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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

@, Re: Expediente No. 00.097.143
: Solicitud de patente a nombre de Ortho McNeil
Pharmaceutical, Inc

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identificada como aparece al pie de
mi firma, domiciliada en la carrera 11 A No. 94-76, Of. 305, obrando
como apoderada de la sociedad Ortho McNeil Pharmaceutical, Inc
domiciliada en Raritan, New Jersey, Estados Unidos de América,
solicitante de la patente de la referencia, en respuesta al oficio No.
12657 notificado por fijacién en lista el 2 de noviembre de 2006,
relacionado con el concepto técnico de fondo No. 697, me permito
O manifestar:

1. Con fundamento en la facultad que confiere el articulo 34 de la
Decisién 486 al solicitante para modificar la solicitud de patente en
cualquier momento del trimite, presento junto con este memorial de
nuevo el capitulo reivindicatorio, que reemplazan el texto otiginalmente
presentado, en el que se han realizado las siguientes modificaciones:

1.1. En la reivindicacién 1 se definieron los sustituyentes “alquilo”,
“acilo”, “alcoxi”, “arilo”, “heteroarilo” y “halégeno” o “halo”
de la siguiente forma:

o Alquilo como “alguilo de 1 & 8 dtomos de carbono” de acuerdo a
como se establece en la pigina 5 lineas 7 a 13 de la solicitud.



oAcilo como “acilo de 2 a 6 dtomos de carbono” con base en lo
enunciado de la pagina 5 lineas 20 a 23.

oAlcoxi como “aloxi de 1 a 8 dtomos de carbono” segin lo

estipulado en la pagina 5, lineas 13 a 15,

oArilo, para delimitar este grupo sustituyente, se tubo en
cuenta las aclaraciones dadas por el examinador en su
concepto técnico 1697: “Se debe tomar la definicion espectfica que
se encuentra enteramente sustentada en la descripcion, folio 9, renglones
dieg a trece, definicion inequivoca de arilo y remglones tres a nueve,
definicion de los sustituyentes del arilo. , de acuerdo a lo antetior,
la definicién para arilo es:

“Arilo 0 Ar es un radical aromdtico carbociclico como fenilo, naftilo,
difenilo,  fluorofenilo,  difluorofenilo,  bencilo,  benzotloxifenilo,
carboetoxifenilo, acetilfentlo, etoxifenilo, fenoxcifenilo, hidroxifenilo,
carboxifenilo, trifluorometilfentis, metoxietilfenilo, acetamidofenilo,
tolilo, xililo, dimetilcarbamilfeniio, Ph o PH denota fenio. El radical
aromatico carbociclico puede ser sustituido por reemplago independiente
de 1 a 3 dtomos de hidrigeno en el mismo con haldgeno, -OH, -CN,
mercapto, nitro, amino, amino sustituide, alquilo de 1 a 8 dtomos de
carbono, -O-alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -S-alguilo de 1 a 8
dtomos de carbono, -NH-alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -IN-
(alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono),, (mono-, di-, iri- y per-)halo-
alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, formilo, -COR;, -COOR,;, -
CONHR;, -CONR,R, -YOR,, -SO,R;, -SONHR; -
SO,NRR,, alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono-COQ, alguilo de 1 a
8 dtomos de carbono-CONH, o carboxamida o un anillo arilo
secundario, en donde R; y Ry son como se definio anteriormente,

o Asi mismo Heteroaril se definié mediante la expresion

“Heteroarilo es un radical aromdtico ciclico que tene desde 5 a 10
dtomos de anillo, de los cuales un dtomo de anillo se selecciona entre S,
O y N; 0-2 dtomos de anillo son heterodtomos adicionales seleccionados
independientemente entre S, O y IN; los dtomos restantes son carbono.
E! grupo beteroarilo puede ser sustituido por reemplago independiente
de 1 a 3 dtomos de hidrigeno en el mismo con haligeno, -OH, -CN,
mercapto, nitro, amino, amino sustituido, alquilo de 1 a 8 dtomos de
carbono, -O-alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8
dtomos de carbono, -INH-alguito de 1 a 8 dtomos de carbono, -IN-
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(alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono),, (mono-, di-, iri- y per-)halo- 330

alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, formilo, -COR;, -COOR;, -
CONHR,, -CONR;R,, -YOR;, -SO,R;, -SO,NHR;, -
SO,INR Ry, alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono-COO, alquilo de 1 a
8 dtomos de carbono-CONH, o carboxamida, o con un mono-oxo,
para dar 4-0xo-1H-quinokina.”. Teniendo su sustento en la
descripcion en las péaginas 6 y 7 dltimo y primer parrafos
respectivamente.

oHalégeno o halo se precisé mediante la expresion: “E/
prefiio Halo o haldgeno es flior; cloro, bromo y yodo”, dada en la
pagina 5 lineas 25 a 28.

1.2. En las reivindicaciones 4 y 8 se incluyé la expresion
“...alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono” para definir el radical
alquilo.

