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SENORES » SUPERTMMSTRIR ¥ COERCIS I
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COME] Fallcscioe 1 030240 2000005
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES e S 0 1 SIS 38 ETICIN
MINISTERIO DE DESARROLLO ECONOMICO  sypeniencis; 289 MIVISION 1€ MEWS
REF EXPEDIENTE No.  :00098240”

SOLICITANTE : PHARMACIA AB

PATENTE : PROCESOS E INTERMEDIARIOS

NOVEDOSOS

SOLICITUD FECHA: DICIEMBRE 28, 2000
ASUNTO: SOLICITUD ESTUDIO DE FONDO

DILIA RODRIGUEZ D°ALEMAN, en mi condicién de apoderada de la Sociedad
solicitante, por el presente escrito atentamente solicito a Usted que habiéndose
surtido la publicacion de la presente solicitud, en la Gaceta de la Propledad
Industrial N°.528 de fecha Mayo 30, 2003 se proceda con el estudio de Fondo.

Para tal fin me permito anexar la tasa correspondiente.

Agradezco continuar con el presente tramite.

Sefior Jefe,
EII.IA RODRIGUEZ D ALEMAN
T.P.No. 4 del
P-398

Anexo tasa No. 03-81.035 de Nov-6-2003
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Industria y Comercic

SUPERINTENDENCIA

404-

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES ‘ O 5

RADICACION EXPEDIENTE No. 00-98240

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 528, DE

FECHA 30 DE MAYO DE 2003, EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA LEY

EXPIRA EL 28 DE AGOSTO DE 2003.

NOTA: Dentro del plazo de los sels (8) meses sigulentes a partir de la fecha de
publicacién en la gaceta de Propiedad Industrial, debera solicitar y cancelar el
examen de patentabllidad so pena de que la solicitud caiga en abandono, de
acuerdo con lo establecido en el Articulo 44 de la Decision 486/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

2020/
Bogota, D.C.,
Doctor
Dilla Marfa Rodriguez D"Aleman Oficlo N, .,
Apoderado 586 9
PHARMACIA AB
REFERENCIA Radicaclén 00 98240

Trémite 002

Evento 001

Actuacléri 430

Follos 015

Como resultado del examen de patentabllidad de la solicitud de patente de Invencién
N° 00 98240, reailzado segtin el articulo 45 de la decision 488 de la comisién de la
Comunidad Andina, se notifica:

1. DOCUMENTOS ESTUDIADOS:

El resumen y el capftulo descriptivo de la solicltud en los folios 22 a23y 4 a
11 respectivamente.

Los ejemplos que ilustran la Invencioén en los follos 12 a 15.

Las cldusulas 1 a 10 relacionadas en el capitulo relvindicatorio de la solicitud
que se encuentran en los follos 16 a 21.

La copla de la solicitud original mediante la cual se reivindica prioridad de
Suecla SE9804850-8 de 30/12/1999 en los folios 30 a 53, junto con su
traduccién comespondiente en los follos 54 a 78.

El memorial de fecha 13/03/2001, mediante el cual se informa el cambio de
nombre de la socledad solicitante anteriormente denominada PHARMACIA &
UPJOHN AB, en los folios 79 a 92.

El primer examen de forma realizado a la solicitud de oficio No. 0808, que se
encuentra en el folio 93.

La respuesta al primer examen de forma, allegada mediante memorial de
fecha 20/05/2001 que se encuentra en los folios 84 a 105.

La solictud de examen de patentabilidad junto con el pago de la tasa
correspondlente, allegada mediante memorial de facha 10/11/2003, que se
encuentra en los folios 107 y 108.

