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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,
Abogado
CARLOS OLARTE
ASUNTO Radicacion 08 105792
Tramite 011
Evento 378
Actuacion 518
Oficio
Folios 7 .ﬁ Uﬁf): 8 ﬁ
Patente de Invencion vl Patente de Modelo de Wilidad
Via Nacicnal
Via PCT (Fase Nacional) E Capitulo | il Capitulo I}
No. Solicitud Internacionai PCT/USQ7/008345
Fecha de Presentacién Internacional 04/Abril/2007

Como resultado del examen de fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45 de
la Decisién 486 de 1a Comisién de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 45 a 64 03/0Octubre/2008
Reivindicaciones: Folios 65a72 03/0Octubre/2008
Folios 96 a 103 26/Noviembre/2008
Dibujos: Folios 74 a 76 03/0ctubre/2008
Prioridad: US 60789 514 05/Abril/2006

2. Analisis de la prioridad

Se acepta la reivindicacion de prioridad porgue esta solicitud fue presentada dentro
del plazo establecido (Art. 9 D 486), y su contenido técnico corresponde con el de la
prioridad reivindicada.

3. Objeto de la invencidn

Titulo de la solicitud: “Formulaciones farmacéuticas: sales de 8-[1-(3,5-Bis-
(triflucrometil)fenil)-etoximetil]-8-fenil-1,7-diazaespiro[4.5]decan-2-ona y métodos de
tratamiento utilizando las mismas” '

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
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composiciones farmacéuticas orales gue contengan una sal del compuesto de

formula i
w3

L) .
T

@, Formula |
que sea resistente ante la degradacién bajo las condiciones medioambientales en las
cuales se manipula y almacena.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona una
formulacion farmaceutica granular compuesta por una sal cristalina de hidrocloruro
del compuesto de la Formula | (antagonistas del receptor NK-1) mezclada conuno o
mas excipientes y opcionalmente un compuesto activo adicional.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con |a Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): AG61K 9/20, C07D 207/14.

4. Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (d))

El objeto de las reivindicaciones 7-8, 15, y 19-24 no es patentable de acuerdo con el
Art citado, por tratarse de métodos de tratamiento.

5. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las rewindicacion 1 presenta una composicidn farmacéutica, pero no esta
claramente definida debido a que no especifica las proporciones de fos compuestos
que la conforman, se sugiere al sefior solicitante delimitar correctamente el alcance
de la invencion.

La reivindicacidn 2 se refiere a la formulacion de la reivindicacion 1, pero no es clara
ya que esta definiendo la composicién mediante un resultado a aicanzar: perfil
farmacocinético, el cual, no se considera una caracteristica técnica de la formulacion.

Las reivindicaciones 4-6, 10, 16 aunque establecen que la forma farmacéutica es
una capsula, solamente la caracterizan mediante resultados a alcanzar: dosis
proporcionada, perfil de disolucion, Q-45, y dichos resultados no definen
correctamente la composicion. Al igual que en 3, también se sugiere aclarar la
dependencia de dichas reivindicaciones.

La reivindicacion 11 se refiere a una formulacién farmacéutica pero esta
caracterizada por su proceso de elaboracién, esto es incorrecto, y si lo que se quiere
proteger en este caso es el proceso se sugiere gue dicho proceso se presente como
una reivindicacion independiente, recordande que un proceso se caracteriza
mediante una serie de pasos consecutivos acompafiados de las condiciones bajo las
cuales se lleva a cabo. Esta reivindicacion 11 revela una falta de concisién ya que
mientras en el encabezado se refiere a una formulacion farmacéutica, esta hablando
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del metodo de elaboracion y ademas esta caracterizando a la sal cristalina que lleva
dicha formulacién mediante el espectro de difraccién de rayos x.

Las reivindicaciones 12-14 aunque se presentan como reivindicaciones diferentes
presentan el mismo contenido de las reivindicaciones 4-6, solo que en este caso
estas son dependientes al parecer de 1, y en el otro caso son dependientes de 11.
Esta repeticion de materia de manera innecesaria le resta claridad y concisién al
capitulo reivindicatorio lo cual hace dificil definir el objeto que se busca proteger.

Las reivindicaciones 17-18, y 26 se refieren a formulaciones que ademas del
principio activo inicialmente mencionado en 1 contienen un principio activo adicional
que esta definido mediante su funcién como agente gquimioterapéutico, se sugiere
definir dicho agente mediante su denominacidn comun internacional y ademas
aclarar la informaciéon contenida ya que dichas combinaciones deben quedar
definidas especificando componentes y proporciones de los mismos dentro de |a
formulacién y dicha informaciéon debe tener sustento dentro del capitulo descriptivo y
no se encuentran ejemplos relacionados con estas modalidades de la invencion,

Las reivindicaciones 7-8, 15, y 19-24 no se tendran en cuenta para el presente
examen ya que se refieren a métodos de tratamiento.

