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Banska Bystrica 2.11.2016
PP 43-2002 /P 287480/ 1-100-2016

ROZHODNUTIE

Vo veci navrhu na ¢iasto¢né zruSenie patentu ¢. 287480 s ndzvom ,,Chinuklidinové derivaty, sp6sob ich
pripravy, lie¢ivé kompozicie, ktoré ich obsahuju, a ich pouzitie”, podaného 20.6.2016 majitelom Almirall,
S. A., Ronda del General Mitre 151, 08022 Barcelona, Spanielsko (pred zmenou mena LABORATORIOS
ALMIRALL, S.A)) zastipenym v konani patentovym zastupcom Ing. Paviom TomeSom,
HORMANNOVA-TOMES, Patentova, technicka a znamkova kancelaria, RepaSského 20, 841 02

Bratislava 4 (d’alej ,,majitel*), rozhodol Urad priemyselného vlastnictva Slovenskej republiky (d’alej ,,Girad*)
podla § 46 ods. 2 a § 46 ods. 5 zakona ¢. 435/2001 Z. z. o patentoch, dodatkovych ochrannych osved¢eniach
a 0 zmene a doplneni niektorych zakonov v zneni neskorsich predpisov takto:

patent ¢. 287480 sa CiastoCne zrusuje.
Patentové naroky sa obmedzuju a stanovuju sa v tomto rozsahu:

1. Chinuklidinovy derivat vieobecného vzorca (I)
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kde

© znamena fenylovy kruh, heteroaromatickd skupinu so 4 az 9 atémami uhlika, obsahujuci jeden alebo
viacej heteroatémov, naftylovi, 5,6,7,8-tetrahydronaftylovi alebo bifenylova skupinu;

R, R? a R® kazdy nezavisle znamena atém vodika alebo atdm halogénu, fenylovi skupinu, skupinu -OR*,
-SR* -NR*R®, -NHCOR?*, -CONR*R?®, -CN, -NO;, -COOR* a -CFs3, alebo alkylov( skupinu s 1 az 8 atémami
uhlika s priamym alebo rozvetvenym ret'azcom, ktora moze byt pripadne substituovana hydroxyskupinou
alebo alkoxyskupinou, kde R* a R® kazdy nezavisle znamena atém vodika, alkylov( skupinu s 1 aZ 8
atémami uhlika s priamym alebo s rozvetvenym retazcom, alebo spolo¢ne tvoria alicyklicky kruh; alebo R*
a R? spolo¢ne tvoria aromaticky, alicyklicky alebo heterocyklicky kruh;

n znamena celé ¢islo od 0 do 4;

A znamena skupinu -CH= CR6- -CR®=CH-, CR®R’-, -CO-, -O-, -S-, -S(0)-, SO; alebo -NR®-, kde R® a R’
kaZdy nezavisle znamena atém vodika, alkylovu skupinusl1laz8 atomaml uhlika s priamym alebo

s rozvetvenym ret'azcom,

alebo R® a R” spolo¢ne tvoria alicyklicky kruh;

m znamena celé ¢islo od 0 do 8; s vyhradou, Ze ked’ m = 0, A neznamena -CH;-;

p znamena celé Cislo od 1 do 2 a substiticia v azoniabicyklickom kruhu méze byt v polohe 2, 3 alebo 4,
zahtnajucej vSetky mozné konfiguracie na asymetrickych uhlikoch;

B znamena skupinu vzorca (i) alebo (ii):
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kde R° znamena atém vodika, hydroxyskupinu alebo metylovi skupinu; a R®a R® kazdy nezavisle znamena

ri1 R R11 R11
R11
JoRkodn R 8-
kde R znamena atém vodika alebo atém halogénu, alebo alkylovt skupinu s 1 az 8 atémami uhlika
s priamym alebo s rozvetvenym retazcom a Q znamena jednoduchu vdzbu, -CH;, -CH2-CH3-, -O-, -O-CH3-

-S-, -S-CH;- alebo -CH=CH-;
a X znamena farmaceuticky prijatel'ny anion mono- alebo polyvalentnej kyseliny.

2. Chinuklidinovy derivét podl'a naroku 1, kde R?, R? a R® kazdy nezavisle znamena atém vodika alebo
atéom halogénu, alebo fenylovi skupinu, skupinu-OR?, -SR*, -NR*R®%, -NHCOR?, -CONR*R®, -CN, -NOx,
-COOR* alebo -CF3, alebo alkylovi skupinu s 1 az 8 atémami uhlika s priamym alebo rozvetvenym
retazcom, ktora modze byt pripadne substituovana hydroxyskupinou, kde R* a R® kazdy nezavisle znamenaju
atom vodika, alkylovu skupinu s 1 az 8 atdbmami uhlika s priamym alebo s rozvetvenym retazcom alebo
spolu tvoria alicyklicky kruh s 3 az 10 atémami uhlika; alebo R! a R? spolu tvoria aromaticky kruh so 6 az 14
atbmami uhlika, alicyklicky kruh s 3 az 10 atomami uhlika alebo heterocyklicky kruh s 3 az 10 atdmami
uhlika.

3. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 1 alebo 2, kde A znamena skupinu -CH=CR®-, -CR®=CH-, -CR°®R’-,
-CO-, -0O-, -S-, -S(0)-, SO, alebo -NR®-, kde R® a R’ kazdy nezavisle znamena atdm vodika, alkylov(
skupinu s 1 az 8 atdmami uhlika s priamym alebo s rozvetvenym retazcom alebo R® a R’ spolu tvoria
alicyklicky kruh s 3 az 10 atémami uhlika.

4. Chinuklidinovy derivat podla akéhokol'vek z narokov 1 az 3, kde vsetky alkylové skupiny pritomné ako
R! az R’ alebo R obsahuju 1 aZ 4 atémy uhlika.

5. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z narokov 1 az 4, kde p znamena 2.

6. Chinuklidinovy derivat podla akéhokol'vek z predchadzajucich narokov, kde © znamena fenylovi,
pyrolylovd, tienylovd, furylovd, bifenylovd, naftylovd, 5, 6, 7, 8-tetrahydronaftylovd, benzo[1, 3]dioxylova,
imidazolylovu alebo benzotiazolylovu skupinu.

7. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 6, kde © znamena fenylovu, pyrolylovii alebo tienylova skupinu.

8. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajlcich narokov, kde R?, R? a R® kazdy nezavisle
znamena atom vodika alebo atom halogénu, alebo hydroxyskupinu, metylovd, terc-butylovi skupinu,
skupinu -CH,OH, 3-hydroxypropylovd, skupinu -OMe, -NMe2, -NHCOMe, -CONHz, -CN, -NO;, -COOMe
alebo -CFs.

9. Chinuklidinovy derivat podla naroku 8, kde R!, R? a R® kazdy nezavisle znamena atém vodika alebo
atéom halogénu, alebo hydroxyskupinu.

10. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 9, kde atom halogénu je fluor.

11. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajucich narokov, kde A znamena skupinu
-CH;-, -CH=CH-, -CO-, -NH-, -NMe-, -O- alebo -S-; n znamena 0 alebo 1; a m znamena celé ¢&islo od 1



do 6.

12. Chinuklidinovy derivat podla naroku 11, kde A znamena skupinu -CH;-, -CH=CH- alebo -O- a m
znamena 1, 2 alebo 3.

13. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajucich narokov, kde azonia-bicykloskupina je
substituovana na atome dusika 3-fenoxypropylovou, 2-fenoxyetylovou, 3-fenylalylovou, fenetylovou,
3-fenylpropylovou, 4-fenylbutylovou, 3-(2-hydroxyfenoxy)propylovou, 3-(4-fluérfenoxy)propylovou,
2-benzyloxyetylovou, 3-pyrol-1-ylpropylovou, 2-tién-2-yletylovou alebo 3-tién-2-ylpropylovou skupinou.

14. Chinuklidinovy derivat podla akéhokol'vek z predchadzajtcich narokov, kde B znamend skupinu
vSeobecného vzorca (i) a R® a R® kazdy nezavisle znamena fenylov(, 2-tienylovd, 3-tienylovi, 2-furylovi
alebo 3-furylovu skupinu a R* znamena atém vodika.

15. Chinuklidinovy derivat podla akéhokol'vek z narokov 1 az 13, kde B znamena skupinu vzorca (ii) a Q
znamena jednoduchd vazbu, skupinu -CH,-, -CH2-CH.- alebo atom kyslika.

16. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajiicich narokov, kde X znamena bromidovy,
chloridovy alebo trifluéracetatovy anion.

17. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajicich narokov, kde azoniabicykloskupina je
substituovana v polohe 3.

18. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 17, kde substituent v polohe 3 mé konfiguréciu (R).

19. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 18, kde v skupine vzorca (i) ma substituent R® iny vyznam ako R,
a asymetricky uhlik, ku ktorému st R® a R® pripojené, ma konfiguraciu (R).

20. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 18, kde v skupine vzorca (i) ma substituent R® iny vyznam ako R®,
a asymetricky uhlik, ku ktorému st R® a R® pripojené, mé konfiguraciu (S).

21. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajucich narokov, ktory je jedinym izomérom.
22. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 1, ktorym je:

3(R)-difenylacetoxy-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-hydroxy-2,2-difenylacetoxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2,2-difenylpropionyloxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-hydroxy-2-fenyl-2-tién-2-ylacetoxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-furan-2-yl-2-hydroxy-2-fenylacetoxy)-1-(3-fenylalyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-furan-2-yl-2-hydroxy-2-fenylacetoxy)-1-(2-fenoxyetyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-furan-2-yl-2-hydroxy-2-fenylacetoxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2,2-ditien-2-ylacetoxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-fenetyl-1-azoniabicyklo[2.2.2]okt&n; bromid
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-(4-fenylbutyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
1-[3-(4-fluérfenoxy)propyl]-3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; chlorid
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-[3-(2-hydroxyfenoxy)propyl]-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktén;
trifluéracetét
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-(3-pyrol-1-ylpropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktéan; trifluéracetat
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-(2-tién-2-yletyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-(3-tién-2-ylpropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]okt&n; bromid
1-(2-benzyloxyetyl)-3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; trifludracetat
3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-3-ylacetoxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
1-(3-fenylalyl)-3(R)-(9-hydroxy-9[H]-fluoren-9-karbonyloxy)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-hydroxy-9[H]-fluoren-9-karbonyloxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2.]oktan; bromid
3(R)-(9-hydroxy-9[H]-fluoren-9-karbonyloxy)-1-fenetyl-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-hydroxy-9[H]-fluoren-9-karbonyloxy)-1-(3-tién-2-ylpropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-metyl-9[H]-fluoren-9-karbonyloxy)-1-(3-fenylalyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-metyl-9[H]-fluoren-9-karbonyloxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid



1-(4-fenylbutyl)-3(R)-(9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-azoniabicyklo[2.2.2]okt&n; bromid
1-(2-fenoxyetyl)-3(R)-(9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
1-(3-fenoxypropyl)-3(R)-(9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-hydroxy-9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-hydroxy-9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-fenetyl-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid
3(R)-(9-hydroxy-9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-(3-tién-2-ylpropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; ~ bromid
alebo

3(R)-(9-metyl-9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-(3-fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid.

23. Chinuklidinovy derivat podla naroku 1, ktorym je 3(R)-(2-hydroxy-2,2-ditién-2-ylacetoxy)-1-(3-
fenoxypropyl)-1-azoniabicyklo-[2.2.2]oktan; bromid.

24. Chinuklidinovy derivat podl'a naroku 1, ktorym je 1-fenetyl-3(R)-(9[H]-xantén-9-karbonyloxy)-1-
azoniabicyklo[2.2.2]oktan; bromid.

25. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z predchadzajucich narokov, ktory ma hodnotu ICsg
pre muskarinové receptory Ms; (Hm3) mensie ako 35 nM.

26. Farmaceuticka kompozicia, vyznaujica sa tym, Ze obsahuje chinuklidinovy derivat podl'a
akéhokol'vek z narokov 1 az 25 v zmesi s farmaceuticky prijatelnym nosi¢om alebo riedidlom.

27. Chinuklidinovy derivat podl'a akéhokol'vek z narokov 1 az 25 alebo farmaceuticka kompozicia podl'a
naroku 26 na pouzitie ako lie¢ivo.

28. Pouzitie chinuklidinového derivatu podl'a akéhokol'vek z narokov 1 az 25 alebo farmaceutickej
kompozicie podl'a naroku 26 na vyrobu lie¢iva na lieCenie respirac¢ného, urinarneho alebo

gastrointestinalneho ochorenia.

29. Pouzitie chinuklidinového derivatu podla niektorého z narokov 1 az 25 alebo farmaceutickej kompozicie
podl'a naroku 26 na vyrobu lieciva na liecenie COPD, chronickej bronchitidy, astmy a rinitidy.

Odovodnenie:

Uradu bol 20.6.2016 doruceny navrh na ¢iastoéné zruSenie patentu &. 287480 s nazvom ,,Chinuklidinové
derivaty, spdsob ich pripravy, lieCivé kompozicie, ktoré ich obsahuju, a ich pouzitie*.

V predmetnom navrhu, ktory bol podany v zmysle § 46 ods. 5 zakona ¢. 435/2001 Z. z. o patentoch,
dodatkovych ochrannych osvedéeniach a o zmene a doplneni niektorych zakonov v zneni neskorsich
predpisov (d’alej ,,patentovy zakon), majitel’ ziadal o zruSenie patentovych narokov 26 az 32 a naslednom
precislovani d’al$ich narokov 33 az 35 na naroky 26 az 29.
Majitel’ sicasne Ziadal aj o opravu drobnych chyb vzniknutych prepisovanim, a to:

e vnarokulzo,4a9na,4az9"

e vnaroku 12 z,-CH=CH-a-O-“ na ,,-CH=CH-alebo-O-*;

e Vv naroku 22, 6sma zlu¢enina v poradi z ,,3(R)-(2-ditién- “ na ,,3(R)-(2,2-ditién- “.

