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Sefor

SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

E.

S. D.

1.

Re:

P1.-SANOFI-SYNTHELABO.- Solicitud de Patente de
Invencidon para “NUEVOS DERIVADOS DEL BENCENO
QUE _COMPRENDEN UNA FUNCION AMINA
SUSTITUIDA CON UN GRUPO ALQUILO Y UN GRUPO
CICLOALQUILO, UN PROCEDIMIENTO PARA_ SU
PREPARACION Y LAS COMPOSICIONES

FARMACEUTICAS QUE LOS CONTIENEN".- Clase
A.61.-Expediente nimero 00-042.775.-

Me refiero a mi solicitud de 8 de Junio de 2000 y al auto dictado

por ese Despacho notificado por Estado el 24 de Agosto del mismo afio.

2.

Por medio del presente atentamente manifiesto a usted que,

debidamente autorizado por mi poderdante, maodifico el titulo de la

solicitud con el objeto de dar cumplimiento a las exigencias del sefnor

Examinador, para que quede como sigue:

“NUEVOS DERIVADOS DEL BENCENO QUE COMPRENDEN UNA
FUNCION AMINA SUSTITUIDA CON UN GRUPO ALQUILO Y UN
GRUPO CICLOALQUILO, UN PROCEDIMIENTO PARA SU
PREPARACION Y LAS COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE

3.

LOS CONTIENEN"

Anexos me permito presentar a usted:



(1)

)

(3)

Nuevo Resumen, Objeto y Finalidad de la Invencidn, que
reemplaza el originaimente presentado, el cual
incluye el nuevo titulo de la solicitud, el cual ha sido
modificado con el fin de precisar aun mas el grupo quimico

caracteristico de los compuestos de la invencion;

Nueva pagina 2 de la descripcion, en la cual se ha
modificado el titulo de la invencion, como se expuso

anteriormente;

Nuevas paginas 105, 106 y 107 de las reivindicaciones que
reemplazan las originalmente presentadas bajo los
mismos ndmeros en las cuales se ha modificado Ia

reivindicacion 9, con el objeto de indicar que la expresion

@ citada en dicha reivindicacion 9 representa “un
grupo ciclohexilo monosustituido, disustituido,
trisustituido o tetrasustituido con un grupo metilo;
un grupo cicloheptilo, 4-tetrahidropiranilo, 4-

tetrahidrotiopiranilo o adamantilo;".

Sobre este particular, llamo la atencién del sefior
Examinador al hecho de que tal como se indica en el
numeral c) de dicha reivindicacion 9, la cetona de férmula

@:o designada como (3) corresponde a una cetona
formada con el grupo de radicales indicados para R; en
dicho numeral (¢). Por consiguiente, el Sefior Examinador

entendera que la expresion @ representa los grupos

indicados al inicio del numeral (c) para R; .

De acuerdo con lo anterior, la modificacion de dicha

reivindicacidon 9 permite aclarar al sefior Examinador cual

TIA



es el significado de la expresidn objetada @, y la
correspondiente  cetona dando  cumplimiento  al

requerimiento formulado.

(4) En original y dos copias, una de ellas de 6cm x 6cm, Arte
Final de la férmula quimica I del invento, para la publicacién

en la Gaceta de la Propiedad Industrial; y

(5) Nuevo extracto, en sus dos formas, que reemplaza el
originalmente presentado, en el cual se ha incluido el

nuevo titulo de la solicitud.

4, Llamo su atencién al hecho de que la copia debidamente
certificada de la primera solicitud presentada para el invento arriba
nombrado respecto de la cual reclamo prioridad, a saber la solicitud
francesa nimero 9907396 de 11 de Junio de 1999, junto con la
traduccion correspondiente a la totalidad del documento, fueron
presentadas a ese Despacho mediante memorial de 4 de Agosto de
2000.

5. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de

conformidad.

