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1. Me refiero a mi memorial de 20 de Diciembre de 2005.

2. De conformidad con lo dispuesto en el Articulo 5.2.12 de la
Circular Externa No. 03 de 28 de Abril de 2003, y estando dentro del
plazo de seis meses contados desde la fecha de la publicacion de la
solicitud en la Gaceta de la Propiedad Industrial nimero 553 de 30 de
Junio de 2005, solicito a ese Despacho proceder a realizar el examen de
patentabilidad de ia presente invencion.

3. Me permito recordar a usted, que tal como se Informdé en el
Petitorio de la Invencion, la presente solicitud corresponde a Capltulo
II.

4, Anexo me permito acompafiar reclbo numero 05-88.676,
expedido por la Superintendencia de Industria y Comercio, que acredita
el pago de la tasa que dicho examen causa.

@CIA LLOREDA RICAURTE

T.P. 53.215

Sefior Superintendente,
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RECIBO OFICIAL DE CAJA 1 03 -  BB,67

‘Enu ¢ MOVIEMDRE 17 DE 2005

DEPOSITANTE TIPO PAGD BANCO CUENTA Mo. PASD FECHA P8O Vr. Ph80
LLOREDA Y CIA 8. A CONSIGMACION  BAMCD POPILAR  030-00110-4 NI 1771172005 120.00
LLOREDA Y CIA 5. A COMSIOMACION  BANCO POPIRAR  0J0-00110-4 41400821  17/11/2005 32,832,000.00

Mt C O NCEPT D stint

@ e CONCEPTO TOTAL CONCEPTO
1 50003-01-01 BOLICITUDES 184 PTC CAP-I1 EIAMEN DE PATENTIBILIS 184,000.00
TOTAL 1 ¢ 185,000.00

SOM:  CIENTO OCMEXTA ¥ BEIS MIL PESOS

RESPONGARLE : 7

RECIEO BE CAJA APLICADD Al EYPEDIENTE Mn.
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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 03- 80469

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION
- PCT, FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 553,
DE FECHA 30 DE JUNIO DE 2005, EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA

LEY EXPIRA EL 27 DE SEPTIEMBRE DE 2008.

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de
publicacién en |a gaceta de Propiedad Industrial, debera solicitar y cancelar el
examen de patentabilldad 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.
Si NO X

Cavera 13No. 27-00 Plso 5y 10
mcmm“mm
Santa Fe de Bogoti D.C. - Colombia
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DATOS DEL SOLICITANTE .

organizada de conforwidad con las leyes de Suiza

No. de Identificacién

. Represenuante Legal (Persona Juridica) JOSE ANTONIO LLOREDA
w A

Pafs de Domicilio SUIZA L
| Departamento o Estado .
-, o seareccién ' 124 Grenzacherstrasse, CH~4070 Basilea, Suiza
Ciudad Basilea Teléfono 41 61 6881111
- (74) DATOS DEL.. REPRESENTANTE LEGCAL
*Nombre . JOSE ANTONIO LLOREDA
Direcoién y Domicilio Calle 72 No. 5-83 Piso 5 Santaf¥ de Bogotd, Colombia
Ciudad Santafé de Bogoth Teléfono 326 42 70
DATOS DEL INVENTOR
(75) Nombre del Inventor{es) Geo Adam, Alexander Alanine, Erwin Goetschi, Vincent

Mutel y Thomes Johannes Woltering

fl  Jdentificacién
"

D- 3 - &
" Ciuded ' Schopfheim, Riedisheim, Reinach, Milhouse y FhednTeléfono 41 61 6881111
DATOS DE LA PATENTE DE INVENCION
(54) Titulo de la Invencién "DERIVADOS DE BEN2ZODIAZEPTHA"™ / A 2 TVS Poesy S
~ ”

PRIORIDAD REIVINDICADA ~ SI[X] No[ | =~ TIPODEPRIORIDAD ANDINA [] 7

(33) Pais EPO (32) Fecha 15-10-99 (31)No. Soliciud __99120519.6

L]
L]

Para Pablicar 2 los @ [] 12 meses Dll a partir de 1a fecha de Ia presente Sollcitud

; PBR. 2001 _
 (51) GMIHGC}USH‘WMONAL A bl '< 34 / £ 13
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Reivindicaciones

