
JOSE LLOREDA CAMACHO & CO. 
Calls 72 No. 5-83 Piso 5, Bogotd D.C. Tel: 6089700 Fax 606 
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8UPTEPWA DE IN[$JSThIA V COMEWO 

Rad: 05-080405- -00001-0000 

Seiior11 PATENTEIYft 
c:2O.O5-2217OGOl Dep.2O2ONUECRE 

Ire.  

SUPERINTENDENTE DE INOUSTRIAY COpj?9oio2 

DIVISION OP NUEVAS CREACIONES 

Re: 

D(’T n2trA 11 

It -MMCAM rn-in ’III ic - 

IxpeulenLe n.umeuu uuouu. - 

1. Me re’fiero a ml soilcitud de pltente de 12 de Agosto 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 203, yestando dentro del plazo de seis 

meses contados desde la fecha de la publicación de  la solicitud en la 

Gaceta de la Propiedad Industrial ntimeo 558 de 30 de Noviembre de 

2005, solicito a ese Despacho proceler a realizar el examen de 

patentabilidad de la presente invención. 

3. Me permito recordar a usted que tl como se informó en el Petitorlo 

de la invención, la  presente solicituld corrØsponde a Capitulo IL 

4 Anexo me permito acompaar rec!bo nÆmero 06-33.933, expedido 

por la Superintendencia de Indust !a y Cmercio, que acredita el pago de 

la tasa que dicho examen causa. 

Seæor Superintendente, 

ALICIA LLOREDA RICAURTE 

T.P. 53.21.5 



5UPERpJTEp.4tEfrJcM DE INDL$TRIA Y<X)MERCO 
Rad: 05-080405- -0000 1-0000 
Fec: 2OO4)5-fl 1701 Dup. 2020

 
NUECREAC40MES Tm. 11 PATEN1EIVIl 

Eve:37 FASEHAOowMJl ct 530 PEflCON Folw. 2 

***** CONS I B N A CI ON ***** 

EPOSITANTE TWO PBO8ACOCUENTA No PASO EECHA P60 Vr. PASO 
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***$* CONCERTO **** 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------

CANT RENTISTICU CONCEP 0 TOTAL CONCERTO 
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1 50005-01-01 SOLICIT UD 114 P C CAP-I! EXAMEN DE PATENTIBILID 194,00000 
TOTAL : $ 194,000M0 
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DIVISION DE N 

RADICACION EXPEDIENTE No 0 

ELEXTRACTO DE LA PRESENTE 

FUE PUBLICADO EN LA GACETA 

FECHA 30 DE NOVIEMBRE DE 

Industria y Comercio 
SU P ERINTEN DE NC IA 

AS CREACIONES 

JCITUD DE PATENTE DE INVENCION 

PRQPIEDAD INDUSTRIAL No 558 DE 

5 EL TERMLNO HABIL SEfSJALADO POR 

LA LEY EXPIRA EL 21 DE FEBRER9 DEL 2006 

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de publicación 
en Ia gaceta de Propiedad Industrial,[ deber6 solicitar y cancelar el examen de 
patentabilidad so pena do que la soUcltud caiga en abandono, de acuerdo con Jo 
establecido en el ArtIculo 44 de Is Decisi4n 48612000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS. 

� 
SI  
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(I) when X is a C=O groups n Is 0 an 

dihydro-indot-6-yI group; 

(ii) when X is an 802 group and n is 

dlhydro-lndol-6-yl group; 

and a salt, solvate and hydrate thereof. 

It has been found that compounds of Formt 

o the GIyT-1 transporter, or are precursors ( 

and, thus, are useful In the treatment of 

disorders such as dementia Alzheimer’ 

depression. 

15 According to another aspect of the m) 

composition comprising a compound of 

glycine transport, and a pharmaceutically 

I Ar2 is not a 2,3-dihydro-indol-5-yl or 23-

Ar2 Is not a 2,3dthydro-indoI-5-yl or 2!3-

In another aspect of the invention there 

20 present compounds in amounts for pharma 

which a glycine transport Inhibitor Is mdi 

containing compounds useful In the treatm 

mediated Inhibition of glycine transport 

schizophrenia or cognitive dysfunction. 

25 

Definitions 

The term aryl as used herein means a 

pyridyl, furyl, thienyl, and the like, or a 

indanyl, quinolinyl, fluorenyl and the like. 

