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SUIERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

1)1 VISION DE NUEVAS C1EAC1ONES 

1. S. ft 

Ref: Expediente No. 06-100.792 

Solicitud de patente de invención titulada: "SOLIDOS SUPERSATURADOS 

ESTABILIZADOS LW DROGAS LIPOFILICAS" 

Solicitante: SCHERIING AKTIENGESELLSCHAFT. 

Nuestra Ref.: P2006/000192. 

RESPUESTA A LA OP9SICION NOTIFICADA POR FIJACION EN LISTA No. 178 

1W FECIIA 6 DE JUN10 DE 2008. 

J. IAN RAISBECK, mayor de edad y vecino de Bogota, identificado tal corno aparece al pie de 

mi firma, en mi carÆcter dc apoderado de la sociedad solicitante, me permito manifestar lo 

siguiente ante la oposiciOn interpuesta por la doctora Eliana Isaura Moreno Bohorqez, actuando 

coino apoderado de la sociedtjd GINOPEIARM S.A. 

Fn primer lugar y cop el ammo de brindar mayor claridad a la materia reivindicada, me 

permito presentar un Capitito Reivindicatorio Modificado que reemplaza en su totalidad a! 

(’apItulo R.eivindicalorio radcado al mornento de radicar esta solicitud. Para tal efecto, adjunto 

on i’bo de pago que cubre la tasa de rnodiiicación correspondiente. 
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Asi entonces, el CapItulo ReiviT1dicatorio Modificado contiene las siguientes modificaciones: 

En las reivindicaciones 1 a 10 ci tØrmino silice arnorfa fue substituido por portador 

farrnacØuticamente aceptable. De la rnisrna forma el tØrmino area superficial especffica de 

al menos 250 m2Ig ha sido substituido por area superficial especIfica de a! menos 200 

m2/g. El soporte para Ostas enmiendas puede encontrarse en la pÆgina 8 de la memoria 

descriptiva original. 

Las nuevas reivindicaciones 6 y 7 definen areas superficiales especIficas preferidas. El 

soporte para estas rei’’indicaciones puede encontrarse en la pÆgina 19 de la memoria 

descriptiva. 

� Las nuevas reivindicaciones 8 y 9 definen portadores especIficos. El soporte para estas 

reivindicaciones puede OIncontrarse en la pÆgina 21 de la memoria descriptiva original. 

� La nueva reivindicacióij 17 que define un mØtodo tiene sustento en la pÆgina 26, lInea 7. 

. La reivindicaciOn 7 ha ido cancelada. 

Valga anotar que las modifica4iones efectuadas al CapItulo Reivindicatorio cumplen a cabalidad 

con lo estipulado en el Articuló  34 de la Decision 486, ya que Østas de ninguna manera implican 

una ampliaciOn de la protecció!i  correspondiente a la divulgacion contenida en la solicitud inicial. 

2. a- Resumidamente4 la Oponente alega que ci objeto de la presente iflvención carece 

de altura inventiva sobre las eneflanzas de los documentos: 

ES 2042700 T (= EP 0336014)y ES 410733 (=GB1365661 A) 

Asimismo senala que la reivin4icaci6n 14 que refiere al uso de silica arnorfa como inhibidor de la 

re cristalizaciOn de una molØcula de esteroide es materia exeluida de la patentabilidad. 

b- En relación a 1v anterior, deseo anotar que los dos documentos citados por la 

Oponente fueron citados tambin en ci infonne de büsqueda internacional (IBI) correspondiente a 

la solicitud internacional equivtlente WO 2005/087199 por lo que procederernos a comentar cada 

uno de los documentos citados en ci IBI: 

La presente solicitud es nueva e inventiva, ya que, los documentos del arte previo citado no 

revelan que soluciones supersaturadas de molØculas de esteroides son estabilizadas por 

adsorciónlabsorción en silica amorfa de gran area superficial. 
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i) Dl: W62004/073689. Dl fue presentado antes pero publicado despuØs de 

la presentación de la presente solicitud, por lo cual, puede ser afectado solamente en tØrminos de 

doble patentamiento. 

Dl se dirige al uso de derivados de silica, tales como Aeroperlfi 300, como material de 

adsorciónlabsorción para aceites que contienen drogas o sustancias oleosas. En realidad Dl 

revela la idea bÆsica de dsolver una droga poco soluble en un solvente seguido por 

adsorciónlabsorción en un carrier basado en silica. Sin embargo, Dl no revela 

adsorción/absorciOn de soluciones supersaturadas de drogas poco solubles en portadores basados 

en silica. De esta manera, el pltego reivindicatorio es nuevo por sobre lo descrito en Dl. 

ii) D2: US 003/0054037. D2 estÆ dirigido al principio de adsorción de drogas 

poco solubles en portadores con gran area superficial. D2 explica que una gran proporción de la 

droga deberla presentarse en frma amorfa. Esto indica claramente que la droga poco soluble no 

se presenta en forma disuelta, es decir, D2 no revela la presencia de un solvente en el producto 

final. Esta interpretación es apoyada por los ejemplos suministrados en la descripciOn de D2, en 

donde es aparente que el adsorbato drogalportador tIpicamente se prepara por secado por rociado 

usando nitrógeno  como gas attmizante a una temperatura de airededor de 100°C. 

