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Calle 72 No, 5-83 Piso 5, Bogotd, D.C.  Tel: 6068700 Fax 8069701
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Tramite : 882 PATENTES D 1 REGISTRO/ 329 OSLENEN.

Sefor
SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. : D.

Re: P1.-ABBOTT LABORATORIES.-Solicitud de Patente de
Invencion para “9A-AZALIDAS CON ACTIVIDAD

ANTIBACTERIAL"-Clase A.61K-Expediente numero
00- 018.-

1. Me refiero a mi memorial de 12 de Febrero de 2001, mediante
el cual se dividio la solicitud de la referencia en dos solicitudes.

2. De conformidad con lo sefialado en el numeral 4 (1) c del
mencionado escrito, anexo me permito presentar copia del nuevo
capitulo reivindicatorio que comprende las reivindicaciones originales
1,4,5,6, 7,8,9, 10, 11, 12, 13, 14, 15, 16, 17 y 18, renumeradas
y una reivindicacién 15, quedando asi el capitulo reivindicatorio para
la solicitud original, compuesto por 17 reivindicaciones.

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

Sefor Superintendente,

AQLL\\W%M

T.P. 53.215

. Dependencia: 2028 DIVISION DE HUEWAS CREACIONES



REIVINDICACIONES

LO QUE SE REIVINDICA ES:

1.  Un compuesto de formula (1)

o sales farmacéuticamente aceptables del mismo, donde R y.R® son
independientemente seleccionados del grupo que consiste de
: (1) hidrégeno
b (2) aquil -C4-Cp-,
(3) alquenil -C3-C12-,
y
(4) alquinil -C3-C12-,
donde (2)-(4) pueden ser opcionalmente substituidos con uno,
dos, o tres substituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste de
(a) halégeno,
(b) -OR®, donde R® es seleccionado entre el grupo que
consiste de
(i) hidrégeno



/Es

(ii) alquil-C4-C42-,

(i) heteroalquil -C2-C12-,

donde (ii) y (iii) pueden ser opcionaimente
substituidos con uno, dos, o tres substituyentes
independientemente seleccionados del grupo que
consiste de

(1') aril,

(2") aril substituido por el reemplazo
independiente de uno, dos o tres atomos de
hidrégeno con -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -NOz, -CN, -
(CO)-alquil-C4-Cg, -C(O)-aril, -(CO)-heteroaril, -
CO2-alquil, -COz-aril, -COz-heteroaril, -CONH,,
-CONH-alquil-C4-Cg-, -CONH-aril, -CONH-
heteroaril, -OC(O)-alquil-C4-Cg, -OC(O)-aril, -
OC(O)-heteroaril, -OCOz-alquil, -OCOz-aril, -
OCOgz-heteroaril, -OCONH,, -OCONH-alquil-
Cy-Ce-, -OCONH-aril, -OCONH-heteroaril, -
NHC(O)-alquil-C4-Cg-, -NHC(O)-aril, -NHC(O)-
heteroaril, -NHCOgzalquil, -NHCOgzaril, -
NHCOz-heteroaril, -NHCONH;, -NHCONH-
alquil-C4-Cg-, -NHCONH-aril, -NHCONH-
heteroaril, -SOz-alquil-C1-Cs-, -SOz-aril, SO»-
heteroaril, -SO;NH2, -SO;NH-alquil-C4-Cg-, -
SOzNH-aril, -SOzNH-heteroaril, alquil-C4-Ce-,
cicloalquil-C4-Cs-, -CF3, -CH.CF3;, CHClp, -
CH,0H, -CH2CHZ0H, -CHaNH3, -CH2S0,CHs3,
aril, heteroaril, bencil, benciloxi, ariloxi,
heteroariloxi, alcoxi-C-Cs-, metoximetoxi,
metoxietoxi, amino, bencilamino, arilamino,
heteroarilamino, alquilamino-C4-Cjs-, tio, ariltio,

heteroariltio, benciltio, alquiltio-C-Cg-, ©

metiltiometil.
(3') heteroaril, -
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y
(4') heteroaril substituido por el reemplazo

