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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRJAYCOMERCIO 
DIVISION CE NUEVAS CREACIONES 

D F. S. 

Re: Expediente No. 05-055.316 
Solicimd de patente a nonibre de The Procter & Gamble Company 

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identificada como aparece al pie de n’ü finna, 

domiciada en la Camera 11 No. 86-53, piso 6, obrando como apoderada de Ia 

sociedad The Procter & Gamble Company, domiciliada on Cincinnati, Ohio, 

Estados Unidos de America, solicitante de Is patente be Is referenth, er, 

& respuesta al oficio No. 15577 noRcado for fijación en lista ci 5 be diciembre de 

2008, me permito acompaæar ci siguiente documento soiicitado per ese 

despacho: 

F.W. MUELLNER FT AL: "The synthesis of 1,4-ethano-1,2,3,4-

tetrahydroisoquinolines as rigid analogues of adrenergic agents JOURNAL 

OF HETEROCYCLIC CHEMISTRY, Vol. 20, 1983, pÆginas 1581-1584, 

XP002274548. HETEROCORPORATION. PROVO., US. ISSN: 0022-

152X, preparation of compound 6b. 

Espern con esto haber dado cabal cumpiimiento a lo solicitado par ese despacho 

de conformidad con in indicado on los articulos 30, inciso 3, 35 inciso 2 y 59 

incise, 2 del CCA, al analizar cste memorial, atentatnente solicito se traten todas 

las cuestiones pianteadas con modvo del mismo. 

Senor Superintendente, 

CC. 39.779.452 de Usaquen 
TiP 68,228 
Cod. 5376 
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4-BEMtY1OXY-1du1?DON oxide sad 1.100 now 01 soedc anleydrt4e is heated at This invention relates to d-becizyLoxy-2( I H- the boiling point under reflux for 2 hours, whereupon 
pyridones and a process for the preparation thereof. the acetic anhydride Is stripped by vacLiute distillation. More particularly, this is vention provides new, useful 

� The dark eynipy reeidtie is taken op in 900 parts of and unobvioue chemical compounds of the formula 5ethyl acetate, and the resultant solutioni. tittered. The 
- -- - 

nitrate a heated with approximately 50 pans of metha-
�poirtt nol at the boiling under retIna for 5 minutes, 

whereupon the reaction mitture is allowed to cool to 
room temperature leaohad, solids are Oltered off and 10 
recrystallized from a mixture or ethyl acetate and etiia-
not, using decolorizing charcoal in procms. The vanilla-

00K coLored product thus isolated is 4-bonzyioxy2( lw 
pybdone, melting at approximately 201-202V 

whercin K represents hydroge] Or methyl ortlto to the 
5 EXAMPLE2 

benz after . 4-Sernyloxy- 3-methyl-2 (I H)-pyridone and. 
The compounds to which this invention relates are 4ben2yioxy-5-methyl-2( I Kypyridone 

useful by reason of their valuable biological properties. A 97 Thus, for exam pie, they are antttuiicrobial agents espe- 
mixture or past of 4-benzyloxy-3 - 

10 methylpyridine I-oxide and 400 or dat
 

Italy - but nor exclusively 
- counted to inhibit the part, acetic anhy-

dride is growth of bacttda. protozoa, and fungi. In standard- heated at the boiling potite under reflux For 3 
r ed tells rot such at city versus Erwini a ep  Timothy.distillation, 

hours. The marshal is thereupon removed by waclsum 
rt sac pyrifrrmis, Tr;chcphyron moment   end and the dark residue is extracted with 450 
Vereiciilli,sm sWo’sirem, the compounds of this inven- 2$ parts or ethyl acetate. A small ajtiount or insols) ble me. 
raw were found effective in concentrations of 1,000 teriai 11 removed by tiluation. The flitrate of mixed with 

ogre - our . approximately 25 parts of methanol, and the resistant 
Those killed it the art will recogntee that observe- solution is heated at the tolling point under reflex for 

tion, of activity is standardized tests for particular bio- 5 m’ms,tcs. Solvent is stripped by vacuum distillatIon 
logical effects are fundamental to the development of 10 and the dark residue is dissolved in chloroform. The 
vatuable new drugs, both veterinary and human, chloroform solution S ohromstographed on silica gel, 

Preparation of the instant compounds proceeds by using chloroform and then a I percent solution ofeths-- 
heating a pyridine I oside of the formula . . nol in chloroform as developing solvents, Form the pri-

o 
many ethanol-chjororotrn eLuatex, on evaporation or 

35 solvent, 4-hensyloy-3-msthyl-2( Is -pyridone melting 
It approximately 214v-21d’ Is obtained- Subsequetit 

H’ � H or OJij - ethaaolchLoroforlu 
eluates, on evaporation of solvent, 

afford 4-benzyLoxy-S’methyl4{ I FO-pyridone melttns 
I, the range 145’ 150’. 