1.3. En la reivindicacidén 6 se definié el sustituyente heteroarilo
incluyendo la expresion “Hetervarilo es un radical aromitico ciclico
que tiene desde 5 a 10 dtomos de anillo, de los cnales un dtomo de
anillo se selecciona entre S, O y N; 0-2 dtomos de anillo son
beterodtomos adicionales seleccionados independientemente entre S, O y
Ny los dtomos restantes som carbono. El grupo heteroarilo puede ser
sustituido por reemplazo independiente de 1 a 3 dtomos de hidrigeno
en el mismo con haldgeno, -OH, -CIN, mercapto, nitro, amino, amino
sustituido, alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -O-alquilo de 1 a 8
dtomos de carbono, -S-alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -NH-
algquilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -IN-(alquilo de 1 a 8 dtomos de
carbono),, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo de 1 a 8 dtomos de
carbono, formilo, -COR;, -COOR,, -CONHR;, -CONR;R,, -
SOR,, -SO,R,, -SO,NHR;, - SOINR,R,, alguilo de 1 a 8 dtomos
de carbono-COQ, alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono-CONH, o
carboxcamida, o con un mono-oxe, para dar 4-oxo-1H-quinokna.”.

1.4.  En la reivindicacién 7 se definieron los sustituyentes alquilo,
arilo y heteroarilo, incluyendo las expresiones

“Arilo 0 Ar es un radical aromidtico carbociclico como fenilo, naftilo,
difenilo,  fluorofenile,  difluorofenilo,  bencilo,  bengotloxifenil,
carboetoxcifenilo, acetilfenilo, etoxifenilo, fenoxifentlo, hidroxifenilo,
carboxifenilo,  trifluorometilfenilo, metoxietilfenilo,  acetamidofenilo,
tolilo, xtlilo, dimetilcarbamilfeniio, Ph o PH denota fenilo. E/ radical
aromdtico carbociclico puede ser sustituido por reemplago independiente
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de 1 a 3 dtomos de hidrigeno en el mismo con haligeno, -OH, -CN,
mercapto, nitro, amino, amino sustituido, alguilo de 1 a 8 dtomos de
carbono, -O-alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8
dtomos de carbona, -NH-alquily de 1 a 8 dtomos de carbono, -N-
(alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono),, (mono-, di-, tri- y per-)halo-
alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono, formilo, -COR;, -COOR;, -
CONHR,;, -CONR;R,, -SOR,, -SO,R, -SO,NHR,, -
SO,INR;R,, alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono-COQO, alguilo de 1 a
8 dtomos de carbono-CONH, o carboxamida o un anillo arilo
secundario, en donde R, y Ry son como se definid anteriormente.

“...alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono”

Heteroarilo es un radical aromdtico ciclico que tiene desde 5 a 10
dlomos de anillo, de los cuales un dtomo de anillo se selecciona entre S,
O y Ny 0-2 dtomos de anillo sor heterodtomos adicionales seleccionados
independientemente entre S, O y Ny los dtomos restantes son carbono.
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El grupo heteroarilo puede ser sustituido por reemplazgo independiente '

de 1 a 3 dtomos de hidrdgeno en el mismo con haldgeno, -OH, -CN,
mercapto, nitro, amino, amino sustituido, alquilo de 1 a 8 dtomos de
carbono, -O-alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8
dtomos de carbono, -NH-alquito de 1 a 8 dtomos de carbono, -N-
(alquilo de 1 a 8 dromos de carbono),, (mono-, di-, tri- y per-)halo-
alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, formilo, -COR;, -COOR,, -
CONHR,, -CONRR,, -JOR;, -SO,R; -SONHE,, -
SO,NRRy, algutlo de 1 a 8 dtomos de carbono-COO, alquilo de 1 a
8 dtomos de carbono-CONH, o carboxamida, o con un mono-0xo,
para dar 4-oxo-1H-quinolina’.

Se eliminaron las reivindicaciones 20 a 25 y se reenumeraron
las restantes.

En la reivindicacién 20 se incluyeron las expresiones “alguilo
de 1 a 8 dtomos de carbono” para definir el radical alquilo y
“aleoxi de 1 a 8 dtomos de carbono” para definir el radical alcoxi.