30 

The term aryloxy as used herein means an i 

and includes phenoxy and the like 

5 

I inhibit glycine transport (or reuptake) via 

example, pro-drugs) of such compounds 

zophrni& as well as other GNS-related 

iseae, attention deficit disorder and 

Of 

Is 

re is provided a pharmaceutical 

in an amount effective to inhibit 

carrier. 

ci compositions containing the 

to treat medical conditions for 

lorred are those compositions 

at conditions for which GIyT-1-

such as the treatment of 

aromatic group such as phenyl, 

aromatic group such as naphthyl, 

ical substituted by an aryl group 

SHEET RULE 28) 
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dichloromethne, the combined organic i4ers 

anhydrous sodium sulphate and concenfratd. 1 

column chromatography over silica gel elted v 

dichlorometFane to afford the desired amin 

5 

(0). enBral Procedure Ace4afion with anAi 

To a solutlop of the amine (0.20 mmol) in dichlo 

was added 

ireaction

NN-dUsoproPyLethYIamlne (1. 
I.5eq.).

 The  mixture was stirred vemig 

to saturated sodium bicarbonate and brine, dried i 

concentrated. The residue was purified br flash 

eluted with either 4% 2M ammonia in met1anol / 

benzene to afford the acetylated product. 

15 M. with \ 

Chlorides 

PCTICAOII00548 

e washed with brine, dried over 

residue was then purified by flash 

5 % 2M ammonia in methanol I 

thane (1 rnL) at room temperature 

.) and the acid chloride (1.2 - 1.5 

and then washed with dilute HCI, 

r anhydrous sodium sulphate and 

mn chromatography over silica gel 

iloromethene or 8 10 % acetone I 

To a solution Of the amine (0.15 mTIol) in 1,2-dichloroethano (1 ml.) at room 

temperature was added N,W-diisoproplethylarTtne (2.0 eq.), the benzenesulphonyl 

chloride 42.0 eq.), and 4-dimethytaminpyridtn (0,2 eq.). The reaction mixture was 

20 then stirred at 70 °C for 5 hours, After cooling the mixture was washed with IN HOt, 

water, saturated sodium bicarbonate a  brine, dried over anhydrous sodium sulphate 

and concentrated. The residue was urtt1ed by flash column chromatography over 

silica 
gel 

eluted with 30 45 % eth acetat / hexane to afford the suiphonylated 

productJ 

(D). GØneral.Procedure forDebe 

To a suspension of 10 wL% Pd/C ( 
mL) was added a solution of the bE 

After the addition, a balloon filled w 

30 then evacuated and filled with H2(g). 

filtered through ceflte and conoentr 

chromatography over siflca gel elul 

dithloromethane to afford the de-bet 

mg oI 
talyst / mg ofrreactant) in methanol (5 

V1 cound (0.8$ mmol) In methanol (20 ml..). 

H2(g) as attached to the flask. The flask was 

(tar 1urs of stirring the reaction mixture was 

d. Tresidue was purified by flash tiälumn 

with - 10 % 2M ammonia in methanol / 

lated uct. 

UT SHEET (RULE 26) 
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We claim: 

I. A compound according to Formula I: 

wherein: 

-10 

X is a CO group or an 802 group; 

Y is selected from the group consisting 

inalsti

{CH 

10 m is sri integer selected from the groupnsist 

n Is an integer selected from the group i 

p is an integer selected from the group sistiiR1,
 R2and R3 are independently selecteomIAr1,
 Ar,and Ar3are independently sele  aryl 

15 five substituents independently selected from 

cycloalkyl, cycloalkyloxy, heteroccloalkyl, l 

aralkyl, aralkoxy, aryloxyalkyl, aryloxyalkoxy, a 

sub stituted alkyl, cycloalkyl-substituted elk 

heterocyckalkyl-substituted a! kyle 

20 hotorocycloalkyl-substituted alkoxy, heterocy 

aralkylthio, thioaryl-alky, halo, NO,, Ph, C 

ethylenedioxy, SO2NRR’, NRR’, CO2R (where F 
the group consisting of H and alkyl) and ary 

substituted with any substituent selected from t 

2$ 

with the following provisos :-

I 
63 

PCTICAOIJ00548
 

Rim, .CH2CHCH, and CH2CC-; 

ln of 1. 2, and 3; 

of 0 1, and 2; 

