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

1. Documentos estudiados 

Descripción: Folios 50 a 82 como se radicO inicialmente. 
Reivindicaciones Folios 83 a 91 coma se radicó inicialmente, 

Folios 148 a 149 modificado en fase nacional 
Respuesta del solicitante: Folios 141 a 146 
Prioridad, DE2004 1020040624755 (2004-12-24) 

2. Modificaciones 

Las modificaciones realizadas al capitulo reivindicatorlo fueron aceptadas ya que no 
exceden la materia a proteger. El nuevo capitulo reivindicatorio consta de 1 -16 
reivindicaciones (Folios 165 a 167). 

3. Objeto de la invención 

Titulo de la solicitud: ’Formas de dosificación farrnacØutica sólida administrables por 
via oral con liberaciOn mod ificada’ 

El problems planteado en esta solicitud es la necesidad de formas de dosificaciOn de 
ltberaciôn moalficada pars la profilaxis y/o el tratamiento de enfermedades 
tromboembOlicas 

Para resolver este problema tØcnico a solicitud en estudio proporciona Forrnas de 
dosificaciOn farmacØutica sOhda con hberacion rncdificada del compuesto 5-Clara--
N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-morfolinil)fenit]-1 3-oxazolidin-5-il}metil)-2-
ti ofe n ca rb oxa mid a 
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El objeto de la presente SoHcitud se relaciona con a ClasificadOn Internacional de 
Patentes (CtP) A61 K31/51377" A61 K9/20: A61 K9128; A61 K31/5375: A61 P7/02 

4. Dc (a Solicitud de Patente 

Rejvindicaciones (Art 30 0 486, Art 22 POT) 

La reivindicación 1 hace referenda a una sal inorgànica soluble en agua, sin 
embargo, las posibilidades presentadas son excesivas y de diferentes caracteristicas 
quImicas Ia cual no permite limitar la invención Se sugiere Ilmitar el objeto de la 
invenciOn a una generalizaciôn razonable de  las sales que son relevantes para a 
invendión teniendo en cuenta los ejemplos presentados. 

5. Determinación del Estado de  la TØcnica 

El Estado de I@ TØcnica se determinô con base en la fecha de la solicitud prioritaria 
24 Diciembre 2004y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el 
objeto de esta solicitud: 

Item Documento Titulo Fecha de Publicacion 

Dl ES2237497 Substituted oxazolidinones and their use in 
04 Diciembre 2002 ____- the field of blood coagulation  

02US6294201 25 Septiembre 2001 

D3 Us4765989 Osmotic device for administering certain 
23 Agosto 1988 

Dl - Reivindica nuevos derivados de oxazolidinona coma es el 5-Cloro-N-({(55)-2-oxo-3-[4--
(3-oxo-4-morfolinil)fen.il]-1 ,3-oxazolidin-5-iI}metii)-2-ticfencarboxamida. los mØtodos para 
producirlos, asi como con su use coma sustancias activas para los medicamentos pars Is 
profilaxis yjo el tratarniento de enfermedades tromboembólicas.  
URL:http:!/worldwide.espacenØt.com!publicationetaiIsboriginalDocument?CCWO&NR=014 
7919A1 &KC=A1 &FT=D&date20O I 0705&DEPOD0C&IoceenEP 

. D2- Describe Ufl sistema osmdtico oral de libersción de principles activos que consists en un 
nucieo (contiene sustancia fsrmcØutica activa) y una cubierta asi coma un proceso pars so 
produccibn 
URL http.//worldwide.espacenet.com/publicationOetai(s/originalDocument?CC=US&NR=6294 
201 B1&KO=B1&FT=D&date=20010925&DBEPODOC&:ocaeenEP 

D3- Un sistema osmOtico que comprende dos cÆmara la primers que contiene un fÆrmaco 
seleccionado de nifedipina. prazocin y doxazocin y una segunda cÆmara que estàn 
comunicadas por una pared. TamblØn contiene un material semipermeable que lo cubre. 
URL:httpi/worldwide.espacenet,corn/publicationDetai!s/orginalDocument?CC=US&NR=4765 
989A&KC=A&FTD&date1 9880823&DBEPODOC&lccale=enE.P 