En la reivindicacién 21 se incluyeron las expresiones ““Aril
0 Ar es un radical aromdtico carbociclico como fenilo, naftilo, difenilo,
flworofentlo, difluorofenilo, bencilo, bengoiloxifenilo, carboetoxifenilo,
acetilfenilo,  etoxifenilo,  fenoxcifenilo,  hidroxifenilo,  carboxifenilo,
trifluorometilfentlo, metoxictilfenilo, acetamidofenilo, tolilo, xitlilo,
dimetilcarbamilfenilo, Ph o PH denota fenilo. El radical aromdtico
carbociclico puede ser sustituido por reemplago independiente de 1 a 3



dtomos de hidrigeno en el mismo con baligeno, -OH, -CIN, mercapto,
nitro, amino, amino sustitwido, alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -
O-alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8 dtomos de
carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 dtomos de carbono, -N-(alguilo de 1 a
8 dtomos de carbono),, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alguile de 1 a 8
dtomos de carbono, formilo, -COR;, -COOR;, -CONHR; -
CONR,R,, -SOR;, -SO,R,, -SO,NHR;, - SO,NR,;R, alquilo de
1 a 8 dtomos de carbono-COQ, alguilo de 1 a 8 dtomos de carbono-
CONH, o carboxamida o un anillo arilo secundario, en donde R; y Rg
son como se definid anteriormente.”.

“Halo o haldgeno es flior, cloro, bromo_y yodo”.

El examinador podri notar que las anteriores modificaciones no
amplian el alcance de la presente invencién, tinicamente se realizaron
con el fin de brindar un texto mejor redactado y dar cabal
cumplimiento a las objeciones de claridad de la presente solicitud,
sefialadas en su concepto técnico 1697.

Para este efecto, me permito acompafiar el recibo No. 06-94,841 de 12
diciembre de 2006, con lo cual queda cubierta la tasa correspondiente
a la modificacién de una solicitud de patente en cuanto a sus
reivindicaciones.

2. Claridad de la solicitud

Analizando el nuevo capitulo reivindicatotio modificado, es posible
afirmar que las reivindicaciones 1, 4, 6, 7, 20 y 21 contienen ahora en
forma clara y definida los sustituyentes “alquilo”, “acilo”, “alcoxi”,
“arilo”, “heteroarilo” y “halégeno” o “halo”.

Sobte el particular, queremos dejar en claro que el término alquilarilo
se define ahora como “aril-alquilo de 1 a 8 itomos de carbono” segun
lo desctito en la pagina 6 lineas 14 2 21.

3. Excepciones de patentabilidad

Ias reivindicaciones 20 a 25 fueron eliminadas del -capitulo
reivindicatorio puesto que reclaman métodos terapéuticos y €stos
constituyen materia no patentable.
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En vista de todo lo anterior, es decir de las modificaciones realizadas a
esta solicitud, ruego a ese despacho conceder el privilegio de patente de
invencion.

Sefior Superintendente,

C Mg,ﬂ
JIMENA ESCOBAR URIBE

C.C.39.779.452 de Usaquén
T.P. 68228
Céd. 5376
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REIVINDICACIONES

{ 236
Habiendo asi especialmente descr@o y determinado la naturaleza de la presente invencién
y la forma como la misma ha de ser llevada a la practica, se declara reivindicar como de

propiedad y derecho exclusivo:

1. Un compuesto de Formula I

O en donde

R1 se selecciona entre

&3 ,
Ra’o ‘ RGO O Y ,h’:j\

Ra

en donde

a) Rs se selecciona entre H, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -CORjy, -
{CHa)heteroarilo, -CHRsRs, -(CHa2): arilo, -S02NRsRs, y -SO2Rg;

O b) R4 se selecciona entre H, -ORs, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, aril-alguilo de
1 a 8 atomos de carbono, {CH2) ; arilo, -(CHz) heteroarilo, «{CHz} ORs -
(CH2iNR7Rs. -CHRsRs y -NRsRs, opcionalmente formando un derivado amino
ciclico;

c) Rs y Rg se seleccionan independientemente entre H, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, aril-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, haloarilo, -(CHz) arilo, -(CHz)
heteroarilo, y acilo de 2 a 6 atomos de carbong;

d) Ry y Rg se seleccionan independientemente entre H, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -CORg, -SO2Rgy -CO2Rg; ¥

e) Rgse selecciona entre H, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, arilo y aril-alquilo de
1 a 8 atomos de carbono;

Rz se selecciona entre C(O)Rg, C(O)ORg

.CN
N NN ON NCN

| : :
}“J\NReRe g, g, ;“LlLNHRg '



96

Rza es H o acilo de 2 a 6 atomos de carbono, con la condicién que cuando Rs se 3 3,)
selecciona entre alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -(CH2) arilo,
-(CH2); heteroarilo y -CHRsRs, Rz, €5 H;

XesNoCH;

