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Sefor
SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

BOGOTA - COLOMBIA
OFICINA FUNDADA EN 1941
APARTADO AEREO 12304
TEL: 57-1-3264270 57-1-6069700
FAX: 57-1-3264271 57-1-6069701
CABLES: LLOREDA
CALLE 72 No. 5-83 5°. PISO
www.lloredacamacho.com
jllcco@lloredacamacho.com

Re: Pl1.-GLAXO GROUP LIMITED.-Solicitud de Patente de Invencion
Fase Nacional PCT para “COMPUESTO DE_ PIRAZOLO

» / [3.4-B]PIRIDINA, Y SU USO COMO UN INHIBIDOR DE PDE4".-
Clase CO7D 487 /04.-Expediente numero 06-094.721.-

1. Me refiero a mi memorial radicado ante ese Despacho el 10 de Enero de

2007.

2. Debidamente autorizado por mi representado, y siguiendo los lineamientos

de la respuesta emitida por ese Despacho al Derecho de Peticién cuyo nimero de

radicacion es 07-089.021, me permito allegar el capitulo reivindicatorio q
debera ser tenido en cuenta para el tramite de la presente solicitud
Fase Nacional, y en el cual constan las modificaciones voluntarias qu

solicitante realizé al capitulo reivindicatorio presentado en Fase Internacion

junto con el pago de la tasa correspondiente.

En relacidén con la anterior modificacion, atentamente me permito mamfesta

a ese Despacho que la misma no amplia de manera alguna el alcance de la

presente invencion.

3. Anexo me permito presentar:

(@) Formulario Unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo numero 07-74,048, expedido por la Superintendencia de

Industria y Comercio, que acredita el pago de la modificacion

mencionada; y
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- LLOREDA & CIA. S. A.

i resentado en
(c) Copia del capitulo reivindicatorio que reemplaza aquel p
Fase Internacional.

i nformidad.
4 Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de co

Sefor Superintendente,
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ICIA LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215

NOTARIA SEXTA DE BCGOTA
RECONCCINIENTO Y PRESENTACION PERSONAL

Cogots, 6.6, 1 8 SEP 2007
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Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio

®

REPRESENTANTE
O APODERADO

SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10

Nombre:
existente

ALICIA LLOREDA RICAURTE _

Nombre:
Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso

Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701
E-mail: jlicco@lloredacamacho.com

& Comprobante de pago de la tasa.
Poderes, si fuere el caso.
[ cCertificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

IDENTIFICACION
c.C. i [
ce.[ ] oto [ ]

Numero 39.690.713 TP 53.215

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina.




S0N:  NOVEWTA ¥ NUEVE MIL PESOS

RESPONSABLE :

SUPERINT,
/IIIIIIIIIII/III/I/III/"I/ .
c- 040 ”'M/I/III/IIIIIIIIIIII
/«T'c?g” e ENTOEST19 Dap 5
INF ORMAC oNEVe 378 Fast e Sh N
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIOD
NIT ¢ BOO176089-2
RECIRO OFICIAL DE CAJA : 07 - 74,048
FECHA : SEPTIEMBRE 13 DE 2007
i1 CONSIGHNACTON 3iiy
DERFOSITANTE TIPO PAGD BANCO CUENTA No. PABO FECHA PRO Vr. PABD
{LOREDA Y CIA 5. A CONSIGNACIDN BANCO POPULAR 050-00110-4 47999528 13/09/200 3,940,000.00
jisEy C 0N CE P T 0 1Hind
CANT, RENTISTICO CONCERTD TOTAL CONCEPTD
1 50005-01-03 CAMBID DE HDDALIDAD Y MDDIFICA 17 HWARCAS Y LEMAS COMERCIALES 99.000.00
TOTAL $ 9%,000.00

RECIBD DE CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE Ko.
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REIVINDICACIONES

@

- dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o0 una

4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4- /
5 sal de la misma.