Sefor Superintendente,

JOSE ANTONIO LLOREDA
T.P. 10.784
Cddigo 231
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NUEVOS DERIVADOS DEL BENCENO QUE COMPRENDEN UNA FUNCION AMINA
SUSTITUIDA CON UN GRUPO ALQUILO Y UN GRUPO CICLOALQUILO, UN
PROCEDIMIENTO PARA SU PREPARACION Y LAS COMPOSICIONES
FARMACEUTICAS QUE LOS CONTIENEN
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RESUMEN OBJETO Y FINALIDAD DE LA INVENCION

NUEVOS DERIVADOS DEL BENCENO QUE COMPRENDEN UNA FUNCION AMINA

SUSTITUIDA CON UN GRUPO ALQUILO Y UN GRUPO CICLOALQUILO, UN

PROCEDIMIENTO PARA SU PREPARACION Y LAS COMPOSICIONES
FARMACEUTICAS QUE LOS CONTIENEN

La presente invencidn se refiere a compuestos de fdérmula:

2

A—CHITN O
R

en la cual A, X, Y, n, Ry, R, y R; son tal como se han definido en

la reivindicacién 1. Estos compuestos se enlazan especificamente

a los receptores sigma, en especial a los del sistema nervioso

periférico.
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farmacéuticamente aceptables, solvatos e hidratos de acuerdo
con la reivindicacidn 7.

9. Procedimiento para la preparacién de un compuesto de
acuerdo con la reivindicacién 1, en el cual A representa el
grupo —-C=C- caracterizado porque:

a)o, si n = 1, se efectua una reaccién de Mannich entre el

derivado fenilacetilénico de férmula:
Y

R; / N C=CH (11)

X

en la cual R;, X e Y son tal como se han definido para (I), y
el formaldehido y 1la amina (1) HNR,R;, R, y Ry como se
definieron para (I):;

b) o se efectia un acoplamiento de Suzuki entre el compuesto

de férmula:

en la cual X, Y, n, R, v Ry son tal como se han definido para
(1) y Z representa un bromo, un yodo o el Jgrupo

trifluorometansulfonato (OTf) y un derivado borénico (2) de
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férmula R;-B(OR), en el cual R; se define como en la fdérmula (I)
vy R representa un &tomo de hidrdgeno, un grupo alguilo o arilo
en presencia de una base y de un catalizador metélico; c) o,
cuando R; representa un grupo ciclohexilo monosustituido,
disustituido, trisustituido o tetrasustituido por un gJgrupo
metilo; un grupo cicloheptilo, 4-tetrahidropiranilo, 4-
tetrahidrotiopiranilo o adamantilo, se efectda un acoplamiento
entre el compuesto (Ia) en el cual Z representa un dtomo de yodo
o de bromo con la cetona (3) correspondiente a R; representada
por (:::V::O en presencia de una base para obtener

intermediariamente el compuesto de fdrmula:

Y
R
s 2
ey > O CZ=C—(CH ;=N )
HO R,
X

en la cual X, Y, n, R; ¥ R: son tal como se definieron para (I),

% (::> representa un grupo ciclohexilo monosustituido,
disustituido, trisustituido o tetrasustituido con un grupo
metilo; un grupo cicloheptilo, 4-tetrahidropiranilo, 4-
tetrahidrotiopiranilo o adamantilo; siendo luegc reducido dicho
compuesto (I7)en condiciones selectivas;

d) o bien se efectlia una reaccidn de acoplamiento entre la amina

de férmula:

_ /Rz
H—-C:C—(CHZ)H——N\ (4)

R
3

S }
C
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en la cual n, R, y Ry son tal como se definieron para (I) y el

compuesto de férmula:

(111)

en la cual Ry, X e Y son tal como se definieron para (I) y Z
representa un atomo de Dbromo, de vyodo © un grupo
trifluorometilsulfonato (triflato u OTE).

10. Procedimiento para la preparacidén de un compuesto de
acuerdo con la reivindicacién 1, en el cual A representa el
grupo CH=CH- caracterizado porque se efectla una hidrogenacidn
con hidrdégeno naciente o en presencia de ciclohexeno del
compuesto (I) en ei cual A representa el grupo acetilénico
-C=C— para preparar el compuesto etilénico (I) bajo forma de
una mezcla de los isdmeros Z y E o se efectua esta
hidrogenacién en preséncia de un catalizador metédlico sobre
soporte para preparar el compuesto etilénico (I) en forma 2 o
también se hace reaccionar sobre el compuesto (I) en el cual
A representa el grupo acetilénico -C=C- un hidruro metédlico
para preparar el compuesto etilénico (I) en forma E.