Y se selecciona entre H, halégeno, alcoxi de * a 8 atomos de carbono, y alquilode 1 a 8

atomos de carbono;

t es un numero entero entre O a 4,
0 un isémero dptico, enantiémero, diasteredmero, racemato o mezcla racémica de los

mismos, o una sal farmacetiticamente aceptable de los mismos,

en donde
Arilo o Ar es un radical aromatico carbociclico como fenilo, naftilo, difenilo, fluorofenilo,
diflucrofenilo, bencilo, benzoiloxifenilo, carboetoxifenilo, acetilfenilo, etoxifenilo,
fenoxifenilo, hidroxifenilo, carboxifenilo, trifluorometilfenilo,  metoxietilfenilo,
acetamidofenilo, tolilo, xililo, dimetilcarbamilfenilo, Ph o PH denota fenilo. El radical
aroméatico carbociclico puede ser sustituiclo por reemplazo independiente de 1 a 3
atomos de hidrégeno en el mismo con haldgeno, -OH, -CN, mercapto, nitro, amino,
amino sustituido, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -O-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -S-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -N-(alquilo de 1 a 8 atomos de carbono),, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo
de 1 a 8 atomos de carbono, formilo, -CORs, -COORs, -CONHRs5, -CONRsRg, -SORs, -
SO2Rs, -SO2NHRs, - SO2NRsRg, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-COOQ, alquilo de
1 a 8 atomos de carbono-CONH, o carboxamida o un anillo arilo secundario, en donde

Rs y Rs son como se definié anteriormente

Heteroarilo es un radical aromatico ciclico que tiene desde 5 a 10 atomos de anillo, de
los cuales un atomo de anillo se selecciona entre S, O y N; 0-2 atomos de anillo son
heterodtomos adicionales seleccionados independientemente entre S, O y N; los
atomos restantes son carbono. El grupo heteroarilo puede ser sustituido por
reemplazo independiente de 1 a 3 atomos de hidrégeno en el mismo con haldgeno, -
OH, -CN, mercapto, nitro, amino, amino sustituido, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -O-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -N-{alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono)z, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, formilo, -
CORs, -COORs, -CONHRs, -CONRsRs, -S50Rs, -SO2Rs5, -SO2NHRs, - SO2NRsRs,
alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-COO, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-CONH,
0 carboxamida, © con un mono-oxo, para dar 4-oxo-1H-quinolina, en donde Rs ¥y Rg

son como se definié anteriormente.

El prefijo Halo o halégeno es fldor, cloro, bromo y yodo.
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2. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde X es CH. .
2338
3. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde Rz es —C(O)Rs, en donde Rg es

como se reivindica en la reivindicacion 1.

4. El compuesto de la reivindicacion 3, en donde Rg es H o alquilo de 1 a 8

atomos de carbono.

5. El compuesto de la reivindicacion 1, donde Ry es

" En donde Rs es como se reivindica en la reivindicacion 1.

6. El compuesto de la reivindicaciéon 5, en donde Rz, es H, y Rs; se selecciona
entre -COR4, -SO2Rg y -(CHz); heteroarilo, en donde R4, Rg y t son como se reivindican
en la reivindicacién 1,

donde
Heteroarilo es un radical aromético ciclico que tiene desde 5 a 10 atomos de anillo, de
los cuales un atomo de anillo se selecciona entre S, O y N; 0-2 atomos de anillo son
heteroatomos adicionales seleccionados independientemente entre S, O y N; los
atomos restantes son carbono. El grupo hetercarilo puede ser sustituido por
reemplazo independiente de 1 a 3 atomos de hidrégeno en el mismo con halégeno, -
OH, -CN, mercapto, nitro, amino, amino sustituido, alquilo de 1 a 8 atomos de
O carbono, -O-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -N-(alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono),;, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo de 1 a 8 a&tomos de carbono, formilo, -
CORs, -COORs, -CONHRs, -CONRsRg, -SORs, -SO2Rs, -SO2NHRs, - SO2NRsRs,
alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono-COQ, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-CONH,
o carboxamida, o con un mono-oxo, para dar 4-oxo-1H-quinolina en donde Rs y Rs
son como se definié anteriormente.

7. El compuesto de la reivindicacién 5, en donde R4 se selecciona entre -ORs, -
(CH2)ORs, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -(CHz) arilo, y
-(CH2) heteroarilo, en donde Rs y t son como se reivindica en la reivindicacion 1,
en donde

Arilo o Ar es un radical aromatico carbociclico como fenilo, naftilo, difenilo, fluorofenilo,
difluorofenilo, bencilo, benzoiloxifenilo, carboetoxifenilo, acetilfenilo, etoxifenilo,
fenoxifenilo, hidroxifenilo, carboxifenilo, trifluorometilfenilo, metoxietilfenilo,
acetamidofenilo, tolilo, xililo, dimetilcarbamiifenilo, Ph o PH denota fenilo. El radical
aromatico carbociclico puede ser sustituido por reemplazo independiente de 1 a 3 dtomos
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de hidrégeno en el mismo con halégeno, -OH, -CN, mercapto, nitro, amino, amino
sustituido, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -O-alquilo de 1 a 8 4tomos de carbono, -S-
alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -N-(alquilo
de 1 a 8 atomos de carbono);, {mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, formilo, -CORs, -COORs, -CONHRs, -CONRsRg, ~-SORs, -SO2Rs5, -SO2NHRs, -
SO2NRsRg, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-COOQ, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono-CONH, o carboxamida o un anillo arilo secundario, en donde Rs y Rs son como

se definié anteriormente.