/ @ 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-

dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o wuna

| sal farmacéuticamente aceptable de la misma. -
10
\\é} 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinilJamino}-N-[(3,4- -
. dimetiifenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida.
Un compuesto o una sal como se reivindicé en la reivindicacion 2,
15 en donde la sal farmacéuticamente aceptable incluye una sal de adicion
de acido farmacéuticamente aceptable.
/ @ Un compuesto o sal como se reivindico en la reivindicacion 2, en
donde la sal farmacéuticamente aceptable es una sal de adicion de
20 acido farmacéuticamente aceptable.

&\69 Un compuesto o sal como se reivindicé en la reivindicacion 4 45,
en donde la sal de adiciéon de acido farmacéuticamente aceptable ha
sido formada por la combinacion de 4-{[1-(aminocarbonil)-4-

25 piperidinillJamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-

/ Clapsulan mdependranks 1,2 y 3
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b]piridin-5-carboxamida con un acido farmacéuticamente aceptable que

tiene un pKa de 1.5 o menos.

@ Un compuesto o sal como se reivindicé en la reivindicacion 4 g 5,
en donde la sal de adicién de acido farmacéuticamente aceptable de la
4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillJamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-

etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida comprende una sal de

bromhidrato, clorhidrato, sulfato, nitrato, fosfato, p-toluensulfonato,

bencenosulfonato, metanosulfonato, etanosulfonato, 0

naftalenosulfonato de la misma.

@ Clorhidrato de 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-

dimeti Ifen}iql)}‘T\g}jﬂl]ﬂh:g’giﬁl71 H-pirazolo[3 4-b]p| rikd in-5-ca rboxamiq a.

@ Un método para preparar un compuesto de formula (IA) o una sal

del mismo:
R
HN O
g =y NR'R®
NSl (1A)
L
;J N \R.
R1
en donde:

B\

L
-
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R! es etilo;

R? es un atomo de hidrégeno (H);

R® es un grupo N-aminocarbonil-piperidinilo de sub-formula (bb) que no

esta sustituido en un carbono de anillo:

R* es un atomo de hidrégeno (H);

y R® es (3,4-dimetilfenil)metilo;

en donde el método comprende:

convertir un compuesto de formula (II) en un compuesto activado

de formula (lll) en donde X' = un grupo saliente sustituible por una

amina:

175
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con un reactivo formador de urea capaz de convertir el grupo (4-
piperidinil)amino del compuesto de formula (X) a un grupo [(1-

aminocarbonil)-4-piperidinillamino;

y, en el caso de (a), (b) o (c), convertir opcionalmente el compuesto de
formula (1) en una sal del mismo; o

A d)
@ en un método para preparar una sal farmacéuticamente aceptable
del compuesto de formula (l), convertir el compuesto de formula () o

una sal del mismo en la sal farmacéuticamente deseada del mismo.

10. Un método como se reivindicé en la reivindicacién 9, en donde el
compuesto activado de formula (Ill) es el cloruro &cido, o el compuesto

activado de formula (Ill) es un éster activado, en donde el grupo saliente

{;N \
N, | P
A
,A;-O
X' es X, =CHoN

7
11 Un método como se reivindico en la reivindicaciéon 9 o 10, en
donde, en la formula (VIIA), Hal es un atomo de bromo o un atomo de

cloro.

2R
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12. Un método como se reivindicdé en la reivindicacién 9, 10 u 11, en

—

donde en el paso (c), el reactivo formador de urea es trimetilsilil

isocianato.

@ 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-
dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una
sal farmacéuticamente aceptable de la misma para uso como una

sustancia activa terapéutica en un mamifero tal como un humano.

14. Un compuesto o sal como se reivindicé en la reivindicacion 13,

para uso_en el tratamiento y/o profilaxis de una enfermedad inflamatoria

y/o alérgica en un mamifero.

