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1 1, 1e refers al auto dictado per ese Despacho notificado per fljación an lista tie 

26 tie Febrero de 2010. 

2. Con el fin de responder a las objeciones presentadas por of Seæor Examinador 

an an Concepts TØcnico No. 804 an relación  It de Claridad del capitulo 

relvindicatorio, Unidad its Invención, Reivindicaciones relativas a un uso o segundo 

use y el requisito de Novedad, me permits dirigir On atenclon a las siguientes 

modificaciones y argumentos per medjo de los cuales Se superan completamente 

dichas objeciones. 

3. CLARIDAD DEL CAPFTIJLO pFIVINDICATORIO UNlOAD DE IIIVENCIÔN 

V REIVINDICACIONES REtATIVAS A UN US 

De conlormidad con las observaclones expuestas an el Concepts TØcnico No. 

304 el senor Exanlinador ha manifestado qua el capitulo reivindicatorlo actualmente 

presentado carece de clarldpd per las siguientes rezones: 

(i) ’La reivindicaciOn I y sus depend/entes, no es clara resonate a las 

estructuras inequivocas qua Se quiere sign/f/car con la denom/nacidn genthrlca 

cicloalqu/lo " 

(ii) Las reivindicaciones 15 y 16, an primer luger son exactamente Is misma 

Mari an segundo lugar los uses y tratamienros terapØuticos no son caracteristicas 

tØcnicas OR Un medicamento; 1 

(iii) ’Is reivind,caclon 17, rec/ama los compuestos ye reclamados en las 

reivindicaciones 1.10, sin ninguna caracteristica tØcnica particular, solo Se re/lens; el 

rester de una mezcla de uso con mØtodo de tratamiento". 
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Ge otra parte, el senor Exoniinador ha seæalado que la presente invention 
tampoco cumple con el requisite de Unidad Inventivp, toda vez que ’despuØs de 
reallzado el eKamen the patentabilidad Se encuentran Its siguientes grupos inventivos 

’ cada uno de allot requiere de bOsquedas independienters, Is vamos a referencias 

respecto al grupo heterocIclico variable, a sea, anillos de imidazo! y p/raw. (I) 
plr!dln4-II-etinhl-icnidazoles (ii) piridin -4-il -etinii-pirazoles". 

Finalmente, el senior Examlnador establece que la rtyjndicaclon IS del 
capItulo reivindicatorlo actualmente presentado no puede ser aceptada, toda vez que 
reclama c/usa de campuestos y de acuerdo con Jo legislatiOn colombiana of usa no 

Se considers para protect/On per patente, come Sc lee an ci artkulo 14 des Decision 
486 de Ia Corn/s/On de la Comunidad Andfna. 

En relaciOn con las anteriores observaciones, me perito manifestar at seæor 

Examinador que el solicitante no decidido realizar considerables modifIcaciones al 

capitulo reivindicatorto actualmente presentado con at fin de excluir aquella materia 

que noes considerate coma patentable ala Luz de Ia Decision Andina 486 de 2000 

con el propOsito de limitar y definir de named mÆs Clara y. concise el alcance de 

prOteCción solicitado, para de esta forma superar completaniente las objeciones 

arriba trascritas y expuestas an su Concepto Tecnico No. 804. 

En este sentido, me perniito dirigir su atencion a las siguientes modificaciones: 

(I) Con el fin de superar las objeciones expuestas en contra del requisite de 

United de InvenciOn, el solicitante he decldido eliminar as reivindicaciories 1, 2, 5 6 

7 8, 11, 12 y 13 actualmente presentadas, las cuales Se encuentran dLrlgidas a 
proteger los compuestos derivados de imidazol y sus procesos de obtenciOn, In que 
enotras palabras signified que el solicitante he excluido el grupo inventivo (i) 

senalado an su Concepto TØcnico No. 804. 

(ii) De conformidad con 1° anterior, los compuestos Ærazol de a lØrmula 

(ib) protegidos an la reivindicación 3 actualmente estudiad, son ahora eclamados 

an Is nueva reivindicaciOn 1, incluyendo las definiciones perti tes sus diversos 

grupos sustftuyentes de acuerdo con las originalmente presentadas. En este sentido, 

as reivindicaciones restarted 4, 9, 10 y 14 han sido renumeradas come nuevas 

reivindicacione5 Z a S y 5u5 dependencies ran side debidamente corregidas an 

consecuencia con dichas niodificaciones. 

