Este Despacho observa que D2 ØFero açtividad biolôgica en relaciôn a 
lo que se ha reclamado en 1e öIIifÜd %SØ.observa que sugiere al 
experto en la materia un patrón.estrüctural para obtener una actividad 
biolôgica diferenciada de la acÆ presentada. 

Se concluye que Dl se relaciona con la .actividad de los compuestos acÆ 
reclamados y que D2 no esti relaóiónado, por to cual este ultimo no 
desvirtüa la altura inventivade la solicitud. 

Exp. 2006 083 424 - Segundo Art. 45 .... 
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En cumplimiento del articulo 45 de Ia Decisi6n486 dela Comisiôn de Ia Comunidad 
Andina, se le indica que debe dar repuesta dentrô deitØrmino de 60 dIas contados 
a partir de la fecha de notificaciOn de Ia presente comunicaciôn. En caso de no dar 
respuesta al presente requerimiento, 0 Si a pesar de la respuesta subsistieran los 
impedimentos para la concesión, se denegarÆ la patente. 

Notifiquese el presente oflcio conforme a 10 dispuºsto en el numeral 5.2, literal e), 
del capitulo quinto del titulo prim o de la Circular Unica NO 10 de 2001. 

ALIX CARMEN WCESPEDES DEVERGEL 
Directora de Nu as Creaciones (C) 

El anterior requerimiento ful otiflóà6por fijaciOn on lista, de fecha 

21OV2o 
CONCEPTO TECNICO EXMINAD TECNICO 

NUMERO: 3643 : 
C6digo:202092 

Exp. 2006 083 424 - Segundo Art. 45 