2. OBJETO DE LA INVENCION

La solicitud hace referencla a un “Proceso e Intermediarios novedosos”
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¢ Relvindicacién 1:

Se reivindica un proceso para la preparacién enantioselectiva de un compuesto de
férmula general (la) o (Ib):

m@:;"\cg:”%("‘

H
Férmula (la)

Rz
; Ry
H CH Ry
Ne, N
R'JEIM y N<Rs

Férmula (Ib)
Caracterizado porque dicho proceso comprende los pasos de:

)

a) Reducir enantioselectivamente la funcién carbonilo de un compuesto de
férmula (ll), para formar un compuesto enriquecido enantioméricamente de
formula (llia) o (lilb):

Reduccién
—_—

Férmula (i)

Férmula (llib)
OH

b) Someter el compuesto de férmula (llla) o (lllb) a un reordenamiento
sigmatrépico para formar el comespondiente compuesto enriquecido
enantioméricamente de fdrmula (IVa) o (IVb):



HO "'T_' Formula (llla)
Ordenamiento Férmula (IVa)
——

Sigmatrépico

:  Fémula (llib
H %y (llib)

Férmula (IVb) |

c) someter el compuesto de férmula (IVa) o (IVb) a una oxidacién Baeyer-Villiger
para formar el correspondiente compuesto enriquecido enantioméricamente
de férmula general (Va) o (Vb)

Férmula (Nﬂ) Oxidacién Férmula (Va)

Y ettt
R Baeyer-Villiger
£
Ry

5 \ :
R4 R4
Q
Férmula (IVb)

Férmula (Vb)
d) convertir el compuesto de férmula (Va) o (Vb) para formar el cormespondiente
compuesto enriquecido enantioméricamente de férmula (1a) o (Ib), y
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Férmula (la)
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Férmula (Va)

Ry

s

(o)

Férmula (Ib)
Férmula (Vb)
e) Optativamente, convertir el compuesto de férmula (la) o (Ib) en una sal del
mismo.

¢ Relvindicaciones 2y 3:

Se reclama el procaso acorde con la cldusula 1 que se caracteriza porque el paso d)
comprende:

d1) hacer reaccionar el compuesto de formula (Va) o (Vb) con una amina de férmula
general (VI), para formar el comespondiente compuesto enriquecido
enantioméricamente de férmula general (Vila) o (VIib).

s ,., sl
o5

H OH
Férmula (Va) N\ Férmula (Viia)

S R

Férmula (Vb) Férmula (V1Ib)
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d2) reducir la funcién carbonilo en el compuesto de férmula (Vila) o (ViIb) para formar
el cormespondiente compuesto enriquecido enantioméricamente de férmula (la) o (Ib).

OO 0K

Férmula (Viia) Férmula (la)
Reducelén

L § )
' Ry & Re
. ¢H\c e R1‘©: \cr,(%hl/
N\
OH \‘a OH Ry
Férmula (Vlib) Férmula (Ib)
En particular se reclama el proceso caracterizado porque los pasos d1) y d2) se
llevan a cabo de forma simultdnea en un solo paso.
¢ Relvindicaclén 4:

Se reivindica el proceso de acuerdo con la cldusula 1 que se caracteriza porque el
paso d) comprende:

d1°) reducir el compuesto de férmula (Va) o (Vb) para formar el cormespondiente
compuesto hidroxi enriquecido enantioméricamente de fdrmula general (Vilia) o
(Vllib).

Férmula (Vb) Férmula (Vilib)

O
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d2°) aminar de forma reductiva el compuesto hidroxilo de férmula (Vllla) o (Vliib) con
la amina de férmula (V1) para formar el comespondiente compuesto enriquecido
enantioméricamente de férmula (la) o (Ib).

SN
R, O A g“%ﬁ“x<

Férmula (Villa) Férmula (la)

] éH\ H;OH,\ Rs

Férmuila (Viiib) Férmula (Ib)

ol

s Relvindicacién 5:

Se reivindica un proceso para la preparacién snantioselectiva de un compuesto de
férmula general (Va) o (Vb), donde dicho proceso comprende:

a) reducir enantioselectivamente la funcién carbonilo en un compuesto de
férmula (Il), para formar un compuesto enriquecido enantioméricamente de
férmula (llla) o (llIb):

Férmula (ll)

Férmula (1iib)
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b) Someter el compuesto de férmula (llla) o (llib) a un reordenamiento
sigmatrdpico para formar el correspondiente compuesto enriquecido
enantioméricamente de fdrmula (IVa) o (IVb):

no” & Férmula (llla)
H Ordenamiento Fémula (IVa)
Slgrmtrépico_' Rg

H Férmula (llib)

o

Férmula (IVb)

¢) someter el compuesto de férmula (IVa) o {IVb) a una oxidacién de Baeyer-
Villiger para formar el comespondiente compuesto enriquecido
enantiomeéricamente de formula general (Va) o (Vb) o una sal del mismo.

Formula (IV8)  Oxidacién Férmula (Va)

Baeyer-Villiger
L
Ry

Férmula (Vb)
Férmuta (IVb)
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« Reilvindicacién 6:

Se relvindica un proceso acorde con cualquiera de las clausulas 1 a 5, caracterizado
porque ademas comprende preparar un compuesto de férmula (Il) sometiendo un
compuesto de férmula general (1X), o una sal del mismo a una reaccion de reduccién
que clerre el anillo.

Raduccién
———
Clerre del anlilo R+

Férmula (1)

¢ Relvindicacién 7:

Se reivindica un proceso acorde con la clausula 6 que comprende preparar un
compuesto de férmula (1X) haclendo reaccionar un compuesto de férmula (X) con un
compuesto de férmula general (XI).

Férmula (X) Férmula (XI) Férmula (LX)

¢ Relvindicaclones 8 y 9:

Se reclama el procaso acorde con las cldusulas 1 a 7, caracterizado porque R, es
metilo o hidroximetilo en la posicién 5, Rz y Ry son hidrégeno y Ry y Rs son ambos
Isopropilo.

Ademés se reclama el proceso acorde con cualquiera de las cldusulas 1a4y6a8
caracterizado porque permite preparar tolterodina.

¢ Reilvindicaclones 10:

Se reclaman los compuestos caracterizados porqua son de férmulas (1), (lita), (lilb),
(Iva), (IVb), (Va) y (Vb), definidas en las cldusulas 1 a 8 y donde R, es metilo o
hidroximetilo en |a posicién 5 y Rz y Ry son hidrégeno; y compuestos de férmula (1X)
donde R: es hidroximetilo en la posicién 5, R2 Y Ry son hidrégeno y el halégeno es Br,
loF.

Una vez catalogada la invencion ésta se clasific en la seccién: A 61 K /455 // C 07
C*""Ixa de la Clasificaclén Internacional de Patentes.



3. CLARIDAD DE LA SOLICITUD:

El articulo 30 de la Declsién 488 contempla que “Las reivindicaciones definirén ia
maleria que se desea proteger mediante la patents. Deben ser claras y concisas y
ostar enteramente sustentadas por la descripcion®

Se recomienda al Interesado modificar el titulo de su invencién, porque tal como se
presenta no permite realizar una interpretacion inequivoca del objeto de la solicitud
de patente de invenclén.

“Proceso e intermediarios novedosos”

4. EVALUACION DE LA UNIDAD DE INVENCION:

El art. 25 de la decision 486 establece que “La soliclfud de patentes sélo podré
comprender una invencién o grupo de invenciones relacionadas entre sl, de manera
que conformen un Gnico concepto inventivo®

A. Esta Dependencla encuentra que existen dos altemativas posibles de sintesls
cobijadas equivocadamente por un “lnico concepto inventivo”, a saber:

1. La comespondle a la secuencla l6gica para obtener compuestos

férmula (la) o (Ib):

a)

Fénmda (ll)

WG



b)

"o ‘-;' Fomia ('“ﬂlmm Formula (TVa)

Sigmatrdplco Q
| Ry

% Férmuia (llib)

OH

Formula {IVb)
c)
m Féamule (Va)
Fonmda (fVa) M vmw
RS
-0 L,
Férmule (Vb}

Formula (IVb)
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H c\/"c

Férmula (la)

Férmula (Va)

€, @\
_@Cl {I c.{‘“%/

Férmula (Ib)

Férmula (Vb)

Etapa que puede llevarse a cabo por la via

d1)- d2) o vicerversa d2) — d1) denominado este Gltimo en la cléusula 4 comola
via d1°) - d2’), pero que en realidad sélo corresponde al orden en que se lleve a
cabo la reduccién — aminacién.

d1)

>
Férmula (Va) PN<. Férmula (Vila)

Ry

Férmula (Vb) Formula (Viib)
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Férmula (Vila) Férmula {la)
Rad n

S S ¢

Férmula (Viib) Férmula {Ib)

2. La correspondiente a la secuencla légica para obtener compuestos de

férmula (Va) o (Vb):

Que comprende tres etapas de la secuencia légica 1 y que reclama un
procedimiento de sintesis que aunque homélogo en 75% al reclamado en las
cléusulas 1 a 4, pero que no hace referencla a la misma caracteristica esencial
que ata las etapas comprendidas en el procedimiento 1 y que corresponde alos
compuestos de férmula (la) o (1b) dentro de los cuales se encuentra la molécula
Tolterodina.