(iii) De We parte, con el fin de superar as objeciones relacionadas con of 

requsito de claridad, Se ha eliminado toda mention de Ia expreslOn genØrica 

cicloaIquiIo dentro de to defInitiOn de los posibles sustituyentes del grope R8. De 
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igual forma 56 han eliminate las reivindicaciones 15, 16 y 17, acogiendo al en su 

totalidad las sugerencias y observaciones expuestas par el senior Examindor sobre 

este particular; 

(iv) Finalmente, Se he eliminado Is reivindicación 18 actualmente presentada, 

superando asi )as objeciones relacionadas con aquellas reivindlcaclones relacionadas 

con el uso its loss compuestos revelados an Is presente solicitud, 

De conforniidad con 1° anterior, la reivindicaclØn 1 short modilicada y limitada 

deberÆ leerse an adelante tal conic sigue: 

1. Un compuesto de ía formula lb 

� 

R 

R 
(Ib) 

en dons 11 

Rl 95 hef6gepoo.ci7no; 

heteroarilo, ustÆn 

uhp, Os 0 tres sustituyentes e 

all C jfxiCc6 haloalqui/o 

1-mon’o/fnhlo, a par 

I -pirrolidinilo, opcionalmente SW 

piperidinilo, opcionalmente susyY 

1,I-dfo>a-tiomarfolinilo o Poi 

entre of grope formado por ha/Ogeno, 

haloalcoxi C, C6, card, NRR’ ape, 

Ia par (OH2) 0jOR, a Per 

par (OH1)0 30P,o par 

piperazinilo, opcionalrrientØ sustituido par aiquilo Cl-C a (CM2)0 -cicloalquiio, 

en donde el: heteroarilo illUn an/f/a eromØtfec its 5- a 6- mietnbros qua 

contiene uno a mÆs heteroÆtombs e/egfdos de nitrógeno, ox/gene a ezufre; 

R as hidrÆqeno, aiquilo C, -C6 0 (CU2)o 3-cic/oalquilo; 

con independence entre gi son hidrógeno, aiquilo C, -C6, (0H2)o,r 

cic/oalquiio a (OH2) 00R; 

n 65 i ó 2; 

as CHF, CF3 a C(0)H, 0H2R5 en donde P5 es hidrOgeno, OH, aiquilo cf-C6 0 

cic’oalquilo C3 -C121 

851 come has sales farmacØuticamente ace ptables del mismo" 
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Adicionalmente, come consecuencia de loss cambios arriba mencionados me 

permito sealar due el capitulo reivindicatorio share modilicado quads constituido 

pars reivindicaciones ünlcamente, cOrre5pOndientes a las reivindicaciones 3 4 9 10 

y 14 actualmente estudiadas. 

Ahora bien, be otra parte me permito seæalar que tambiØn Se ran corregido dos 

errores de trascripcion que Se encontraban en of capItulo relvindicatorio 

oriqinalmente presentado, correspondientes a Is inclusiOn del radical "OW en-18 

deIiniciàn del grupo R5, et cual Fable side omitido en forma involuntaria y cuyo 

sustento Se puede encontrar tanto an las dress ()lt 2 be Is pªgina 3 de  Is 
..-. 

descripción, como an Is deliniciôn dada learn as an Is reivindicacion 1, pÆgina 42, del 

documento WO 20051118568, correspondents a Ia publicaciOn internacional de Is 

solicitud bajo estudlo. 

La otra modlficación hecha estÆ relacionada con Is correcciOn del nombre 

quimico del compuesto reivindlcado an Is reivindicacion share renumerada coma 4 

(reivindicación 10 original), an a quo Se he reemplazado el nornbre erróneo 2-cia.-

[5-(4-fluoro-Ienil)-1,4-dimetil-1H-pirazol3-iletinll]-piridinC per of nombre correcto 

2-cIoro-4-ç5-(4-fl uoro-fenll)-1,4-dlmetll- 1H-pirazol-3-iletinilJ-pirid InC. El sustento 

care la anterior modif’cación Se encuentra  an of primer pÆrrafo de Ia pàgina 13 de Is  

memoria descriptiva. e 
 

Dc conformidad con Is anterior, el senor Examinador poll apreciar 

que mediante las modificaciones realizadas Sc as iritroducido una Clara 

llmltacIon al .aLcalce its protection actualmente solicitado, que rrmiuna 
(nijor deflnldonO Is materla objeto que Sc debts proteger, todàvez que as  

’Stan especificando y restringiendo log diversos signhflcados posibles para 

las variables estructurales its Is formula (to) ahora reclamada. 