Se sugiere considerar la pertinencia de la reivindicacion 26 ya que se refiere a un
proceso de elaboracién que esta definido en 11.

En general el capitulo reivindicatorio no s conciso porque contiene una innecesaria
repeticion de la informacion en diferentes reivindicaciones independientes, lo cual
hace dificil definir cual es el objeto que se busca proteger.

6. Determinacion del Estado de la Técnica
E! estado de la tecnica se determind con base en la fecha de presentacion de la

solicitud de prioridad: Abril 05 de 2006 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion
D1 US2003/0158173A1 NK 1 Antagonists 21/Agosto/2003
D2 US2005/0131011 Chemical compounds 16/Junio/2005
FARMACIA
PRACTICA
REMINGTON VOL 2.
19° Edicién
EDITORIAL MEDICA Métodos de granulacion:
PANAMERICANA, Granulacién himeda.
Capitulo 92 Formas
Farmacéuticas
Crales Solidas
(paginas 2481-2485)

D3 1998

D1

hiip:/iwerldwide espacenet com/publicationDetails/biblio?DB=EPODOC&II=0&ND=3&adiacent=true&locale=en E
P&FT=D&date=20030821&CC=USANR=2003158173A18KC=A1

Divulga el compuesto de Formula | (Parrafe [0481] Ejemplos 72a v 72b), que puede presentarse formando sales
como ia sal de clorhidrato. (Parrafos {0136] y [0137)), preparado en formas farmacéuticas sélidas (Parrafe [0123))
utilizando lactosa y estearato de magnesio.

Expediente 08 105 792  ler Ant 45



D2

htip /iworldwide.espacenet.com/publicationDetaits/biblio?DB=EPODOCA&II=1&ND=3&adjacent=truedlocale=en E

P&FT=D&date=200506164CC=USE&NR=2005131011A1&KC=A1

146

Divulga el compuesto de Formuia | (Parrafe [0481] Sjemplos 72ay 72b), que puede presentarse formando sales
como 'a sal de clorhidrato. (Parrafos {0136] y [0137]}, preparado en formas farmacéuticas solidas (Parrafo [0123])
utilizando laclosa y estearato de magnesio.

D3

(Paginas 2481-2485) Divulga las generalidades de los métodos de granulacion: Granulacion humeda.

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 consiste en una formulacion farmacéutica cuyas caracteristicas
esenciales se muestran en la siguiente tabla:

Comparacion de las caracteristicas téchicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

I

| Caracteristicas esenciales D1 D2

| Composicion

: farmacéutica que
Composicion farmacéutica que ﬁ%mptre;jndsz Sal fCompogc!On
comprende: Sal cristalina de h! ra ? ade : armac l:jt'c_a que
monohidrato de hidrocloruro de la idrocloruro de la comprende:

(58, 83)-8-[[(1R)-1-(3,5-Bis-
(trifluorometil}fenil)-etoximetil}-8-
fenil-1,7-diazaespiro[4.5]decan-2-
ona

(58, 85)-8-[[{1R)-1-
(3,5-Bis-
(triflucrometil)fenil)-
etoximetil}-8-fenil-

antagonistas de
NK1 en
combinacién con
moduladores del

1,7- receptor CCR5S
. diazaespirof4.5])dec
an-2-ona
) Lactosa
Lactosa Monohidratada Lactosa Monchidratada
. o no se menciona Celulosa
Celuicsa Microcristalina Microcristalina
. . ne se menciona Sodio
| Sodio Croscarmelosa Croscarmelosa
' . - ne se menciona Almidan
Almiddn Pregelatinizado Pregelatinizado
. Estearato de Estearato de
Estearato de Magnesio Magnesio Magnesio

Eldocumento D1 se considera el estado de la técnica cercano a la invencién definida
en la reivindicacion 1 porque divulga el compuesto de Formula | (Parrafo {0481]
Ejemplos 72a y 72b), que puede estar hidratado y presentarse en forma de sales de
adicion como la sal de clorhidrato (Parrafos [0136} y [0137]). El documento divuiga
ademas que los compuestos pueden ser preparados en diversas formas
farmaceuticas como por ejemplo en capsulas (Parrafo [0123]) utilizando como
auxiliares de formulacién lactosa y estearato de magnesio.