6. AnÆlisis de Patentabilidad (Art 14 D486) 

Nivel Inventivo (Art18 D486) 

La reivindicación I dice: forma de dosificación farmacØutica sôlida de Iiberación 
modificada administrable par via oral, compuesta par un sistema osmOtico bicameral 
que comprende: 
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Vi) 

ComparaciOn de las caracterIsticas tØcnicas esenciales con las del Estado de la TØcnica: 

Caracteristicasesenciales D3 Dl 
Forma farmacØutica sóiida de Sistema asmotico bicameral . Forma farmacØutica sôlida 
liberacion modificada en sistema administrable por via orai 
osm(ejemplos 1 a 7) 

pcQbcameral - (reivindicaciones4y7) 
Nucleo:  
5-Cloro-N-({(5S)-2-OxO-3-[4-(3-Oxo- 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-
4-morfolinhl)fen ill- 1 .3-oxazolidin-5- Princpio Activo 20-30%) (ej. 1 [4-(3-oxo-4-morfolinil)fenhl]-
ilmetH)-2-tiofencarboxamida (1- a 4 �reivindicaciOn 1) 1,3-oxazolidin5��il}metil)-2-
40%) tiofericarboxamida 

Oxido de poHetileno (5095%) Oxido de Poliotileno 70-95%) 
(eiemlo 1 a 4) No se menciona 

c!p!PsmosIs 

Oxido de polietileno (40-90%) 

Sal inorgªnica soluble en agua (10. 
4Q% . . - 
Cu bierta: 

Oxido de Polietileno (50-80%) 
(ejemplo 1 a 4) 
Cloruro de Sodlo (10-400/6) 

- ........ 

Acetato de celulosa o mezcla Mezcla acetato de celulosa y 

acetato de celulosa y polieblenglicol 
polietilenglicol 

--
 

.....(ejemplos 1) --

No se menciona 

No se menciona 

Estado de la TØcnica mâs cercano es D3 que da a conocer un sistema de liberación 
bicameral de un principio activo basada en liberación osmótica (Columna 9. lineas 30 
a 40; ejemplo 1-4; reivindicaciónl). 
Este sistema de liheraciOn osmótica comprende un nUcleo o primera capa que 
contiene como componentes: un 20 a 30% de un principio activo coma nifedipino a 
prazocin ejemplos 1 a 7). de 70 a 95% de oxido de polietileno de baja peso 
moleculat (ejemplos 1 a 4) y una segunda capa osmótica que contiene de 50 a 
50% de oxido de polietileno de alto peso molecular (ejemplos 1 a 4) y del 10 a 40% 
de un agente de osmolaridad como el cloruro de sodio (ejemplos 1 a 4). De igual 
manera dicho niicleo esta recubierto par una cubierta polimØrica osmóticamente 
activa que contiene una mezcla acetato de celulosa y polietilenglicol (ejemplo 1 a 
4) 

La diferencia entre la invención, definida en la reivindicación I y la forma 
. farmacØutica de liberaciOn osmotica bicameral consiste en que el principio activo es 

especificamente la 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-morfolinil)fenil]-1 .3-
oxazolid in’5-il}metiI)-2-tiofencarboxamida 

El Efecto TØcnico que logra la diferencia es obtener una forma de dosificaciôn 
farmacØutica de liberaciOn osmótica bicameral del principio activo 5-Cloro-N-({(5S)-2-
oxa-3-[4’-K3-oxo-4-morf oil nil)fenil]-1 .3-oxazolidin-5-il}metil)-2-tiofencarboxamida. 

