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Jefe de la Division de Nuevas Creaciones
Superintendencia de Industria y Comercio

Ministerio de Comercio, Desarrollo Industria y Turismo
E. S. D.

Re.. Expediente No. 05.078.811
Solicitud del examen de patentabilidad para: “PROCEDIMIENTO PARA
PREPARAR DERIVADOS DE AMINOCETALES SUSTITUIDOS CON PIRIDINA”
Solicitante: SANOFI AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH

RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO

LUIS PATINO LEYVA, mayor de edad, identificado y domiciliado como aparece al pié de
mi firma, en atencién a su oficio No. 1115 notificado el 30 de enero de 2009, para el cual
solicite prorroga el dia 29 de abril de 2009, atentamente me permito dar repuesta al

mismo de la siguiente manera:

Descripcion (Articulo 28 D.486)

Ese Despacho considera que la descripcion no contiene informacion que permita concluir
sobre la eficacia y seguridad del procedimiento para sintetizar los compuestos de formula
(1). Afirma también que la descripcion no es explicita ni concreta en cuanto a las ventajas

o el salto tecnoldgico de la solicitud con respecto al estado de /a técnica.

Pongo de presente a ese Despacho que la solicitud si cumple con los requisitos del
articulo 28 de la Decisién 486, puesto que la descripcion presenta la invencion de manera
suficientemente clara y completa para su comprension de forma tai que una persona

capacitada en la materia técnica pueda ejecutarla.

Mas especificamente, establece el articulo 28 en su literal ¢) que la descripcion debe

contener “una descripcion de la invencion en términos que permitan la comprension del
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problema técnico y de la solucién aportada por la invencion, exponiendo las diferencias y
eventuales ventajas con respecto a la tecnologia anterior.” (Subrayado fuera de texto)

En cumplimiento del literal mencionado, la descripcién presenta los procedimientos
existentes en el estado de la técnica y las desventajas de estos en cuanto a etapas
adicionales, contaminacion por subproductos y polucién ambiental, de tal forma que
permite fa comprension del problema técnico a solucionar. Asi mismo, presenta la
solucion aportada por la invencion. En las pagina 3 y 4 se dice que “Es un objeto del
presente invento encontrar un procedimiento mas eficaz y seguro para sintetizar los
compuestos de formula (I)”. Adicionalmante, en las paginas 9 y 10 se establece como el

procedimiento de la invencion llega a se' mas eficaz y seguro, exponiendo las diferencias

y ventajas del procedimiento reivindicado con respecto a la tecnologia anterior:

“Las ventajas del procedimiento segun el invento son, primero el aislamiento
directo de los compuestos de férmula (1) como una base libre de alta pureza y muy buen
rendimiento; segundo, que las condiciones de reaccion seleccionadas permiten la
oxidacién y la reaccion de tosilacion para llevarse a cabo en un procedimiento continuo,
que siempre genera solo pequefas cantidades del intermedio de formula (XI) que es

relevante desde el punto de vista de la sequridad, sin_aislar las acetilpriridintosiloximas

que son criticas desde el punto de vista e la sequridad, como un solido, ya que, después

de un corto tiempo de retraso, se convierten directamente en un aparato en continuo al
aminocetal de férmula (1), que no es critico desde el punto de vista de la seguridad...”

(Subrayado fuera de texto)

Resalto que en el procedimiento seguin la invencion, las acetilpriridintosiloximas de
formula (X1) no_se aislan. Por el contrario, estas se convierten directamente al compuesto
de formula (1) en la etapa (c), el cual nc es critico desde el punto de vista de seguridad.

Esta caracteristica técnica se ha inciuido en la nueva reivindicacion 1.

