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1. Yo, Emilio FERRERO, identificado como aparece at pie de mi firma, 

actuando como apoderado en el asunto de la referenda, atentamente, solicito se 

efectUe el examen de patentabilidad de la solicitud en referenda presentada de 

acuerdo con el Capituto I del PCT y segUn to establecido en el artIculo 44 de la 

DecisiOn 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina. Para tat efecto presento 

junto con este escrito el recibo por valor de $ 420.000.00 correspondiente a la tasa 

fijada. 

2. Ruego atentamente a la Seæora Jefe se sirva ordenar que se anexe este 

recibo para que se efectüe dicho examen y Se continue con el trÆmite de la 

solicitud. 
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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

RADICACION EXPEDIENTE No. 07-56930 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITLJD DE PATENTE DE INVENCION 

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 580 DE 

FECHA 28 DE SEPTIEMBRE DE 2007 EL TERMINO HABIL SE1JALADO POR 

LA LEY EXPIRA EL 27 DE DICIEMBRE DE 2007 

� NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de publicación 
en la gaceta de Propiedad Industrial, deberª solicitar y cancelar el examen de 
patentabilidad so pena de que la solicitud caiga en abandono, de acuerdo con lo 
establecido en el Articulo 44 de la Decision 486/2000. 
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TransmUcOsale und tranedermale Arzneimittel mit verbesserter 

wirkstoffresorption. 

Die vorliegende Erfindung betrif ft Arzneimittel zur tranemu-

5 cosalen oder tranederinalen Verabreichung von Wirkstoffen, 

wobei these Arzneimittel eine Koznbination von Hilfsstoffen 

enthalten, weiche die transmucosale oder transderma].e Re-

sorption von Wirkstoffen verbessern oder beschleunigen ("En-

hancer"). Die Erfindung umfait ferner die Verwendung derar-

. 10 tiger Arzneimittel zur Verabreichung von Wirkstoffen, sowie 

zubereitungen zur Herstellung von tranemucosalen oder trans-

dermalen Darreichungsformen, wobei these Zubereitungen einen 

Gehalt an resorptionsverbessernden Zusätzen aufweiseu. 

15 Die transmucosale Verabreichung von Wirkstoffen, insbesonde-

re die verabreichung ilber die Mundschleiin1aut (z. B. durch 

buccale Darreicbungsformen), ist unter galeniechen Gesichts-

punkten äuJerst vorteilhaft, weil dabei ein rascher Wir-

kungseintritt und sine höhere Bioverfttgbarkeit erzielt wird. 

20 Bislang warden für  these Art der Verabreichung vorwiegend 

Sprays oder Sublingiialta.bletten verwendet. 

� 
Ale neuartige Darreichungsform zur oralan transmucosa].en 

der transbuccalen Verabreichung sind fi1mfrmige Systems 

25 (Ilwafe") bekarmt geworden, die oral appliziert warden kön-

neh. Diese fi1mfrmigen Systems körmen nit mucoadh.siven Ei-

genschaf ten ausgestattet sein, So dass sie während der Ap-

plikationsdauer an der Schisinthaut, z. B. an der buccalen 

(oder auch g’ingivalen) Schleimhaut, festhaften kön.nen. Fer-

30 ner köxnen die filmförmigeri Systems - durch geeigneta Wah]. 

der Formulierungsbestandteile - ale in wssrigen Median zer-

fallsfähige, teilweise zerfali.sfähige oder nicht zerfallende 

Films ausgestaltet sein. 

35 rach der Applikation sines filmfôrmigen Systems in Ivlundrauin 

wird der im System enthaltezia Wirkstoff an die Umgebung 
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freigesetzt und teilweise transrnucosal.resorbiert, teilweise 

aber mit den Speicie1 verschluckt. Der verschluckte Anteil 

der freiesetzten Wirkstoffmenge steht somit njcht für die 

transmucosale Resorption zur Verftigi.ing, wodurch die Biover-

5 fugbarkeit des Wirkstoffs vermindert wird. Zur Vermaidung 

diees Nach.teils 1st es erforderlich, dass im Mundraum ama 

maglichst rasche Resorption des Wirktoffs Ober die $chleim-

haut erfolgt. 

JO Das Problem der Verbesser.rng der Wirkstoffresorption stelit 

sich auch bei transdermalen therapeutischen Systemen, weiche 

die kontrollierte Verabreichung von pbarmazeutischen Wirk-

toff en Ober amen längeren Zeitram, meist Ober mehrere 

Stunden oder Tage, eriuögliclien sol].en. Pa die Haut für viele 

15 Wirkstoffe ems Barriers darste].lt, koxnmt es bei trans-

dermalen Arzneimitteln entecheidend darauf an, die Wirk-

stoffrasorption durch die Haut zu verbessern. 