Finalmente, D2 no hace ninguna meneión relacionada con el aspecto de la supersaturación. 

En conclusion, las actuales reivindicaciones son nuevas por sobre las enseflanzas de D2. 

iii) D3: EP 0 336 014. D3 se relaciona con composiciones farrnacØuticas que 

comprenden soportes microporosos, en donde la droga Se distribuye de los poros, es deci.r, sobre 

la superficie del soporte. D3 muestra claramente que el solvente, tIpicamente hidrocarburos 

halogenados, se evapora completamente y que la droga debe estar presente en el soporte en forma 

cristalina (ver ejemplos y reivindicaciOn 1). 

Finalmente, D3 hace ninguirn menciOn respecto del aspecto de la supersaturación. AsI, las 

actuales reivindicaciones son evas sobre las ensefianzas de D3. 

iv) D4: GB 1 365 661. D4 describe composiciones farmacØuticas que 

comprenden esteroles o estenoiglicósidos dispersados en un portador. Parece que el solvente 

(tIpicamente etanol) es evaporado para obtener el polvo deseado, tal como se desprende de los 

ejemplos de D4. El ejemplo 2, en particular, enfatiza que la cÆpsula de gelatina solo contiene 
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coleterilglicósido y aerosil (pÆgina 3, columna derecha, lmneas 97-98). Finalmente, D4 no 

describe ni sugiere el aspecto relacionado con la supersaturación. Por lo tanto, el pliego 

reivindicatorio es nuevo por sobre las ensefianzas de D& 

v) D5: US 4,254,099. D5 describe una composiciOn en tableta que contiene 

digoxina adsorbida en un portdor de silica de gran area superficial. En la columna 2, lineas 12-

15 Se describe que: 

"La cornposición en tableta contiene el principio activo precipitado en forma dividida finamente 

y fij ado (adsorbido) sobre silica porosa, amorfa, microdispersada teniendo un tarnafio de partIcula 

prirnario..." 

Este pÆrrafo clararnente indica que no hay presencia de solvente en el producto resultante. Esto se 

apoya en lo declarado en la columna 2, lineas 62-64: 

"Los solventes orgÆnicos volÆtiles miscibles con agua son aquellos que pueden ser removidos 

facilmente por secado de la masa." 

MÆs aün, los ejemplos provisls en D5 muestran que el producto resultante es secado por tres 

horas a 80°C, con lo cual se denota la rernoción del solvente. 

Finalmente, D5 no hace ninguna mención al aspecto relativo a la supersaturación. 

En conclusion, D5 no afecta la novedad de las actuales reivindicaciones. 

vi) D6: Takeuchi et al. D6 se relaciona con partIculas sólidas en dispersion de 

tolbutarnida (ver lmnea 1 del re3umen, asi corno las primeras dos Imneas de la conclusion). 

AsI, D6 no describe la incorporación de un solvente en la composiciOn, ni que tal solvente 

deberla estar supersaturado con una droga poco soluble. 

Por lo tanto, las nuevas reivindicaciones son novedosas por sobre Las enseflanzas de D6. 

vii) 137: Chowdary et al. D7 se relaciona con dispersiones sólidas (SD) de 

meloxicam, asi corno, los 11mados sisternas de depósito de solvente (SDS) de meloxicam. 

Evidentemente, el propósito 0 D7 no es relevante en presente contexto. Acerca de la preparación 

de SDS de meloxicam, se expllica en la pªgina 151, segunda columna, lIneas 3-8, que: 

"Los SDS fueron preparados pot disoluciOn de meloxicam en diclorometano para obtener una 

solución homogØnea. El excipiente fue entonces adicionado a la soluciOn y dispersado. El 

solvente fue removido por evaporación a 40°C bajo presión reducida (8 en Hg Abs.) mientras se 

mezelan los contenidos." 
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Claramente, D7 muestra que el solvente (volªtil) debe ser removido y, de esta manera, no estÆ 

presente en el producto final. I14as aiin, el concepto de supersaturación no se menciona en D7. 

Por consiguiente, el nuevo p1igo reivindicatorio es novedoso sobre las enseflanzas de D7. 

viii) D8: Waanabe et al. (2001). D8 investiga la estabilidad de indornetacina 

con silica. Particularmente, D8 describe la preparación de una cornposición de indometacina-

silica preparada por mØtodos que evidencian que el solvente no estÆ presente en el resultado final 

(ver primera ilnea del Resumen, asi corno la sección 2.2. sobre "Preparación"). MÆs aün, D8 es 

silenciosa sobre la supersaturafiOn. 