independiente de uno, dos o tres atomos de
hidrégeno con -F, -Cl, -Br, -1, -OH, -NO2, -CN, -
(CO)-alquil-C4-Cs, -C(Q)-aril, -(CO)-heteroaril, -
CO2-alquil, -COz-aril, -COz-heteroaril, -CONHa,
-CONH-alquil-C4+-Cg-, -CONH-aril, -CONH-
heteroaril, -OC(O)-alquil-C4-Cs, -OC(O)-aril, -
OC(O)-heteroaril, -OCOz-alquil, -OCO.-aril, -
OCOy,-heteroaril, -OCONH;, -OCONHR-alquil-
C1-Ce-, -OCONH-aril, -OCONH-heteroaril, -
NHC(O)-alquil-C4-Cg-, -NHC(O)-aril, -NHC(O)-
heteroaril, -NHCOs-alquil, -NHCOzaril, -
NHCOz-heteroaril, -NHCONH2;, -NHCONH-
alquil-C4-Cg-,  -NHCONH-aril, -NHCONH-
heteroaril, -SOz-alquil-C4-Cg-, -SO;-aril, SO.-
heteroaril, -SO;NH;, -SO.NH-alquil-C4-Cg-, -
SOzNH-aril, -SO2NH-heteroaril, alquil-C4-Ce-,
cicloalquil-C3-Cg-, -CF3, -CH2CF3;, CHCIp, -
CH20H, -CH,CH;0H, -CH;NH>, -CH280,CH;,
aril, heteroaril, bencil, benciloxi, ariloxi,
heteroariloxi, alcoxi-C1-Cs-, metoximetoxi,
metoxietoxi, amino, bencilamino, arilamiho.
heteroarilamino, alquilamino-C4-Cs-, tio, ariltio,
heteroariltio, benciltio, alquiltio-C1-Cs-, ©
metiltiometil.

(iv) aril,
(v) aril substituido, como se defini6é anteriormente.

{vi) heteroaril,

y

(xv) heteroaril substituido, como se definid
anteriormente.

#



s

(c) -NR"R', donde R" y R' son independientemente

seleccionados del grupo que consiste de

o

(i) hidrégeno
(ii) alquil -C4-C+2-,
(iii) heteroalquil -C2-C12-,
donde (i) y (iii) pueden ser opcionalmente
substituidos con uno, dos o tres substituyentes
independientemente seleccionados del grupo que
consiste de
(1') aril,
(2) aril substituido, como se definid
anteriormente.
(3') heteroaril,
Y
(4") heteroaril substituido, como se definid
anteriormente.
(iv) aril,
(v) aril substituido, como se definid anteriormente.
{vi) heteroaril,
y
(xv) heteroaril substituido, como se definié

anteriormente.

R" y R, junto con el atomo al cual estan unidos, forman un

anillo heterocicloalquil, donde el anillo heterocicloalquil puede

ser opcionalmente substituido por el reemplazo independiente
de uno, dos o tres 4tomos de hidrégeno con -F, -Cl, -Br, -1, -OH,
-NQ,, -CN, -(CO)-alquil-C1+-Cs, -C(Q)-aril, -(CO)-heteroaril, -
COz-alquil, -COz-aril, -COzx-heteroaril, -CONHz, -CONH-alquil-
C1-Cq-, -CONH-aril, -CONH-heteroaril, -OC(O)-alquil-C4-Ce¢, -
OC(O)-aril, -OC(0O)-heteroaril, -OCOz-alquil, -OCO--aril, -OCO,-

rd
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-heteroaril, -OCONH;, -OCONH-alquil-C4-Cg-, -OCONH-aril, -

OCONH-heteroaril, -NHC(O)-alquil-C1-Ce-, -NHC(O)-aril, -
NHC(O)-heteroaril, -NHCOz-alquil, -NHCOgz-aril, -NHCO-
heteroaril, -NHCONH,, -NHCONH-alquil-C4-Cg-, -NHCONH-aril,
-NHCONH-heteroaril, -SO2-alquil-C4-Cg-, -SOz-aril, SO.-
heteroaril, -SO;NH2, -SO:NH-alquil-C1-Cs-, -SO2NH-aril, -
SOzNH-heteroaril, alquil-C4-Cg-, cicloalquil-C3-Cs-, -CF3, -
CH2CF3, CHCIy, -CH20H, -CH2CH;0H, -CHaNH3, -CH2S802CHa,
aril, heteroaril, bencil, benciloxi, ariloxi, heteroariloxi, alcoxi-C1-
Cs-, metoximetoxi, metoxietoxi, amino, bencilamino, arilamino,
heteroarilamino, alquilamino-C4-Ca-, tio, ariltio, heteroariltio,
benciltio, alquiltio-C;-Ce-, 0 metiltiometil,

(d) =N-O-R®, donde R® es definido arriba,

(e) aril,

(f) aril substituido, como se definié anteriormente.

(g) heteroaril,

(h) heteroaril substituido, como se definié anteriormente.

