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1 Me refiero al auto dictade por ese Despacho notificads por fliacidn en lista de
26 de Febrere de 2010.

2. Con el fin de responder a las objeciones presentadas por el Sefior Examinadar
en su Concepto Técnico MNo. 804 en relacion la de Claridad del capitulo
relvindicatorio, Unidad de Invencion, Reivindicaciones ralativas & un uso o segundo
usto ¥ el requisitc de Novedad, me permito dirigir su atencidn a las siguientes
modificaciones y argumentos por medio de los cuales se superan completamente
dichas objeciones.

3, IDAD D i \' .
ICACT :

De conformidad con las observaciones expuestas en el Concepto Técnico No.
804, el sefior Examinadeor ha manifestado que el capitulo reivindlcatorio actualmente

presentado carece de clarldad por las siguientes razones:

(i) “La reivindicacidn I y sus dependientes, no es clara respecto a2 las
estructuras inegquivocas que se quiere significar con fa denominacion generica
‘cicipalguiio™

{ii}) “Las reivindicaciones 15 y 16, en primer fugar son exactamente 13 misma
materia, en sequndo fugar los usos y tratamientos terapéuticos no son caracterfsticas

técnicas de un medicamento”; vy

(iii) “a reivindicacién 17, reclama los compuestos ya reclamados en fas
reivindicaciones I-10, sin ninguna caracteristica técnica particular, solo se reflena ef

textn de una mezcla de uso con metado de tratamienta”.
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Ce otra parte, e sefor Examinader ha sefialade que la presente invencidn
tampoce cumple con el requisito de Unidad Inventiva, toda vez que “después de
realizado ef examen de patentabilidad se encuentran los siguientes grupos inventivos
y cada uno de elffos requiere de busquedas independientes, 1o vamos a referencias
respecto af grupo heterociclico variable, o sea, anilios de imidazol v pirazo. (i)
plridin-2=-ti-etinil-imidazroles (i) piridin-4-ll-etinil-pirazales”.

Finalmente, el sefior Examlinador establece que la reivindicacién 18 del
capitulo reivindicatorio actualmente presentado no puede ser aceptada, toda vez que
“reclama ef uso de compuestos y de acuerdo con fa fegisfacién colombiane ef uso no
se considera para proteccibn por patente, como se fee en ef articuio 14 de la Decisidn
486 de la Comision de fa Comunidad Andina®.

En relacidn con las anteriores cbservacionss, me peritc manifestar al sefior
Examinador gue el solicitante ha decidido realizar considerables modificaciones al
capitule reivindicatorio actualmente presentado, con el fin de excluir aquella materia
que no es considerada como patentable a la luz de la Decision Andina 486 de 2000 v
con el propésito de limitar v definir de manera mas clara y concisa el alcance de
proteccion solicitade, para de esta forma superar completamente las objecianes
arriba trascritas y expuestas en su Concepto Técnico No. 804.

En este sentido, me permito dirigir su atencidn a las siguientes modificaciones:

{1} Con el fin de superar las objeciones expuestas en contra del requisito de
Unidad de Invencidn, el solicitante ha decldide eliminar las reivindicaciones 1, 2, §, 6,
7, 8, 11, 12 y 13 actualmente presentadas, las cuales se encuentran dirlgidas a
proteger los compuestos derivadas de imidazol vy sus procesos de obtencidn, o gque
gnotras palabras significa que el solicitante ha excluide el grupe inventive (i)
sefialade en su Concepto Técnico No. 804.

(i) De conformidad con lo anterior, los compuestos .EIE;. pirazol de Ya formula
{Ib) protegidos en la reivindicacion 3 actuaimente estudiadl;, son ahora reclamados
en la nueva reivindicacion 1, incluyende las definiciones pertinantes sus diversos
grupes sustituyantes de acuerdo con las originalmente presentadas. En este sentido,
las reivindicacionas restantes 4, 9, 10 y 14 han side renumeradas como nuavas
reivindicaciones 2 a 3 y sus dependencias han sido debidamente corregidas en

consecuencia con dichas modificaciones,

{(iii} De otra parte, con el fin de superar las objeciones relacionadas con el

requisito de claridaed, se ha eliminade toda mencion de la expreslon genérica
“cicloalquile” dentro de la deflnicidn de los posibies sustituyentes del grupo R®. De




JOSE LLOREDA CAMACHO & CO.