Por el contrario este proceso permite obtener compuestos de formula V
- Intermediarios de sintesls - que no corresponde a la misma caracteristica
esenclal del proceso de las cléusulas 1 a4 y en atenclén a que la caracteristica
esenclal de férmula (la) o (Ib) no es nueva nl inventiva, no es posible aceptarlos
procesos asl relvindicados porque carecen de un mismo concepto Iinventivo, de
caricter comin y extrapolable a los procesos de la invencién.

a)

Férrmuia (llla)

Férmula (1)

3 o
Fémula (liib)



b)

Férmula (Iva)

% Fomula (Iib)
OH

Formula (Ivb)

Formula (V)  Odecian
Basyer-Viliger

B. Da otro lado, las cldusulas de proceso 8 y 7 comprenden dos etapas adicionales a
los procesos reclamados en las clausulas 1 a 5, sin embargo, al hacer referencla a la
obtencién de productos diferentes a aquellos que responden a las fdrmulas (la) y (Ib),
constituyen conceptos inventivos diferentes, en atencién a que los productos de
Interés son los intermediarios de sintesls (II) y (IX) que no forman parte de la
caracterfstica técnica esencial que permite relacionar los procesos descritos en el
aparte anterior y los que se reclaman al tenor de las clausulas 8 y 7 y que deberfan
ser los compuestos de formulas (la) y (Ib), en atencién a los cuales se ha planteado
toda una altemativa de sintesls quimica.

s
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O OA S @s

Férmula (IX)
Férmula ()
Cléusula 7:
(o]
R, + R
|
Férmula (X) Formula (XI) Férmula (IX)

Esta Dependencia recomienda al Interesado definir el proceso objeto de la presente
solicitud, incluyendo todas las etapas y su secuencia légica, evitando reivindicar
etapas del proceso de forma separada como se contempla en las clausulas 6y 7, ya
que por la forma como se presentan definen caracteristicas esenciales diferentes —
relativas a los compuestos intermediarios de férmulas (ll) y (1X) - que no forman parte
del concepto inventivo real que se reclama a través del proceso Inequivoco definido

en la clausula independiente 1 y que se deriva de la solucion al problema técnico
planteado:

“La presente invencién provee una sintesis enantioselectiva alfernativa de tolterodina,
que 88 mas sencilla de utllizar que el método del arte anterior”

C. En atencién a la caracteristica técnica esencial: compuestos de férmulas (1a) y (Ib),
es aevidente que los compuestos intermediarios lejanos a la férmula estructural objeto
del proceso desarrollado, no cumplen con el requisito de unidad de invencién, porque
estructuraimente comesponden a compuestos que han de sufrir mds de una
transformacién quimica para relacionarse directamente con la estructura objeto del
procadimiento descrito.

Asi las cosas, los Intermediarios lejJanos — compuastos de férmulas (lI), (llia), (llib),
(IVa), (IVb), que deben sufrir una serie de etapas de reaccién para convertirse en los
compuestos de férmula (la) y (Ib) no se acercan a las caracteristicas estructurales de
los compuestos para los cuales fue desarrollado el procedimiento de reaccién, porlo
cual tamblén carecen de la caracteristica esencial que les permita cobijarse bajo un
mismo concepto inventivo.

En consecuencia, se recomienda al interesado precisar el alcance del capftulo

reivindicatorio y redefinir el concepto inventivo que cobija todas las modalidades de la
invencién.
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En cumplimiento del articulo 45 de ia Declsién 488 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dias
contados a partir de la fecha de la notificacion de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o sl a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesién, se denegaré la patente.

ficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del
rimero de la Clrcular Unica N° 10 de 2001

El anterior requerimiento fue notificado por fijacién en lista, de fecha 01 a0

| CONCEPTO TECNICO | EXAMINADOR TECNICO |
NGmero 0850 Cédigo 202044 .