(i) cicloalquil -C3-Cpg-,

() cicloalquil -C3-Ca- substituido por el reemplazo
independiente de uno, dos o tres atomos de hidrégeno con
-F, -Cl, -Br, -1, -OH, -NO, -CN, -(CO)-alquil-C4-Cg, -C(O)-
aril, -(CO)-heteroaril, -COz-alquil, -COz-aril, -CO2-
heteroaril, -CONH,;, -CONH-alquil-Cy-Cs-, -CONH-aril, -
CONH-heteroaril, -OC(O}alquil-C+-Cg, -OC(O)-aril, -
OC(O)-heteroaril, -OCOzalquil, -0OCOzarl, -0CO.-
heteroaril, ~OCONHz, -OCONH-alquil-C4-Cg-, -OCONH-aril,
-OCONH-heteroaril, -NHC(O)-alquil-C4-Cs- -NHC(O)-aril, -
NHC(O)-heteroaril, -NHCOz-alquil, -NHCOz-aril, -NHCO2-
heteroaril, -NHCONH;, -NHCONH-alquil-C{-Cs-, -
NHCONRH-aril, -NHCONH-heteroaril, -SOz-alquil-C4-Cs-, -
SO.-aril, SOz-heteroaril, -SO2NH,, -SO,NH-alquil-C4-Ce¢-, -
SOzNH-aril, -SO2NH-heterparil, alquil-C4-Cs-, cicloalquil-
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C3-Cg-, -CFa, -CH2CF3, CHCIl3, -CH,OH, -CH.CH.OH, -
CHaNH,, -CH;SO.CH3, aril, heteroaril, bencil, benciloxi,

ariloxi, heteroariloxi, alcoxi-C4-Cag-, metoximetoxi,
metoxietoxi, amino, bencilamino, anlamino,
heteroarilamino, alquilamino-C4-Cs-, tio, ariltio,

heteroariltio, benciltio, alquiltio-C4-Cs-, 0 metiltiometil.

(k) heterocicloalquil,
() heterocicloalquil substituido, como se definié
anteriormente.
(m) -NHC(O)R®, donde R?® es definido arriba,
(n) -NHC(O)YOR', donde R'Y es seleccionado entre el
grupo que consiste de
(i) alquil -C4-C12-,
(i) heteroalquil -C4-C12-,
donde (i) y (i) pueden ser opcionalmente
substituidos con uné. dos, o tres substituyentes
independientemente seleccionados del grupo que

consiste de
(1') aril,
(2") aril substituido, como se definié
anteriomente.
(3") heteroaril,
y . .
(4') heteroaril substituido, como se definié
anteriormente.
(iit} aril,

(iv) aril substituido, como se definié anteriormente.
(v) heteroaril,

y

(vi) heteroaril substituido, como se defini6

anteriormente.
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(0) -NHC(O)NR''R'2, donde R'! y R son definidos arriba,
(p) -OC{O)R', donde R es definido arriba,
(q) -OC(O)OR?, donde R es definido arriba,

(r) -OC(O)NR''R"?, donde R'' y R'? son definidos arriba,
(s) -C(O)R?, donde R® es definido arriba,
(t) -COzR®, donde R® es definido arriba,

y
{u) -C{OINR''R", donde R'' y R 2 son definidos amiba;

R* y R® son hidrégeno;

0

R*y R® juntos son -C(O)- o -(CHz)«-, donde x es uno, dos, o tres;

0

R® y R® juntos son -C({O)- 0 -(CHz) -, donde x es definido arriba;

R’ es seleccionado del grupo que consiste de

(1) hidrégeno
(2) alquil -C4-Cy2-,
(3) alquenil -C3-C12-,
(4) alquinil -C3-C1z-,
(5) heteroalquil -C2-C12-,
(6) heteroalquenil -C4-Cy2-,
(7) heteroalquinil -C4-C42-,
donde (2)-(7) pueden ser opcionalmente substituidos con uno,
dos, o tres substituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste de
(a) halo,
(b) hidroxi,



(c)-NR'"' R'?2 donde R'' y R'? son definidos arriba,

{d) aril,

(e) aril substituido, como se definié anteriormente.

(f) heteroaril, y

(g) heteroaril substituido, como se definié anteriormente.
(8) -C(O)R®, donde R® es definido arriba,
(9) -CO2R®, donde R? es definido arriba,

Yy
(10) -C(O)NR"R'?, donde R"! y R'? son definidos arriba;

y

. R® es hidrégeno o un grupo protector hidroxi

2. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1, en donde R*
Y R® son hidrégeno.

3.  Un compuesto de acuerdo con [a Reivindicacién 1, en donde
R* y R® juntos son -C(O)-.

4. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde R®
es hidrégeno.

5. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde R®
es metil.