Calle 72 Mo, 5-83 Pigo 5. Bogold, D.C. Tel G089700 Fax 608971

173
[

igual forma se han eliminado las reivindicaciongs 15, 16 y 17, acogiendo asi en su
totalidad fas sugerencias y observaciones expuegstas por el sefior Examinador sobre
este particular; y

{iv] Finalmente, se ha eliminado la reivindicacién 18 actualmente presentada,
superando asi 1as objeciones relacionadas con aquelias reivindicaciones relacionadas
con el uso de los compuestos revelados en la presente solicitud,

De conformidad con 1o anterior, la reivindicacidn 1 ahora modificada y limitada
debera leerse en adelante tal como sigue:

*1.  Un compuesto de fa formuwla Ib:

1
2 R
R
~. N —
N\ '
s \_7/
R
4
R

(Ib}

en donde -
Rl es hafdgeﬂﬂ;m:iano;
RZ‘_;;'/_! W Car ™ ,{/ Y
rifo § heteroarito, que jeskan ppcionalmente suskituidos por:

uhp%ﬁs 0 tres sug_!.’_{tuyenres e.férlga'dus entre ef grupe formado por halogeno,
atguifa Ci-Caratcexi C-Cs, haloalguilo CI[I--:Z‘E, haltoalcoxi C,-C;, ciano, NR'R" 0 por

I-morfolinilo, o por i

1-girrolidinito, cpcionatmente su_.sfa'tm'do por {CHz)o (OR, o por

piperidinifo, opcionalmente susﬁfua’dn por (CH: )0 1 OR, 0 por

1, 1-dioxo-tiomarfolinita o _J;!r:rjl*“)r

piperazinio, qpc:'qqg_fg_r}gﬂ,té/susn'tu;‘da por atgquifo C1-Cs 0 (CH2 ) -cicloalguifa,

en donde el he!‘eraarf;f; 35 un aniffe aromético de 5- o &- miembros gue
contiene uno ¢ mas heterodtomos elegidos de nitrégeno, oxigeno o azufre;

R es hidrdgene, alguito C,-Cs 0 (CH.) o i-Cicloalquito;

R, R" con independencia entre si son hidrigeno, afguilo Cr-Ce (CHz)as-
cicloalquilo o (CH;),0R;

nesléz;

R es CHF,, CF; o C(O)H, CH.R® en donde R° es hidrégeno, O, alquito Cy-Cy o
cicfoaiquifo ©3-Cya;

asi como las sales farmacéulicamente aceptables dal mismo”
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Adiciocnalmente, como consecuencia de los cambios arriba mencionados, me
permite sefialar que el capituly reivindicatorio ahora modificado queda constituido
por 5 reivindicaciones Unicamente, correspondientes a las reivindicaciones 3, 4, 9, 10
¥y 14 actualmente estudiadas.

Ahora bien, de otra parte me permitc sefialar que también se han torregide dos
grrores e trascripcidon gue se  encontraban en el capitulo  relvindicatorio
originalmente presentado, correspondientes a la inclusion del radical “OH” en la
definicion del grupe R®, el cual habia side omitide en forma involuntaria ¥ "::uyb
sustentc se puede encontrar tantoc en las lineas 1 2 de la pagma 3 de la

documento WO 2005/118568, correspondiente a la publicacion internacional de |a
solicitud bajo estudio.

La otra madificacién hecha estd relacionada con la correccién del nombre
quimico del compueste reivindicado en la reivindicacién ahora renurnerada como 4
(reivindicacion 10 criginal), en la que se ha reemplazado el nombre erréneo “2=clor-
[5-{4-fluoro-fenil}-1,4-dimaetil-1H-pirazol- 3-iletin{]-piridina” por el nombre correcto
*2-clorg=4-[ 5-(4-fluore-fenil}-1,4-dimetil- 1H-pirazel- 3-iletinil]-piridina®. El sustento

para la anterior modificacion se encuentra en el prlmer parrafc— de la pagina 13 de la

memoria descriptiva. ﬂ/u»%cﬂ*’\ﬁ"? f- ¢ g*&ﬁ/y

De conformidad con lo anterior, el sefior Exammadnr anra apreciar
que mediante las modificaciones realizadas se ha introducido una clara
. llmitacién al alcance de proteccién actualmente solicitado, que rmu; una
' Ke gjnr deflnlcijﬂn de la materia objeto que se desea proteger, toda vez que se }
‘ sthn esFremflcandn y restringiendo los diversos significados posibles para

las varlables estructurales de la férmula (Ib)} ahora reclamada.

