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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
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_ Ref.: Expediente No. 00-073.348 Taite 1 0 WA Y L RS S8 T
Solicitud de Patente a nombre de Sependencia: 2620 DIVISION BE WUEWS CREACTQNES

NOVARTIS AG

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identificada como aparece al pie de mi
firma, domiciliada en Bogotd, en la Carrera 11 A No. 94-76 Of. 305, obrando
como apoderada de la sociedad NOVARTIS AG., domiciliada en Basilea,
" Suiza, solicitante de la patente de la referencia, pido a usted que se proceda a
examinar si la invencién, cuya patente se tramita en el expediente de la
referencia, es patentable.

Adjunto al presente memorial el recibo No. 03 - 23,759 de abril 3, 2003, por
la suma de $335.000.00, con lo cual queda cubierta la tasa oficial
correspondiente a dicho estudio.

~ Sefior Superintendente,

JIMENA ESCOBAR URIBE

C.C. 39.779.452 de usaquén
T.P. 68.228

Cod. 5376

JEU/ra.
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WO 99/11605 PCT/EP9SNSAI4
CLANS
A compound of formula |
R CH,COOH
L,
R, Ry ®
Ry R,
Ry
wherein R is methyl or ethyt;

R, is chioro or fiuoro;

R; is hydrogen or fluoro;

R; Is hydrogen, fluoro, chloro, methyl, ethyl, methoxy, ethoxy or hydroxy;
R4 Is hydrogen or fluoro; and

Rs is chloro, fluoro, triflucromethyl or methyt:

or a pharmaceutically acceptable sah thereof:

or a pharmaceutically acceptable prodrug ester thereof.

A compound of formula (1a)
X
NH
R, R, (la)
Ry R,

R,
wherein R, Ry, R, Rs, Ry and R; are as defined in claim 1; and pharmaceutically
acceptable salts thereot.

A compound according to claim 1 or 2 wherein R Is methyl or ethyl; R, Is chioro or
fluoro; R; Is hydrogen; Ry ls hydrogen, fluoro, chioro, methyl or hydroxy: R, Is hydrogen;
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and R; Is chioro, fluoro or methyl; or a pharmaceutically acceptable salt thereof; or a
pharmaceutically acceptable prodrug ester thereof.

A compound according to claim 1 as disciosed In aryy of Examples 1 to 37; ora
pharmacettically acceptable sait thereof; or a pharmacsutically acceptable prodrug
ester thereof

A pharmaceutical composition comprising an effective cyclooxygenase-2 inhiblting
amount of a compound of claim 1 or 2 in combination with one or more
phamaceutically acceptable carviers.

A method of treating cyclooxygenase-2 dependent disorders in mammals which
comprises administaring to a mammal in need thereof an effective cyclooxygenase-2
inhibiting amount of a compound according to cialm 1 or 2,

_A method of selectively inhibiting cyclooxygenase-2 activity in a mammal without
substantially inhibiting cycloxygenase-1 activity which comprises administering to a
mammal In need thereof an effective cyclooxygenase-2 inhibiting amount of a
compound of claim 1 or 2.

A method of treating rheumatoid arthritis, osteoarthritis, pain, Inflammation, ocular
inflammatory disorders, glaucoma or dry eye disease in mammais which comprises

administering to a mammal in need thereof a correspondingly effective amount of a
compound of claim 1 or 2.

A method for the preparation of & compound of formula | which comprise:

(a) coupling a compound of formula Il or lla

74
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R cl-lloon< P R CH,COOR,
T o

| l
i) (lia)

wherein R has meaning as defined in claim 1; R, Is lower alkyl; and Re and R;
reprasent lower alkyl; or Rs and R; together with the nitrogen atom represent piperidino,
pymolidino or morpholino;

with a compound of formula il
NH,
R, Ry
(an
R R,
R,

wherein Ry, Ry, Rs, R and R; have meaning as defined in claim 1 in the presence of
copper and cuprous lodide to obtain a compound of formula IV

n\©:cu,oon\n’ nUcu,ooon,
NH NH
R, Ry R, Ry
R, R, R, R,
R, R,
(v {iva)
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and hydrolyzing the resulting compound of formula [V or IVa to a compound of formula
l; or