Asi entonces, la descripcion si es explicita y concreta en cuanto a las ventajas con
respecto al estado de la técnica y cumple con los requisitos del articulo 28. Los
resultados solicitados por el sefior examinador para comparar la seguridad y eficiencia del
proceso con el arte anterior no son exigidos por el articulo 28 de la Decision 486 toda vez
que, segun dicho articulo, la descripcior debe hacer referencia al problema técnico y la
solucion aportada por la invencion mediante la_exposicion de diferencias y ventajas con
respecto a la tecnologia anterior pero en ningin caso se hace referencia a que la

descripcion deba contener resuitados cornparativos con relacion al estado de la tecnica.
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De acuerdo a lo anterior, es claro que el procedimiento con sus etapas, condiciones y los
ejemplos de preparacién presentados a lo largo de la descripcion son suficientes para que
una persona versada en la materia entienda y ejecute la invencion segun lo estipulado en

el articulo 28, literal e) de la Decision 486.

Reivindicaciones (Articulo 30 D. 486)

Ese Despacho considera que las reivindicaciones no definen inequivocamente los
radicales de las formulas (1), (V), (IX) y (X), que los pasos del procedimiento no son claros
ni concisos y que se utilizan expresiones y/o palabras que restan concision y no permiten

delimitar la materia proteger.
Atiendo a estas observaciones de la siguiente manera:
- La expresién “puede ser” se ha camb:ado por “es”.

- Con respecto a al término “cetal ciclico”, el solicitante respetuosamente manifiesta su
desacuerdo y afirma que no es necesario modificar 0 aclarar esta expresion toda vez
que la misma se especifica con la definicion que le sigue: en que RT y R2 son un

grupo alquiteno (C,-Cy).

- El solicitante manifiesta que es una practica comun mantener abierta la posibilidad de
sustitucion en la formula () y que por tanto no es necesario modificar la expresion “e/

radical piridina esta sustituido en la pasicion 2, 30 4",

- Adicionalmente, la reivindicacion 1 no se ha modificado en cuanto a la posibilidad de
conducir el procedimiento en forma continua o discontinua. Pongo de presente que
segun el numeral 4.6.1 del manual Andino de Patentes, el significado y alcance de las
palabras de las reivindicaciones debe ser el que se les da en el area técnica y deben
ser claros para una persona versada en la materia con la sola lectura de las
reivindicaciones. Asi entonces, dado que los términos objetados son bien conocidos
por un experto en el arte no necesiten ser especificados, ademas, dichos términos'si

S0N CONCIsos ya que no abarcan un s:n numero de alternativas.

- El solicitante también considera que limitar aun mas las definiciones de los

compuestos de formulas (1), (V), (IX) y (X) constituye una restriccion injusta del
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alcance de las reivindicaciones. Respetuosamente solicito a ese despacho tener por
superada esta objecion toda vez que los compuestos de las reivindicaciones no

involucran un numero demasiado alte de posibles alternativas para los radicales.

En conclusién, el nuevo pliego reivindicatorio cumple con el requisito de claridad
estipulado por el Art. 30 de la Decision 486 toda vez que el proceso para la preparacion
del compuesto de formula (1) se define claramente por las etapas a, b y ¢ que llevan al
resultado esperado y los compuestos reaccionantes estan claramente especificados de tal
forma que una persona medianamente versada en la materia podria, a partir de la lectura
de las reivindicaciones y de la descripcion, ejecutar el procedimiento aqui reivindicado.

Novedad

“Ese Despacho considera que el procedimiento para preparar derivados de 1-(piridinil)-
1, 1-dialcoxi-1-aminoetano de formula (I), se encuentra ampliamente divulgado en la
publicacion GB 2315748 y que afecta la novedad de la presente solicitud.”

Teniendo en cuenta la modificacion hecha en cuanto a la caracteristica técnica de la
etapa ¢) del procedimiento: “..en donde ademas el compuesto de formula (XI) es
procesado sin ser aislado.”, la nueva reivindicacion 1 si es novedosa frente a D1 dado que
dicho documento no ensefia el uso del zompuesto (XI) in situ, esto es, sin aislar, el cual
constituye el elemento técnico caracteristico que mejora el procedimiento reivindicado

desde el punto de vista de seguridad, como argumenté en el aparte de claridad.