Sabre este particular, me permitc manifestar gue las antericres modificaci
ne amplian en forma alguna el alcance de la solicitud tal como fue originalmente |
presentada, ya que por el contrario corresponden a una importanté-fimitacion_del!
alcance de proteccidn pretendido con respecto a la matearia actualmente reivindicada
y que tienen un sustento adecuado en la memoria descriptiva originalmente
presentada, asi comp tambign a la e¢liminacién de materia objete no patentable de
conformidad con las disposiciones legales vigentes v a la correccion de errores

tipograficos Invaluntarios.

Por lo tanto, el capitulo reivindicatoria tal como ha side moedificade es
totalmente clarc en |la definicidn y alcance del objeto de la invencion, superande de
ésta forma las observaciones expuestas en €l Concepto Técnico No. 804 en relacion

con |la Claridad de las reivindicaciones, la falta de Unidad de Invencion y la presencia

®
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de reivindlcaclenes relaclonadas con un wso, cumpllendo asi con las disposiciones de
los Articules 14, 21, 25 y 30 de la Declsién Andina 486 de 2000.

4. NOVEDAD:

Finalmente, & sefior Examinador ha establecido que la materia reivindicada en
la presente solicitud no cumple con el requisito de Novedad dada |a existencia de las
ensefianzas contenidas en los documentos WO 2004108701 (D1) ¥y WO 2004080998
(D2}, sefialando que tales referencias describen derivados de piridin-4-il-etinjl-
imidazol “gue es |z primera invencidn reivindicada vy para 3 cual se hace este
andlisis de patentabifidad”.

En relacidn con el andlisis realizade, me permite dirigir la atencién del serior
Examinador nuevamente a las modificaciones realizadas al capitulo reivindicatorio,
principalmente a2 aquellas relacionadas con la objecidn de falta de Unidad de
Invencién, de acuerdo cob las cuales el solicitante ha exclulde del alcance de .
proteccién de la invencién el primer grupo inventivo reivindicade, es decir, 1os |
compuestas derivados de imidazol, reclamandao {inicam derivados d

plrazol de acuerdo con la férmula (Ib),

En este sentide, dada la limitacidn resaltada, es completamente claro que las
ensefianzas de las referenclas cltadas no pueden afectar la novedad de la materia
ahora reivindicada, toda vez que alli se mencionan anicamente derivadﬂﬁ»
imidazol, mientras que en la presente solicitud la materia” ‘rectantada
corresponde a compuestos derivados de pirazol, 5|endr.:= cnmpletameq;e
evidentes las diferencias estructurales al respecto, asi como también lo es €l
hecho de que ninguno de los documentos D1 ¥ D2 revela en forma diréEia ¥
explicita compuestos de acuerdo con la férmula (Ib) de u(ﬁ:eres para el
solicitante. -

En consacusncia, se ha demostrado en fnrmal,-cuntundent_e- 'que la materia
relvindicada en el capitulo reivindicatoric ahora medificado es novedosa frente a las
ensenanzas contenldas en las referencias citadas como estado de [a técnica mas
cercang, toda vez que alli se revelan compuestos derlvados de imidazol, mientras
que en |2 presente invencién se reivindican compuestos derivados de pirazol, de
forma tal gue se puede afirgnar sin lugar a dudas el cumplimiento de Jas disposiciones
contenidas en el Articulo 16 de la Decision Andina 486 de 2000,

5. Anexo me permito presentar:

a) Recibo ndmero 18-40,188, expedido por la Superintendencia de Industria
y Comercio, que acredita ¢l pago de las modificaciones mencionadas; y

b) Copia de las paginas 65 a 57 que corresponden al nueve capitulo
relvindicatorio que comprende 5 reivindicaciones, modificadas tal came se expuso an
el presente escrito,

;e

f! {)U

14

¢ f:*r/o‘ :
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6. En wvista de lo anterior, ruego a usted procedsr a estudlar nuevamente la
sclicitud a la luz de las argumentaciones presentadas y de las modificaciones

realizadas y conceder el privilegio de patente solicltado.