Aufgabe der vorliagenden Erfindung war as desba].b, Stoffa 

20 oder Stoffgexrtische aufzuzeigen, weiche die transmucosale und 

tranedermale Resorption von Wirkstof fan verbessern (soge-

nannte "Enhancer"), sowia Arzneimittel, die sich durch sine 

verbesserte transdermale oder transmucosale Wirkstoffresorp-

40 tion auszeichnen. 

25 
Dieses problem wird gemag Hauptanapruch durch Arzneimjttel 

zur transmucosalen oder zur transdermalen Verabreichung ge-

last, weiche mindestens amen Stoff aus der Gruppe der Mono-

terpene und zugleich mindestens elnen Stoff aus der Gruppe 

30 der Polyalkobole enthalten. Durch den Zusatz einar soichen 

Kombination von Stf fan wird sine Verbessez-ung der Wirk-

stoffresorption durch die Mundschleirnhaut bewirkt. 

Uberdies wrde gefunden, dass bei Arzneimjtteln zur trans-

35 dermalen Verabreichung durch den Zusatz der genannteri Kombi-

nation von Enhancer-Stoff en sine Verbesserung der transder-

malen Wirkstoffresorption bewirkt wird. Die erfindungsgexnaie 

Kombination aus mindestens elnem Stoff aus der Gruppe der 
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Ale "wÆssrige Median" werden neben Wasser insbesondere phy-

siologische Flüssigkeiten,  insbesondere Speiche]., verstan-

den. 

5 Die erfindungsgem&fen transmucosaien, insbesondere fllmför-

uigen Arzneimittel sind bevorzugt ale orals Darreichungefor-

men formuliert; darüber 1iinaus uivat die Erfindung auch 

Arzneimittel, die zur vaginalan oder rektalen App].i]cation 

bestiznmt sind. 

w w 

Die Herstellung von Arzneimitteln zuz’ tranemucosalen Wirk-

stoffabgabe, insbesondere von filxnörmigen Darreichungefor-

men, sowie die bierfür geeigneten matrixhildenden Stoffe, 

Hilfsstoffe und Losungsiuittel sind dem Fachmann grundsätz-

is lich bekarint. Ale matrixbildende Stoffe warden Stoffe, ins-

besondere Polymers, bezeicbnet, die dazu geeignet sind, die 

feste oder ha1bfete Matrix (Grundstruktur) sines Arzneimâ.t-

tels auszubilden. tiese Matrix steilt in aligemeinen das Re-

servoir für den/die zu verabreichenden Wirkstoff(e) dar. 

20 Der Gewichtsanteil des/der inatrixbildenden Bestandteile 

J,iegt vorzugsweise im Bereich von 10 bis 95 Gew. -%, beson-

ders bevorzugt im Bereich von 15 big 70Gew.-%, jeweils be-

� 
zogerz auf das gesainte Arzneimitte]. 

25 Ale matrbbildende Polymere konunen insbesondere in Betrachtz 

Polyvinylalkohol (PVA), Polyethylenoxide, Copelymere aus Iie-

thylvinyiether und Maleinsaure, Cellulosederivate wie Hydro-

xypropylmethylcellulose (HPMC), Hydroxypropylcel].ulose 

(HPC), Matriuin-Carboxymethy].cellulose (NaCMC), Metliylcel].0-

30 lose (MC), Hydroxyethylcellulose (HEC), Hydroxyprc,pylethyl-

cellulose (HFEC), Polysaccharide, Stärke und deren Derivate, 

Gelatinen, Polyvinylpyrroljdone (PVP), Guinmi arabicuxn, Pull-

ulan oder Acrylate. Auch Mischungen aus zwei oder inelireren 

der genaxmten Polymere können  verwendet warden. 

35 
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Ale Hilfastoffe, welche dem Fachmann grundsätzlich bekannt 

sind, k6nnen vorteilhaft Stoffe aus folgenden Gruppen Var-

wendung findan: Fttllstoffe wie z.B. S102; Farbetoffe wie 

Chinolingeib oder Ti02; Sprengmittel bzw. Dochtmittel, die 

5 Wasser in die Matrix lijnainziehen und die Matrix von ixmen 

her sprangen, wie z. B. Aerosil; Emulgatoren wie Pween (po-

lysthoxylierte Sorbitanfettsäureester), Brij (polyethoxy-

lierte Fetta1iohole); Sü1stoffe wie Aspartain, Natriwacycla-

mat und Sacharin; Weicbmacher wie PEG (Polyethylenglykol) 

10 oder Glycerin; Konservierungemittel wie beispialeweise Sor-

bins.ure oder deren Saize; Antioxidantien. Der Anteil dieser 

Hilfsstoffe kann vorzugsweise big zu 30 Gew.-% betragen, 

insbesondere 1 bis 20 Gew.-%, jeweils bezogen aut das gesam-

te Arzneimittel (Trockenmasse). 