Heteroarilo es un radical aromético ciclico que tiene desde 5 a 10 atomos de anillo, de
los cuales un atomo de anillo se selecciona entre S, O y N; 0-2 atomos de anillo son
heteroatomos adicionales seleccionados independientemente entre S, O y N; los
atomos restantes son carbono. El grupo heteroarilo puede ser sustituido por
reemplazo independiente de 1 a 3 atomos de hidrégeno en el mismo con halégeno, -
OH, -CN, mercapto, nitro, amino, amino sustituido, alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -O-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -S-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -N-(alquilc de 1 a 8 atomos de
carbono);, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, formilo, -
CORs, -COORs, -CONHRs, -CONRsRs, -SORs, -SO2Rs, -SO2NHRs, - SO2NRsRs,
alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-COO0, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-CONH,
o carboxamida, o con un mono-oxo, para dar 4-oxo-1H-quinolina en donde Rs y Re
son como se definid anteriormente.

8. El compuesto de la reivindicacién 7 en donde Rs es alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono y Rg es H o alquilo de 1 a 8 atomos de carbono.

9. Un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-{[3-[3-fluoro-4-{N-(benciloxiacetil) piperidinil-4-oxi}fenil}-2-oxo-5-
oxazolidinil] metil] acetamida.

10. Un compuesto de la reivindicacién 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-[[3-[3-luoro-4{N-(a-hidroxiacetil) piperidinil-4-oxi}fenil]-2-oxo-5-
oxazolidinil] metil] acetamida.

11. Un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)N-[[3-[3-fluoro-4-[N-(metanosulfonil) piperidinil-4- oxi}fenil}-2-oxo-5-
oxazolidinil] metillJacetamida.

12. Un compuesto de la reivindicacién 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-[[3-[3-fluoro-4-{N-{metoxicarbonil)piperidinil- 4-oxi } fenil]-2-oxo-
5-oxazolidinil] metil ] acetamida.
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13. Un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-[[3-[3-fluoro-4-{N-(2-pirimidinil)piperidinil-4-oxi}fenil ] -2-ox0-5-

oxazolidinil ] metil] acetamida.

14, Un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-{[3-[3-fluoro-4-{N-(3-cianobenzoil)piperidinil-4-oxi } fenil]-2-ox0-5-

oxazolidinil] metil ] acetamida.

15. Un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-{[3-[3-fluoro4-{N-(5-ciano-2-piridil)piperidinil-4-oxi}fenil]-2-oxo-5-

oxazolidinil] metil] acetamida.

16. Un compuesto de la reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-[[3-[3-fluoro-4-{N-(2-tienilcarbonil)piperidinil-4-oxi)fenil]-2-oxo-5-
oxazolidinil] metil] acetamida.

17. Un compuesto de la reivindicacién 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-{[3-[3-fluoro-4-{N-{a-hidroxiacetil)piperidinil-3-oxi } fenil]-2-oxo-5-
oxazolidinil] metil] acetamida.

18. Un compuesto de ia reivindicacion 1 o una sal farmaceuticamente aceptable del
mismo, que es (S)-N-{[3-[3-Fluorc-4-{N-(benciloxiacetil)pirrolidinil-3-oxi } fenil]-2-oxo-
5-oxazolidinil] metilJacetamida.

19. Una composicion farmacéutica cue comprende un compuesto de la
reivindicacion 1 y un portador farmaceuticamente aceptable.

20. Un intermediario de [a Formulae of
0

0
A A
YN YN

P@:oj:j,‘_t/m ° Njﬁ)0|; \_&NS
R m R’ m

L f
en donde
R es Boc, -CH(Ph), 0 -COCH20CH2Ph;
Xes NoCH;

Y se selecciona entre H, halégeno, alcoxi de 1 a 8 dtomos de carbono, y alquilde 1 a 8
atomos de carbono;

nes0,102;y

mes 0o1.
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21, Un proceso para la preparacion de un compuesto de la formula la
0
Y NG
= -
/E’j/ \_k/H \
Z N,
R,07 "X R,
Férmula la

En donde R; es una porcién de férmula:

Im

en donde
R se selecciona entre Boc, CH(Ph), 6 -COCHOCH2Ph, nes 0, 1 6 2, mes 0 61, Rz,
se selecciona entre C(O)Rg, C(O)ORs.