En conclusion, las caracteristicas técnicas de |a presente invencidn no estan

comprendidas por el documento D1 y por lo tanto esta es novedosa frente al arte previo.

Teniendo en cuenta los argumentos expresados arriba, respetuosamente solicito, se
continte con el tramite de la presente salicitud puesto que ésta cumple con los requisitos

estipulados en los articulos 14, 28 y 30 di: la Decision 486.
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Anexos

* Nuevo capitulo reivindicatorio
*  Formulario de modificaciones

= Recibo de pago

De la Sefiora Jefe, ( e
(@
Luis Patino Leyva

C.C. No.2.¢30.616 de Bogota
T.P.A.No0.2598 del C. Sup. de la Judicatura
Calle 94A # 7A-09

Teléfonos: 107420
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SUPERINTENDENCOC

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

} @ : SOLICITUD DE:
: m Garrébcién' de Errror Material Modificacién a una solicitud
.
Nombre:  SANQOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND IDENTIFICACION
SOLICITANTE GMBH
' : Direccion: Frankfurt 65926 cc. O nT [
Alemania
Nacionalidad o Domicilio: Frankfurt, Alemania ce. [ oo []
Lugar de Constitucién: Alemania Cual
] Teléfono: Fax: Namero
4 E-mail
" I i .
Nombre:  LUIS PATINO LE "VA IDENTIFICACION
REPRESENTANTE
O APODERADO Direccién: Carrera 11A No. “4-76 Oficina 308 Cc.C NIT D
Teléfono: 61064 20 Fax: 61007 06 CE. [:l Otro D
E-mail: info@castellangsyco.com Cual
Numero 2.930.616 TPA 2698
m—

Nt’tmm de- Exped iente:

05.078.611

@ Descripcion de la correccion o modificacién-solici-ada:

Presento nuevo pliego reivindicatorio al cual solicito otorgue el privilegio de patente.

(6) comprobante de pago No. 09 - 38,380 Fecha 26/05/2009

@ Anexos:

Comprobante de pago de la tasa.
DPoderes si fuere el caso, junto con la sustitucién de los mismos a mi favor,
E]Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas

Nuevo capitulo reivindicatorio

‘NOMBRE LUIS PATINO LEIVA FIRMA /Wﬁ(//u

CC 2.930.616 de B Bogoté ~TPA 2698 CSJ

Instrucciones para el diligenciamiento del preseiite formulario, ver reverso de esta pagina - LPL/ZCA- 20064
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REIVINDICACIONES

1. Un procedimiento para preparar derivados de 1-(piridinil)-1, 1-dialcoxi-1-aminoetano de

5 formula (1)
OR1
2
| e~ NH,
N OR2

{

donde R' y R? son cada unc independientemente del otro un alquilo (C4-Cg), donde el grupo
alquilo es de cadena lineal o ramificada, o donde R' y R? forman junto con los atomos de oxige-
no un cetal ciclico en que R' y R? juntcs son un grupo alquilideno (C»-C,), y donde el radical

. 10 piridina esta sustituido en la posicion 2, 2 0 4, que comprende las etapas:

(a) convertir la acetilpiridina de formula (V) usando una disolucion acuosa de un compuesto de
hidroxilamonio o una disolucion acuosa de hidroxilamina, con la adicion de una base inorganica

que comprende M™, a la sal metalica de acetilpiridinoxima de féormula (1X), donde nes 102y

i5  M"™ es unidn de metal alcalino o alcalinotérreo
?
| RS =3 ' Mo
e i P
N N
[¢]
v {1X)

(b) hacer reaccionar la sal metalica de acetilpiridina de formula (IX) con una disolucion de un

derivado de acido p-toluensulfénico (X) que contiene un grupo saliente Y

{X)