Sobre este particular, me permito manilestar que la anteriores modificaciane 

no amplian an forma alguna el alcance be Is solicited tal como Tue originalmente 

presentada, ya que per el contrario corresponden a one importance imitaciOn._d[J 

alcance de protección pretendido con respecto a Is materia actualmente reivindicada 

y que tienen Un sustento adecuado an Is memoria descriptive originalmente 

as1 coma tambiØn a Is elirninaciOn de materia objeto no patentable be 

conformidad con las disposiciones legales vigentes y a Is correction de errores 

tipogrthuicos Involuntarios. 

For 1°  tare, el capitulo reivindicatorlo Cal como he side modificado as 

totalmente claro en la definición y alcance del objeto de Is invention, superando be 

Østa forma las observaciones expuestas en 01 Concepto TØcnico No. 304 an relation 

con Is Claridad de las reivindicaciones Ia falls de Unidad de InvenciOn y la presencia 

2-
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de reivindlcaclonas ralacjonadas con on USC, cumpllendo asi con las disposiciones de 
as Articulas 14, 21, 25 y 30 de la Declsión Andina 486 de 2000. 

X1’J.4’fl’.S 

Fina[mente, 0 seflor Examiriador he estabLecido due Ia materia reivindicada an 
la presente solicitud no rumple con el requisito de Novedad dada Ia existencia de las 
enseanzas contenidas en los documentos WO 2004108701 (Dl) y WO 2004080998 
(132), sehalando qua tales references descrrben derivados de PirIdin-4-il-etinil-
imidazol "qua as is primera invención reivindicada y care ha CuaI Se hace este 
anal/s/s de patentabiudad". 

En relación con el anÆlisis realizado, me permito dirigir la atencton del senor 
Examinador nuevmente a las modifIcaciones realizadas al capitulo reivindicatorio 
principalmente a aquellas relacionadas con la objeción de falta de Unldad de 
InvenclØn, de acijerdo con lag cu&es el solicitante he excluldo del alcance de - 5. ........................................................��.. lIl 7. 
proteccióri  de ía invención el primer grupo inventive reivindicado  as decir, °S 
compuestos derlvados de Imidazol, reclamando ünicamente  Nos derivados de 7 
plrazol de acuerdo con la Th.muIa fib). 

En este sentido, dada la llmitacjôn resaltada, es completamente clam que las 
enseiianzas de las referenclas cltadas no pueden alectar la novedad de In materia 
ahora reivindicada, toda vez quo alli so mencionan Unlcamente derivadoal  
’midazol, m’entras quo an la presente solicited la materia reciaiflaaa 
corresponde a compuestos derivados de pirazol, siend.o completamee7. 
evldentes las diferencjas estructurales al respecto, asI come tómblØn 1° es,I 
hecho do qua nhtiguno de has clocumentos D1  02 revela an fornia dUr&ta y 
explIcita compuestos do acuerdo con la formula (Ib) de i*eres card el 
solicitante.

 

� En consecuencla Se he demostrado en forma,�contundente due la materia 
relvindicada an el capitulo reivindicatorlo ahora madifit4do as nOvedosa Irente a as 7 
enseæanzas contenldas en 105 referencias citadas come estado de In tØcnica mØs 
cercano, toda vez qua allI Se revelan compuestos derlvados de Imidazol, mientras 
qua en to presente jnyención Se reivindican compuestos derivacos do pirazal, de 
forms tal one Sc puede afirç’iar sin lugar a dudas el cumplimiento de las disposiciones 
contenidas en el Articulo 16 de la Decision Andina 486 de 2000 

5. Anexo me permito presentar: 

a) Recibo nümero 10-40188, expedido por Ia Superintenclencia de Industria 

y Comercio, qua acredita el pago do lag niodifIcacianes mencionadas y 

b) Copla de las pÆginas 65 a 67 due corresponden at nuevo capitulo 

relvindlcatorio quo coniprende S reivindicaciones, niodificadas tal coma Se expuso an 

el presente escrito. 
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6. En vista do In anterior, ruego a usted proceder a estudlar nuevamente la 

solicitud a la luz de las argumentaciones presenthdas y do Ins niodificaciones 

realizadas y conceder el privilegio de patente soicltado. 