15. Un compuesto o sal como se reivindicé en la reivindicacion 14, en

donde el mamifero es un humano.

16. Un compuesto o sal como se reivindicé en la reivindicacion 13,

para uso en el tratamiento y/o profilaxis de dermatitis atopica en un

o

humano.

17. Un compuesto o sal como se reivindic6 en la reivindicaciéon 13,
para uso por administracion topica externa en el tratamiento y/o

profilaxis de dermatitis atépica en un humano.
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@ Una composicion __farmacéutica que comprende 4-{[1-
(aminocarbonil)-4-piperidinillJamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-
pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxarhida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma, y uno o mas vehiculos y/o excipientes

farmacéuticamente aceptables.

19. Una composicién farmacéutica como se reivindic6é en la
reivindicacion 18, que es adecuada para administracion topica externa a

un humano.

20. Una composicion farmacéutica como se reivindicé en la
reivindicacion 19, que es adecuada para administracién tépica a la piel

de un humano.

21. Una composicion farmacéutica como se reivindicé en la
reivindicacion 19 o/ 20, en donde la 4-{[1-(aminocarbonil)-4-
piperidinillamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-
b]lpiridin-5-carboxamida o la sal farmacéuticamente aceptable de la
misma esta presente en O;J”f"‘/gjji’émen peso de la composicion (p/p).

22. Una composicién farmacéutica como se reivindicoé en la
reivindicacién 21, en donde la 4-{[1'-(aminocarbonil)-4-piperidinil]amino}-
N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida
o la sal farmacéuticamente aceptable de la misma esta presente en 0.2%

e —————

a 3% en peso de la composicion{p/p).

— HLN /I I Q

NH
[
- H S
T h /\E;(
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23. Una composicién farmacéutica como se reivindicé en la
reivindicacién 19, 20, 21 0‘52, que es un u/ng_i]_e.n.to_q.ue contiene una
fase oleosa (base de unglento oleosa), en donde la fase oleosa

comprende un aceite y/o una grasa.

24. Una composicién farmacéutica como se reivindico en la

reivindicacion 23, en donde la fase oleosa comprende un aceite que

contiene o es parafina blanda blanca (vaselina blanca).

25. Una composicion farmacéutica como se reivindicé en la
reivindicaciéon 22, que es un ungiento que contiene una fase oleosa
P

(base de unguento oleosa), en donde la fase oleosa comprende un

aceite que contiene o es parafina blanda blanca (vaselina blanca).

26. Una composicién farmacéutica como se reivindicé en la

reivindicacion 23, 24 0725, en donde la fase oleosa (base de unguento

oleosa) esta presente en 50 a 85% p/p del unglento.

27. Una composicién farmacéutica como se reivindicdo en |la
/
reivindicacién@ZO, 22, 23, 24 o 25, que es un ungiento que

comprende:

- 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-
etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma presente a 0.1% a 3% p/p;
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- una fase oleosa (base de ungiento oleosa) presente en 25% a 99%

e ———————————

p/p;
- uno o mas tensioactivos presentes en total en 0.5% a 10% p/p; y

- uno o mas agentes que actilan como un mejorador de penetracion de la

piel presente en total en 0.5% a 50% p/p.

28. Una composicion farmacéutica como se reivindico en la

reivindicacién 27, que es un ungiento que comprende:
- 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-
etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma presente a 0.2% a 1.5% p/p;

- una fase oleosa (base de ungiento oleosa) presente en 50% a 80%

p/p, y que comprende vaselina blanca presente en 45% a 750/"“.9../'3’ y que

R

también comprende aceite mineral presente en 2.5% a 15% p/p;

- uno o mas tensioactivos presentes en total en 3% a 10% p/p; y

- uno o mas agentes hidrofilicos que actian como solubilizantes y como
mejoradores de penetraciéon de la piel presentes en total en 5% a 50%

p/p;

y'z dg}%
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en donde, en la composicién de unglento, la fase oleosa (base de
ungliento oleosa) y la fase de solubilizante hidrofilico/mejorador de
penetracién han sido emulsificadas para formar una emulsién de

ungiento.