De esta forma, D8 no afecta la novedad del presente pliego de reividicaciones. 

ix) 139: Watanabe et al. (2003). Lo descrito en D9 es una mera extensiOn de 

las investigaciones descriptas en D8. En D9 se investiga la estabilidad de indometacina-silica 

comparada con PVP. Evidetemente, no se incluye ningiin solvente en los mØtodos de 

preparaciOn, por consigiente, ningün solvente se encuentra presente en el producto final. MÆs 

aün, D9 no hace mencion algulia sobre el aspecto vinculado con la supersaturaciOn. 

Por lo tanto, D9 no afecta la novedad del presente pliego de reividicaciones. 

Sx) D10: Watanabe et al. (2002). Lo descripto en D 1 es otra extension de las 

investigaciones de D8. Nuevamente, de lo divulgado en D10 suge que no se incluye ningÆn 

solvente en los mØtodos de prparaciOn, por lo tanto, ningün solvente se encuentra presente en el 

producto final. MÆs aün, Dl 0 no menciona ni sugiere el aspecto vinculado con La supersaturaciOn. 

Por lo tanto, Dl 0 no afecta la novedad del presente pliego de reividicaciones. 

xi) D1 1: NØkagami. D1  se relaciona con dispersiones sólidas de 

indometacina y grisofulvina en silica no porosa. Clararnente, Dli no es relevante en el presente 

contexto ya que ningün solvente estÆ presente en el producto final. 

As!, las reivindicaciones actuales son nuevas frente a Dl 1. 
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xii) D12: Monkhouse et al. D12 estudia las propiedades de disolución de 

drogas poco solubles adsorbirlas sobre varios adsorbentes, tales como silica. En la secciOn 

experimental, sobre el pÆrrafo particular titulado "Preparación de muestra de droga minüscula", 

se describe que fueron mezcjados polvos finos de la droga y el adsorbente, adicionandole 

subsecuentemente tin solvente orgÆnico para disolver la droga. Entonces, el solvente orgÆnico fue 

removido "por flujo de aire ffttrado", seguido por secado en desecador: "las muestras fueron 

entonces puestas en un deseca1or calentado por vacio a 70°C por 1 bra (una temperatura de 400 

fue usada para la aspirina) para facilitar el proceso de secado.". AsI, resulta claro que D12 no 

presenta tin solvente en el producto final. AdemÆs, D12 no menciona ni sugiere el aspecto 

relacionado con la supersaturaciOn. 

Asi, las actuales reivindicaciones son nuevas sobre las enseæanzas de D12. 

xiii) D13: US 4,013,785. D13 revela tabletas conteniendo n-acetil-p-

aminofenol adsorbido a dióxido de silica esfumada. Dl 3, sin embargo, conileva la total remoción 

del solvente (ver, por ejempki, columna 3, lineas 26-40, donde se describen varios mØtodos de 

secado y de remoción de solvetite). Mªs aiin, D13 no revela el concepto de supersaturación. 

De esta manera, D13 no afecta la novedad del actual pliego reividicatorio. 

xiv) D14: Jopat et al. D14 describe es una preparación de varios productos 

basados en silica. En general, D14 se relaciona con las propiedades de cada producto. Asi D14 no 

es relevante en el presente contexto. 

En conclusion ninguno de los documentos del arte previo citado en el 1ST, que incluye los dos 

documentos citados por la Oponente, revela una composición como se define en el actual pliego 

reividicatorio. Es mÆs, ningutto de los documentos citados muestra un mØtodo de preparaciOn 

para tales composiciones. De esta manera, las actuales reivindicaciones son nuevas sobre el arte 

previo citado. 

En relación con el aspecto inventivo, prªcticamente los documentos D2-D13 podrIan ser 

calificados como el arte previo mÆs cercano, ya que estos documentos revelan la 

adsorciOnlabsorción de drogas poco solubles en portadores con gran area superficial para 

aumentar la cantidad de droga en la composición y, asI, sus propiedades de liberación. Dc esta 

manera, ci probiema tdcnico objetivo a ser solucionado podrIa ser considerado como la provision 

de composiciones con contenido de droga aumentado y con propiedades de liberaciOn 
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aumentadas. Los presentes inventores han resuelto este problema tØcnico disolviendo la droga 

poco soluble en un solvente adcuado y permitiendo que el solvente se adsorba!absorba sobre un 

portador de gran area superficial. Mªs sorprendente aUn, los inventores tambiØn han encontrado 

que soluciones supersaturadas son adsorbidas/absorbidas establemente dentro de tales superficies. 