For lo tanto, el Problerna TØcnico Objetivo que pretende resolver esta invención se 
puede formular asi: ’cómo obtener un sistema de iiberación bicameral como el dada 
a conocer en 03 que contenga principio active 5-Cioro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-
morfolinil)fenil]-1 . 3-oxazolidin-5-iI}metil)-2-tiofencarboxamida". 

Par otro lado. Dl describe composiciones una forma de dosificación farmacØutica 
sólida administrable por via oral (reivindicaciones 4 y 7) que contiene el 
compuesto 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-morfolinil)fenil]-1 ,3-oxazolidin-5-
il} metil)-2-tiofencarboxamida (pàg. 24, ejemplo 44, reivindicaciones 1 y 2). 
Cabe anotar que las composiciones presentadas en el capitulo descriptivo de la 
presente solicitud que hacen referencia a un sistema bicameral, presentan ios 
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mismos componentes (a diferencia del principio activo) para formar el sistema 
osmOtico bicameral divulgado en 03 para los ejemplos 1 y 4. 

Es asi que el estado de la tØcnica disponible aporta sotución al problema tØcnico 
objetivo par Ia cual para el experto en la materia, que tenga que obtener una forma 
farmacØutica de liberaciôn modificada basada en un sistema de liberación osmótica 
bicameral que contenga el compuestos-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-
morfoIinil)fenil]-1 3-oxazolidin-5-il} metil)-2-tiofencarboxam1da y que conozca el 
estado de la tŁcnica, seria obvio combinar la soluciOn propuesta en D3, con el 
compuesto de Dl. liegando de esta manera al contenido de la reivindicaciOn 1 por lo 
cual el objeto reivindicado carece de nivel rnventivo. 

Puesto que ]as reivindicaciones dependientes 2 a 8 no mencionan caracteristicas 
inventivas adicionales, tampoco pueden ser consideradas inventivas. 

La rejvindicación 9 dice: "Forma de dosificación farmacØutica sólida de Iiberaciôn 
modificada administrable par via oral. compuesta por un sistema osmótico 
monocameral que comprende: 

Camparación de las caracteristicas tØcnicas esenciales, con las del Estado de la TØcnica: 

Caracteristicas esenciales D2 Dl  
Forma tarmacdutica sOlida de Sistema osmOtco Forma farmacØutica sólida 
liberaciOn modificada en sistema monocameral administrable por via oral 
osmOtico monocameral.- (reivindicaciOn 

. 

(reivindicaciones 4j7)_ 
Nucleo: 
5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo- Princi io Activo (20-30%) 5-Cloro-N-({(55)-2-oxo-3-T 
4-morfoliniDfenil]-1 ,3-oxazolidin-5-, (ejemplos 1 a 4 [4-(3-oxo-4-morfolinil)fenil]- 

’ ’ il}metil)-2-tiofencarboxamida (2- reivindicaciones 1 2 5 13 1,3-oxazolidin-5-il}metil)-2- 
30%) 

/ trofencarboxamida 
Xantano 25 -40% iojorr.plos 1 

Xantano (25-40% a 4 - reivindicaciones 1. 2. 

�lpirrol! .dona 

5,13 
Copo .vidona 

10-301/a 

No se menciona 
Copolimero de v!nl 

(ejemp)os 4� /acetato de vnilo (15-25%) 
� reivindicaciones 1, 2._ 5,13 

. 

Cubierta:--

Acetato de celulosa 
o 

mezcia Mezcla acetato de cetulosa 
y 

acetato de celulosa 
y 

polietilenglicol polietilenglicol No se menciona
(eiemlos 1 a 5) 

Estado de la TØcnica mÆs cercano es D2 que da a conocer un sistema de Iiberación 
monocameral de un principio activo hasado en Iiberación osmôtica (Columna 1. 
lineas 6 a 9: reivindicaciones 1 a 16). 
Este sistema de Iiberación osmOtica comprende un nOcJeo que contiene coma 
componentes: un 20 a 30% de un principio activo para enfermedades cot-no 
trombosis ó enfermedades circulatorias (columna 6 linea 55 a 60; ejemplos 1 a 4 - 
reivindicaciones 1. 2, 5. 13). de 25 a 40% de xantano ((ejemplos 1 a 4 - 
reivindicaciones 1. 2. 5.13) y de 10 a 30% de un copolimero de vinilpirrolidona-
acetato de vinilo (ejemplos 1 a 4� reivindicaciones 1. 2, 5, 13). De igual manera 
dicho nücleo esta recubierto par una cubierta polimØrica osmôticamente activa que 
contiene una mezcla acetato de celulosa y polietilenglicol (ejemplos 1 a 5). 