20 donde Y es F, Cl o Br, en un disolvente adecuado que es inmiscible en agua o soluble en agua

con moderacion o insoluble en agua para dar la acetilpiridintosiloxima de formula (XI)
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continuar la reaccién en una mezcla bifacica de agua y disolvente adecuado, opcionalmente con

el uso de uno o mas catalizadores de transferencia de fase,

(c) convertir la acetilpiridintosiloxima de formula (XI) en un compuesto de la formula () dosifi-
cando el compuesto (XI) a una mezcla de un alcoxido de metal alcalino, un hidroxido de metal
alcalino, un alcoxido de metal alcalinotérreo o un hidréxido de metal alcalinotérreo con un alco-
hol a un compuesto de formula (1), donde “alcoxido™ significa R' O ylo R?0, y donde alcohol
significa R'OH y/o R*OH, y R' y R® son vada uno como se define para el compuesto de formula
(1), en donde ademas el compuesto de férmula (X1) es procesado sin ser aislado,

y conducir el procedimiento de forma continua o discontinua independientemente para cada

etapa (a) a (¢) del procedimiento.

2. El procedimiento segun la reivindicacion 1, en donde el radical piridina esta sustituido en la

posicién 3.

3. El procedimiento segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 0 2, en donde R' y R? son

cada uno un alquilo (C4-Cs).

4. El procedimiento segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, en donde, en la etapa
(a) del procedimiento se usan hidroxitamina, cloruro de hidroxilamonio o sulfato de hidroxilamo-

nio.

5. El procedimiento segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, en donde, en la etapa

(a) del procedimiento, M™ significa Li*, Na’, K" o Ca*".

6. El procedimiento segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5, en donde, en la etapa
(a) del procedimiento, la base inorganice que comprende M™ es hidroxido de litio, hidroxido so-
dico, carbonato sddico, hidrogeno-carbonato de sodio, hidroxido de potasio, carbonato de pota-

sio o hidréxido de calcio,

7. El procedimiento segin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, en donde, en la etapa

(b) del procedimiento el grupo saliente Y es Cl.

8. El procedimiento segun una cualquiere de las reivindicaciones 1 a 7, en donde, en la etapa
(b) del procedimiento el catalizador de trensferencia de fase es una sal de amonio cuatemario de



formula (X)) o una sal de fosfonio de formula (XH)

(XA

(XHi)

donde R’ a R" son iguales o diferentes y son cada uno independientemente de los otros

a) alquilo (C4-Cy), de cadena lineal o ramificada,
5 b)bencioo
¢) fenilo, y

X es un anion, por gjemplo fluoruro, cloruro, hromuro, yoduro, hidréxido, monohidrato, pentahidrato, hidro-

geno-suffato, tetrafluoroborato, acetato, trifluorometanosulfonato, nitrato, hexafluoroantimonato, preferible-

mente cloruro de metiltributilamonio.
10

9. El procedimiento segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, en donde, en la etapa (c) del proce-

dimiento se usan hidroxido de litio, metdxido de litio, etdxido de litio, hidroxido sédico, metdxido sodico,

etdxido sddico, hidroxido de potasio, metoxido de potasio, etdxido de potasio, hidréxido de cesio, metdxido

de cesio o etdxido de cesio.

10. El procedimiento seguin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9, en donde, en la etapa (c) del pro-

cedimiento, la acetilpiridintosiloxima de formula (X!) se usa sin secado anterior.

11. El procedimiento para preparar una sal metalica de acetilpindinoxima de férmula (1X)

20

donde nes 102y M es unién de metal alcalino o un idn de metal alcalinoténeo, y donde el radical piridina

esta sustituido en la posicidn 2, 3 0 4, que comprende,

O
(M
d

Convertir la acetilpiridina de formula (V)

N

V)
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usando una disolucion acuosa de hidroxilamina o de un compuesto de hidroxilamonio, con Ia\
adicién de una base inorganica que comprende M™, a la sal metalica de acetilpiridinoxima de

formula (IX),
y conducir el procedimiento de forma continua o discontinua.

[$2]

12. El procedimiento segun la reivindicacién 11, en donde el radical piridina esté sustituido en la

posicion 3.