Seæor Superintend ente, 
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REIVINDICACIONES 

1. On compuesto de la formula Ib: 

I 
2 R 

R 
(Ib) 

On donde 

p RI es halogeno 0 ciano; 

es aiquilo Cl-C6; 

R3 arilo 0 heteroarilo, que estÆn opcionaimente 

Sustituidos por: 

uno, dos o tres sustituyentes elegidas entre ci grupo 

formado for haidgano, aiquiio C1-05, aicaxi Ca -C6, 

haioaiquiio C1-05, Yfaioalcoxi Cl-C�,  ciano, NR’ R" C 

For 

i-ruorfoiinflo, 0 for 

i-pirroiidiniia, opoionaimente sustituido por 

(CH2)01cR, a for 

piperidinilo, opcionalmente sustituido for 

(CH2)01 OR, o far 

i,i-djaxo-tjamorfoijnflo o for 

piperazinilo, opcionai’nente sustituido par aJ.quiio 

0 CH1) o, a-ciciaaiquiio, 

on donde ci heteroariio Cs un amino arornAtico de 5-

0 6- miembros que contierie uno 0 mÆs heteroÆtamos 

eiegidos no nitrogeno, oxigeno o azufre; 

R es hidrdgeno, aiquila Cj-C6 0 (CR40,-cicioaiquiio; 

Con independencia entre Si son hidrOgerio, aiquilo 

CH2) a-cicioalquiio a (CR2),OR; 
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n es 1 6 2; 

as CHF2, On, 0 C(0)H, 0H20 on donde R5 es hidrdgeno, 

OH, aquilo C1 -C6 a a–cloalquj.lo 03-011; 

asi cons las sales farmaceuticamente aceptables del mismo 

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacidn 1 en 

donde 

es halogeno; 

es metilo 0 i-Dropi].o; 

Se elige entre fenilo, piridinilo, pirazinilo, 

pirimidinilo a piridazinulo, que puede ester sustituido 

per uno 0 fl5 Clara, fluoro, alquilo Cr-Cs, dccxi 01-06, 

dana, haloalquj.].o CI -CG, haloalcoxi Ca -C6, y 

Ro as CAr2, CH2R5 en donde H5 es hidrthgeno, OH 0 alquilo Cr-- 

C6; 

asi como las sales farmacØuticamente aceptables del mismO. 

3. Un compuesto de formula lb de acuerdo con Is 

rei.vundicacion 1, en donde H3 as arilo sustituido per uric 

0 varios fluoro. 

4. Un compuesto de formula lb de acuerdo con la 

reivindicacian S que as 2 -cloro-4 -[5- (4 -fluoro-fenul) - 

1 � 4 -dirnetil- lR-pira zol-3-iletiriil] -piridina 

5, Un proceso porn preparar un compuesto de formula lb 

como Se definiO en Ia reivindicacudn 1, dicho procaso 

consists an haler reacciona un compuesto de formula XXVI 

2 
R 

R30 

’t 



67-7-

concon un compuesto de formula XXVII 

con el fin de obtener Un compuesto de formula XXVIfl 

2 
R 

R3 
J 
4H Li. XXVIII 

9 

convertir el compuesto de formula XXVIII en el compuesto 

de farnuta Ib; 

en donde R’, R1, R3 y R4 son coma Se definieron an is 

reivindicación 1, y si Se desea, convertir los compuestos 

obtenidos en sales de adician de Acids farmacØuticamente 
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SUPERINTENDENCIA DE INDIJSTRIA Y COMERCIO 

DIVISION CE NUEVAS CREACIONES 

Radicacion N°: 0648789 

Clasificaciori Internacional (IPC): C07D401/06, A61K31/4439, 31/444, 
A61P25/22 

Patente do lnvenciOn 

Via PCT (fase nacional) S Cap.I fi Cap. II 

No. Sol. Internacional: PCT/U82003/036742 
Fecha de Presentacion Internal.: 17/nov/2004 

Como resultado del examen do fordo, reahzado con fundamento an el articulo 
48 dole Decision 486 dole Comisian de Is Coniunidad Andina, sole comunica: 

1. Documentos estudiados: 

1.1. DescriDolOn: Folios: 65 a 129 Como as radcO inicialmente 

1.2. Reivindicaciories: Folios: 19 a 28 Coma as radica inicialpiente 
Folios: 130 a 142 Modiuicado. 
Folios: 178 a 180 Nuevaniente modfficado. 