Las diferencias entre la invenciéon, definida en la reivindicacion 1 y la definida en D1
consisten, primero, en que no menciona todos los auxiliares de formulacion definidos
en la solicitud, tales como: celulosa microcristalina, sodio croscarmelosa y almidén
pregelatinizado, y segundo, en el grado de hidratacion de la molécula.
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El efecto que logra el incluir la presencia de estos auxiliares de formulacién (lactosa
monohidratada, celulosa microcristalina, sodic croscarmelosa y almidén
pregelatinizado) a la formulacion de D1 es generar una formulacion solida alternativa
para administracién oral.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “como modificar la formulacién conocida en D1 para obtener una
formulacion solida alternativa para administracion oral "

Sin embargo, la utilizacion de estos auxiliares de formulacion (lactosa
monohidratada, celulosa microcristalina, sodio croscarmelosa y almidén
pregelatinizado) para obtener una formulacién farmacéutica sélida ya esta divulgada
en el documento D2 que divulga combinaciones de compuestos antagonistas de
NK1 con moduladores del receptor CCR5 (Parrafo [0166]), las cuales, se presentan
como formas farmacéuticas sélidas (Parrafo [0116]) que incluyen celulosa
microcristalina (aglutinante o desintegrante), almidén pregelatinizado (aglutinante o
desintegrante), lactosa monohidratada (diluente) (Parrafo [0120]), estearato 'de
magnesio { lubricante Parrafo [0122]) y sodio croscarmelosa ( desintegrante Parrafo
[0119)).

En consecuencia, una persona del oficio normalmente versada en la materia,
incluiria estos auxiliares usados en D2 en la formulacién de D1 para llegar asi al
objeto de la reivindicacion 1 de la solicitud, por lo cual se considera obvia.

Conclusion:
La reivindicacion 1 cumple el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumple con el
requisito de nivel inventivo (Art. 18).

Las reivindicaciones dependientes 2 - 8, 9-10, y 12-14 que si bien, no se muestran
como dependientes claramente lo son, no mencionan alguna caracteristica que las
haga inventivas por lo cual se considera que no tienen nivel inventivo.

lLa reivindicacién 11 presenta un método de elaboraciéon de formulaciones
farmacéuticas de Ia reivindicacion 1 cuyas caracteristicas esenciales se muestran en
la siguiente tabla:

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con |as del Estado de (a Técnica:

[ Caracteristicas esenciales D3

! Paso a: -

Los pasos del método
humedo consisten en:
Pesado

= Preparacién de granulado
que incluye:

1. Mezclar en seco la sal activa,
Lactosa Monohidratada,
Sodio Croscarmelosa
Almidon Pregelatinizado

Mezcla de polvos
Secos.

2. Granular la mezcla anterior
con agua purificada.
3. Moler en humedo el tamizado
} granulado anterior pasandolo
i por una malla.

Granutacion
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! 4. Secar el granutado himedo. secado
' - Tamizado en seco
Paso b:
Mezclar en seco el granulado | Jubricacién
con celulosa microcristalina,
sodio croscarmelosa, y
estearato de magnesig.
- compresion

El documento D3 se considera el estado de la técnica cercano porgue divulga un
metodo de granulacién hiumeda, el cual, es ampliamente reconocido.

El metodo reivindicado difiere del de D3 en gue no especifica el paso de pesado ni
de tamizado en seco y tampoco continua hasta la etapa de compresién.

El hecho de obviar dichos pasos no produce ningtin efecto sorprendente y ninguna
caracteristica adicional que haga inventivo el método o de una alternativa de
preparacion a lo ya conocido. Por lo tanto, el Problema técnico objetivo a resolver
consiste en “como modificar el método de D3 para obtener un método de
preparacion alternativo para la elaboracién de la formulacién de la reivindicaciéon 1.

De manera que el estado de ia técnica sugiere a la persona del oficio normalmente
versada en la materia el método de preparacion de la reivindicacion 1 resolviendo el
problema en esta reivindicacion, por o cual se considera obvia.

Conclusidn:
El metodo de la reivindicacion 11 cumple el requisito de novedad (Art. 16), pero no
cumple con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

8. Conclusion
Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud estan afectados asi:

item : Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta

D1 US2003/0158173A1 1-86,9-10,y12-14 Nivel Inventivo

D2 US2005/0131011 ©-6,8-10,y12-14 Nivel Inventivo

FARMACIA
PRACTICA
REMINGTON
VOL 2. 18° Edicion

| ‘ EDITORIAL
} D3 : PANP[\\AP\%gll?CI:CAANA_ 11 ‘ Nivel Inventivo
Capitulo 92 Formas |
Farmaceuticas
| Orales Sélidas
! {pé&ginas 2481-
_2485)
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En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (60) dias
contados a partir de la fecha de notificacion de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara la patente.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al término
faltante de sesenta (60) dias para dar respuesta a este requerimiento y presentarla
por escrito.

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 por fijacion en lista, de fecha

{7 d@'
Realizade por: Ximena Andé}ﬂ : 20

Revisado por: Consuelo Leguizamén,
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