IO b —
CIA LLOREDA RICA E

T. P. 53.215

Sefior Superintendente,
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REIVINDICACIONES \')NLQ

1. Un compuesto de la formula Ih:

(Tb)

en dands

rR! es halégeno o ciane;

R? es alguilo C,-Ce;

R* arile o heteroarilo, gque estan opcionalmente

sustituidos por:
uno, des ¢ tres sustituyentes elegidos entre el grupo
formades por halégenc, alguilo C-Cy, alcoxi Ci-Ce,
halealquile ;-Cg¢, Maleoalcoxi C;-Cs, clane, WR'RY o
oor
l-morfelinileo, o por
l-pirrolidinila, cpocionalmente gustituideo Lor
{CHz35,10R, a por
piperidinileo, cpclonalmente sustituido por
(CHz) 5, 10R, & por
l,1-dioxc-tiomorfolinileo o por
piperazinilo, opcicnalmente sustituide por alguilo
L:=Cs; © {CHzlg,1~cicloalguilao,
gn donde el netercarilo es un arillo aromidtico de oS-
¢ &— miembros gue cchtiene unoc ¢ mas heteroidtomos
elegidos de ni%régeno, oxigeno o azufre;

i
B es hidrdgeno, alguilo C;-Cs o (CHylg,-cicloalguilo:

R’, R” con independencia entre =si son hidrégenc, algquilo

Ci-Cgr [CHzle,1-cicloalguile o (CHa),OR:
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b

AN
nes 1 6 2; \
R? es CHF3;, CFi, o CI(0OJH, CH;R® en donde R® as hidrégeno,

OH, aiguilo C1-C¢ o cicloalguilo C3-Cip;

asi como las sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

2. Un compuesto de acuerde con la reivindicacion 1 en

donde

E' es halogeno:

R* &5 metilo o i-propillo:

R? se elige entre fenile, piridinils, pirazinileo,
pirimidinile o piridazinile, gue pusde estar sustituide
por uno o mas <loro, fluoreo, alguilo C-Cs, alcoxi C;-Ceg,
ciano, halealguile C;-Cs, haloalcoxi Ci1-Cs ¥

R es CHF;, CH:R® en donde R® es hidrégeno, OH o alquile Cp-
Cgr

asi como las sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

3. Ur  compuesto de formula Ik de acuerdo con  la

reivindicacién 1, en donde R’ s arilo sustituide por uno

a varios fluoro.

4. Un compuestn de formula Ik de acuerde con la
reivindicacién 3, que es Z-cloro-4-[5-fd4-fluoro-fenil)-

1,4-dimetil-1H-pirazol-3-iletinil]-piridina.

5. Un proceso para preparar un compueste de formula Ib
cemo & definid en la reivindicacidn 1, dicho procesoc

consiste en hacer reacciona un compuesto de formula XXVI

XXVI]
2
R
N ’
N—N
3% \ N"‘“‘D/
R
4
R O
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coh un compuesto de formula KEVII

&
N XXV

1
R

con €l fin de obtener un compuesto de formula XXVIII

XXVIII

. ¥ convertir el compuesto de formula XXVIII en el compuesto
de formula Ib:
en dende RY, R, R’ y R son como se definieron en la
reivindicacién 1, y si se desea, convertir los compuestos

cbtenidos en sales de adicidn de Acido farmaceuticamente

——— e —————m e ————

ey

acepiables. e
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Radicacion N°; 06-48789

Clasificacion Internacional (IPC); CO07D401/06, AG1K31/4439, 31/444,
AG1P25/22

Patente de Invengion D
Via PCT {fase nacionall & Capld &> Cap. |l []

No. Soi. Internacionai: PCT/US2003/036742
Fecha de Presentacion Internal.: 17/navi2004

Como rasultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo
4B de la Decisidn 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados:

1.1, Descripcidn: Folios: 65 a 129 Como se radicd inicialmente

1.2. Relvindicaciones: Folios: 19 a 28 Como se radicd inicialmente
Folios: 130 a 142 Modificado.
Folios, 178 a 180 Nuevamente modificado.