6. Uncompuesto de acuerdo con la Reivindicacién 1, en donde R’
es -CHy-CH=CHj; 0 -CH>-CH=CH-(3-quinolinil).

»
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7. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 6, en donde R!
es -CH,-CH=CH:.

8. Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 6, en donde R’
es CHz-CH=CH-(3-quinolinil).

8. Un método para la preparacion de los compuestos de acuerdo
con la Reivindicacion 1, el método comprende

(a) reaccion de los compuestos de la férmula (la)

En donde R', R4, R®, R” y R® son como se defini6 en la
Reivindicacién 1, con un agente activador oxima para formar
compuestos de formula (lll)

Zé*f



(b) reaccién del producto del paso (a) con un agente reductor;
(c) opcionalmente, alquilaciéon del producto del paso (b); y
(d) opcionalmente desproteccion del producto del Paso {c).

10. El método de acuerdo con la Reivindicacién 9, en donde el
agente activador oxima es un haluro de sulfonilo.

11.  El método de acuerdo con la Reivindicacién 10, en donde el
haluro de sulfonilo es cloruro de para-toluensulfonilo, cloruro de
metanosulfonilo, cloruro de para-bromosulfonilo, o cloruro de para-
bromosulfonilo. '

12. El método de acuerdo con la Reivindicacidén 9, en donde el
agente reductor es borano en tetrahidrofurano, boranoedimetil
sulfuro, cianoborohidruro de sodio, o borohidruro de sodio,
opcionalmente en presencia de un acido.

13. El método de acuerdo con la reivindicacién 12, en donde el
agente reductor es cianoborohidruro de sodio en presencia de acido.

A\
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14. El método de acuerdo con la Reivindicacion 13, en donde el
acido es acido acético.

15. Un compuesto intermediario en la preparacion de los
compuestos de acuerdo con la Reivindicacién 1, el cual tiene la
férmula:

o sales farmacéuticamente aceptables del mismo, en donde R', R’ y
R®son como se definié en la Reivindicacion 1.

16. Una composicion farmacéutica que comprende una cantidad
farmacéuticamente efectiva de un compuesto de la Reivindicacién 1
o] .de la Reivindicacion 15 en combinacién con un portador
farmaceéuticamente aceptable. |

17.  Un compuesto de acuerdo con la Reivindicacion 1 o la
Reivindicacibn 15 seleccionado entre el grupo que  consiste
de

Compuesto de la formula (lll): R' es -CH,CH=CHa, R* es hidrogeno,
R’ es hidrégeno, R® es hidrégeno,

Compuesto de la férmula (I): R’ es -CH,CH=CH., R* es hidrégeno,
RS
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es hidrégeno, R® es hidrégeno, R’ es hidrégeno, R® es hidrégeno,
Compuesto de la formula (I): R' es -CH,CH=CH,, R* es hidrogeno,
R5

es hidrégeno, R es metil, R7 es hidrogeno, R® es hidrégeno

Y

Compuesto de la férmula (1): R' es -CH,CH=CH-(3-quinolinil), R* es
hidrégeno, R® es hidrégeno, R® es metil, R” es hidrégeno, R® es
hidrégeno.

7°
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SUPERINTENDENCIA'DE INDUSTRIA Y COMERCIO - - @a/(

RADICACION: 0-83018 EDICTO No. 8012

LA SECRETARIA GENERAL AD-HOC
HACE SABER:

Que esta Superintendencia profirid Resoluctén No. 8022 de 30-MAR-2006. Que el contenido de la parte resolutiva es como sigue: El
Superintendents de Industria y Comercio. !

RESUELVE
ARTICULO PRIMERO: Nagar el privilegio de patants de invencidn para la solicitud

comespondiants a “9A-AZALIDAS CON ACTIVIDAD ANTIBACTERIAL".

ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalniente el contenido de ia presente resoluclén
ala doctora Alicla Lioreda Ricaurte, o a qulen haga sus veces, an su calidad de apoderada
de Abbott Laboratories., entregdndole copld de la misma, advirtiéndole que contra alla
procede el recurso de reposicién inferpuesto anta el Suparintendents de industria v
Comercio, al momento de fa notificacién o d'emro de los 5 dias hibiles sigulentes a lla.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Boguu D.C.,alos 10 MR 2008

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

! I COBAR

Para notificar a los interesados, se fija el presente EDICTO en lugar visible al publico en la SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y
COMERCIO, por el término de (10) diex dias habiles contades a partr de las 8:30 a.m. de hoy.

Secrotaria General Ad-Hoc 18-ABR-2006 Este edicto se desfija hoy 02-MAY-2008 a las cinco (5:00 p.m.)
Secretaria General Ad-Hoc
EDICTO No. 8812 <