11. Procedimiento para la preparaciédn de un compuesto de
acuerdo con la reivindicacién 1, en el cual A representa el
grupo -CH,_CH,~- caracterizado porqgue se efectia una

hidrogenacidén del compuesto (I) en el cual A representa un

-~

A



2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

. "
Folio

Radicacion no 00 “423 b

Concepto Técnico no

Clasificacion Internacional de Patentes A6l K3/ 12 421/01 1/ 2 o154
31/0%

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decision 486 se determind que
esta solicitud de Patente de Invencion:

SI{X]

‘ Sl [w]

I [X]
i [

SIX]
Si{ 1

S ]

S

SITX]
st

NO[ ]
NO{ ]
NO[]
NOT |

NOT |

NO{ |

NO[ ]

NO [}
NO[ ]
NO [ ]

Contiene un resumen de la invencién (Art.26-¢).
Contiene el titulo o nombre de la invencién (Art.27-d).
Contiene la descripcion de la invencion (Art.26-b).

NO ES APLICABLE [ ] Contiene los dibujos necesarios para comprender la invencién
(Art.26-d)

Contiene una o mas reivindicaciones. (Art.26-c).

NO ES APLICABLE [ X] Han sido desarroliados los productos y/o procedimientos a partir
de recursos genéticos 0 de sus productos derivados de los que cualquiera de los Paises
Miembros es pais de origen. (Art. 26- h).

NO ES APLICABLE [¥ JLos productos y/o procedimientos han sido obtenidos o
desarrollados a partir de los conocimientos tradicionales de las comunidades indigenas,
afroamericanas, 0 locales de los paises miembros, de acuerdo a lo establecido en la
Decision 391 y sus modificaciones y reglamentaciones vigentes.{Art.26-i).

La invencion se refiere a un producto relativo a un material biologico. (Art.26-J).
La prioridad coincide con la materia reivindicada.
CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS

A OBSERVACIONES Y OTROS: SI[]1 NO [ ] verhoja(s) anexa(s) ‘
1. Realizd combio del Hiolo nmicinlmente preseriodo QF:( el m;%nodo en {clo 292

2. Anexa reopaesia al aulo 2053 del 197 exoen de forma
3. Anexa nuevo Poﬁq‘mcb,&,'iOf) A0 y 10T I IG e scepEcaonN

ned que reemplazon jas oviq}mlmcnk, Prcbtrﬁocbb ($00H 28D a28>). |
EXAMINADOR TECNICO 4. Adjurﬂo noevo cxrade (1Uo 238) |, arte firat ({clc 233),
202041

dJoretas dermmdidica (folc 23 § de propedaned (o 2x:)

Bogota D. C., 21 ov 20 /02

Carrera 13 No. 2700 Piso 5y 10
Conmutador: 334 12 21-2-34
Fax: 281 31 25 e-mail: info@sic.gov.co
Santa Fe de Bogota D.C. - Colombia
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Bogota, D.C.

Doctor(a)

JOSE ANTONIO LLOREDA

Apoderado(a)

REFERENCIA: Radicacion No. 00-42775
Tramite 002
Evento 001
Actuacion 416
Oficio No. 689
Folios 001

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, reune los requisitos de forma establecidos en los articulos 26 y 27 de la
Decision 486 de la Comisién de la comunidad andina, y en las demas disposiciones vigentes sobre
la materia, se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de comunicaciones para efecto de su
publicacién en la Gaceta de Propiedad Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma
Decision.

Cumplase e
Dadoen Bogot4, D.C.,alos ¢ ' - 203

ALIX CESPEDES DE VERGEL
Jefe de la Division de Nuevas Creaciones

Bogota, D.C., 19-04-05 El extracto de esta solicitud fue publicado en el numero S7 y dela

Gaceta de Propiedad Industrial, de fecha 30 03-JF . El término habil sefalado por la ley
expir6 el 1910~ OL y SI_NO_‘7\(_ se presentaron oposiciones por parte de terceros.
202041

Carrera 13 No. 27-00 Pisos 5, 7y 10
Conmutador: 382 0840
Fax: 382 2695
E-mail: info@sic.gov.co
WWW.SiC.goV.Cco
Bogota, D.C., Colombia