Esta realización no habIa sido descripta ni sugerida en los documentos del arte previo citado. Por 

el contrario, parece que el conoimiento general enianado de dichos docurnentos dirige al experto 

en la materia hacia la remoci6nil del solvente, es decir, ningün solvente deberla estar presente en el 

producto final. Contrariamente a lo sugerido por el arte previo, los presentes inventores fueron en 

sentido contrario a esta indicación con Øxito. De esta nianera, el presente pliego reivindicatorio 

es inventivo sobre las enseftanzas de D2-D14 considerados por separado o como una 

combinación de los mismos. 

Por todo lo expuesto, la presente solicitud cumple con los requisitos de patentabilidad exigidos 

por la Decision 486. 

3. Por todo lo anterior, coinsidero que los argurnentos del opositor han sido desvirtuados y 

pot consiguiente solicito respethosamente que ese Despacho emita su examen de fondo en donde 

se pronuncie acerca de los requisitos de patentabilidad de la invención. 

Atentamente, 

? J11 

J. IAN RAISBECK 
CC. No. 79.3 76.996 de Bogota 
T.P. 135.799 CSJ 

Anexos: 

CapItulo Reivindicatorio Modificado 

Recibo de pago Oorrespondiente a la tasa de modificación. 
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CAPITULO REIVINDICATORIO MODIFICADO 

1. Una composición en polvo, CARACTERIZADA PORQUE 

comprende uria molØcula esteroide y un portador farmacØuti-

camente aceptable del mismo, con un area superficial es-

pecIfica al mnos 200 M2 /g
 donde la rnoiØcula esteroide 

estÆ disuelta n un solvente absorbido sobre la superficie 

del portador farmacØuticamente aceptable, y doncie la mole-

cula esteroide estÆ presente en el solvente en concentra-

ción supersaturada. 

2. La composición de acuerdo con la reivindicación 

1 , CARACTERIZDA PORQUE la rnolØcula esteroide se seleccio-

na entre el grupo que consiste en estradiol y Østeres de 

los mismos, etinil estradiol, estrógenos conjugados, tes-

tosterona y Østeres de la misma, ciproterona, drospirenona, 

etonogestrel, desogestrel, gestodeno, levonorgestrel, nore-

tisteronas, norgestimato, noretindrona, acetato de noretin-

drona, noretinodrel, norgestimato, norgestrel, medrogesto-

na, acetato de medroxiprogesterona, progesterona, espirono-

lactonas, eplrenona, canrenoato, canrenona, dicirenona, 

mexrenoato, prorenoato, epostane, mespirenona, oxprenoato, 

espirorenona, espiroxasona, prorenona, asoprisnil, dipro-

pionato de beclometasona, betametasona, valerato de betame-

tasona, budesoriide, propionato de clobetasol, butirato de 

clobetasona, acetato de cortisona, dexametasona, acetato de 

fludrocortison, prednisolona, prednisona, alfacalcidol, 

calcifediol, ciciferol y calcitriol. 

3. La composición de acuerdo con la reivindicación 
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a)disolver comDletamente en un solvente una molØcula este-

roide en una cantidad que excede la concentración de sa-

turaciôn de Iicha molØcula esteroide en el solvente; y 

b)mezclar la §oluci6n supersaturada que se obtiene en el 

paso a) con un portador farmacØuticamente aceptable que 

tiene un Æra superficial especifica al menos 200 m2/g. 

11. El proceso de acuerdo con la reivindicación 10, 

CARACTERIZADO PORQUE la molØcula esteroide se selecciona 

entre el grupo que consiste en estradiol y Østeres de los 

mismos, etinil estradiol, estrógenos conjugados, testoste-

rona y Østeres de la misma, ciproterona, drospirenona, eto-

nogestrel, desgestrel, gestodeno, levonorgestrel, noretis-

teronas, norge timato, noretindrona, acetato de noretindro-

na, noretinodr 1, norgestimato, norgestrel, medrogestona, 

acetato de med oxiprogesterona, progesterona, espironolac-

tonas, epleren na, canrenoato, canrenona, dicirenona, mex-

renoato, prorerloato, epostane, mespirenona, oxprenoato, es-

pirorenona, esiroxasona, prorenona, asoprisnil, dipropio-

nato de bec1omtasona, betametasona, valerato de betameta-

sona, budesonide, propionato de clobetasol, butirato de 

clobetasona, acetato de cortisona, dexametasona, acetato de 

fludrocortisona, prednisolona, predrilsona, alfacalcidol, 

calcifediol, ca ciferol y calcitriol. 

12. El proceso de acuerdo con la reivindicación 11, 

CARACTERIZADO FORQUE la molØcula esteroide es drospirenona 

y/o valerato de estradiol. 

13. El proceso de acuerdo con cualquiera de las 