IS 

Der Wirketoff-Gehalt liegt im aligemeinen bei 0,5 bis 50 

Gew.-9, bevorzugt 1 bis 40 Gew.-%, basonders bevorzugt 5 bis 

30 Gew,.-%, jeweils bezogen aufdas geealute Arzneimittel 

(Trockemnassa). 

20 

Die Qesamtdicke ames transmu.cosalen, insbesondere ames 

filmförmigen Arzneiznittals kan.n 5 p.m bis 5 nun betragen, be-

vorzugt 30 urn bis 2 mm und besonders bevorzugt 50 urn bis 1 

mm. Die Flächenforzu kann vorteilhaft rurid, oval, drei- oder 

25 viereckig, vieleckig gestaltet sein oder eine beliebig ge-

rundete Form aufweisen. Derartige Arzneiforznen werden vial-

fach auch ale "wafer" bezeicb.net. 

Die Herstellung der erfindungsgemäen Arzneimittel zur 

30 tranemucosalen Verabreichung erolgt in aligeineinen in der 

Weise, dag zunächst unter Verwendung von Wasser, Alkohol o -

der auderer Lösungsmittel eine Bescbichtungsmasse herge-

steilt wird, die Wirkstoff(en), matrixbildende Bestandteile 

und gegebenenf ails Hilfestoffe enthält. Diese Beschichtungs-

35 masse wird durcb Rakel-, Walzenauftrags-, Sprüh- oder Extru 

sionsverfahren auf ama inerte unterlage beschichtet und ge-
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trockriet, wodurch eine Fi].xnschicllt gebildat wird. Diese wird 

ansch1ieIend in Fläch.enabsclmitte  geeigneter Grö1e zerteilt. 

Die vorliegende Erfindung betrif ft ferner Arzneimittel zur 

5 transdermalen Verabreichung von Wir]cstoffen, insbesondere 

transderxnale therapeutisohe Systeme (TTS) wie z. B. trans-

dermale Wirkstoffpf laster. Der AUtbaU soloher Systeine, die 

hierfür geeigneten matrixbildenden Stoffe und łilfsstoffe, 

sowie hierfür geeignete Herstellungsverfahren sind dern Fach-

10 niann grundsª.tzlich bekannt. Vorzugsweise sind die erf in-

dungsgemäen transdermalen Arzneixnittel als auf der Haut 

haftklebende Systems ausgebildet. 

Der typische Aufbau ethos TTS umfat ems für Wirkstoffe und 

15 Hilfsatoffe undurchlªssige Rückschicht (z. B. Kunststofffo-

lie, wie PETP, PE), sin dainit verbundenes wirkstoffha.ltiges 

Reservoir und ems abläsbare Schutzschiclit (z. B. PE- oder 

PETP-Folie, silikonisiert odor fluorosilikonisiert), weiche 

die Nautkontaktsłite des Wirkstoffreservoirs während  der La -

20 gerung bzw. vor der Applikation bedeckt. 

Als Polymers zur Herstellung des Wirkstoffreservoirs eignen 

sich insbesondere Polymers aus folgenden Gruppen: Po].yacry-

late, ?oly(meth)acrylate, Polyacrylsäure, Cellulose-Deriva-

25 to, insbesondere Methyl- und Ethylcellulosen, Isobutylen, 

Ethylen-Vinylacetat, natürliche und synthetisohe Kautschuke 

wie Styrol-Dien-Copolymere, Styrol-Butadien-Blockcopolymere, 

Isopreri-Blockcopolymere, Acrylnitril-Butadien--Kautschuk, Bu-

tylkautschuk oder Meopren]cautschuk, Silikonhaftkleber sowie 

30 Heischmelzk1eber. Nit Vorteil können auch geeiguete Mi-

schungen der genaz-.nten Polymers zum EirAsatz kommen. Die o-

lymermatrix des Wirkstoff reservoirs kann eixi- odor mehr-

schichtig aufgebaut seth. Der Antefl. dieser Polymere kanri 

vorzugsweise 10 bis 90 Gew.-%, vorzugsweise 20 bis 70 Gew. -% 

35 betragen, 3eweila bezogen auf das Gesamtgewicht sines TTS im 

getrockneten Zustand. 
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halten these Zubereitungen ziisªtzlich mindestens einen Stoff 

aus der Gruppe. der Monoterpene und mindestens einen Stoff 

aus der Gruppe der Polyalkohola, wie vorstehend angegeben. 