1.3. Prioridad: Folios 1: PCT/EP2004/005881, 01106/2004 
1.4. EP04021216.9, 07/09/2004. 

Objeto de Is invericlon: 

Titulo de Is solicitud: PIRIDIN-4-IL-ETINIL-IMIDAZOLES Y PIRAZOLES COMO 
ANTAGONISTAS DEL RECEPTOR MGLLJ5 

El objeto de Is presents shore son los compuestos derivados de pirdin441-etinil-
pirazoles qua cal bajo el alcanco do Is formula Maricush: 

-Reivindicaciones 1-4: Un compuesta de Is formula (Ib). 
-Reivindicaciones 5: Procesos cars obtener los derivados de piridiri-4-il-etinil-
pirazoles 
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Determinación del estado do la tØcnica: (articulo 16 de Is D. 486 de Is CAN.) 

La feclia qua Se he tenido an cuenta pare deterrninar at estado S Is tecrilca 
fecha de presentacion de Is solicitud do Is cual as reclama prodded, 01106/2004. 
Teniendo an cuenta Is feoha indicate se:realizO Is bUsqueda del estado de Is 
teonica, an bases de datos donde esta oficina done acceso libro, pare bcisqueda 
de documentos relacionados con Is rnateria qua as reclama como nueva e 
inventive an presents solicitud, encontrandose Its siguientes documentos miss 
releva ntes: 

No Documento Titulo I Fecha do 
prose ntac ion 

!midazole derivatives as glutamate 
01 W02004108701 05/Jun/2003 

receptor antagonists 
lmisazol4-yl-ethynyl-pyridine 

D2 W02004080998 I Otmar/2003 
derivatives 

AnÆllsls do patentabilidad (articulo 14 0486 de Is CAN.) 

Novedad (articuio 160486 de Is CAN.) 

La solicitud an estudio store reclama los derivados its piridin-4-il-etinil- pirazoles 
quo caen bajo el alcance S Is formula Markush: 

IN 

R 
R (Ib) 

-Las anterioridades Dl y D2 escriben derivados piridin-4-il-etinil-imidazol tetra 
sustituidos: 

2 

IN 

qua abora Is solicitud an estudjo no roclama estos compuestos del estado de Is 

tecnica y salo Be reolama Its derivados pridin-4--etn(-pirazolestetasuslitthdos. 

Entonoes oomo puede verse an todo el contenido de las anterioridades Dl y D2 

as refieren a los derivados piridin-4-il-etinil-imidazol tetra sustituidos, las 

composiciones qua los comprenden y su metoda de obtenciOn, por lo cual los 
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compuestos abora reiviridioados y as composiciones quo Ids comprenden 

curnplen exigido an of articulo 16 0486 do Is CAN. 

Evaluacion del Nivel Inventivo (articulo18 D486 de Is C.A.N.) 

-Los compuestos do Is solicitud its Is fÆrmula (lb) derivados piridin-4-iI-etinil-

pirazoles tetrasustituidos do Is solicitud an estudlo quo as difererician 

estructuralmente en el sustituyente pirazol sabre Is cordon piridin4-iI-etinil, par 

lo tanto los compuestos reclamados an Is solicitud an estudio son diferentes, 

pars ma persona del rival medic no lees posible derivar Is invonciôn del estado 

do Is teonice citado, tomando compuestos analogos conocidos qua pudiesen 

teher el misnic efecto terapeutico, Per lo tanto Is oficina considers quo Is 

invenciOn rumple con el requisite exigido an el an  18 de Is D 488 de Is CAN. 

S 
Evaluaclon do Is Aplicación Industrial:. (art,19 de Is D. 486 do Is CAN.) 

Los compuestos S Is presents solicitud son suscoptibles de sintesis dorivados 

piridin-4-iI-etinil-pirazoles totrasustituidos de Is formulas Markush (lb) an las 

cantidades requeridas per Is industria farn,aceutica, pare producir 

medicamentos, por lo tanto as considers quo Ia solicitud cumple con lo exigido 

an of art. 19 des D. 486 de Is C.A.N 

En consecuencia y por todo Lo expuosto anteriormente, as recomienda Conceder 

of privilegio solicitado para las reivindicaciones I a 5 do los folios 178 a 180. 

� Bogota, D.C., IS do julio de 2010 

rCONCEPTO TECNICO No. 29781 EMINADOR TECNICO COdtgo No.202012 


