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Asunto Solictud de petente para PROCEDIMIENTO PARA LA
PREPARACION DE COMPUESTOS QUE CONTIENEN UNO O MAS
ENLACES AMIDA, EN PARTICULAR PEPTIDOS
Solicitante AKZO NOBEL NV
Fecha de Solicitud 17 de Jullo de 2002
1 Yo Emiio FERRERO obrando como apoderado del solicitante en el asunto antes
identficado, me refiero al oficio ndmero 10680 notficado por fijacién en hsta el 21 de Septembre de
2006
2 Mediante el oficio nimero 10860 se puso en conocimiento del solicitante el informe que
contiene las observaciones hechas por su Despacho sobre el examen de fondo de la presente
solicitud de patente
3 Atiendo a las observaciones realizadas mediante el oficio nimero 10860 de la manera
siguients

En primer Iluger, presento nuevo capitulo remndicatorio compuesio por 12
reivindicaclones donde se ha modificado la revindicacion 1 la nueva reivindicacién 8 ha sido
modificada con el fin de referirse al agente secuestrante de la relvindicacién 1 slendo una amina
pnmana Y la nueva relvindicacién 10 se refiere a una ammna que comprende solamente un anlon
latenta Iguaiments, la relvindicacién 14 ha sido eliminada del capltulo revindicatono Las nuevas
modificaciones en Ia relvindicaclén 1 se encuentran sustentadas en las antiguas revindicaciones 3
y 4 yen |a péagina 5 de la descripcion

NIT 860.041.387-3
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Novedad

La nueva rewindicacién 1 estd dingida a un proceso para la preparacién de compuesios quse
contienan uno o més eniaces amida utitizando un exceso de components carboxflico activados para
acilar un components amino donde después de la acllaclén, una amina que comprende un anién
latente se utiliza como secuestrante de funciones carboxflicas residuales actrvadas, donde dicho
anion latente 88 un grupo temporal protector que se puede remover selectivamente seguido por un
paso de desproteccidn que resulta en compuestos hidrofilicos secuestrantes los cuales se pueden
exiraer en una fase acuosa basica

Por su parts, el documento D1 revela un método de sintesis da péptidos utiiizendo un exceso de un (\
componente carboxilico activado para acilar un componente amino que después de |a acilacion se @ \1
adiciona un secuestrante de funciones carboxflicas activadas y donde el péptido resultante se

desprotege _ , Q& s é ¢ ;a_,/ A;«.L? &i‘;

3¢

Sin embargo a diferencia de ia preseis invencidn a eidpa de extraccién en fa osa bisica
NO es revelado en D1 Adiclonaiments, en, el documento D1 se ublza un L
completamente diferentar As! dicho gecuestrants es u nte Insoluble 8n phgticulac.un
resina y no una amina que comprand}m"ﬂtbn latents el cudles urffgiupo protector temporal que
se pue'a'; remover selectvamente Por lo taf\to ias revindicacionaes de la presente invencién son

nuevas en vista del documento D1 /
~ Or 'é gl (/a ,Z/

Nivel Inventivo f_)

En particular el proceso descrito en D1 @s un prooesn\_ﬂgg;me diferente al de |a presenta

invencién Asl en D1 se utillza un secuestrante completamente diferente el cual es de uaracterjf/(
insoluble en particuler una resina Dicha resina utllizada en el documento D1 se adiciona a la /‘ c

mezcla de reacclén o se utiliza como una columna a través de la cual la mezcla da reaccién se Zb’ a. /
hace circular Asl mismo, la remocion de productos Insolubles se debe efectuar por flltracion o por

retencion en la columna lo cual conlleva a consumir mucho t|;'mpo y no o8 facll de lievar a
produccién a gran escala de tal forma que el proceso descrito en D1 es un proceso de tipo

heterogéneo -

a——

Por su parte el proceso de la pregente Invencidn conlleva loe sigulentes pasos que lo hacen
inventivo sobre el descrito en D1 Dicho proceso combina [as ventajas de los métodos clésicos para
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la produccion de péptidos, esto es el caracter homogéneo de Ia sintesis cldsica fase-solucion y el ’7

caracter genénco y la sensibilidad a la automatizacion inherente al acercamiento sélido-fase -

Ahora ben, a! péptkio producido mediante gl presenie procaso se forma an un ndmero de ciclos
que comprenden acoplamiento enfriado, extraccién y desproteccidn Una caracteristica del método
reivindicado es que los intermediancs no son aislados entre las diferentes etapas E) péptido
creciente es esenciaiments anclado en una fase orgénica por medio de su carbono-terminal
hidrofébico y los grupos protectores de la cadena lateral mleninas que los reactives residuales y los
subproductos de reacclén se remusven intermitentemente mediante extracclones acuosas

—

——

ap—
L.