N’CN CN

.
sl sl

CN
N.—CN

N/
l I
] y .
NRgRg Rq :LHJ\SRQ ’LL'{kNHRg
En donde Ry se selecciona entre H, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, arilo y aril-alquilo
de 1 a 8 atomos de carbono; X es N o CH;
Y se selecciona entre H, haldgeno, alcoxi de 1 a 8 4tomos de carbono, y alquilode 1 a 8

atomos de carbono;

Arilo o Ar es un radical aromatico carbociclico como fenilo, naftilo, difenilo, fluorofenilo,
difluocrofenilo, bencilo, benzoiloxifenilo, carboetoxifenilo, acetilfenilo, etoxifenilo,
fenoxifenilo, hidroxifenilo, carboxifenilo, triflucrometilfenilo, metoxietilfenilo,
acetamidofenilo, tolilo, xililo, dimetilcarbamilfenilo, Ph © PH denota fenilo. El radical
aromatico carbociclico puede ser sustituido por reemplazo independiente de 1 a 3 atomos
de hidrogeno en el mismo con halégeno, -OH, -CN, mercapto, nitro, amino, amino
sustituido, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -O-alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -S-
alquilo de 1 a 8 atomos de carbono, -NH-alquilo de 1 a 8 &tomos de carbono, -N-(alquilo
de 1 a 8 atomos de carbono),;, (mono-, di-, tri- y per-)halo-alquilo de 1 a 8 atomos de
carbono, formilo, -CORs, -COORs, -CONHRs, -CONRsRg, -SORs5, -S0O2Rs, -SO2NHRs, -
SO2NRsRs, alquilo de 1 a 8 atomos de carbono-COOQO, alquilo de 1 a 8 atomos de
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carbono-CONH, o carboxamida o un anillo arilo secundario, en donde Rs y Rg son como
se defini¢ anteriormente

E! prefijo Halo o halégeno es fltior, cloro, bromo y yodo

Cuyo proceso comprende:

(a) hacer reaccionar un compuesto de férmula a con un compuesto de férmula a’o a"
para formar un compuesto de férmula b;

Yaau  NHCOZ
( Iy

d

Ve o NC2
)m % NO; Y. NDy Ol?’
S el el el
a ) 2 b

(b) Convertir el compuesto de Férmula b en un compuesto de Férmula d;

(c) hacer reaccionar el compuesto de Formula d con E\"’W

o

para formar un compuesto de Formula e;

s o
O,E\xj’ = Yl\'j’ N‘—&N:
o ol

(d) Convertir el compuesto de Formula &€ en un compuesto de Formula f;

(e) Convertir el compuesto de Formula f en un compuesto de Formula g;

e 0
STy

Rl

(f) Convertir el compuesto de Formula g en un compuesto de Formula p; y

(g) Convertir el compuesto de Formula p en un compuesto de Formula la.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Radicacién No.00-97143
Clasificacién Intemacional de Patentes: A61K31/421, 31/16
Concepto Técnico No.

Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

Documentos estudiados:

< Capitulo descriptivo, folios 04 a 97;

< Capitulo reivindicatorio nuevamente modificado, folios 340 a 346;
O1° examen de forma, folios 109;

<O Solicitudes de las cuales se reivindica prioridad, junto con su traduccion, folios
121 a 302,

<©2° examen de forma, folio 310;

< Solicitud del examen de patentabilidad 312 y 313;

<OExamen de patentabilidad, folios 315 y 316;

<Respuesta técnica, folios 318 a 329;

<Nuevo examen de patentabilidad, folios 330 a 332;
ORespuesta técnica al examen de patentabilidad, folios 333 a 346.

Objeto de la invencién:

El titulo de la invencién es "ANTIBACTERIANOS DE PIPERIDINILOX] Y
N

PIRRALIDINILOXI OXAZOLIDII\FA, COMPOSICION FARMACEUTICA QUE LOS

COMPRENDE Y PROCESO PARA SU FREPARACION"

El objeto de la presente solicitud se refiere a derivados 5-(aminometil}-3-(6-
hetericiloxipyridin-2-yl)-1,3-oxazolidin-2-ona y 5-(aminometil)-3-(3-
heterocicliloxyphenyl)-1,3-oxazolidin-2-ona y composiciones que los contienen;
estos compuestos, son efectivo para el tratamiento de infecciones bacterianas.

Evaluacion de los requisitos de patentabilidad:

El articulo 14 de la Decisién 486 de la Comunidad Andina establece que: “Los
Paises Miembros otorgaran patentes pare las invenciones, sean de producto o de
procedimiento en todos los campos de la tecnologia, siempre que sean nuevas,
tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial’.
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En cumplimiento del articulo 14 de la Decisién 486, se procedid a evaluar los
requisitos de novedad, nivel inventivo y aplicacion industrial con el fin de
establecer la patentabilidad de la invencién reivindicada en la solicitud en estudio.
Nuevas reivindicaciones 1 a 21 de los folios 340 a 346.

Evaluacion de la novedad:

El articulo 16 de la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina dispone

que: “Una invencion se considerard nueva cuando no esté comprendida en el -

eslado de la técnica".

En 1a solicitud en estudio se reclaman compuestos que comprenden derivados de
5-(aminometil)-3-(6-hetericiloxipyridin-2-yl)-| ,3-oxazolidin-2-ona y 5-(aminometil)-
3-(3-heterocicliloxyphenyl)-1,3-0xazolidin-2-ona y composiciones que los

contienen,
Y i
f\f"/u“
P \_ﬁ_ R,
rR,0” X N(
(1 R

de formula ().
248

No existe en el estado de la técnica en las bases de datos, a que tiene acceso
esta oficina compuestos que caigan dentro del alcance de las reivindicaciones de
la presente solicitud, por lo tanto se considera que tiene novedad.