13, El procedimiento seglin una cualquiera de las reivindicaciones 11 o 12, en donde M" es Li",
10 Na', K oCa®".

14. El procedimiento segln una cualquiera de las reivindicaciones 11 a 13, en donde la base
inorganica que comprende M™ es hidroxido de litio, hidroxido sédico, carbonato sédico, hidro-
. geno-carbonato de sodio, hidroxido de potasio, carbonato de potasio o hidroxido de calcio.
15
15. El procedimiento segun una cualquiera de las reivindicaciones 11 a 14, que se conduce de

forma continua.

16. Un procedimiento para preparar el compuesto de formula (XI)

20
e
o"»g_‘i“-é/ b
Nr"’ il ——
2 o
3
L7
N x1)
| donde el radical piridina esta sustituido en la pesicion 2, 3 0 4, que comprende,
hacer reaccionar la sal metalica de acetilpiridina de formula (IX)
25
N

1
i/% i\ Mn“"'
1

N

r L0
3
|

donde nes 1 o 2 y M" es un ion de metal alcalino o ién de metal alcalinotérreo con una

disolucion de un derivado de acido p-toluensulfénico (Vi) que contiene un grupo saliente Y
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donde Y es F, Cl o Br, en un disolvernte adecuado que es insoluble en agua o soluble en

agua con moderacion para dar la acetilpindintosiloxima de formula (X1),

continuar la reaccion en una mezcla bifasica de agua y un disolvente insoluble en agua adecuado, y con-
tinuar la reaccion opcionalmente con el uso de uno ¢ mas catalizadores de transferencia de

fase,

y llevar a cabo el procedimiento de forma continua o discontinua.

17. El procedimiento segun la reivindicacién 16, que transcurre con el uso de uno o mas cata-
lizadores de transferencia de fase, y en dondz el catalizador de transferencia de fase es una sal de amonio

cuaternario de formula (XIl) o una sal de fosfonio de formula (XIH)

" "

* . i

RO ——N— R4 X Rw__,?:_..Rs X"
RE ézg
(Xt (X

donde R® a R'’son iguales o diferentes y son cada uno independientemente de los otros
a) alquilo (C4-Cy), de cadena lineal o rarnificada,

b) bencilo o

c) fenilo, y

X es un anidn, por ejemplo fluoruro, cloruro, bromuro, yoduro, hidroxido, monohidrato,

pentahidrato, hidrégeno-sulfato, tetrafluoroborato, acetato, trifluorometanosulfonato, nitrato,

hexaffuorcantimonato, preferiblemente cloruro de metiltributilamonio.

18. El procedimiento segun una cualquizra de las reivindicaciones 16 o 17, en donde el radical

piridina esta sustituido en la posicion 3.

19. El procedimiento segiin una cualquiera de las reivindicaciones 16 a 18, que se conduce de manera con-

tinua
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AMENDED CLAIMS \

[Received by the International Bureau on 05 October 2004 (05.10.04):
Original claim 1- 1 replaced by amended claim 1-1]

What is claimed is:

1. A process for preparing 1-(pyridinyl)-1,1-dialkoxy-1-aminoethane derivatives of

the formula (1)

® R
3

o
N©  OR?

where R1 and R2 are each independently (C1-Cg)-alkyl, where the alkyl group may be
straight-chain or branched, or where R1 and R2 together with the oxygen atoms form a
10  cyclic ketal in which R1 and R2 together are a (C2-Cy)-alkylidene group, and where the

pyridine radical is substituted in the 2-, 3- or 4-position,
which comprises,

15  in process step (a), converting acetylpyridine of the formula (V) using an aqueous
solution of a hydroxylammonium compound or an aqueous solution of hydroxylamine,
with the addition of an inorganic base comprising Mn+, to the acetylpyridine oxime
metal salt of the formula (IX) where nis 1 or 2 and M"" is an alkali metal or alkaline
earth metal ion