(B
,(-‘{_f‘-_.," Compuestos de f6érmunla general I

H
RNy N }0
N= 3

R

en donde

X es un enlace sencillo o un grupo --‘g't“ﬁ_i’_‘o’@'ﬂig’, en donde,
en caso de gque X sea un enlace sencillo,

R' es hidrdgeno; halégeno; nitro; alquilo inferior;

alcoxicarbonilo; cicloalquilo inferior,

opcionalmente sustituido con oxigeno; benzoilo, opcional-
mente sustituido con alquilo inferior, halo-alquilo infe-
rior, o halégeno; fenilo, opcionalmente sustituido con ha-
l6geno, hidroxilo, alquilo inferior, halo-alquilo inferior,
cicloalquilo ipfemion, 6 alcoxilo inferior, halo-alcoxilo
ig;g;ip_r, estirenilo; feniletilo; naftilo; bifeni-
lo; benzofuranilo; [ O antitro—heterociciicode—5—6—6-esiabosy

Eﬁﬁ paioralmente sustitulido—con o%x0, benziloxir-benzollF,
[retanosubfoutls, bencendsulfonilo .0 _acetiloy

en caso de que X sea un grupo FE_:@&_}'E:?&_‘,}?
R' es hidrégeno; alquilo inferior, opcionalmente sustituido
con hidroxilo; halo-alquilo inferiqr; cicloalquilo infe-
rios, opcionalmente sustituido con hidroxilo, alquilo infe-
rior, halo-alquilo inferior, alcoxile inferior, halo-
alcoxilo inferior, o halégeno; cicloalquenilo inferior,

opcionalmente sustituido con alquilo inferior, halo-alquilo
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inferior, alcoxilo inferior, halo-alcoxilc inferior, halé-
geno, & oxo; alquenilo inferior; fenilo, opcionalmente sus-
tituido con halégeno, alquilo inferior, halo-alquilo infe-
rior, cicloalquilo inferior, alcoxilo inferior, halo; ani-
llo heterociclico de 5 6 6 eslabones,, opcionalmente susti-
tuido con alquilo inferior, halégeno, oxo, benziloxilo,
benzoilo, metanosulfonilo, bencenosulfonilo, acetilo, piva-
loflo, tert.butoxicarbonilo, ¢ tert.butilcarbpnilo; 6 ben-
zofuranilo;

R' es fenilo; piridina; tiofenilo o tiazolilo, que es-
tdn opciopslmente--suetituidos, cop -haldgeno, ciano, nitro,
azido, hidroxilo, carboxilo, morfolin-4-carbonilo, carba-
moilo, tiocarbamcilo, N-hidroxicarbamoflo, trimetilsilil-
etinilo, o de alquilo iq@g;&g;, alquinilo inferior, alcoxi-
lo inferior, halo-alquilo inferior, 4-alquilo inferior-
piperazin-l-carbonilo, aminoalquilcarbonilo inferior, que
estén opcionalmente sustituidos por amino, aminoalquilo
inferior, acilamino, oxo, hidroxilo; alcoxilo inferior,
ticalgquilo inferior, o carboxilo gque estd opciggg%ggppe
eus_,;gyéﬁ:eu’db 6 _amidado; &6 un heterociclo aromdtico de 5§
esglabones que estd opcionalmente sustituido por amino, ami-
noalquilo inferior, acilamino, oxo, hidroxilo, alcoxilo
inferior, tiocalquilo iq;g;}or, carboxilo que estd opcional-
mente esterificado con alquilo inferior o amidado con al-
gquilamino inferior que esté eventyalmente--sustituido por
hidroxilo, 6 alquilo inferior que esta opcienalpente susti-
tuido por haldégeno, hidroxilo, amino, aminocalquilo infe-

rior, acilamino, 6 amidino, que estd opciomatmente- ststi-

»
g
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tuido -por alquilo--inferior, -C{NRR')=NR" (donde R, R' y R"
son hidrégeno o alquilo .imferior?d); hidroxilo, alcoxilo in-
ferier, tioalguilo iq£§§§g£, aciloxilo, sulfinilalquilo
inferior, sulfonilalquilo inferior, alcoxilo inferior.sul-
fanilalquilo inferier, sulfanilalquilo inferior, cicloal-
quilsulfinilo, cicloalquilsulfonilo, hidroxiimino, & alco-
ximino inferior, que estd opcionalmente..esterificado. 6 ami-
dado, alquenilo %pﬁg;}g;q, ©X0, ciano, carbamoiloxilo, 6
sulfamoilo que estd opcippalmente_.sustityido.. per..alquilo
inferion,
con la condicién de que, si X es un enlace sencillo y R’ es
piridinilo, R! no es hidrégeno, o metilo;
Y sus sales de adicidén de éacido farmacéuticamente acepta-
bles