(b) tor compounds in which R represents ethyl, condensing a compound of formula V

©:c|-|,cou (:
NH ™
R, Ry
R R,

Ry

wherein R;-R; have meaning as defined herein, with a reactive functional derivative of
acetic acld, such aa acetyl chioride, in a Friedel-Crafts acylation to reaction to obtain a
compound of the formula VI

R
CH,-C CH,CON (ﬂ:
U NH vh
R, Ry
Ry R,
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wherein Ry-R; have meaning as defined herein which is In tum hydrogenolyzed and
then hydrolyzed to obtain a compound of formula | wherein R represents ethyi; or

(c) hydrolyzing a lactam of formula Vi

1
N 0 Vi)

wherein R and R,-R; have meaning as defined herein, with a strong base; and

in above processaes, |f desired, temporarily protecting any Intsrfering reactive groupe
and then isolating the resulting compound of the invention; and, if deslred, converting
any resulting compound into another compound of the invention; and/or if desired
converting a free carboxylic acid of the invention into a pharmaceutically acceptable
ester derivative thereof; and/or if desired, converting a resulting free acid into a salt ora
resulting salt into the free acid or into another sait.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, DC, 04 de noviembre de 2004

Apoderado: Jimena Escobar Uribe 01_1301 uiMR31
ASUNTO Radicacliéon: 0-73348

Tramite 002

Evento 001

Actuacion 430

Follos

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45
de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se le comunica:

Documentos estudlados:

& capitulo descriptivo, follos 03 a 62;

¢ capitulo reivindicatorlo, follos 139 a 150;

€ 1° examen de forma, follos a 81 y 82,

@¥respuesta técnica al 1° examen de forma, follos 137 y 138;

&solicitud de la cual se reivindica prioridad, junto con la traducclén, folios 85 a
136;

€2° examen de forma, folio 157;

& Solicitud del examen de patentabllidad, folios 159 y 160.

Objeto de la invencién:

El titulo de la invencion es "PROCESO PARA DEL ACIDO FENILACETICO".

E! objeto de la presente solicitud se refiere a un proceso para la prduccién de los
acidos 2-fenilamino-5-alquilaceticos.
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Claridad de la s licitud:

En el articulo 30 de la Decisién 486 de la Comisi6én de la Comunidad Andina
se establece: “Las reivindicaciones definirén la materia que se desea proteger
mediante la patents. Deben ser claras y concisas y estar enferamente
sustentadas por la descripcion”.

Las reivindicaciones 1, 4, no son claras puesto que no fueron corregidos los
términos “un ester de profarmaco®, que en el prime examen de forma se le
objeto y el interesado rehuso corregir, con el argumento de que cualquier
persona versada en la técnica sabe la definicion de su significado. Respecto
a la opinion personal del interesado es necesario aclarale que la materia
reclamada debe estar enteramente sustentada en la descripcién y en
ninguna parte aparece el dicho “ester de profdrmaco®, y ademas los
profarmacos son compuestos especificos, no son sustantivos indefinidos
como aparece en las reivindicaciones, necesitan sustento técnico.

Evaluacién de la unidad de Invenclén:

El articuio 25 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina
ostablece: 1La solicitud de patente sblo podré comprender una invencion o un
grupo de invenciones relacionadas entre sl, de manera que conformen un tnico
conceplo inventivo.”

Se configura la falta de unidad Inventiva, porque se hacelndo un extracto de la
forma mezclada como fue reivindicado, puesto que existen los siguientes grupos
de Invenciones:

a) Proceso para la obtencién de un compuesto de férmula (1) desd e(ll)
(reivinidicacién 1); proceso para la produccién de los compuestos de fdrmulas lil,
Vil y VIIL.

b) proceso para la produccién de un compuesto de la férmula VIl por reaccién de
un compuesto de férmula Xi con p-toluidina o 4-rtil-anllina; o por reaccién de un
compuesto de formula IV con 4-bromotolueno o 4-bromoetil benceno.

c)proceso para la produccién de un compuesto de formula ViiI, partiendo desde
los compuestos de fdrmula IX, X o XII.
d)proceso para la produccion de un compuesto de férmula Vil partiende desde
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compuestos de formula Xlii.