29. Una composicién farmacéutica como se reivindicé en la
rd
reivindicacion 19, 20 o 22 que es una crema agua-en-aceite que

comprende:

- 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillJamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-
etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma presente a 0.1% a 3% p/p;

- una fase oleosa (base de ungiento oleosa) presente en 25% a 85%

p/p;

- agua presente en 2% a 30% p/p;

- uno o mas surfactantes presentes en total en 0.5% a 12% p/p; ¥y

- uno o mas agentes que actian como un mejorador de penetracion de la

——

S — SE—_—L

piel presente en total en 0.5% a 50% p/p.
—

-84



5
/
10
®
15
/ 20
@
25

183

30. Una composicion farmacéutica como se reivindico en la

reivindicacién @que es una emulsién en crema agua-en-aceite que

comprende:

- 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-
etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma presente a 0.2% a 1.5% p/p;

- una fase oleosa (base de ungiento oleosa) presente en 35% a 70%
p/p, y que comprende vaselina blanca presente en 30% a 65% p/p, y que
también comprende aceite mineral presente en 2.5% a 15% p/p;

- uno o mas tensioactivos presentes en total en 3% a 10% p/p; ¥y

- uno 0 mas agentes h|drof|I|cos que actuan como solublllzantes y como

mejoradores de penetracion de Ia piel presentes en total en 5% a 50%

e

p/p.

i

31. Una composicion farmacéutica como se reivindico en la
o / .
reivindicacion 19, 20 0 22, que es una crema aceite-en-agua que

comprende:

- 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidiniljamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-
etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma presente a 0.1% a 3% p/p;

A9
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- una fase oleosa (base de unglento oleosa) que contiene uno o mas
ingredientes capaces de actuar como emolientes, la fase oleosa esta

presente en 20% a 60% p/p;

- agua presente en 15% a 75% p/p;

- uno o mas tensioactivos presentes en total en 0.5% a 12% p/p; y

- uno o méas agentes que actGan como un mejoradores de penetracion de

la piel presente en total en 0.5% a 50% p/p.

32. Una composicion farmacéutica como se reivindico en la
reivindicacion 31, que es una emulsion en crema aceite-en-agua que

comprende:

- 4-{[1-(aminocarbonil)-4-piperidinillamino}-N-[(3,4-dimetilfenil)metil]-1-
etil-1H-pirazolo[3,4-b]piridin-5-carboxamida o una sal farmacéuticamente

aceptable de la misma presente a 0.2% a 3% p/p;
- una fase oleosa (base de unguento oleosa) que contiene uno o mas
ingredientes capaces de actuar como emolientes, la fase oleosa esta

presente en 30% a 55% p/p;

- agua presente en 15% a 50% p/p;

29

ay



REPUBLICA DE COLOMBIA zq‘b
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO '

Folio 3
2020
Bogotd D.C.,

Doctor{a)

LLOREDA RICAURTE ALICIA
Apoderado(a) y/o Representante de
GLAXO GROUP LIMITED

REFERENCIA Radicacidén No. 06 94721
Solicitud internacional PCT/EP2005/003038
b Fecha inicio fase nacional 16/10/2006

Trémite 11

Evento 378

Actuacidn 416

Oficio No. 4186

Folios 1

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, retne los requisitos de forma establecidos en
la Decisidn 486 de la Comisidén de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacidén en
Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la Circular Unica de la Superintendencia
de Industria vy Comercio, se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de
Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de Propiedad Industrial.

1 “y e ‘l:,‘{s,?
‘Dg [?f’ L4
Cumplase

> Dado en Bogotd DC, ///

£ d
ALIX CARMENZA LESPEDES DEKVERGEL
Jefe de la d¥visidén de Nuevas Creaciones
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