,of 0, 1, and 2; 

group consisting of Hand alkyl; 

roups, optionally substituted with up to 

i the group consisting of alkyl, alkoxy, 

iterocycloalkyioxy, alkanoyl, thloalkyl, 

yloatky1-substituted alkyl, cycloalkyloxy-

4xy, cycioalkyloxy-substituted alkoxy, 

teroeycloalkyloxy-substituted alkyl 

loalkyloxy-substituted alkoxy, thiosryl, 

OCF3, CN, OH, methylenedloxy, 

and R’ are independently selected from 

. The aryl substituent may be further 

he preceding list; 

(RULE 26) 
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Actuaci 
Oficio 
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Patents de Invención F x] 
Via Nacional 

Via PCT (Ease Nacional) 

No. Sol. Internacional 
Fecha de Presentación 

Como resuftado del examen de for 
la Decision 486 de la Comisiôn de 

1. Documentos estudiados 

1.1. Descripciôn:  Folios 45 a 163 cc 

1.2. Reivindicaciones: Folios 164 a I 

1.3. Priridad: EP 3003526.5 .del 17 

2. Objeto de la invenciOn 

Titujo de Iasolicitud: DERIVADC 

ObJetp de la invenciOn: El objet 
consiste en compuestos derivadc 
su preparación y composiciones 

WN 

INDUSTRIA Y COMERCIO 
IA CREACIONES 

058O405 
011 
379 
430 

132,91. 
009 

e de Modelo de Utilidad 

I [] Cap. II 51 

ado con fundamento en el articulo 45 de 
nidad Andina, se Is comunica: 

se radicO inicialmente. 

corno se radicó inicialmente. 

DE PIPERIDIN-BENCENSULFONAMIDA. 

de la presents solicitud de patents de invenciOn 
de pieridina de fOrmula general (I), procesos para 
rmacuticas de los mismos. 



ReMndicciOn 1. a. 18 v 20: CompueE 

ReivindicaQiOn 19: Procesos para pr( 

ReMndiçiones  21 a 23: Un med 
formula (I) y excipientes farmacØutic 

El problema planteado en esta soli 
compuestos que actüen como inhib 
sean ütiles en el tratamiento de trast 

Para solucionar este problema t 
compuestos derivados de piperidin-k 
procesos de preparaciOn y sus comp 

Se catalogO el objeto de la invenciO 
A61 K 31/44 y A61 P 25/18. 

im 

de frmuta general (I). 

puestos de fOrmula (I). 

que comprendØ un ’compuesto do 
otables. 

Lud de patente es la necesidad de proveer 
ores de transportadores de glicina GIyT-1 y 
nos nuroIOgicos y neuropsiquiatricos. 

3 Do la solicitud do Patente 

3.1. ReMndiacIones (a,lJcuIo 3 D 4 

En la relvindicaciOn 1 se utilizan trmit 
heteroario, quo son muy generalesy no 

Los procesos de la reivindicaciOn 19 c 
condiciones de reacciOn. 

Los sustituyentes de la formula I), tii 
generan un gran nümero decorpue 
sustentados en el capitulo descritivo1 
manera concisa la materia objeto qie la i 

4. DeterminaciOn del Estado d la îØ 

Considerando que la fecha de pre enta( 
cual se reivindica prioridad es 17/0 /2W 
que anticipan el objeto de esta soJicitud: 

la solicitud en estudio proporciona 
ulfonamida de fOrmula general (1), sus 
s farmacØuticas. 

la IPC en las categorlas COlD 211/58, 

como aiquilo inferior, alcoxi inferior y 
lo suficientemente concisos. 

indicar de manera mÆs concisa las 

muchos significados diferentes que 
quo no se encuentran debidamente 
lo cual no so estarla delimitando de 

n de la primera solicitud do patente de la 
se encontraron los siguientes documentos 

7W 7?1t- publicacion 
Dl I WO 01!81308 rk"OPIPERIDINES 01/11/2001 

5. AtJisis do patontabilidad (rtfcuIo 14 D 486) 

Se pocediO a evaluar los reqisitos de novedad, nivel inventivo y aplicación 
industrIal con el fin de estabIecei Ia pat ntabilidad de la invención reivindicada en la 
soIiciUd en estudio. 
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5.1. Njvet Inventivo: (artfoulo 18 D 486) 

La reivindcación I de la presente sot 

190 

re’ivindica compuestos de formula (I). 