La diferencia entre la invenciôn, definida en la reivindicación 9 y la forma 
farmacØutica de Iiheración osmôtica monocameral cansiste en que el principio activo 
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para enfermedades coma trombosis O enfermedades circulatorias es 
especificamente la 5-CloroN({(5S)-2-oxa3-[4-(3-oxo-4-morfolini1)feni1]-1 3-
oxazolid in-5-il}metil)--2-Uofencarboxamida 

El Efecto TØcnico que logra la diferencia es obtener forma de dosificación 
farmacØutica de liberación osmótica del principio activo 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-
(3-axo-4-marfolinil)fenil]-1 3-oxazoiidin-5-il}metil)-2tiofencarboxamida para el 
tratamiento de enfermedades coma trombosis 6 enfermedades cftculatorias. 

Par lo tanto, el Probiema TØcnico Objetivo que pretende resolver esta invención se 
puede formular asi: "coma obtener un sistema de liberación monocameral de un 
principio activo basado en liberación osmótica donde ci principio activo sea 5-Claro-
N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-morfolinil)fenil]-1 3-oxazolidin-5-il}metil)-2-tiofen 
carboxamida. 

Par otro lado, Dl describe composiciones una forma de dosificaciOn farmacØutica 
sólida administrable par via oral (reivindicaciones 4 y 7) que contiene el 
compuesto 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4.-morfolinil)fenil]-1 ,3-oxazolidin-5-
il} metil)-2-tiafencarboxamida (pàg. 24. ejemplo 44. reivindicaciones I y 2). Utiles 
para enfermedades relacionadas can (a coagulaciôn sanguinea coma es (a 
trombosis. 
Cabe anotar que las composiciones presentadas en el capitulo descriptivo de la 
presente solicitud que hacen referencia a un sistema monacameral presentan los 
mismos camponentes (a diferencia del principio activo) para formar el sistema 
osrnótico divulgada en D2 para los ejemplos 1 a 4. 

Es asi que ci estado de la tØcnica disponible aporta solución al problema tØcnico 
objetivo par lo cual para ci experto en la materia, que tenga que obtener una forma 
de dosificación farmacØutica sôlida administrable par via oral de liberaciOn 
modificada basada en un sistema de liberaciOn asmótica que contenga el 
compuesto 5-Clara-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-morfolinhl)fenil]-1 ,3-oxazalidin-5-il} 
metil)-24iofencarboxamida y que canozca el estada de la tØcnica, seria obvio 
combinar la soluciOn propuesta en 02, can el compuesto de Dl, Ilegando de esta 
manera al contenido de la reivindicaciOn 9, par lo cual ci objeto reivindicado carece 

is 

de nivel inventivo. 

Puesto que las reivindicaciones dependientes 10 -15 no mencionan caracteristicas 
inventivas adicionales tampoca pueden ser consideradas inventivas. 