40 what is claimed is: 

2__E 
loan 

I A compound or the rormula 

. IS 

with acetic anhydridc, and heating the resultant inter-
43 

-f mediate with methanol in ethyl acetate. 
The following e tamples Intend, in detail com- - 

pounds illustrative of the present invention a,a4 teeth - OUCH ode which have been devised for their preparation. It to 2 
will be apparent to those skilled in the In that many 
modifications, both or materials and or methods, may 
he practiced without departing from the purpose and wherein It reprc.en hydrogen or methyl ortlio to the intent or this disclosure Throv2gliotit the examples benayloxy, 
heroinanor set forth tamperatures ate given in degrees 55 3. A compound according to claim I which it 4-ben-cet tigrsdt and relative amounts or materials in part, by all  pytldone. 
,light, CICO Pt as otherwise noted, 3. A compound according to claim I which is 4-

EXAMPLE I . bensyloxy3methyL2(IHI-pyridone. 

4-Denzyloxy-3( I H)pyridone 
4. A compound according to dana I which 4- 60 h.nzybxy-s.mothyL2{ I Hipyridone. 

A mixture of US parts of benzyloxypyridine-L * p 5 5 * 

o0\ 
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2020 
Bogota, D.C. 

Abogada 
JIMENA ESCOBAR URIBE 
Apoderada 

ASUNTO RadicaciOn 05-55316 
TrÆmite 011 
E,ento 379 
Actuacion 430 
Oficia  
Folios 114 

Patento do lnvenciOn Lf Patente all Modelo de Utilidad fl 
Via Nacional 

Via PCI (fase nacional) Eg Cap .l fl Cap. II 

No. Sol, Internacional PCTIUS2003/035622 
cache do ProsontaciOn Internal. 2003/11/7 

Como resultado del examen defence, realizado con fundamento an el arIiculo45 do 
a Decision 486 de Is Comjsjon de Is Comunidad Andina, See comunica: 

1. Documentos estudiados 

DsscripciOn: Folios: 8  62 

Reivindicacionos: Folios 63 a 73 

Frioridad: Fecha: 2002111/09. pals: US, nUmero: 60/425.070 

Respuesta del solicitante: Folios: 101 a 108 solicitud par articulc 46 

2. Objeto de Is inver1cion 

Titulo do Is solicitud: N-all - 4 - nietileneaniino - 3 - hidroxilo - 2 - 
piridonas come antimicrobianos; ncimero do folio: 1 

El problems planteado en esta solicitud as Is necesidad do oompuestos Jtiles 
coma antimicrobianos de aniplio espectra inhibidores do Is enzirna 
aminopeptidasa (Bmap) ofloacos contra Its microbios resistentes. 



Pare solucionar este problema tecnico la solicitud on estudio proporciona N-
alquilo-4-metileneamino-3- bidroxilo-2-piridonas de formula (I). 

ClasiticaciOn Interriacional do Fatentes (IPC.): C07D 23/69 

3. De Is solicitud de Patento 

Reivindicaciones (articulo 30 0 486) 

Una vez revisado el capitulo reivindicatorlo esta dependence encLientra: 

� Reivindicaciones 2 �3: no debieran referirse a una composicion sino a un 
corn pu esto 

� Reivindicaoion I)e): Se refiere a esteres biobidrolizables, amidaseimidas con 
oaliticativos qua pareciera ser on resultada a alcanzar par la tanto debe 
definirse con tØrmirios coricretos. 

� Sustituyente RI: Se requiere al solicitante delimiter Ia materia reivindicada en 
cuanto at sustituyente R1 ya qua no so osta determinando con eaotitud el 
tamano de Ids grupos integrados par arilo heteroarilo, aiquilo, aiquenilo, 
aiquinilo beteroalquilo heteroalquilo, haloalquilo, oicloalquilo, Y 
heterocicIoalquilo. De esta forma los sustituyentes mencionados son muy 
arilplios y con niItipIes posibilidades. 

El obeto de Is solicitud noes clara e incumple asi mismo con el requisito de 
corrosion, dodos las observaciones esbozadas an los numerales precedentes, En 
este sentido as requiere al interesado Para quo realice las niodificaciones 
correspond antes a finds subsanar las no contormidades. 