Dichos grupos no cumplen con e/ requisito de unidad de Invencién de acuerdo al
art. 25 de la Declisi6n 486.

Determinacién del estado de la técnica:

El articulo 16 de la Decisién 488 de la Comisién establece: “E/ estado de Ia
técnica comprenderd todo 1o que haya sido accesibie al publico por
una descripcién escrita u oral, utilizacién, comerclalizacién o cualquler
otro medio antes de ia fecha de presentacién de la solicitud de
patente o, en su caso, de Ia prioridad reconocida.

S6io para el efecto de la determinacién de la novedad, también se

considerard dentro del estado de la técnica, el contenido de una

solicitud de patente en tramite ante Ia oficina naclonal competente,
cuya fecha de presentacion o de prioridad fuese anterior a ia fecha de
presentaclon o de prioridad de Ia solicitud de patente que se estuviese
examinando, slempre que dicho contenido esté incluido en ia solicitud
de fecha anterior cuando ella se publique 0 hublese transcurrido el
plazo previsto en el articuio 40"

No | Documento Titulo Fecha de
No. Publicaclién

D1 |W090811805 | Certaln 5-alkyl-2-aryllaminophenylacetic | 11-marzo-19989
acids and derivativatives

Evaluaclén de los requisitos de patentabllidad:

El articulo 14 de la Decisién 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina
establece: “LOS Palses Mlembros otorgaran patentes para las
Invenciones, sean de producto o de procedimlento, en todos los
campos de la tecnologla, siempre que sean nuevas, tengan nivel
Inventivo y sean susceptibles de aplicacion industrial.”

En cumplimiento con este articulo, se procedié a evaluar los requisitos de
novedad, nivel inventivo y aplicacién industrial con el fin de establecer la
patentabilidad de la invencldn reivindicada en la solicitud en estudio.

Evaluacién de la Novedad:

El art.16 de la Declislon 486 de la Comisién de la Comunidad Andina establece:
“*Una invenclén se considerard nueva cuando no esta comprendida en
el estado de ia técnica.” "El estado de la técnica comprendera todo lo
que haya sido acceslibie al publico por una descripcion escrita u oral,
utliizaclén, comerclalizacién o cualquler otro medio antes de la fecha

-
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de presentaclén de la solicitud de patente o0, en su caso, de la prioridad
reconocida”.

La solicitud en estudio se refiere un método de tratamiento para tratarla ascitis en
en aves de coiral, el tratamiento consiste en tratar las aves de corral que tengan
los sintomas de la enfermedad con una cantidas efectiva de natamicina.

-La anterioridad D1 ensefia, procasos, intermediaris, para obtener los compuestos

de formula (1):
‘\q(}l’m
NH o

R Ry

Ri R
R,

Esta anterioridad que ensefia los compuestos que se reclaman en la solicitud en
estudio también bajo la denominaci'n formula (1), los Intermediarios y métodos de
sintesis de los mismos que indican con antelaclén a |la fecha de presentacion que
los compuestos y los métodos reclamados en la solicitud en estudio, eran
conocidos.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisiéon 486 de la Comislén de la
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de
sesenta dias contados a partir de la fecha de notificacién de la presente
comunicacién. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar
de |a respuesta subsistieran los impedimentos para |la concesion, se denegaré la
patente.

Notifiquese el presente oficio e a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e),
del capltulo quinto del tftuloprimerg de la circular dnica No. 10 de 2001.

Jofe de Divislén d Nuevas Creaciones

El anterior requerimiento fue notificado por fllacibn en lista, de

fecha 1E T 2

CONCEPTO TECNICO No ,‘) 1 8- EXAMINADOR TECNICO
Cébdigo No.202012




