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Asunto : Solicitud de patente para
“DERIVADOS BENZIMIDAZOL Y PIRIDILIMIDAZOL
COMO LIGANDOS PARA GABA,”
Solicitante : NEUROGEN CORPORATION AND PFIZER, INC
Publicada en : la Gaceta No. 539 del 30 de abril de 2004
1. Yo, Emilic FERRERO, identificado como aparece al ple de mi firma,

actuando como apoderado en el asunto de la referencla, atentamente, sollcito se efectiie
el examen de patentabllidad de la solicitud en referencla segin lo establecido en el
articulo 44 de la Declsion 486 de la Comision de la Comunidad Andina. Para tal efecto
presento junto con este escrito el recibo correspondiente por valor de $353.000.00, que
comesponde a |a tasa fijada segln lo dispuesto en la resolucién No. 37323 del 30 de
diciembre de 2003.

2. Ruego atantamente a la Sefiora Jefe se sirva ordenar que se anexe este
recibo, para que se efectle dicho examen y se continte con el tramite de la salicitud.

Bogots, {3 0CT 2004

Sefiora Jefe, é_Q\ L

EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929
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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

‘ RADICACION EXPEDIENTE No. 01-109589

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 539, DE

FECHA 30 DE ABRIL DE 2004, EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA LEY

EXPIRA EL 02 DE AGOSTO DE 2004.

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

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.

S| NO X
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Bogota, D.C., 28 de diciembre de 2008

Doctor

EMILIO FERRERO

(Apoderado)

ASUNTO Radicacién 01109588
Tramite 002
Evento 001
Actuacion 430
Oficlo ue- 0394
Folios 004

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

Documentos estudlados:

Los textos estudlados fueron la descripcién (Follos: 314 a 539) y las reivindicaciones
1a 211 (Follos: 540 a 604).

La presente solicltud reivindica prioridad americana N° US80.257402 de 21 de
diciembre de 2000 y cumple con lo establecido en los articulos 8, 10 y 11 de la
Declsidn 486 de la Comisién de la Comunidad Andina.

Objeto de Invencién:

La presente solicitud se fitula: "Derivados benzimidazol y piridilimidazol como
ligandos para GABAa".

El objeto de la presente solicitud se reflere a derivados benzimidazol y piridilimidazol
que se adhieren con alta selectividad y/o alta afinidad al sitio benzodiazepina de los
receptores GABAa. Esta solicitud se refiere también a las composiciones
farmacéuticas que comprenden dichos compuestos y el uso de dichos compuestos
en el tratamiento de las enfermedades del sistema nervioso central (SNC). Esta
solicitud se reflere también al uso de estos derivados benzimidazol y piridimidazol en
combinacion con uno o més de otros agentes SNC que potencian los efectos de los
otros agentes SNC. Adiclonalmente esta solicitud se refiere al uso de dichos
compuestos como sondas para la localizacidn de los receptores GABAa en
secciones de tejido.

Segln la descripcién, la superfamilia del receptor GABAa representa una de las
clases de receptores a través de los cuales actGa el principal neurotransmisor
Inhibitorio, que es el acido y-aminobutiico, o GABA. Ampliamente, aunque
desigualmente distribuldo a través de todo el cerebro de los mamliferos, el GABA
actia como Intermediario en muchas de sus acciones a través de un complejo de
proteinas denominado el receptor GABAa, que produce alteracién en la conducclén
de cloruro y en la polarizacién de membrana. Ademas de ser el sitio de accién del
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neurotransmisor, una variedad de férmacos que incluyen las benzodiazepinas
ansiollticas y sedantes se adhleren a este receptor. El receptor GABAa comprende
un canal de cloruro que generaimente, pero no Invariablemente, se abre en
respuesta a GABA, permitiendo que el cloruro entre en la célula. Esto, a su vez,
produce una accibn més lenta de la actividad neuronal a través de Ila
hiperpolarizacién del potencial de la membrana celular.

De acuerdo con la presente solicitud, los importantes efectos moduladores
alostéricos de los fArmacos que actian en el sitio benzodiazepina, fueron
reconocidos, y la distribucién de actividades en diferentes receptores subtipicos ha
constituido un drea de intenso descubrimiento farmacolégico. Los agonistas que
actian en el sitio benzodiazepina se sabe que exhiben efectos ansioliticos,
sedantes, e hipnéticos, mlentras que los compuestos que acttiian como agonistas
inversos en este sitio producen efectos ansiogénicos, mejoradores del conocimiento,
y proconvulsivos. Aunque las benzodiazepinas han gozado de largo uso
farmacéutico como ansiollticos, se sabe que estos compuestos exhiben varios
efectos secundarios Indeseables. Estos pueden incluir deterioro cognitivo, sedacién,
ataxia, potenciacién de los efectos del etanol, y una tendencia a la tolerancia y
dependencia de! farmaco.

Lo que se reivindica como novedoso es lo siguiente: un compuesto derivado de
benzimidazol y piridilimidazol de la férmula que se encuentra en el folio: 540, o una
sal farmacéuticamente aceptable.

El objeto de la solicitud definido anteriormente se clasificd en la IPC AG1K 31/4184,
233/54.

Respecto de los articulos 28 y 30:

El articuio 28 de la Decision 488 de la Comision de la Comunidad Andina establece “La descripcion
doberidwlgwhhwmﬂndomanmwﬂdsntemnhdaaymhmaumnwnym
ajoculsaria.”

que una persona capacitada en ja materia ticnica correspondients pueda

De acuerdo con lo anterior, el titulo de la solicitud puede especificarse aun més,
segun los ejemplos mostrados en la descripclén. Ademas, no debe menclonar la
actividad farmacoldgica que tienen los compuestos a proteger.