20

Mot

A\

V) (IX)

AMENDED SHEET (ARTICLE 19)
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in process step (b), reacting the acetylpyridine metal salt of the formula (IX) with a

solution of a p-toluenesulfonic acid derivative (X) containing a leaving group Y

X)

where Y is F, Cl or Br, in a suitable solvent which is water-immiscible or sparingly
water-soluble or water-insoluble to give the acetylpyridine tosyl oxime of the formula
(X1)

° .

the reaction proceeding in a biphasic mixture of water and suitable solvent, optionally

with the use of one or more phase transfer catalysts,

15  and, in process step (c), converting acetylpyridine tosy! oxime of the formula (XI) to a
compound of the formula (1) by metering compound (Xl) to a mixture of an alkali metal
alkoxide, an alkali metal hydroxide, an alkaline earth metal alkoxide or an alkaline
earth metal hydroxide with an alcohol to a compound of the formula (1), where
“alkoxide” means R1O_ and/or RZO", and where alcohol means R1OH and/or RZOH,

20 and R1 and R2 are each as defined for the compound of the formula (1),

AMENDED SHEET (ARTICLE 19)
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Bogota, D.C.,
Abogado
LUIS PATINO LEYVA
ASUNTO Radicacion 05-078811

Tramite 002

Evento 001

Actuacion 430

Oficio

Folios 4
Patente de Invencion X Patente de Modelo de Utilidad L]
Via Nacional D
Via PCT (fase nacional) | X Cap. | Cap. li X
No. Sol. Internacional PCT/EP2004/000640
Fecha de Presentacion Internal. Enero 27 de 2004

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de
la Decision 486 de la Comisidon de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

1.1. Descripcion: Folios: 29a 40 como se radico inicialmente
1.2. Reivindicaciones: Folios: 41a 45 como se radico inicialmente
Folios: 47 a 48 modificadas

Folios: 157 a 157 modificadas
1.3 Prioridad: Alemania 103 05 391.3 del 11 de Febrero de 2003

1.4 Respuesta del solicitante: A Primer Art. 45 Folios: 129 a 157

2. Modificaciones no aceptadas (articulo 34 D.486 y art. 22 Tratado PCT)

Modificacion en el Capitulo Relvindicatorio. no se acepta el capitulo
reivindicatorio modificado por el solicitante, ya que con base en la restriccion
realizada al primer capitulo reivindicatorio (19 reivindicaciones, folios 41-45) el
solicitante ya habia renunciado a la materia correspondiente a las
reivindicaciones 2 a 19 (folios 42-45), quedando con una unica reivindicaciéon
(folios 47-48); ademas, la modificacion ya habia sido realizada en fase
internacional y recibida por la oficina internacional el 05 de octubre de 2004
(folios 158-159).

Por lo anterior, no se acepta el nuevo capitulo Reivindicatorio; el estudio de
patentabilidad se realizara al capitulo reivindicatorio finalmente modificado y
presentado por el solicitante (folios47-48).
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3. Objeto de la invencion

Titulo:  “PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR DERIVADOS DE
AMINOCETALES SUSTITUIDOS CON PIRIDINA "

El problema planteado en la presente solicitud es proporcionar un procedimiento
mas eficaz y seguro para sintetizar los compuestos de férmula (1).

Para resolver este problema tecnico, la solicitud en estudio proporciona un
procedimiento para preparar derivados de 1-(piridinil)-1, 1-dialcoxi-1-aminoetano
de férmuia (1).