Evaluacion de Nivel Inventivo:

El articulo 18 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina dispone
que: “Se considerara que una invencion tiens nivel inventivo, si para una persona
del oficio normalmente versada en la maleria técnica correspondiente, esa
invencién no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado de manera evidente
del estado de la técnica’.

En la solicitud en estudio se reivindica los compuestos de férmula |, ilustrados
arriba se dice tienen actividad antibacteriana, por lo cual son apropiadas para
tratamiento de infecciones bacterianas, por Io tanto para una persona versada en
la materia, no seria obvio tomando las ensefiadazas de anterioridades con
compuestos de estructura parecida deducir la estructura de los compuestos

“
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reclamados, entonces se considera por ello que la solicitud en estudio tiene nivel
inventivo.

Evaluacién de la Aplicacion Industrial:

El art. 19 de la Decisidn 486 de la Comisién de la Comunidad Andina establece:
“Se considerara que una invencion es susceptible de aplicacion industrial, cuando
su objeto puede ser producido o utilizado en cualquier tipo de industria,
entendiéndose por industria, la referida a sualquier actividad productiva, incluidos
los servicios."

Los compuestos de la presente solicitud son susceptibles de ia sintesis de los
compuesto derivados de 5(aminometil)-3-(6-hetericiloxipyridin-2-yl)-1,3-oxazolidin-
2-ona y 5-(aminometil)-3-(3-heterocicliloxyphenyl}-1,3-oxazolidin-2-ona que tienen
las formula I, en las cantidades requeridas por la industria farmacéutica, para
producir medicamentos, por lo tanto se considera que tiene aplicacién industrial.

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder
el privilegio solicitado para las 1 a1, folios 333 a 346.

Bogota, D. C., 09 de febrero de 2007.

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO

No. 26 Z JEFE DE DIVISION Cédigo No. 202012
NUEVAS CREACIONES
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Industria y Comercio

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
REsOLPCIoN’ . 5705
Por la cual se otorga una patente de invencion

CERTIFICADO 28670
Rad. N° 00-97143

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las que se confirieron en el articulo
4, numeral 5 del decreto 2153 de 1992, y

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia con el nimero
00097143 del dia 21 de diciembre del 2000, se solicité conceder patente para la invencion
contenida en el expediente de la referencia.

SEGUNDO: Que efectuado el examen de forma y cumplidas las exigencias legales, se
ordend publicar el extracto sin que se hubieran presentado observaciones.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo se requirié al solicitante en los términos del
articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, para que presentara
respuesta a las observaciones de caracter técnico visibles a folios 330 a 332 del cuaderno
administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos
establecidos por esta Decision, para la concesion de la patente.

CUARTO: Que el soficitante, mediante escrito radicado bajo el nimero 00-097143-00011-
0000 del 19 de enero del 2007, atendid oportunamente el requerimiento formulado,
presentando nuevos folios 340 a 346, con el texto de las reivindicaciones que reemplazan
las originalmente presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas en
el examen de fondo. El capftulo en mencién se acepta, como quiera que se ajusta a las
prescripciones contenidas en el articulo 34 de la Decision 486.

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el articulo 14 de la Decisién 486 expedida porla
Comision de la Comunidad Andina se otorgaran patentes ...para las invenciones sean de
producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnologla, siempre que sean
nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacion industrial’.

SEXTO: Que en el presente caso cumplen los requisitos indicados en el numeral anterior las
reivindicaciones 1 a 21 contenidas en los folios 340 a 348, razén por la cual este Despacho
encuentra procedente conceder para las mismas el privilegio solicitado.

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2, 5, 7 y 10
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840
Fax: 382 26 95. Linea 9800-910 185
Web: www.sic.gov.co e-mail: info@sic.gov.co
Bogotd D.C. - Colombia

SUPERINTENDENCIA
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Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO
RESOLUCION: . 5705
Por la cual se otorga una patente de invencién

CERTIFICADO
28670
Rad. N° 00-97143

RESUEL.VE:

ARTICULO PRIMERQO: Otorgar privilegio de patente de invencion a la creacion denominada:

O

" ANTIBACTERIANOS DE PIPERIDINILOXI Y PIRROLIDINILOXI OXAZOLIDINONA,
COMPOSICION FARMACEUTICA QUE LOS COMPRENDE Y PROCESO PARA SU
PREPARACION "

Clasificacion IPC: A 61 K 31/421, 31/16.

Relvindicacion(es): 1a 21 Folio(s): 340 a 346.
Titular(es): ORTHO-McNEIL PHARMACEUTICAL, INC.
Domicilio(s): Raritan, New Jersey, Estados Unidos de América.

inventor{es): Michele Well-Weidner, Christine Boggs, Dennis Hlasta y Eric
Nelson.