7. Conclusion 

Las requisitos de Patentabihdad de a presente Solicitud estÆn afectados asi 

Reivindicaciones Req uisito que Item Documerito 
afectadas afecta 

Dl ES2237497  1 -g Nivel Inventivo 
D2 US6294201 9-16 Nivel Inventivo 
D3 US4765989  1-8  Nivel Inventivo 
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8. Respuesta a los argumentos del solicitante 

Coma respuesta a los requerimientos realizados par este despacho en el concepto 
tØcnico 0491 el solicitante adjunta un nuevo capituo reivindicatorio que consta de 16 
reivindicaciones (Folios 148 y 149). 
Luego de las objeciones realizadas par este despacho en el concepto tØcnico 0491 
el solicitante en folios 141 a 146 presenta respuesta a los requerimientos as!-, 

En cuanto a la objeción de claridad y concision realizada por esta oficina, el 
solicitante responde: 

Se redacta una nueva re/v/nd/caciOn 1 do acuerdo a las anter/ores 
re/vindicac/ones 34 a 36. Do esta manera las composic/ones de las capas y 
de la cubierta especificada en la nueva ro/v/nd/caciOn 1 se encuentran 
plenamente soportadas par las espec/ficaciones do la pag/na 17, lIneas 11 a 
25ypagina 15, I/neas I a4" 

Con respecto a las nueva reivindicac/On 4, se desea poner de presente que la 
forma hidrof//izada del compuesto (I) so encuentra soportada por la 1/neas 22 
a 25 do la pag/na 4 y lIneas ly 2 de la pag/na 5. En este sent/do, el 
proced/m/ento do pro paraciOri de dicha forma ospecif/ca del compuesto so 
describe detalladamonte en la anterior/dad DE10355461" 

- La nueva reivindicaciOn 6, basada en la anterior reivindicaciOn 35, hace 
referenda a un ran go de viscosidad del Ox/do de polietilerio en Ia capa del 
ingred/ente activo. Dada quo la nueva reivindicación 1 define quo el ox/do de 
pallet//en a es uno de los componentes de la forma do dosificac/On 
farmacºut/ca so//da se t/ene quo la nueva re/v/nd/ca c/On 6 hace referenda a 
un detallo ad/c/anal de la composidiOn reclamada, por lo, quo nose considera 
un resultado a a/canzar. 

- La roiv/ndicaciOn 9 ahora especifica el comnuesto 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4- 
(3-ox o-4-morfolini/) fen il]- 1,3-ox azo/idiri-5-iI} met/I) -2-tiofoncarboxamid (I) como 
pr/nc/plo act/vo y ad/c/onalmento I/rn/ta el ran go de proporciOn del xanano y 
del copol/mero do vinilp/rrolidona- acetato do v/nib, para especificar y 
caractorizar apropiadamente la mater/a reivindicada. 

Este despacho a la luz del nuevo capitulo reivindicatorio da por superadas las 
objeciones do claridad y concision realizadas en el concepto tØcnico 0491 en 
cuanto a la delimitación del objeto a reclamar. 

� En cuanto a la objeciOn de Novedad realizada por este despacho, el solicitante 
responde: 

"El examinador c/ta of docurnento Dl y man/fiesta quo este afecta la novodad do 
la re/vindicac/On 1. Sin embargo, al tenor en cuerita que el nuevo p/logo 
reivindicatorio no incluye dicha refvindicac/On, so da par superada la objec/Ori del 
examinador y so puede concluir que la mater/a rove/ada por el actual pile go es 
novedosa sobre la tØcn/ca anterior c/tada" 

Este despacho reconoce que el documento Dl (ES2237497) a pesar que 
menciona composiciones farmacØuticas del compuesto 5-Cloro-N-({(5S)-2.-oxo-3-
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[4-(3-oxo-4-morfolinil)fenil3 1 3oxazolidin-5-} metil)-2-tiofencarboxamida (I) no 
afecta la novedad de la nueva reivindicaciOn 1 en cuanto a que no se presenta de 
manera explicita la forma de dasificación farmacØutica sólida de liberación 
modificada administrable par via oraL compuesto por un sistema osmótico 
bicameral reclamada en la presente solicitud, 

� En cuanto a la objeción de Nivel Inventivo realizada par este despacho, el 
solicitante responde: 