5 Die erfindungsgemàen Arzneimittel können in vortejibafter 

Weise zur transdermalen oder transmucosalen., insbesoridere 

oralen, vaginalen oder rektalen Verabreichung von Wirk-

stoff(en) zur Behandlung oder Prophylaxe von Krankheiten bel 

Mensch oder Tier eingesetzt werden. 

Sio 

Die Erfindung wird clurcli folgendes Formulierungsbeispiel 

veranschaulicht: 

S 

Wasser/Alkohol(1:1, v/v) als Lösungsmitte]. 

Walocelfi CRT 30 (a) 38 Gew.-% 

Wi k t ef(b) 10 Gew.-% 

Propandiol 10 Gew.-% 

jantho1e 10 Gew.-% 

Dexpanthenol 10 Gew.-% 

orbito1 10 Gew.-

Aroma 2 Gew.-% 

15 (a) Natrium-Carboxymethylcellulose; als Matrixbildner. 

(b) Detomidin. 

Fig. 1 zeigt die in-vivo-Miwendung des erfindungsgeinen En-

hancer-Systems (obers Kurve bzw. oberer Balken) in Vergleich 

2() mit sinem Referenz-System (untere Kurve bzw. unterer Bal-

kan). Von besonderer Bedeutung ist dabei die deutlich frühe-

re A.nflutung der Wirkstoffkonzentratiou in Plasma, wodurch 

ein frühzaitigerer Wirkungseintritt erzie],t wird. 
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No, Solicitud Internacional: PCT/F12005/000470 
Fecha de Presentaciôn Internacional: W02006/048501 

Coma resultado del Examen de Fonda, realizado con fundamento en el articulo 45 
de la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, se comunica: 

Documentos estudiados: 

Descripción: Folios 31a 43 coma se radicô inicialmente, 
Reiviridicaciones: Folios 44 a 48 como se radicó inicialmente. 
Prioridad: F1200420041425 (2004-11-05) 

US200460625129 (2004-11-05) 

� 
Objeto de la 

Titulo de la invenciôn: ComposiciOn veterinaria transmucosal que comprende 
detomidina. 

Problema TØcnico Planteado: Necesidad de contar con productos mejorados para 
a administración de detomidina que proporcionen un inicio rÆpido de la acciOn, 
sean de administraciOn sencilla en animales de gran tamaæo. 

SoluciOn: Composición para administraciOn transmucosal de detomidina en forma 
de gel que proporciona un inicio de la acción rÆpido y baja irritaciOn. 

IPC: A61K31/415; 

Excepciones a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literales (a) - (d)) 
Las reivindicaciones 22 a 25 establecen un mØtodo para la sedaciOn veterinaria, el 
cual no se considera una invenciOn par tratarse de un mØtodo de tratarnierito. 

Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (Art 14 y 21 0 486) 
Las reivindicaciones 26 a 29 hacen referencia al uso de una composición para la 
admiriistraciOn sabre la mucosa de un animal. De acuerdo al articulo 21 0486 los 
usos a segundos usos no serÆn patentables. 

1er Art 45� Ep 07 56936 
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AnÆlisis de la Solicitud de Patente 

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT) 

Las reivindicaciones 1, 2 y 4 son reivindicaciones que se encueritran come 
independientes dentro del capitulo reivindicatorio. Sin embargo, las 
reivindicaciones 2 y 4 se refieren a caracterIsticas particulares de un elemento de 
la reivindicaciôn 1 por Ia cual se consideran que tienen dependencia con esta. 
Se sugiere establecer las dependencias adecuadas a eliminar aquellas 
reivindicaciones que no definan de manera especifica el objeto de la invención, 

Las reivindicaciones 8, 11, 13, 15, 16 contienen el tØrmino "aproximadamente", 
dicho tØrmino no se acepta pues es imprecise, la reivindicación deja de ser clara y 
no permite una comparación con el estado de la tØcnica. 

La reivindicación 14 establece una cornposicion que contiene un potenciador de 
penetraciôn transmucosal el cual es un Æcido graso entre 5 y 30 Ætomos de 

S carbono; debido a que las diferentes posibilidades de acido graso son muchas se 
debe restringir at acido graso que se encuentra dentro de la composición. 