2. Compuestos de conformidad con la férmula I prefe-
rentes en los que R! es fenilo sustituido en posicién meta
por ciano; halé6geno; ¢ imidazolilo, el cual estd opcional-
mente sustituido por alquilo inferior; 6 1,3-tiazolilo el
cual estd opcionalmente sustituido por hidroxi-alquilo in-
ferior, carboxilo, o -CO-NH-(CH,),0H; 1,3-oxazolilo; 1,2,3-
triazolilo; 1,2,4-triazolilo el cual estd opcionalmente
sustituldo con alquilo inferior; tetrazolilo; o isoxazoli-
lo, que esté& opcionalmente sustituido por algquilo inferior.

.B%\ Los siguientes compuestos de conformidad con la
reivindicacién 2:
3-(4-0xo-7—§59§}§§éa§§r4,5—dihidro-3H-benzo[b][1,4]diaze-
pin-2-il)-benzonitrilo;

4-(3-Cloro-fenil)-8-feniletinil~1,3-dihidro-benzo[b][1,4)
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4-(3-Imidazol-1-il—fenil)-Bﬁggg;hgﬁﬁqﬁlrl,3-dihidro—henzo

diazepin-2-ona;

[bl(1l,4)diazepin-2-0na;

3-[ 7-(4=-Flugge~fenid) -4-0xo-4,5-dihidro-3H-benzo[b][1,4]
diazepin-2-il)-benzonitrilo;
8-(4-Fluoro-fenitetipil)y4-(3-imidazol-1-il-fenil)-1,3-
dihidro-benzo[b])[1,4])diazepin-~-2-ona;
B-(4-5%&959§£3p35§§;%%%)-4—(3-[1,2,4]triazol-1-il-fenil)-
1,3-dihidro-benzo[b]{1,4]diazepin-2-ona;
8-(4zFluoro=fenil)-4~[3-(4-metil-imidazol-1-il)-fenil]-1,3-
dihidro-benzo[b][1l,4)}diazepin-2-ona;

8- (4—FL59£01g;met111ﬁeniiqa4 (3-imidazol-1-il-fenil)-1,3-
dihidro-benzo[b][1l,4]diazepin-2-ona;
8-(4-Elugroz2ghidroxi-fend])-4-(3-imidazol-1-il-fenil)-1,3-
dihidro~benzo[b][1l,4]diazepin-2-ona;
8—(41§%9059359§$;EF§5§49-4-(3—tetrazol-1-il-fenil)-1,3—
dihidro-benzo[b][1,4]diazepin-2-0ona;
8-(2;§lggggqﬁggi;a-4-(3-[1,2,3]triazol-1—i1-fenil)-l,3-
dihidro~benzo[b][1l,4)diazepin-2-ona;

8=(4- EL‘_ en;lﬂ-4 [3-(3-metil-isoxazol-5-il)-fenil]-1,3-~
dihidro-benzo{b][1,4]diazepin-2-ona;
8-(zfﬁﬁgéf}qgﬁgfﬁgpi;)—4-(3-[1,2,3]triazol-l-il—fenil)-l,3—
dinhidro-benzo[b][1l,4]diazepin-2-ona;
8-(2,3-Difluoro—fenil)-4-(3-[1,2,3]triazol-1-il-fenil)-1,3-
dihidro-benzo[b][1,4]diazepin-2-ona;
8~(2-Fluoresfenil)-4-[{3-(4-hidroximetil-tiazol-2-il)-
fenilj]~1,3~-dihidro-benzo{b][1,4]diazepin-2-ona;

Acido 2-{3-[7-(3sFluorosfenil)-4-oxo-4,5-dihidro-3H-benzo
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[b)[1,4]diazepin-2-il]~-fenil}tiazol-4-carboxilico;

Acido 2-{3-[7-(%;E%%gf%i%s%%%g-4-oxo-4,5-dihidro—3H-benzo
[bj{l,4]dlazepin-2-il}-fenil}-4-metil-tiazol-S-carboxilico
(2-hidroxietil )-amida; y
4-[3-(4uS;Qimeté;aﬁﬁgL%ﬁ%yiisrgﬂggle3fi¥#-ﬁﬁnil1-3-(4-
fluoro-fenil)~1,3-dihidro-benzo[b}[1l,4])diazepin~2-ona;

4. Compuestos de férmula I, en que R' es tiofenilo,
opcionalmente sustituido con halbégeno, ciano; 6 piridinilo,
opcionalmente sustituido con haldgeno, &6 ciano.

5. Los siguientes compuestos de confg}midad con la
reivindicacién 4:
8-(4-Fluorp-fepniletinjl)-4-(2~-imidazol-l-il-piridin-4-il)-
1l,3-dihidro-benzo[b}[1l,4]diazepin-2-ona;
2-LJ;{feg@pgqqugpglﬁr4-oxo—4,S—dihidro-ln-benzo[b][1,4]
diazepin-2-il]-tiofeno-3-carbonitrilo;
4—(4-0xo-7?;$g;1ﬁ£}nili4,5-dihidro-3H—benzo[b][1,4] diaze-
pin-2-il)-piridin-2-carbonitrilo; y
4-[7-(2,4ED;§lnq§q;£gg;%)-4-oxo—4,5—dihidro—3H-benzo[b]
[1,41giazepin-2-il]-piridin-z-carbonitrilo.

6. Un medicamento que contiene uno o m&s compuestos
de cualquiera de las reivindicaciones de 1 a 5 y excipien-
tes farmacéuticamente aceptables.

7.6 Un medicamento de conformidad con la reivindica-
cién’yfpara el tratamiento o prevencién de trastornos neu-
rolégicos agudos y/o crénicos, incluyendo psicosis, esqui-
zofrenia, enfermedad de Alzheimer, trastornos cognitivos y

déficits de memoria.

8. Un proceso para la preparacién de compuestos de
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f6rmula I tal y como se define en la reivindicacién 1, com-
prendiendo dicho proceso hacer reaccionar un compuesto de

f6rmula III:
R\

NHY
m

con un compuesto de férmula IV o IVa

i/K j)\,co R
0
R S H

v IVa

en el gue R es etilo o butilo, a un compuesto de férmula II

1 X
Ry N R

R? NHBac

que subsiguientemente es sometido a desproteccidn del grupo
amino y a ciclacién, para obtener un compuesto de férmula I
de la reivindicacién 1.

‘$.  Un compuesto de conformidad con cualquiera de las rei-
vindicaciones de 1 a 5, siempre que esté preparado meqiante
un procesc tal como se define en la reivindicacién,ﬂ o me-

diante un método equivalente.
-

‘ipl El usc de un compuesto de conformidad con cualquiera

de las reivindicaciones de 1 a 5 para el tratamiento de

M-;‘ It
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trastornos neurolégicos agudos y/o crénicos, incluyendo
peicosis, esquizofrenia, enfermedad de Alzheimer, trastor-
nos cognitivos y déficits de memoria.

11. El uso de uno o mis compuestos de acuerdo con las rei-
vindicaciones 1 a 5 y/o0 una o mids de sus sales de adicién
de &cido farmacéuticamente aceptables para la fabricacién
de medicamentos para el tratamiento ‘o prevencién de enfer-
medades.

12. El uso de acuerdo con la reivindicacidén 11 para el
tratamiento o prevencién de trastornos neurolégicos agudos
y/o crénicos, incluyendo psicosis, esquizofrenia, enferme-

dad de Alzheimer, trastornos cognitivos y déficits de memo~

ria.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACI NES

2020/
Bogota, D.C.,
Doctor(a)
Alicla Lioreda Ricaurte Oficlo N°
Apoderado(a) Ao B 403
F. HOFFMANN — LA ROCHE AG
REFERENCIA Radicaclén 03 89489
Tramite 002
Evento 001
Actuacién 430
Follos 008

Como resultado del examen de patentabilidad de la solicltud de patente de invencién
N° 03 89469, realizado segin el articulo 45 de la decisién 486 de la comisién de la
Comunidad Andina, se notifica:

1. DOCUMENTOS ESTUDIADOS:

El petitorio de la solicltud nacional en donde se hace mencién al documento
de prioridad reivindicado EP01109126.1 de fecha 12/04/2001.

El reporte de blsqueda intemaclonal junto con su traduccién comespondiente
en los folios 12 a 15.

El petitorio de la solicitud intemnaclonal que corresponde a CAPITULO Il y se
encuentra en los folios 16 y 17. .

El capitulo reivindicatorio conformado por las cléusulas 1 a 26 tal como fue
presentado en la solicitud original en fase intemacional que se encuentra en
los folios 31 a 39 junto con su traduccién correspondiente de los folios 18 a 30.
El reporte del examen preliminar iIntemacional que consta de 4 paginas y se
encuentra en los folios 40 a 47.

El anexo explicativo de las modificaclones a las reivindicaclones que se
acompafia de la traducclén de la solicitud internacional tal como fue
presentada y que consta de un resumen y un capltulo descriptivo en los folios
48 a 89.

Los ejemplos que llustran la Invencién en los folios 80 a 209.

Las modificaclones efectuadas a las relvindicaciones que se encuentran en los
folios 210 a 221.

El primer examen de forma realizado a la solicitud en fase nacional de oficio
No. 9893, que se encuentra en el folio 225.

El memorial de fecha 07/11/2003 mediante el cual se allega la traduccién del
reporte de blisqueda Internacional junto con el documento de ceslén que se
encuentra en los folios 226 a 241.

El memorial de fecha 24/11/2003 mediante el cual se informa que la respuesta
al primer requerimiento de forma se allegé en la fecha 07/11/2003, memorial
que se encuentra en los folios 242 a 252.

El memorial de fecha 31/08/2004 mediante el cual se informa el cambio de
apoderado del asunto de la referencia y se encuentra en los folios 253 y 254.
El memorial de facha 07/08/2004 mediante el cual se informa el camblo de

%%
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representante legal de la empresa F. HOFFMANN-LA ROCHE AG que se
encuentra en los folios 255 a 259.

+ El memorial de fecha 20/12/2005 mediante el cual nuevamente se informa el
camblo de apoderado de la sociedad solicitante que se encuentra en los folios
261 y 262.

e La solicttud de examen de patentabilidad junto con el pago de la tasa
correspondiente, allegada mediante memorial de fecha 21/12/2005, que se
encuentra en los folios 263 y 264.

2. OBJETO DE LA INVENCION:

La solicitud hace referencia a un “Derivados de dihidro-benzo[b][1,4]dlazepin-2-
ona como antagonlistas | de mGIluR2”

e Relvindicaclones 1 a 19:

Se relvindican compuestos de la férmula general (l):

H CHy
R, N

/N,

—Y
Donde los compuestos se seleccionan del grupo formado por:

4-(8-morfollin-4-ll-4-oxo-7-trifluorometil-4,5-dihidro-3H-benzo[b]{1,4]diazepin-2-ll}-
piridin-2-carbonitrilo

4-[3-(3-metil-isoxazol-5-il}-fenil}-7-morfolin-4-il-8-trifluorometil-1,3-dihidro-
benzo[b][1,4}-diazepin-2-ona

Entre otros...

¢ Relvindicaclones 20 y 21:
Se reivindica un medicamento que contlene uno o0 mas compuestos de una
cuaiqulera de las relvindicaclones 1 a 19 y excipientes farmacéuticamente
aceptables.
En particular sa reivindica el medicamento para el tratamiento o prevenciéon de
trastornos neuroldgicos agudos y/o crénicos, incluyendo la psicosis, esquizofrenia,
enfermedad de Alzhelmer, trastomos cognitivos y déficit de memoria.

e Relvindicacién 22:

Se reivindica un procedimiento para la preparacién de compuestos de férmula (1)
como $e ha definido en la reivindicacién 1, el cual comprende:

(Al
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a) La reaccién de un compuesto de férmula (i) con un compuesto de férmula
(IV) 6 (Iva) para dar un compuesto de férmula (lil).

b) La reaccién de un compuesto de férmula (V1) con un compuesto de férmula
(IV), para obtener un compuesto de férmula (V), el cual a continuacién se
somete a una reduccién del grupo nitro y ciclacién, para obtener un
compuesto de férmula (1):

e« Relvindicaclén 23:

Se relvindica un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1
a 19, siempre que esté preparado por un procedimiento como se ha reivindicado en
la clausula 22, o por un método equivalente.

¢ Relvindicaclén 24:

Se reivindica un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaclones 1
a 19, para el tratamiento o prevencién de enfermedades.

e Relvindicaclén 25:

Se reivindica uno o més compuestos de acuerdo con las reivindicaclones 1 a 19 y/o
una o mas de sus sales de adiclén 4cida farmacéuticamente aceptables, dtiles para
la elaboracién de medicamentos para el tratamiento o prevencién de trastomos
neurolégicos agudos y/o crénicos incluyendo la psicosis, esquizofrenia, enfermedad
de Alzheimer, trastomos cognitivos y déficit de memoria.

Una vez catalogada la invencién ésta se clasifico en la seccion: A 61 K */g3 de la
Clasificacién Internacional de Patentes.

3. CLARIDAD DE LA SOLICITUD:

El articulo 28 de la Decisién 486 contempla que: “La descripcién deberd divuiger la
invencion de manera suficlentemente clara y completa para su comprension y para que una
persona capacitada en la materia técnica correspondiente pueda ejecutaria. La descripcion de
la invencion indicaré ef nombre de la Invencin e incluiré la siguiente informacion:

¢) una descripcion de la invencién en términos que permitan la comprensién del problema
técnico y de la solucién aportada por la Invencién, exponiendo las diferencias y eventuales
ventajas con respecio a /a tecnologla antenrior;

El articulo 30 de la Decisién 486 contempla que “Las relvindicaciones definirdn la materia
que se desea proteger mediante Ia patente. Deben sor claras y concisas y esiar enferamente
sustentadas por la descripcion”.

« Esta Dependencia, dado cumplimiento a los articulos 28 y 30 sobre suficlancla
y claridad de la solicitud se permite seftalar lo siguiente:

Con respecto a la connotacion que toma el radical R resulta evidente que cuando se
habla de grupos heterociclicos se estd haciendo referencia a diversas clases de
radicales que provienen de una amplia gama de compuestos, comprendidos todos en
un capltulo aparte de la Quimica Orgénica, que hace referencla a las estructuras d
orden Heteroclclico. :
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Es por ello que en atenclén a la falta de especlalidad del lenguaje empleado, es
posible incluir dentro de la amplia gama de radicales compuestos derivados de la
clasificacién que a continuacién se presenta y que permite ilustrar el aicance general
del término heterociclo aromético de cinco miembros cuando no se discrimina la
categoria funcional y quimica, asi como el nimero y clase de 4tomos y heteroatomos
que conforman el ciclo.

Anélogos heterociclicos de ciclopentadieno: pirrol, furano, tiofeno.

Compuestos con dos heteroitomos en un anllio de cinco. miembros: pirazol e
imidazol, isoxazol y oxazol, isotlazol y tiazol, dioxol, dioxolano y sus derivados
azufrados.

Asl las cosas, es preciso requerir al Interesado para que sefiale con determinacion el
verdadero alcance y limite de su invenclén, porque tal y como se observa al tenor de
las clausulas 4, 6, 8, 10, 13 y 16 del capitulo reivindicatorio y los ejemplos
comespondlentes a este concepto inventivo, relacionados en el capltulo descriptivo
(ver follos 88 a 207), no son esa amplia gama de compuestos cobijados con los
términos amplios empleados “heterociclo aromético de cinco miembros®, los que en
realidad hacen parte de la invencién.

4. ES UNA INVENCION:

La Decisién 486 en su articulo 14 establece que: “Los Palses Miembros oforgarén
palentes para las invenciones, sean de producto o de procedimienio, en todos los campos de
la tecnologla, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de
aplicacién industrial”.

A la iuz de las disposiclones establecidas en el articulo 14 de la Declslén 4886, la
clausula 25 que hace referencia maniflesta al uso de los compuestos de férmula
estructural (1) y los medicamentos que los contlenen en el tratamiento de trastomnos
neuroldgicos agudos y/o crénicos, incluyendo psicosis, esquizofrenia, enfermedad de
Alzheimer, trastomos cognitivos y déficit de memoria, debe retirarse del capitulo dado
que no se tendréa en cuenta para efectos del examen definitivo.

La cldusula en mencién no se considera un objeto patentable porque la norma
Andina sélo contempla la concesién del privileglo de patente a las invenciones que
commespondan a productos o procedimientos en todos los sectores de la tecnologla,
enh consacuencia se excluye del derecho de exclusividad aquellas invenciones que no
se ajustan al concepto de invencién establecido por el legislador Andino, tal es el
caso del uso o utilizacién de los objetos, por ello se recomienda al interesado
eliminar la cldusula en comento del alcance de la invencion.

5. EXCEPCIONES A LA PATENTABILIDAD:

El articulo 20 en su literal (d) contempla: “No serdn paleniables los métodos
terapéuticos o quirargicos para el tratamiento humano o animal, as! como los
mélodos de diagndstico aplicados a los seres humanos o a animales”

En atencién a ia norma Andina y en particular del articulo 20 que contempla las
excepciones legales a la patentabilidad, se considera que las cldusulas 21 y 24 del
capitulo relvindicatorio no constituyen materia susceptible de proteccién porque
hacen referencia a la actividad farmaco terapéutica superior de los compuestos de

AL



férmula (1) cuando se administran en el tratamiento de trastornos neurolégicos
agudos y/o cronicos como psicosls, esquizofrenia, Alzheimer, frastornos cognitivos y
déficit de memoria; en este sentido se recomlenda al interesado eliminarias del
alcance de su Invencién.

8. UNIDAD DE INVENCION:

La Decisiéon 486 en su articulo 25 establece que: “La solicitud de patente sélo podré
comprender una invencion o un grupo de invenciones relacionadas entre s/, de manera que
conformen un unico concepio inventivo®.

Tenlendo en cuenta la falta de definicion de la materia reivindicada, esta
Dependencia se permite sefialar que existe falta de unidad de invencién por cuanto
no todos los compuestos que se obtienen cuando se efectian las sustituciones
correspondientas en las posiciones 4, 7 y 8 del anillo de 1,5-benzodiazepin-2-ona, se
pueden cobijar bajo la estructura de férmula (1), caracteristica esencial y concepto
inventivo reclamado por el interesado.

En la evaluacién de la claridad de la materia relvindicada, ya se habla objetado 1a
inclusién de tdrminos tan amplios como “heterociclo aromético de cinco miembros
opcionaimente sustituido® que no permite sefialar como Gnico concepto inventivo ala
estructura quimica de férmula (I), més sl se tiene en cuenta que la estructura
reclamada a la luz de la evaluaclén del estado de la técnica no cumple con el
requisito de novedad.

/N,

De otro lado, si se evalian las connotaciones definidas para los radicales Rz, R" y
R’ se hace evidente que se contempla una variedad de posibilidades que no fueron
suficientemente descritas en la solicitud y al combinar las opciones de Rz, R"yR”
con las connotaciones que toma el radical Rs —de orden heterociclico - se hace atin
mas palpable la faita de aptitud de la férmula en comento, para cobijar todas las
posibliidades reclamadas en la solicitud y para ello basta con analizar las cléusulas 4,
8, 10, 13 y 18 del capltulo reivindicatorio para establecer que la solicitud no cuenta
con un (nlco concepto inventivo de cardcter comin que comprenda todos los
compuestos reclamados.

En consecuencia, se recomlenda al interesado definir el concepto inventive que
manifiestan los compuestos en atencién a las caracteristicas estructurales esenclales
y definitivas que hacen a los compuestos nuevos, inventivos y suficientemente
definidos con respecto al estado de la técnica.

As
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7. DETERMINACION DEL ESTADO DE LA TECNICA:

Consultadas las fuentes de informacién con que cuenta este despacho, se
encontraron los siguientes documentos, anteriores a la fecha de presentacién de la
solicitud en estudio - 12.04.2001-, relacionados con la materia técnica reivindicada:

Fecha de Presentaclén
Tiulo y de Prioridad

Documento

11/10/2000

CO 00-77374 | “Derivados de Benzodiazepina® 15/10/1989

Anterioridades D1 en los follos 208 a 274.

7. EVALUACION DE LOS REQUISITOS DE PATENTABILIDAD:

El articulo 14 de la decision 486 de la comisién de la comunidad andina establece
que: "Los palses miembros oforgardn 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 susceplibles de aplicacién industrial

En cumplimiento del articulo 14 de la decisién 486 de la comisién de la comunidad
andina, se proced|d a evaluar los requisitos de novedad, nivel inventivo y aplicacién
industrial con el fin de establecer la patentabilidad de la invencién reivindicada en la
solicitud en estudio.