Rjf’ (1R 
X’_ .J 

Donde A es SO2, X e Y son CH2 y RI I y R2 c 
sustituido, formando asi pipeidin-beh 
corresponden a los compuestos susentadp 

El dacumento Dl (reivindicaciOn 1) 

up 

Al

Yw 

realizar los reemplazos en los 
obtenen compuestos de fOrmula 

EO)NC 
oo 

Los compuestos de la prese 
bencenosulfonamidas muy sim 
sustituyente del Ætomo de ni 
cuadro. 

responden, entre otros, fenilo o fenhlo 
enosulfonamidas sustituidas que 
en la descripciOn. 

compuestos de fOrmula: 

tes de (a formula divulgada en Dl se 
(pÆgina 57): 

dOn tienen una estructura de piperidin-
e Dl, diferenciªndose unicamente en el 
del anhllo de piperldina remarcado en el 

AdemÆs de (a similitud estrucural dl los compuestos de fOrmula (I) con los 
compuestos descritos en DI, estos Ciltimos tamblØn poseen una actividad 
farmacológica como inhibidorØs de tansportadores de gliciæa GIyT-1 con datos 
expeimentaIes de C150 del order de lo pM. 
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La diferencia estructural indicada, nparec 
fOrmula (I) de la presente invenciOn un efecto 
con respecto a los presentes en el estdo de I 
mismas popiedades farmacol6glcs com 
glicina GIyT-1 y no se presentan dato que th 
inesperada a una mayor eficacia, por to tant 
alternativos a los ya conocidos. 

La reMndicaoión 19 reivindica proceso para 
de formula (I). 

El documento Dl divulga procesos deobtenc 
21 y 22) que comprenden reacthØs sirr 
reivindicaQión, diferenciÆndose s lame r1 
compuestos corno of CICI-I2CH2CI para II 
muestra a continuaciOn: 

Como so puede apreciar, Dl su 
compuestos do formula R802C1, 
19, par to cual se puede considE 

Teniedo en cuenta el problerna I 
de proveer compuestos quo actü 
GIyT-1: y sean Otiles en el tratami� 
vernos que la informaciOn de l 
materi, con sue conocimientos g 
de prcpiedades farmacolOgicas y 
de rnnera obvia, por to tanto el 

191 

m concederle a los compuestos de 
Øcnico inesperadä, ventaja o mejoria 
tØcnica, ya que siguen teniendo las 
inhibidores de fransportadorØs do 

muestren una actividad sorprendente, 
se lee puede considerar compuestos 

piperidin-bencenosutfonamidas 

5n de este tipo de compuestos (pÆginas 
Hares a las del literal (a) de esta 
1e on la presEncia do algunos 
var a cabo la reacción, tat como se 

e la u)fonaciOn de piperidinas sustituidas con 
y corio to indica el literal (a) do la reivindicaciOn 
un poceso alternativo at ya conocido. 

cnico do la actual solicitud, el cual es to necesidad 
n come inhibidores de transportadores do glicina 
to de tastornos neurotOgicos y neuropsiqulatricos, 
anteri*ridad citada, to sugiere at experto en la 
nerals, sintetizar piperidin-bencenosulfonamidas 
conodidas y solucionar as[ este problema tØcnico 
)ieto rivindicado no tiere nivel inventivo. 



6. Conclusion 

Los requisitos de patentabilidad de [a 

192 

solicitud se encuentran afectados asi: 

No Documento Reivindicacicnes A$ctadas Requisito quo Afecta 

Dl WO 01/81308 1 23 Nivel Inventivo 

En cumplimiento del articulo 45 de (a 0 
Andina, se le indica clue debe dar re 
contados a partir de la fecha de notific 
de no dar respuesta al presente rec 
subsistieran los impedimentos para (a 

ion 486 de (a ComisiOn de la Comunidad 
sta dentro del tØrmino de sesenta dias 
n do (a presente comunicación. En caso 
iminto, o si a pesar de (a respuesta 
esi$Sn, se denegarÆ (a patente. 

Notifiquese el presente oficio conforme lo disiuesto en el numeral 52, literal e), del 
capitulo quinto del titulo primero de (a Qircular Unica N° 10 de 2001. 

ALIX CARMENZCESPEDES DE VEI 
Jefe de DMsiOnjfe Nuevas Creaciones 

El anterior requerimiento fue n 
1 OCii 200 

CONCEPTO TECNICO No. 2720 

o por fijaciOn en lista, de fecha 

EXAMJNADOR TECNICO 
Codigo No. 202077 