Por ofro lado con el fin de remover eficlentemente todos loa reactivos residuales y las producios
intermedios mediante extracclones acuosas todas esas moléculas deben tener cardcter hidrofllico

de tel forma que sean solubles en agua La presente Invencién soluciona dicho problema utilizando . —
una amina que comprende un anidn latente como secuesirants La molécula anlénica latents esta
presente en el compuesto secuesirador para obtener dicho compuesto secuestrado hidrofilico que

puade exiraersa en una fase acuosa bisica después de la desprotecclon

Adiclonalmente, quiero poner de presents que las ventalas que ofrece la presente invencién son
menos tempo de reaccdn 1o cual resulta en péptdos de elevada pureza y € hecho de que el
proceso acé reivindicado es llevado a gran escala facllmente

)

Finalmente, quiero poner de presenie & su Despacho que cuando se enfrenia el problema de
remocion de componentes activados residuales de la mezcia de reaccién un persona versada en la
materia no habrla considarado el procaeso de la presents invencién simplements como un proceso
alterno sino que por el contrano tendria que haber realizado un a larga tares de experimentacion

Tenlendo en cuenta que de esta manera he atendido a cabaldad las objeclones planteadas por su
Despacho & la presents solicliud da patente respetucsamaente soliclio que se otorgua al privilegio de

proteccién de patente
4 DOCUMENTOS ADJUNTOS Junto con este memonal presento los sigulentes documentos

41 Farmulano de modificaciones
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42 Recibo de pago por valor de $95 000
43 Nuevo capltulo relvindicatorip

Bogota,
Safiora Jefe

COLO 11214-801-028-6
JDF/JDF/

& 1D-000818/WPC11214
Cns M-2006-00014370

o o

EMILIO FERRERO
TP.A No 31829
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Espacio reservado para el adhesivo de radica

2000-F03
|o SOLICITUD DE
|:| Comeccién de Error Matenal Modrtficacién a una solicrtud
Nombre AKZO NOBELNV
l Direccién Velperweg 76
8824 BM Amhem IDENTIFICACION
SOLICITANTE Holanda
ce O w~r O
Domiclllo BM Arnhem
Holendt ce O ow O
Lugar de Constitucién Holanda Ndmero
Teléfono 5460970 Fax 5473170
E-mail cllentes@camyp com
IDENTIFICACION
Nombre Emilio FERRERO
Direccién Camrera 4* No 72-35 cc @ NIT EI
REPRESENTANTE | Toléfono 347 38 11 Fax 2118650 CE |:| Otro |:|
O APODERADO E-mall cavelier@cavelier com
NGmero 438 018 TP 31,929
O Ndamero de expediente 02 081 740

l@ Descripcién de la correccién o madificacién solicitada
Presento nuevo capltulo reivindicatono compueato por 12 relvindicaciones Por lo tanto solicito que

se realice ol axamen de patentabllidad sobre este nuevo caplitulo reivindicatono

Comprobante de pago No  08-94,062 Fecha 11 de Diclembre de 2006

06-95,5630 14 de Diciembre de 2006
06-95,531 14 de Diclembre de 2006
06-95,532 14 de Diclembre de 2008

O Ansxos
Comprobante de pago de la tasa por $ 95 000
D Poderes, s fuere el caso
O

Documento que acredrta la exastencia y representacion legal de las partes, cuando sean
personas juridicas

NOMBRE EMILIO FERRERO FIRMA 4-;.;&-——- C;-———-——;

CC 438018 de Usaquen T P.A 31829

JOF
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REIVINDICACIONES

1 Un proceso para la preparacion de compuestos que contiene uno o0 mas
enlaces amida que utiliza un exceso de un componente carboxilico activado
para acilar un componente amino, en donde después de la acilacion una
amina que comprende un anidn latente se utiliza como un depurador de
funciones carboxilicas residuales activadas, el anion latents lleva un_grupo
protector temporal el cual puede ser selectwamefte removido, seguido por .
una etapa de desproteccibn dando como resultado compuestos

depuradores hidrofllicos los cuales pueden ser extraldos activamente en

una fase acuosa bésica v

2 El proceso de la remvindicacién 1, en donde el amidn latente en la amina
depuradora lleva un grupo protector temporal el cual puede ser removido
selactvamente en la presencia de cualesquier grupos protectores

permanentes ligados al pépixdo en crecmiento

3 EIl proceso de las reivindicaciones 1 o0 2, an donde el anién latente en la
amina depuradora lleva un grupo protector temporal que despliega una
labiidad similar a esa del grupo protector temporal presente en el N-

tarminal del péptido en crecimiento

4 El proceso de las revindicaciones 2 o 3, en donde los grupos protectores
temporales son grupos hidrogenoliticamente removibles mientras que los

grupos protectores penmanentes son grupos acidoliicamente removibles
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5 El proceso de la rewvindicacibn 4, en donde los grupos protectores

temporales son del tipo bencilo

6 El proceso de una cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en donde el

depurador es una amina pnmana

7 El proceso de la remindicacién 6, en donde la amina pnmana es un

denvado de amino acido C-terminaimente protegido

8 El proceso de la reivindicacion 7, en donde el amino acido es B-alanina o un

derivado de ésta

9 El proceso de una cualquiera de las reivindicaciones 1-8, en donde el

depurador es bencil B-alaninato o una sal de éste

10 El proceso de una cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en donde un tiol
que comprende un anion libre o uno latente se utiiza como un decorador en

lugar de una amina que comprende un anidn latente

11 El proceso de una cualquiera de las reivindicaciones 1-10, en donde el

proceso se desarmolia en solucion

12 El proceso de una cualquiera de las revindicaciones 1-11, en donde se

prepara el péptido
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