AnÆlisis de Unidad de Invención (Art 25 D 486) 

La solicitud presentada contempla un kit veterinaria que contiene una 
composición, un envase e instrucciones para administrar, dicho Kit no genera un 
ünico concepta inventive pues tanto la composición, el empaque y las 
instrucciones corresponden a materias tØcnicas diferentes. 

DeterminaciOn del Estado de la TØcnica 

El Estado de la TØcnica se determinô con base en Ia fecha de prioridad 2004-11-
05 y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto de esta 
solicitud: 

Item Documento Titulo Fecha de 
Pu bi i cac i on 

Transmucosal and transdermal 
Dl W02004052347 medicaments with an improved active 2004-06-24 

ingredient absorption  
Mucoadhesive dispersible 

D2 W020040081699 pharmaceuticical preparation for active- 2004-04-29 agent dosing in veterinaiy and human 
medicine  

Dl. Medicamentos para la administración transmucosa a transdØrmica, que se 
caracterizan per contener al menos una sustancia del grupo de monoterpenos y al 
menos una sustancia del grupo de alcaholes superiores, con elfin de mejorar la 
absorción de ingredientes activos, 

D2- Medicamento mucoadhesivo para la administraciôn de sustancias activas en 
medicina veterinaria y humana, dicha composición se caracteriza parque es un 
mucoadhesivo tipo matriz que se desintegra en media acuoso, dande la matriz 
contiene menos al menos un polImero y en dande el principia active se disuelve o 
d ispersa. 
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AnÆsis de Patentabilidad (Art 14 D486) 

Novedad (Art 16 D486) 

Respecto a la soticitud en estudio, la reivindicación I dice: Una composición 
farmac(?utica veterinaria, bajo la forma semsóIida adaptada para 
administración transmucosal, caracterizada porque comprende detomidina, o 
una sat de Østa aceptabte para et uso farmacØutico, cot-no ingrediente activo". 

Respecto at estado de la TØcn(ca, Dl divulga una composición farmacØutica 
veterinaria, bajo la forma semisôtida adaptada para administración 
transmucosal, (PÆgina 1 tineas 23 a 26) caracterizada porque comprende: 

a) detomidina, o una sat de Østa aceptabte para el uso farmacØutico, como 
ingrediente activo." (Ejempto 1) 

Las caracteristicas esenciales de la reivindicaciOn 1 habIan sido divulgadas 
previamente en Dl por to cual la reivindicaciOn no es nueva. 

Respecto a La soticitud en estudlo, la reiviridicación 4 dice ’Una composición 
farrnacOutica veterinaria, bajo la forma de un get transmucosal, caracterizada 
porque comprende: Detomidina, un agente gelificante, un potenciador de la 
penetraciOn transmucosal, un co-solvente orgÆnico miscible en agua y agua. 

Respecto at estado de la tØcnica Dl divulga una composición farmacØutica 
veterinaria de apticación transmucosal (PÆgina 1 lIneas 23 a 26), caracterizada 
porque comprende: 

a) detomidina, (ejemplo 1) 
b) un agente gelificante, (PÆgina 6, tinea 13 a 15 y 25 a 30: pagina 8, lineas 

22 a 25) 
c) un potenciador de la penetración transmucosal, (pÆgina 2, tIneas 19 a 

24 y 35 a 37) 
d) un co-solvente orgânico miscible en agua (pagina 7 Ilnea 9 y 10) , y 
e) agua. (pÆgina 7, tInea 31) 

A partir de to anterior las caracteristicas esenciates de la reivindicaciôn 4 habIan 
sido divulgadas previamente en Dl, por to cual la reivindicación no es nueva. 

Conclusion 

Los requisitos de Patentabilidad de La presente Solicitud se encuentran afectados 
asi: 

No IDocumento Reivindicaciones afectadasJ Requisito quo afecta 
TD1 FW02004052347 1-16 1 Novedad 

] 

En cumptirniento del articuto 45 de la Decision 486 de la Comisión de la 
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de 60 
dias contados a partir de la fecha de notificación de la presente comunicaciOn. En 
caso de no dar respuesta at presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesiOn, se denegat-6 la patente. 
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Notifiquese el presente oficio conforme a 10 dispuesto en el numeral 52, literal e), 
del capitulo quintq del titulo primero de la Circular Unica N°  10 de 2001. 

ALIX CARENZA CESPEDES DE VERGEL 
Directora cfe Nuevas Creaciones (Cj 

El anterior requerimiento fue notificado por fijación en lista, de fecha 

CONCEPTO TECN 100 EXAMINADOR TECNICO 
NUMERO: 3636 C6digo:202093 

ler Art 45�  E.xp 0756930 4 