Bl articulo 30 de Ia Declsion 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina establece que: “Las
relvindicaciones definirdn la materia que se desea profeger mediante la patente. Deben ser claras y
concisas y estar enteraments sustentadas por la descripcion.

Las relvindicaciones podréan ser independientss o dependientss. Una relvindicacion serd independiente
cuando defina la materia que se dessa proleger sin referencla a ofra relvindicacién anterior. Una
relvindicacion serd dependiente cuando defina la materia que se desea proleger refiridndose a una
reivindicacion anterior. Una relvindicacion que se refiera a dos o mds relvindicaciones anteriores 56
considerard una relvindicaciin dependiente miltiple.”

De acuerdo con lo anterior, los compuestos relvindicados tal como se encuentran
presentados, no son concisos puesto que los radicales tienen demasiados
significados y algunos radicales son muy amplios, ya que no se especifica el nimero
de carbonos que tienen, por ejemplo: "ademés por [o menos”, alquilo, alquenlio,
alquinllo, alcoxi, cicloalquilo, arilaqullo, alcanoilo, aminoalquilo, haloalqullo,
alquilsulfonilo, entre otros.

Por otro lado, el nimero de reivindicaciones de la solicitud (211 reivindicaciones) es
demasiado extenso.



oy

Bl articulo 25 de Ia Decisién 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina establece: “La solicitud de
patente sdlo podré comprander una invencion o un grupo de invenciones relacionadas entre s, de
manera que corformen un dnico concepio inventivo.”

Evaluacién de la Unidad de Invenclén:

Segiin lo anterior la {(s8) reivindicacién (es) 1 a 165 (follos: 540 a 591), que se
reflere(n) a un compuesto derivado de benzimidazol y piridilimidazol, no conforman
un unico concepto inventivo por cuanto se reivindica un nimero elevado de
compuestos hasta el punto que no se alcanza a vislumbrar el objeto real de la
invencién.

De igual modo, las relvindicaciones 179 y 180 (folios: 593 y 584) que se refieren a un
paquete que comprende una composicion farmacéutica de la relvindicaclén 164, en
un reciplente que comprende ademas por lo menos uno de: Instrucclones para usar
la composicién para tratar un paciente que sufre de un desorden de ansiedad, o
instrucciones para usar la composicién para tratar a un paciente que sufre de
depresién,..., no guardan unidad de invencién con las reivindicaciones 1 a 165
(follos: 540 a 591) que se relacionan con un compuesto derivado de benzimidazol y
piridilimidazol de la formula que se encuentra en el folio: 540.

Excepciones de Patentabllidad:

El artfcuio 20 de Ia Decisidn 486 se establece: "No serén pafeniables: a) /as invenciones cuya
expiotacién comercial en el territorio del Pals Miembro respectivo deba impedirse necesariamente para
proteger el orden pubiico o la moral. A estos efecios la explotacién comercial de una invencion no se
considerard contraria al orden pubiico o a la moral solo debido a la existencia de una disposicién legal
o administrativa que prohiba o que regule dicha exploiacion; b) las invenciones cuya explotacion
comercial en el Pals Miembro respectivo deba impedirse nacesariamente para profeger la salud o la
vida de las personas o de los animeles, o0 para preservar jos vegeiales o el medio ambiente. A esios
efecios la explotacidn comercial de une invencién no se considerard contraria a la sefud o Ia vide de las
personas, de los animales, o para la preservacion de los vegetales o del maedio amblente s6lo por
razdn de existir una disposicién legal o administrative que prohiba o que regule dicha expiotacion; ¢)
Ias piartas, los animales y los procedimientos esencialments bioldgicos para fa produccion de planias
o animales que no sean procedimientos no biofdgicos o microbloiégicos; d} ios métodos lerapduticos o
quirdrgicos para el tratamienio humano o animel, as/ como los métodos de diagndsiico aplicados a ios
sares humanos 0 a8 animeles.”

De acuerdo con lo anterior, la{s) reivindicacion(es): 168 a 178 (Folios: 591 a 593),
que se reflere(n) a un método para alterar la actividad transductora de sefiales de los
receptores GABAa, no es (son) patentable(s).

Relvindicaclones de uso:

El articuio 14 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina esiablece: “Los Paises
Mismbros oforgardn patentes para las invenciones, sean de producio o procedimiento, en fodos los
campos de ia tecnologla, slempre que sean nuevas, tengan nivel inveniivo y sean suscepiibles de
apiicacién industrial”.

De acuerdo con lo anterior, la(s) reivindicacién (es) 181 a 183 (Follo: 594), que se
refiere{n) a ol uso de un compuesto o sal de acuerdo con la reivindicaciéon 1, para la
manufactura de un medicamento y para el tratamiento de ansiedad, depresién,
desdrdenes del suefio, etc., no se encuentra(n) dentro del campo de la
patentabllidad nombrado en el articulo 14.



En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comlsién de la Comunidad
Andina, se le Indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dlas
contados a partir de la fecha de la notificacién de la presente comunicacién. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la conceslén, se denegaré ia patente.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal ), del
capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica N° 10 de 2001.

PEDES DE VERGEL

ALIX CARMENZA
i8i e Nuevas Creaciones

El anterior requerimlento fue notificado por fijacibn en lista, de

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO EXAMINADOR JURIDIC
N°: 2053 Cédigo N*: 202005 Cédigo N*:




