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EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las conferidas en el numeral
26 del articulo 3° del Decreto 4886 de 2011 y

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 31 de
mayo de 2005, con el numero 05-052701-0000-0000, por el doctor Gustavo
Hollman Restrepo, en su calidad de apoderado de Bayer Cropscience S.A., entrd
a fase nacional la solicitud de patente de invencion titulada “Composiciones
plaguicidas”, que corresponde a la solicitud internacional PCT/EP2003/012618 del
12 de Noviembre de 2003.

SEGUNDO: Que mediante escrito radicado el 24 de Agosto de 2005, el doctor Luis
Patifio Leyva presento la sustitucion de poder a su favor (folio 190); para gue se le
reconozca como apoderado de la solicitante.

TERCERO: Que efectuado el examen de forma, con fundamento en el articulo 39
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, en concordancia con
el Tratado de Cooperacién en materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la
Circular Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se ordené publicar
el extracto sin que se hubieran presentado oposiciones por parte de terceros.

CUARTO: Que realizado el examen de patentabilidad se encontrd que la
invencion no es patentable. En consecuencia, con fundamento en lo dispuesto en
el articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se
requirié a la solicitante mediante Oficio No. 11679, notificado el 10 de Septiembre
de 2010 y Oficio N0.09757, notificado el 17 de Junio de 2011, para que se
pronunciaran sobre las objeciones efectuadas a la solicitud, en cuanto a la
carencia de nivel inventivo, de acuerdo a las exigencias del articulo 18 de la
Decision 486 mencionada. Asi mismo, se requirido a los solicitantes informacion
con base en el articulo 46 de la Decision sehalada.

QUINTO: Que la solicitante mediante escritos radicados el 6 de Diciembre de
2010 y el 15 de Septiembre de 2011, la solicitante atendié oportunamente [0S
requerimientos formulados y presentd aclaraciones. Finalmente, se allegé un
nuevo capitulo reivindicatorio (Fls. 240 a 243), el cual se ajusta a las
prescripciones establecidas en el articulo 34 de la mencionada Decisién 486 y con
base en el cual se adoptara la presente decision.
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SEXTO: Que segin lo dispuesto en el articuio 14 de la Decision 486 expedida por
la Comisién de la Comunidad Andina se otorgaran patentes (...} para las
invenciones, sean de producto 0 de procedimiento, en todos fos campos de la
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles
de aplicacion industrial”.

SEPTIMO: Que las reivindicaciones 1 a 9, contenidas en los folios 240 a 245,
carecen de nivel inventivo. Lo anterior, de acuerdo con las siguientes
consideraciones:

6.1. Objeto de la invencién

El objeto de la invencion se refiere a compuestos derivados de
sulfonilaminopirazol de formula | sustituido en la posicion 5.

6.1.1. Problema técnico que resuelve la invencion

El problema técnico que resuelve la invencidn consiste en la infestacion por plagas
en diferentes ambientes.

6.1.2. Solucion al problema tecnico

Para resolver el problema técnico, la solicitud en estudio proporciona compuestos
derivados de sulfonilaminopirazol de férmula | sustituido en la posiciéon 5

6.2. Determinacion del estado de la técnica

6.2.1. Fecha determinante para el anélisis comparativo

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 3 de Diciembre de 2002,
que corresponde a la fecha de la prioridad invocada respecto de la solicitud EP

No. 02027034.4.

La fecha de la prioridad fue tenida en cuenta para el estudio de patentabilidad,
segun obra a folio 226 del expediente en estudio.

6.2.2. Documentos del estado de la técnica

Consultadas las fuentes de informacion con que se cuenta, se encontrd el
documento EP 0234119, titulado “Pesticidal method using N-phenylpyrazoles”, con
fecha de publicacion del afio 1987, anterior a la fecha de la prioridad invocada y
relacionado con la materia de la solicitud en estudio.
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6.2.3. Informacion derivada del antecedente

La anterioridad titulada “Pesticidal method using N-phenylpyrazoles” (de aqui en
adelante denominada D1') da a conocer un método para controlar artrépodos,
nematodos o helmintos en plantas, utilizando compuestos de formula (I) donde Y
es halégeno, ciano, nitro, RSO,,RSO o RS donde R es alguil, cicloalquil o alquenil,

tiocianato, sulfamoil, carbamoil, alcoxicarbonil, alcanoil o alquil. Z es hidrégeno,
grupo amino —NR1R2, alquilsulfenilamino, alcoximetileneamino, haldégeno, alquil,
carboxi, alquiltio, alquilsulfinil o alquilsulfonil trialquilsililmetil, trialquilsilil, ciano o
nitro. R3 representa haldgeno, alquil, alcoxi, alquiltio sustituido con halégeno o
alquilsuffinil, nitro,ciano o alquil sulfonil y R4 representa haldgeno, ciano, nitro,
alquil o cicloalquil y n es 1 a 5. R4, Y y Z no representan simujtaneamente un
grupo nitro, ciano, halégeno y alquilo sin sustituir. La invencién también considera
composiciones plaguicidas, compuestos novedosos y procesos para Su

preparacion. (abstract).
Ty
) §
|

G

6.3. Nivel inventivo

Segun lo dispuesto en el articulo 18 de la misma Decision 486 “se considerara
que una invencion tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio
normalmente versada en la materia técnica correspondiente, esa invencion no
hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado de manera evidente del estado de
la técnica”.

El estado de la técnica, al tenor de lo dispuesto en el articulo 16 de la misma
Decision, comprende “todo lo que haya sido accesible al publico, por una
descripcién escrita u oral, utilizacién, comercializacion o cualguier otro medio
antes de la fecha de presentacién de la solicitud de patente o, en su caso, de la
prioridad reconocida”.

El Tribunal de Justicia de la Comunidad Andina ha dicho sobre este requisito lo
siguiente:

“Este requisito, previsto por el articulo 4 de la Decisién 344, que exige que la
invencidn tenga nivel inventivo, presupone que la misma represente un

1http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/original Document?

=EP&NR=0234119A1&KC=A1&FT=-D&ND=4&date=19870902&DB=EPODOC&locale=en_EP
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safto cualitativo en relacién con la técnica existente y, ademas de no ser
obvia para una persona del oficio normalmente versada en la materia
tecnica, debe ser siempre el resultado de una actividad creativa del hombre,
lo gue no impide que se alcance la regla técnica propuesta utilizando
procedimientos o métodos comunes © ya conocidos en el area técnica
correspondiente, aunque tampoco debe constituir el resultado de
derivaciones evidentes o efementales de lo ya existente para un experto
medio en esa materia técnica.

El estado de la técnica al alcance del experto medio no es el mismo
comprendido por ‘todo lo que haya sido accesible al publico” que se
examina para establecer la novedad de un invento. En efecto, “con el
requisito del nivel inventivo, lo que se pretende es dotar al examinador
técnico de un elemento que e permita afirmar o no si a la invencién objeto
de estudio no se habria podido flegar a partir de los conocimientos técnicos
que existian en ese momento dentro del estado de la técnica (...)" .2

Visto lo anterior, se advierte que la solicitud resulta obvia y se deriva de manera
evidente a partir de la informacién ensefiada por el estado del arte, tal como a
continuacion se sustenta:

La reivindicacion 1 consiste en: “Un compuesto de férmula (1)".

i
RES(0); Rt
L
¢R5.=36?_ N
R
o

El documento D1, considerado el estado de la técnica méas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 1, presenta compuestos de férmuia (1) que presentan
la misma formula estructural que los compuestos de la invencién. De esta manera,
la anterioridad D1 divulga compuestos que tienen como estructura principal fenil-1
H-pirazol y los significados considerados para los radicales sustituyentes
coinciden con los significados establecidos para los compuestos de formula (I) de
la solicitud. De tal manera, que para los compuestos de férmula (l) de la

2 PROCESO 31-1P-2011. TRIBUNAL DE JUSTICIA DE LA COMUNIDAD ANDINA. Junio 22 de
2011. Publicado el 16 de septiembre de 2011.
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anterioridad D1 (reivindicacion 1 p&agina 56, linea 49), se considera que el radical
R3 puede tomar el significado de halégeno, éste radical sustituyente se encuentra
ubicado en el anilio fenilo. Adicicnalmente el radical R3 toma el significado de una
cadena lineal de alquilo C1-C4, la cual puede encontrarse sustituida por halégeno

(reivindicacién 1, pagina 56, lineas 50 y 51); esto representa una clara
sugerencia, por parte de la anterioridad D1 de los mismos radicales sustituyentes
para el anillo fenilo que se consideran para los compuestos de la solicitud.

De otra parte, las sustituciones sugeridas en la anterioridad D1 para el anillo
pirazol son las siguientes: Y es un grupo RSO 0 RSO, donde R representa una

cadena alguilica lineal o ramificada que contiene de 1 a 6 atomos de carbono,
ésta cadena pude estar sustituida por uno 0 mas grupos halégeno. (reivindicacién
1, pagina 56, lineas 21 a 23). Z es un grupo alguilsulfenilaming que contiene de 1
a 4 atomos de carbono o puede tomar el significado del grupo alquilsulfonil
(reivindicacién 1, pagina 56, lineas 41 y 45). Por dltimo, R4 toma el significado del
grupo ciano (reivindicacion 1, pagina 56, linea 54).

De acuerdo con lo anterior, en el siguiente cuadro comparativo se muestran las
caracteristicas técnicas esenciales de la invencién y aquellas reveladas en el
estado de la técnica, es decir, D1:

Caracterisitcas esenciales del objeto D1
reclamado

Compuestos de Foérmula | Compuestos de Férmula |

RES{0) AR zU.- B
N | 4 ’i[

’R’—Sﬁ? N 2 T

o ti’h;

% g -

| R o
R1=CN 6 CSNH, R3= haldgeno, cadena de alquile lineal de
W= C-hal6geno C1-C4 sustituida por halégeno, n=1a 5, Z=
R2 = halégeno _ cadena lineal o ramificada con el grupo
R3= C1-C6 haloalquilo alquilsulfenilamino o alquilsulfonil. Y=

R4=H & C1-C6 alquilo no sustituido

R5= C3-C7 cicloalquilo, C2-C6 alquenilo, . .
arilo no sustituido o sustituido, CH=CHR15, | ¢on grupo alquilo gue contiene C1 a C6
0 C1-C15 alquilo no sustituido o sustituido
R6= CF,

RS0,,RSO donde R es una cadena lineal
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Tal como se observa, los significados para los radicales sustituyentes que
considera la anterioridad D1 son los mismos que l0s grupos propuestos como
sustituyentes, para los compuestos de férmula () de la solicitud, a excepcion del
grupo sulfonilaminc de los compuestos de la solicitud ya que en la anterioridad

D1 se presenta para este radical sustituyente del anillo pirazol, fa posibilidad de
tener el significado de los grupos alquilsulfenilamino 0 alquilsulfonil; siendo estos
grupos estructuralmente muy cercanos al sulfonilamino. De tal manera, que tanto
la férmula estructural principal como los diferentes significados presentados para
los grupos sustituyentes de los compuestos de formula (1) de la anterioridad D1,
representan una clara sugerencia para que una persona de nivel medio versada
en la materia proponga los compuestos presentados en la solicitud.

Para los compuestos de la solicitud se ha encontrado que estos poseen actividad
contra varios artrépodos (insectos o Acaros) que afectan tanto cultivos como la
salud humana y animal, asi como nematodos de plantas; al igual que los
compuestos de la anterioridad D1 ya que estos se emplean para controlar
artropodos, nematodos de plantas y helmintos. Dado que la actividad encontrada
tanto para los compuestos de la solicitud como para los compuestos de la
anterioridad D1 es la misma, no es posible establecer un efecto sorprendente por
parte de los compuestos de la solicitud.

De otra parte, en los ejemplos del capitulo descriptivo correspondientes al método
A, B, C, Dy E solamente se presenta la actividad de los compuestos de la solicitud
pero no se presenta evidencia alguna de que dicha actividad sea superior a la
establecida para los compuestos de la anterioridad D1. De tal manera, que la
diferencia para el Unico grupo sustituyente de los compuestos de férmula (1) de la
solicitud con respecto a los compuestos reportados en D1 no representa un salto
cualitativo frente a los compuestos reportados en el estado del arte y, por lo tanto,
la solicitud carece de nivel inventivo.

El proceso de sintesis presentado en la solicitud para la obtencion de los
compuestos de formula (), parte de los compuestos de formula (II) los cuales
presentan una estructura similar a los compuestos de férmula (l); con la
excepcion del radical sulfonilamino ya que en su lugar se encuentra el grupo
amino sustituido. Por lo tanto, no se presenta una reaccion de sintesis para formar
los compuestos de férmula (l), sino simplemente una sustitucién en el radical
sustituyente correspondiente al grupo amino para obtener el grupo sulfonilamino.
Estas son reacciones convencionales de sustitucién nucleofilica® , en las cuales el
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grupo sulfonilo (nucledfilo) reemplaza al hidrégeno en una posicion electréfila y
éste actia como grupo saliente. De tal manera, que una persona de nivel medio
versada en la materia puede plantear éste tipo de reacciones para realizar la
sustitucidn del grupo que desee colocar como radical sustituyente de la estructura

Por lo demas, como quiera que las reivindicaciones dependientes 2 a 9 no
mencionan caracteristicas inventivas adicionales, tampoco pueden ser
consideradas inventivas.

En consecuencia, la materia reclamada en la presente solicitud carece de nivel
inventivo y, por ende, no cumple lo dispuesto en el articulo 18 de la Decisién 486.

6.4. Sobre la respuesta de la solicitante

En relacion con los argumentos de la solicitante, allegados con motivo de la
notificacion de fondo, se determina que:

6.4.2. Sobre la objecion de nivel inventivo de la solicitud

La solicitante argumenta gue “D1 y D2 no enseflan ni sugieren las sustituciones
de sulfonilamido en la posicion 5 del anilfo de pirazol que caracteriza a los
compuestos de la presente invencién . En consecuencia los efectos que tendran
los compuestos en su papel como agentes pesticidas no seran los mismos y
probablemente ni siquiera seran parecidos. Dada la falta de predictibilidad en las
técnicas de la quimica, una persona que tenga habilidades normales en la
técnica no necesariamente utilizaria D1 6 D2 como motivacién para llegar a la
presente invencion” (Fl. 236).

Sobre el particular, es preciso aclarar que la estructura del tipo de los aril pirazoles
sustituidos es comun a los compuestos del arte previo y a los compuestos gue se
reivindican en la solicitud en estudio, todos presentan sustitucion en posicién cinco
del anillo de pirazol o sea (R3), que correspende a un grupo amino sustituido en
todos los casos, de manera que los compuestos reivindicados se derivan del arte
previo, no existe en la solicitud en estudio nada que demuestre un efecto
inesperado, por el contrario, se mantiene la actividad de los compuestos, no
obstante los sustituyentes presenten grupos quimicamente diferentes, por tanto no
se puede afirmar que la presencia de un grupo sulfonilo frente a compuestos del
arte previo proporcione nivel inventivo a los compuestos de la solicitud.

De otra parte y como se indico en la presente resolucidén no existe sustento técnico
gue demuestre un efecto inesperado por la presencia del grupo sulfonilamino,
maxime cuando los compuestos pueden ser aplicados sobre sistemas bioldgicos
diferentes.
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La solicitante argumenta que: “En este sentido, respetuosamente pongo de
presente que un experto en la materia basado en sus conocimientos puede
afirmar que fa modificacién de un compuesto farmacéutico activo conocido, tiene
uno de cuatro resultados en términos de actividad. A saber, (i) el compuesto
modificado puede no tener actividad o tener actividad diferente, (ii) el compuesto
modificado puede tener un nivel de actividad, reducido pero todavia detectable;
(i) el compuesto modificado puede tener el mismo nivel de actividad y (iv) el
compuesto modificado puede tener un nivel de actividad incrementado. Por lo
tanto, sin un entendimiento muy detallado de la relacién estructura actividad de
una clase particular de compuestos, no es posible predecir cuél de los cuatro
descritos sera el resultado que se observara para cualquier compuesto particular
probado- sin importar la cercania estructural de dicho compuesto con relacién al
compuesto activo conocido. En el presente caso se observa que un entendimiento
detallado de la relacion estructura-actividad de los compuestos reivindicados no
pudo haber sido derivado simplemente del estudio de D 1 y D2. Por consiguiente,
una persona versad en la mayoria, partiendo de las anterioridades citadas no
habria esperado que la diferencia en la sustitucién de sulfonilamido en fa
posicion-5 del anillo del pirazol diera lugar a compuestos con actividad parasiticida
y plaguicida mejorada, como fos que se reivindican en la presente invencién. En
este respecto, pongo en evidencia que a partir de las pruebas aportadas se
observa claramente que los compuestos reivindicados son parasiticidas y
plaguicidas efectivos en concentraciones tan bajas como a 5 ppm (Método A,
pagina 72 de fa descripcion)”. (Fl. 237).

Sobre el particular, es preciso aclarar que tal como se habia comentado en los
apartados anteriores, no se presenta evidencia suficiente para establecer que la
actividad de los compuestos de la solicitud sea superior a la actividad que
presentan los compuestos de la anterioridad D1 y dado que los dos tipos de
compuestos combaten el mismo tipo de plagas, no es posible considerar que los
compuestos de la solicitud presenten un efecto sorprendente frente a fos
compuestos reportados en el estado del arte mas cercano.

La solicitante argumenta que: “Efectos diferentes de compuestos que son
similares en su estructura es un hecho bien conocido. Por ejemplo Kubiny!
describe ligeras modificaciones estructurales de analogos que pueden destruir la
actividad biolégica (vedse Anexo 2). En efecto, Kubinyl describe compuestos
similares que son Iphibidores de termolisina que tienen capacidades bastante
diferentes demostrando como ligeras modificaciones estructurales pueden
cambiar el objetivo de enlace resultando en un efecto biolégico diferente, y en
efectos opuestos de los enantiomeros de barbituricos. En este mismo sentido
Roe reporta que estudios iniciales de hidrocarburos [...]. Lieberman et al, muestra
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diferentes efectos entre los isétopos estables del litio(...). Estos ejemplos resaltan
un fendmeno que se encuentra bien documentado en la literatura cientifica, los
cuales ponen en evidencia que la simple similitud estructural entre compuesto o
elementos no necesariamente indica una actividad bioldgica simifar.

Sobre el particular, es preciso aclarar que los ejemplos que ilustra el solicitante se
refieren a compuestos diferentes de los considerados en la solicitud; de tal manera
que los articulos presentados por el solicitante presentan particularidades de
compuestos gue presentan estructuras cercanas y actividades diferentes. Ya que
las estructuras de los compuestos de la solicitud y la anterioridad D1 sclamente
difieren en un radical sustituyente; seria relevante la informacién que se presente
especificamente para los compuestos que el solicitante propone en la solicitud y
los compuestos del estado de la técnica méas cercano, debido a que dicha
informaciéon no existe no es posible establecer que el comportamiento entre los
compuestos de interés sea el mismo que los compuestos presentados en la
literatura que presenta el solicitante.

Finalmente, la solicitante argumenta que: “Por fo tanto, toda vez que no existe
referencia en D1 o0 D2 con respecto a los compuestos reivindicados, es un error
concluir-diferente a un analisis ex post facto- que la actividad de los compuestos
descritas en dichos documentos habria sido preservada por los de la presente
invencién, teniendo en cuenta la sustitucion de suffonilamido en la posicion 5 del
aniffo de pirazol. En conclusion, mas alla de evidenciar un amplioc namero de
compuestos D1 o D2 fallan en motivar a una persona con habilidades comunes
en la técnica a reemplazar el grupo carbonilamino que se encuentra en la
posicion 5 del anillo pirazol con un grupo sulfonilamino, como actualmente se
reivindica. Adicionalmente, dichos documentos tampoco ponen en evidencia
datos que demuestren o sugieran que dichos compuestos tendrian actividad
parasiticida y plaguicida”. (FI.238).

Sobre el particular, es preciso aclarar que el requisito por el cual se afecta la
patentabilidad de la presente solicitud es por falta de nivel inventivo, no por
novedad, de manera que resulta obvio que exista diferencia entre los compuestos
del arte previo (D1} y los de la solicitud, diferencia que como lo indica el mismo
solicitante radica en el sustituyente ubicado en la posiciéon 5 del anillo de pirazol.

De otra parte, de acuerdo a lo indicado en el folio 54 de la descripcion, la solicitud
tiene por objeto compuestos alternativos, sin embargo si bien son nuevos
compuestos, estos no presentan ningin efecto inesperado frente a los del arte
previo.

Tampoco existe nada que muestre cémo ocurre y cémo puede afectar la afinidad
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de unidn de los compuestos a objetivos bioldgicos la presencia del grupo sulfoniio,
como lo afirma el interesado, objetivos bioldgicos que son diferentes.

En cuanto a las sustituciones, se conoce en el arte previo la sustitucién en
posicion 5 del anillo de pirazol con grupos amino sustituidos, grupos
alquilsulfenilo, alquilsulfonilo entre otros, de manera que se conoce el patron de
sustitucidn y de ello se puede derivar que siempre la estructura base consistente
en arilpirazoles sustituidos en la posicién 5, conserva su actividad, no solo con
respecto a la sustitucion en dicha posicién sino con respecto a los otros
sustituyentes presentes en la estructura.

Con respecto al comportamiento biolégico también llama la atencién que por la
presencia del grupo sulfonilamino en posicidn 5 se logre la misma actividad
biolégica y la misma forma de accién independientemente del tipo de organismo
sobre el cual actie, dado que se trata de organismos diferentes, no resulta
comparable aplicar los compuestos por ejemplo para combatir pestes en plantas
que para aplicacion por via oral o parenteral en vertebrados para combatir
parasitos, por tanto no existe sustento técnico gue muestre la especificidad de
accion es debida a la presencia del grupo sulfonilo, ni que proporcione una
actividad inesperada frente a los compuestos del arte previo, es mas no se
encuentra sustento técnico para el ilimitado numero de compuestos que se
pretende proteger; finalmente si dentro de la solicitud independientemente de la
variacion en el tipo de sustituyentes se conserva la actividad para todos los
compuestos, de la misma forma se puede extrapolar o derivar del arte previo los
compuestos de la solicitud, que al igual presentan la misma actividad.

En conclusion, teniendo en cuenta que los argumentos de la solicitante no
desvirtian de manera alguna las objeciones a la patentabilidad ya sustentadas, el
Superintendente de Industria y Comercio,

RESUELVE:

ARTICULO PRIMERO: Denegar la patente de invencién a la creacion titulada
“Composiciones plaguicidas”.

ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de la presente
resolucién al doctor Luis Patifio Leyva, en su calidad de apoderado de bayer
Cropscience S.A., 0 a quien haga sus veces, entregandole copia de la misma vy
advirtiéndole que contra ella procede el recurse de reposicion, ante el
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Superintendente de Industria y Comercio, el cual podra ser interpuesto en el
momento de la notificacion o dentro de los 5 dias habiles siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogota D.C., el 29 Mar 2012

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

A

JOSE MIGEL DE LA/CALKE RESTREPO

Doctor

Luis Patifio Leyva
Calle 94 A No.7A-09.
Bogota, D.C.
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Pagina 11 de 11

Al contestar favor indique el nimero S Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 pisos 2, 5, 7 y 10 PBX: 5870000
de radicacién que se indica a continuacién: Sede CAN: Av. Carrera 50 No. 26- 85int. 2 Tel 5737020
Cod Verificacién: 1125839880 Call Center 5920400. Linea gratuita Nacional 01!}00-910165

Web: www,sic.gov.co e-mail; contactenos@sic.aov.co
Bogota D.C. Colombia