Majitel’ poznamenal, Ze podobnu Upravu patentovych narokov vykonal aj Europsky patentovy Urad

v stibeznom eurdpskom patente EP 1 200 431 B3 a za u¢elom preukazania uvedenej skutoc¢nosti pripojil
k navrhu aj titulny list a znenie patentovych narokov eurépskeho patentu EP 1 200 431 B3 v anglickom
jazyku.

Rozhodnutie tiradu sa opiera o nasledovné skuto¢nosti a dévody:

Podrla § 46 ods. 2 zakona ¢. 435/2001 Z. z. o patentoch, dodatkovych ochrannych osved¢eniach a o zmene

a doplneni niektorych zakonov v zneni neskorSich predpisov, ak sa dovody zrusenia tykaji patentu Ciastocne,
patent sa zrusi len v rozsahu primeranom zistenym dévodom, a to zmenou patentovych narokov, opisu alebo
vykresov.

Podrla § 46 ods. 5 citovaného zédkona, urad moze Ciastocne zrusit’ patent podl'a odseku 2 aj na névrh jeho
majitel'a bez ohl'adu na existenciu dévodov podl'a odseku 1.



Formulécia patentovych narokov v konani o udeleni patentu je vyluéne vecou prihlasovatela, a preto aj po
udeleni patentu je potrebné prednostne reSpektovat’ vol'u majitel’a, pokial ide o upravené znenie patentovych
narokov, za predpokladu, Ze majitefom navrhované znenie spifia zdkonné poziadavky. Presna formulacia
patentovych narokov pritom moze mat’ vplyv aj na d’alSie pripadné konania tykajuce sa udeleného patentu.

Preto je potrebné posudit’, ¢i majitel'om navrhované znenie patentovych narokov vyhovuje poziadavkam
stanovenym patentovym zakonom, ako aj Vyhlaskou Uradu priemyselného vlastnictva Slovenskej republiky
¢. 223/2002, ktorou sa vykonava zakon ¢. 435/2001 Z. z. o patentoch, dodatkovych ochrannych
osvedCeniach a o zmene a doplneni niektorych zakonov v zneni neskorsich predpisov (d’alej ,,vyhlaska®),

a teda ¢i navrhované znenie patentovych narokov je dostato¢ne jasné, stru¢né a podloZzené opisom (8 5 ods. 1
vyhlasky) a zaroven to, ¢i by takymto znenim patentovych narokov nedoslo k rozsireniu rozsahu ochrany
napadnutého patentu v porovnani s pdvodne udelenym patentom obdobne ako v pripade Upravy patentovej
prihlasky v konani podl'a § 45 ods. 1 patentového zakona.

V sulade s uvedenym je mozné konstatovat’, ze upravy v patentovych narokoch 1, 12 a 22, ktoré predstavuju
len opravu pisarskych chyb, spiiiaju ustanovenie § 45 ods. 1 patentového zékona, pretoze zmenené znenie
patentovych narokov ma oporu v pbvodnom podani ekvivalentnej medzinarodnej patentovej prihlasky

WO 01/04118 A2. Rovnaké chyby sa vyskytuju aj v opise predmetného patentu na str. 3, 5 a v abstrakte,
ktoré budu preto opravené v stlade s opisom ekvivalentnej medzinarodnej patentovej prihlaSky

WO 01/04118.

Dalej je potrebné uviest, e zrusenim patentovych narokov 26 az 32 doslo k obmedzeniu, resp. z(Zeniu
rozsahu platného znenia predmetného patentu, pricom nedoslo k zmene predmetu ochrany, a teda nejde
0 nepripustnd zmenu alebo rozSirenie rozsahu ochrany napadnutého patentu v porovnani s pévodne
udelenym znenim patentovych narokov.

Vzhl'adom na uvedené, ako aj vzhl'adom na to, Ze majitel'om predlozené patentové naroky 1 az 29 su jasné,
stru¢né a podloZené opisom, ¢im spliaja aj ustanovenie § 5 ods. 1 vyhlasky, bolo rozhodnuté tak, ako je

uvedené vo vyrokovej Casti tohto rozhodnutia.

Poudenie o opravnom prostriedku:

Podl’a § 55 ods. 1 zakona €. 435/2001 Z. z. o patentoch, dodatkovych ochrannych osvedceniach a o zmene
a doplneni niektorych zakonov v zneni neskor$ich predpisov mozno proti tomuto rozhodnutiu podat’ na
urade rozklad v lehote 30 dni od jeho doru¢enia. V¢as podany rozklad ma odkladny u¢inok.

JUDr. Ingrid Maruniakova
generalna riaditel’ka
sekcie hlavnych procesov

Dorudit’:

Ing. Pavol Tomes
HORMANNOVA-TOMES

Patentovd, technicka a zndmkovéa kancelaria
Repasskeho 20

841 02 Bratislava
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