7.1 Evaluacién de la NOVEDAD:

El articulo 16 de la decisidn 488 dispone: “Una invencién se considerard nueva cuando
no estd comprendida en el estado de la técnica.

El estado de la técnica comprenderé fodo lo que haya sido accesible al publico por una
descripcidn escrita u oral, utilizacién, comercializacion o cualquier olro medio antes de la
focha de presentacion de la solicitud de patente o, en su caso, de Ia prioridad reconocida.

Sdlo para el efecto de la determinacién de Ia novedad, también se considerard dentro
del estado de la técnica, sl contenido de una solicitud de patente en trimite ante la
oficina nacional competente, cuya fecha de presentacién o de prioridad fusse antarior a
ia fecha de presentacién o de prioridad de Ia solicitud de patente que se estuviese
examinando, slempre que dicho contenido esté Incluido en la solicitud de fecha

anterior cuando ella se publique o hublese transcurrido el plazo previsto en el articuio
40".

Teniendo en cuenta el objeto de la invencién y la materia descrita en la anterioridad
D1, esta Dependencia se pemmite sefialar que existe afectacién del requisito de
novedad, teniendo en cuenta que |a caracteristica esencial reclamada por la solicitud
en estudio en la cladusula (1) se encuentra ampliamente divulgada en la publicacién
en comento.

Es importante resaltar que la solicitud objeto del presente estudio técnico no cumple
con el requisito de novedad, dada la afectacion ejercida por la solicitud nacional



CO 00-77374, presentada ante esta Superintendencia en la fecha 11/10/2000 y que
reivindica prioridad del documento europeo EP89120519.6 de fecha 15/10/1898. Y
siendo que tanto la fecha de presentacién como de prioridad de la publicacion
nacional CO00-77374 es anterior a la fecha de prioridad reivindicada por la solicitud
en estudio se configura la afectacién de novedad seiialada por el articulo 16 de la

norma Andina respecto al estado de la técnica relativo a las solicitudes de patente
nacionales.

o Lasolicitud en estudio reclama proteccién, para compuestos que responden a
la formula (!):

7\

—Y

Para ia cual:

R1 comasponde a ciano, flior-alquilo inferior, alcoxilo inferior, flior alcoxilo inferior o
es pirrol-1-lio el cual esta sin sustituir o sustituldo.

Rz comresponde a hidrégeno sl R; es plrrol-1-llo
Y es -CH= o0 =N-

R3 es halégeno, alquilo inferior, flior-alqulio inferior, alcoxilo inferior, clano, {CHz),-
C(O)}OR"’, {CH2),-C(O}NR'R""

o La anterioridad D1 (CO 00-77374) revela compuestos que responden a la

férmula:
R1\ : (o]
00!
R

X corresponde a un enlace sencillo o un grupo etinediilo.

Para la cual:

Ry cormesponde a hidrégeno, halégeno, nitro, alquilo inferior, halo-alqullo Inferior,
alcoxi-carbonilo, cicloalquilo Inferior opcionalmente sustituido con oxigeno;
benzollo... o un anllio heterociclo de S 6 6 eslabones, opclonalmente sustituldo
con ox , bencll xl, benzollo, metanosulfonlio, bencenosuifonlio acetil .
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Rs corresponde a fenil , piridina, tiofenilo o tiazolilo que estan opclonaimente
sustituidos con halégeno, ¢iano, nitro, azido, hidroxilo.

De esta forma, como la caracteristica esencial de la cldusula (1) ya se encontraba
divuigada en el estado de la técnica a la facha de presentacion de la solicitud en
estudio y es idéntica a la reclamada en el pliego relvindicatorio, existe afectacion del
requisito de NOVEDAD.

En conclusién los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran
afectados asl:

Documento

Relvindicaciones Requisito que |

afectadas afecta
CO 00-77374 Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Declslén 486 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 notlficacién 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 concesion, se denegaré la patente.

Notifiquese el presente oficio copfqrme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal ), del
capitulo 5 del titulo primero dgla Qircular Unica N° 10 de 2001.

Alix Carmenza, Géspedes de Vergel

251 20

El anterior requerimiento fue notificado porfljacién en lista, de fecha

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO
Namero 0730 Codigo 202044
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07/10/2003

N° Prioridad
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EP01109126.1 Priorddad
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—

Palabras clave

1,5-benzodiazepin-2- -
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Patente Original
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