Prioridad N°: 60/172,923 Fecha: 21 de diciembre de 1999 Pais: US.
09/729,342 12 de diciembre del 2000 Us.

Vigente desde: 21 de diciembre del 2000 Hasta: 21 de diciembre del 2020

ARTICULO SEGUNDO: El titular tendra los derechos y las obligaciones establecidos en la
Decision 488 de la Comisiéon de la Comunidad Andina y su privilegio caducara en las
condiciones prescritas por las disposiciones legales vigentes sobre propiedad industrial.

ARTICULO TERCERQO: Entregar al titular copia auténtica de esta resolucion y el certificado
de patente, previas las anotaciones en los libros de registro.

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2,5, 7y 10
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840
Fax: 382 26 985. Linea 9800-810 185
Web: www .slc.gov.co s-mail: info@sic.gov.co
Bogota D.C. - Colombia
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Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
e

L ::- -
RESOLUGION: - 9 /Y9
Por la cual se otorga una patente de invencion

CERTIFICADO
28670
Rad. N° 00-97143

ARTICULO CUARTO: Notificar el contenido de la presente resolucién a la doctora Jimena
Escobar Uribe, 0 a quien haga sus veces, en su calidad de apoderada de Ortho — McNell
Pharmaceutical, Inc., entregandole copia de [a misma, advirtiéndole que contra ella
procede el recurso de reposicion ante el Superintendente de Industria y Comercio, del
cual podra hacer uso al momento de la notificaciéon o dentro de los cinco 5 dias habiles
siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogota, D.C., a los 2 8 FEB 2007

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO, //

JAI OBAR

Poctora

JIMENA ESCOBAR URIBE
Carrera 11 A N 94 - 76, Of. 305.
Bogots, D.C.

202021

Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 Pisos 2,5, 7y 10
Sede CAN: Tr. 40A No. 38-50 Conmutador: 3820840
Fax: 382 28 95. Linea 9800-910 165

Wab: www,sic.gov.co e-mail:
- Bogotd D.C. - Colombla
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RADICACION: 0-87143 EDICTO No. 5106 ’ j

LA SECRETARIA GENERAL AD-HOC
HACE SABER:

Que esta Superintendencia profirid Resolucién No. 5705 de 28-FEB-2007. Que el contenido de la parte resolutiva es como sigue: El
Superintendente de Industria y Comercio.

RESUELVE
ARTICULO PRIMEROQ: Olorgar privilegio de patente da invencicn a la creacién denominada:

* ANTIBACTERIANOS DE PIPERIDINILOXI Y PIRROLIDINILOXI OXAZOLIDINONA,
COMPOSICION FARMACEUTICA QUE LOS COMPRENDE Y PROCESO PARA SU
PREPARACION "

Claslﬂut;ldn IPC: A 61K 31/421, 3116,

Relvindicacién{as): 1a2% Folio(s): 340 a 346.

Titular{es): ORTHO-McNEIL PHARMACEUTICAL, INC.

Domicilio{s): Raritan, New Jersey, Estados Unidos de América.
II'I\FOI'.I!DI'(OS,: Michele Well-Weidner, Christine Boggs, Dennis Hlasta y Eric

Nelson.

Prioridad N*: 60/172,923 Fecha: 21 da diciembrede 1888  Pais: US.
08/720,342 12 dn diciembre del 2000 us.

Vigente desde: 21 de diciembre del 2000 Hasta: 21 de diciembre del 2020

ARTICULO SEGUNDO: Ei titular tendré los derechos y las obligaciones establecidos en la
Decigién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina vy su privilegio caducara en las
condiciones prescritas por las disposiciones {egalas vigantas sobre propledad industrial.

ARTICULO TERCERO: Entrogar al titular copia auténtica de esta resclucitn y el certificado
de patente, previas las anotaciones en los libros de regisiro.

ARTICULO CUARTO: Notificar el contenido de 1a presente resclucién a la doctora Jimena
Escobar Uribe, o a qulen haga sus veces, en su calidad de apoderada de Criho - McNail
Pharmaceutical, Inc., entregdndole copia de la misma, advirtiéndole que contra ella
procede el recurso de reposicidn ante el Superintendente de Industria y Comercio, del
cual podréd hacer usa al momento de la notificazién o dentro de los cinco 5 dias héblles
siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y SUMPLASE
Dada en Bogotd, D.C., a los za m am

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

te .EDICTO en lugar Asible al pﬁglico en la SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y

Para notificar a los interesados, se fija el ,p"res
‘contados a partir de las 8:00 a.m. de hoy.

COMERCIQ, por el término de (10) diez dias h:

Secretaria General Ad-Hoc 20-MAR-20
Secretaria General Ad-Hoc
EDICTO No. 5106

Este edicto se dasfija hoy 02-ABR-2007 a las 4:30 p.m.

http://10.20.1.11/Documentos/ApEdictos/edictos.php?fecha=20-3-2007 &kini=160 16/03/2007