"El documento Dl enseæa el compuesto 5-C/oro-N-({(5S)-2-oxo-3-14-(3-oxo.4-
morfolinil)fenilJ-1, 3-oxazolidin-5 -ii] metiI,-2-tiofencarboxamida, el cual es apto para 
su adrniristración oral; sin embargo dicho documento no menciona el sistema de 
I/be radOn osmOtica. Por el contrario, den tro de SLIS enseæanzas. la anterior/dad 
citada claramente describe las ventajas de los corn puestos reclamados presenten 
una acc/ón rÆp/da una vez ingeridos. 
Por su pade, el documento D2 describe un sistema rnod/ficado de liheraciOn 
osrnótico apro p/ado para la I/be radOn de fÆrmacos durante Lin per/ado extend/do 
de tiempo. 
Con base en to anterior se puede observer que (as enseæanzas de los 
doctlrner7tos Dl y 02 restiltan coritrapuestas, y rebateri la afirmaciOn realizado 
par el exarninador re/acionada con la motivaciOn de un experto en la mater/a, de 
combiner Ia soluc/On propuesta en 02 con el compuesto descrito en Di por Ia 
tanro, las anterio,idades no perm/ten der/var de manera obvia y/o evidente la 
presente invendión a una persona medianarnente versada en la mater/a y par 
ende, no pueden cons/derar corrio anter/oridades v6/ides que afecten el n/vet 
in vent/va de la presente solicitud." 

Se aclara que el documento Dl divulga un composiciones de administraciÆn oral que 
cantienen el compuesto 5-Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-{4-(3oxo-4-morfoIinil)feniI]-1 3-
oxazolidin-5-iI} metil)-2-tofencarboxamida los cuales (como bien dice el solicitante) 
tiene una liberación y acción rÆpida. 

Por su Iado el capitulo descriptivo de la presente solicitud hace referencia a que es 
. especialmente ventajoso pare la terapia a la profilaxis a largo plaza y la profilaxis 

secundaria de enfermedades trombo embólicas arteriales y/o venosas poner a 
disposición el principio activa (I) en una forma que conduzca a una reducción de la 
relación pico a valle mediante una Iiberación modificada del principio activo y que 
permita una administración una vez al dia (folio 52 lineas 4 a 9) par tal razOn el 
problema que Se plantea es la necesidad de composiciones de liberaciOn modificada 
para un compuesto ye conacido en el estado de la tØcnica. 

Es asi, que pare lograr estas formas de Iiberación modificada D2 revela 
composiciones de estas caracteristicas (sistema osmOtico de Iiberación de farmacos) 
los cuales son utilizados para liberación de fªrmacos utilizados en el tratamiento de 
enfermedades venosas y tromboembólicas colurnna 6 linea 55 a 60: ejemplos 1 a 4 
- reivindicaciones 1, 2. 5, 13) coma Ia es el compuesto (I). Las composiciones 
reveladas en D2 tienen las mismas caracteristicas en cuanto a los excipientes que 
logran el efecto osmótico, y en cuanto al perfit de IiberaciÆn deseado pare el 
compuesto de la solicitud. 

Par todo lo anterior, Ia divulgado en el estado de la tOcnica motivarla a un experto 
medio en la materia a generar una forma farmacØutica de liberaci6n modificada en 
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forma de sistema osmOtco que permita una administraciôn una vez a) dia para el 
compuesto 5Cloro-N-({(5S)-2-oxo-3-[4-(3-oxo-4-rnorfolinil)fenil]-1 ,3-oxazolidin5-il} 
metil)-2-tiofencarboxamida: por estas razones las objeciones d& solicitante no son 
validas. 

En cumplimiento del artIculo 45 de la Decsión 486 de ía Comisión de la Comunidad 
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de sesenta (60) dIas 
contados a partir de la fecha de notificación de la presente comunicación. En case 
de no dar respuesta a) presente requerimiento 0 si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedimentos para la concesión, se denegara la patente. 

NotifIquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del 
capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No. 10 de 2001. 

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ 
Director de Nuevas Creaciones (C) 

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

CONCEPTO TECNICO EXAMADORTECNICO 
No. 1542 COdiqo No.202093 
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