4. Reivindicaciones relatives a on uso 0 a on segundo uso (articulos 14 y 21 0 
486) 

Reivindioacian 4: Se refiere al uso de una compasicion Para la fabricaciôn de 
composiciones farmacØuticas pars tratar infeocionos bacterianas par lo tanto 
estØn exceptuadas de patentabilidad segUn a legislacian vigente 

5. Determinación del Estado do Is TŁcnica 

La fecha qua so he terlido an cuenta Para determiner el Estado de Ia Teonica as  



[1 

PT 
Fecha de presentacion de la solicitud prioritaria 2002/11/09 

Teniendo en cuenta la fecha indioada se realizo la bisqueda en el estado de la 
tecnica de documentos relacionados con la solicitud encontrÆndose los 
siguentes documentos mØs rolovantes: 

N° Documento Titulo Fecha de 
publicaclon 

Di 
US 3853900 equiv 4-BENZYLOXV-2 (IN)- 1974/12/10 

a DT2443714 PYRIDONES 

THE SYNTHESIS OF 1,4-ETANO-
1,23,4- 

XP002274548 TETRAHIDROISOQUINOLINAS 1983 
COMO ANALOGOS RICIDOS DE J AGENTES ADRENERCICOS 

6. AnÆlisis de patentabilldad (articulo 14 D486) 

Nivel inventivo (art/cu/ole 0486) 

La presents Solicitud de Patente reivindica: 

Reivrndicaoiones 1 -4: Compuesto de formula (I) 

R 

eivindicacion 6: ConiposiciOn farniaceutica quo comprende: 

a) un compuesto (I) 
b) Un excipiente 

Reivindicacion 7-10: MØtodo para preparar un compuesto (III) 



LA 

a) Proveer un compuesto (II) 

b) Protegor el compuesto (II) con on agents  de aiquilacion an presencia de 
una base. 

Dicho cornpuesto, Is composicion qua Ic cornpone y su mØtodo de preparaciOn esta 
afectado per los siguientes documentos del Estado do Is Tecnica: 

Dl onseæa (ver folio 108) Is preparaciOn de 4-benziloxi-2( I-I) �piridonas y su 
actividad entimicrobiana. 

D2 ensena (ver folio 104) preparacion S I benzil-3 benciloxi-2-piridonas. 

TABLA I 

SOLICITUD ANTERIORIDAD (D1) CornparaciOn 

---------- ...ft 

23 
___ 

H H IGUAL 

/ RR=metlnciloxi IGUAL.

 

La solioitud (Reivindicaciories 1-4) diflere con D1 an el puente de union CR2 yen 
�1 OH del benciloxi pero esto no parece conceder un efecto tecnioo inesperado. 

No puede determinarse on efecto toenico qua logre Is diferencia con Is 
anterioridad encontrada porque Is  descripcian no presents datos an tel sentido. 
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El problems tecnico objetivo fundamental de Is invention podrra redefinrse en; 
’come IograruS compuestos antimicrobianos alternatives’ . 

El procedimiento (reivindicaciones 7-10) noes inventive ya que Se Ileva a cabo 
deforms similar qua el proosdimiento do preparation D2 (foliolO4) par media de 
Proteger �1 compuesto (II) con on agente do arquilacian sin algLin efecto 
ventajoso contra lo ya conocido. 

Par consiguiente restarts obvio el diseno S este tipo do compuestos, 
composiciones y motodologias do fabricacion pars on experto an Is matters qua 
ccnozoa el estado do Is tactics. 

En conclusion no so considers qua fa presents solicitud poses rival inventivo. 

7. Conclusion: 

Los requisites do patentabilidad de Ia presente solicitud so encuentran afectados asi; 

Documental N’ Reivindicaclones J Requisite que afecta afectadas  

US 3853900 oquiv 
1-4, 6-10 1 NIVEL INVENTIVO 

a DT
 
2443714 I 

XP002274$48 I 1-4, 6.10 NIVEL INVEN1IVO 

En cumplimiento del artculo 45 do Is Decision 488 de Is Comision do a Comunidad 
Andina sole indica que debe dar respuesta dentro del termino deeO dias contados 
a partir do Is techa do notificaciOn de Is presents comunicaciOn. En caso de no dar 
respuesta at presents requerimiento, 0 at a poser do Is respuesta subsistierar, los 
impedimentos para Is concesian, 88 denegara Is patente, 

Notifiquese el presente of cc con e a Ic dispuesto an el numeral 52, literal e), del 
capitulo quinto del Ut Ic prime do. a Circular CJnica NO 10 de 2001. 

ALIX CARMEN CESPEDES DE VERCEL 
Jete de Divisio do F’luevas Creaciones 

El anterior requo1irJ1ispo foe notificado par fijacion an lista, do fecha 

CONCEPTO TECNICQ EXAMINADOR TEONICO 
No. 1024 COdigo No. 202087 