El objeto de la invencion definido anteriormente se clasifico de acuerdo con la
IPC: AB1K 31/435 y A61K 31/075

4. Determinacién del Estado de ia Técnica
La fecha que se ha tenido en cuenta para determinar el Estado de la Técnica es:
v" Fecha de presentacién de la solicitud prioritaria: Febrero 11 de 2003
Teniendo en cuenta la fecha indicada se consultd las bases de datos y los

archivos con que cuenta la entidad con fecha de publicacion anterior y se
encontré el siguiente documento que anticipa el objeto de esta solicitud;

o . Fecha de
N Documento | Titulo publicacién
N-Boc-N-R-2-[(3-Pyridyl)-2-
hyroxyethyl-N-2-(4-
D1 GB 2315748 aminophenyl)ethylamine and 2-(4- Febr?gogy de
aminophenyl)-N-2-R-Hydroxy-2- |
pyridine-3-yl-ethyl)Jacetamide L

D1, se refiere a un proceso para preparar compuestos derivados de la piridina,
que comprenden: (a) tratar una acetilpiridina para la sintesis de la oxima, (b) la
tosilacion de un compuesto de oximay (¢) la formacién de un alfa-amino-acetal.
(folios 118 - 120)

5. Analisis de patentabilidad (articulo 14 D486)

5.1 Novedad (articulo16 D486)

v' Reivindicacion 1: Procedimiento para preparar derivados de 1-(piridinil)-1,1-
dialcoxi-1-aminoetano de formula (1).

R‘i
NS
NH2

e~ 2
N OR n
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CARACTERISTICAS ESENCIALES DE
LA SOLICITUD COLOMBIANA No. 05-078811
" Procedimiento pa para preparar “derivados de 1- |
(piridinil)-1, 1-dialcoxi-1-aminpetano de formula
(.
R1

| NH,
KN” OR2 0

[t cual comprende las siguientes etapas:

(@) Convertir la acetilpiridina de formula (V)
usando una disolucidbn acuosa de
hidroxilamina + base organica Mn+ a la sal
de acetilpiridinoxima de férmula  (IX)

r L0
] N
(\ e ! M M
i i
N FNE ]
iR
() 1)

(b) Hacer  reaccionar la sal de
acetilpiridinoxima de formula (1X), con una
disolucién de un derivado del p-
toluensulfénico de férmula (X) que tiene
un grupo saliente Y (F, Clo Br)

0uL,0

Para dar la acetilpiridintosiloxima de férmula
(Xt

<0y

(¢) Convertir la acetilpiridintosiloxima  de
formula (XI) en un compuesto de formula

)

or1 !
L 22 '

OR 1l
N {0

e

D1 =GB 2315748

" Procedimiento para preparar  ingredientes
activos farmacéuticos, para compuestos de
férmula estructural:

OH Boc

N ~ | )\,N
SORACTIO AN A6

El cual comprende fas siguientes etapas:

NH,

(a) y (b) Tratar el compuesto de formula (1)

0

/2

Z

1

con hidroxilamina por tratamiento con RSQ2CH
en la presencia de unha base, en donde R es:
henceno:

CH,

Para obtener el compuesto de formula (2):

p—

i (c ) Tratar el compuesto (2) con aicoxido de

potasio, y obtener el compuesto de formula (3)
AlkO OAIk

= NH,

o |
N &)

| Folios 119y 120. Reivindicacién uno (1).

i

If

D1 divulga un procedimiento para preparar derivados de de la piridina.

Las caracteristicas esenciales del proceso para preparar derivados de 1-
(piridinil)-1,1-dialcoxi-1-aminoetano de férmula (1) que se encuentra descrito en
la reivindicacidn 1, habia sido divulgados previamente en D1, es decir: (a) tratar
una acetilpiridina para la sintesis de la oxima, (b) la tosilacién de un

compuesto de oxima y (¢) la formacion

de un alfa-amino-acetal. (folios 119 -

120). Por lo tanto el proceso de la reivindicacion 1 no es nuevo.
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8. Conclusion;

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran
afectados asi:

N° Documento N° Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta
D3 WO 99/32001 | 1a52 | Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisiéon de la
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de
sesenta dias contados a partir de la fecha de notificacion de la presente
comunicacion. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, ¢ si a
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesion, se
denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo quinto (5), del titulo primero de la circular dnica N° 10 de 2001.

JOSE L SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (E)

El anterior regyerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

EXAMINADOR TECNICO
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