1.3. Pricridad: Folics 1: PCT/EP2004/005881, 01/06/2004
1.4. EP04021216.9, 07/09/2004.

Objeto de la invencion:

Tituls de {a solicitud: PIRIDIN-4-IL-ETINIL-IMIDAZOLES Y PIRAZOLES COMO
ANTAGONISTAS CEL RECEPTOR MGLUS

El objeto de la presente ahora son los compuestos derivados de piridin-4-i-etinil-
pirazoles gue caen bajo el alcance de ia férmula Markush:

2 R
R
”"FN\‘\ SRS 4 \irq
R" (i)

-Reivindicaciones 1-4, Un compuesto de la férmula {1b).
-Reivindicaciones 5: Procesos para obtener los derivados de piridin-4-il-etinil-
pirazoles



-

Determinacion del estado de la técnica: (articulo 16 de la D. 486 de la C.AN,)

La fecha gque se ha tenido en cuenta para determinar el estado de la téonica
fecha de presentacion de ja solicitud de la cual se reclama pricridad, 01/06/2004.
Tenigndo en cuenta la fecha indicada se .réalizd 1a blisqueda del estado de la
técnica, en bases de datos donde esta oficina tiene acceso libre, para bisqueda
de documentos relacionados con la materia que se reclama como nueva e

inventiva en presente solicitud, encontrdndose os siguientes documentos mas
relevantes;

Ne ! Documento Titulo Fecha d?
. presentacién
' D1’ WO2004108701 imidazole derwahrves as glutamate 05/jun/2003
: receptor antagonists
| D2 ‘ WO2004080008 | Misazol-4-yl-ethynyl-pyridine 10/mar/2003
derivatives

Andlisis de patentabilidad {articulo 14 D486 de la C.A.N.)
Novedad (articufo 16 D486 de fa CAN)

La solicitud en estudio ahora reclama los derivados de piridin-4-il-etinil- pirazoles
gue caen bajo el alcance de la fdrmula Markush:

R | (Ib)

-Las anterioridades D1 y D2 escriben derivados piridin-4-il-etinil-imidazol tetra

sustituidos:
1

R {0

que ahora la solicitud en estudio no reclama estos compueastos del estado de la
técnica vy s6lo se reclama los derivados piridin-4-il-etini-pirazoles tetrasustituidos.
Entonces como puede verse en todo el contenido de las anterioridades D1 y D2
se refieren & los derivados  piridin-d-il-etinil-imidazol tetra sustituidos, las
composiciones que los comprenden v su método de obtencidn, por lo cual los



™

compuestos ahora reivindicados y las composiciones que los comprenden

cumplen exigido en el articule 16 D486 de la C.AN.

Evaluacion del Nivel Inventive {articulo18 D486 de la C.AN.)

-Los compuestos de 1a solicitud de la férmula (lb) derivados piridin-4-il-etinil-
pirazoles tetrasustituidos de la solicitud en estudic que se diferencian
estructuralmente en el sustituyente pirazol sobre la porcidn pindin-4-il-etinil, por
lo tanto los compuestos reclamados en la solicitud en estudio son diferentes, y
para una persona del nivel medio no le es posible derivar la invencidn del estado
de |a técnica citado, tomando compuestos analogos conocidos que pudiesen
fener el mismo efecto terapéutico, por o tanto la oficina considera gue la
invencion cumple con el requisito exigido en el art. 18 de la D 486 de la C.AN.

Evaluacion de la Aplicacién Industrial: (art.19 de la D.486 de la C.AN.}

Los compuestos de la presente solicitud son susceptibles de sintesis derivades
piridin-4-il-etinil-pirazoles tetrasustituidos de la formulas Markush (b} en las
cantidades regueridas por la  industria  farmacéutica, para producir
medicamentos, por lo tanto se considera gue la solicitud cumple con lo exigido
enelart. 19delaD. 486 de la C. AN

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder
el privilegio solicitado para las reivindicaciones 1 a 5 de los folios 178 a 180.

Bogota, D. C., 15 de julio de 2010

[CONCEPTO TECNICO No. /573 | EXAMINADOR TECNICO Cédigo No 262012




