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Re: Expediente No. 05-128767 

Soljeituid de Patente tie Invencióui titulada: "DICETOPIPERAZNA SUSTITUIDAS 

V SE USO COMO ANTAGONISTAS DE OXITOCINA". 

Solicitante; GLAXO GROUP LIMITED 

Nuestra Ref.: P2005/000171 

RESPUESTA AL OFICIO No.1 130 NOTIFICADO PER FLJACJON EN LISTA No. 17, 

DE FECHA 30 DL ENERO DE 2009 

(EXAMEN DE YONDO) 

CARLC)S R. OLARTI, mayor do edad y vecino de Bogota, identifucado tal ocuiw aparece ci pie 

dN jul ITu,’a, a’ ui ea,-crer de apoderado de ]a .toÆedad NNJI to] come consia en a 

sustiflLeiOn de poder ad5uuito, me permito manifestar 1° siguiente ante ci auto ornanado por ese 

Despaclio dentro del plazo legal previsto en ci artIculo 45 de Ia Decision 486, en los siguientes 

tdrmirios: 

Con el aninjo do britidar mayor claridad a Ia materia rcivindieada, me permito presentar 

all Capitulo Reivindieatorio Modifucado, que reomplaza en so totalidad ci Capitu]o 

preson ratio a] ),oniento de radicar ego sojicitud. 

All entences. las Reivindicaciones 5 y 6 ob5etadas por ci Exarninador en OF estudio do foredo No. 

3180, ft,eroui elirninadas del Capitulo Reivindicatorie Modifloado, eon 1° que considtro superada 

tocia observacion respeeto de Ia patentabilidad de Ia presente invtnciôn. 

Valga notar que las ’noclificaciones efectuadas al CapItulo Reivindicatorio cumpion a cabalidad 

CDI] Ic c,sLipttiado an ci Artictulo 34 de IS DecisiOn 486, ya Cue Østas de ninguna manera implican 

uric ampliaciOn de [a pretecciOn cotrespondiente a la divuigaciOn contenida en la solicited inicial. 



C ..�.:�tARTERAIsaEcK 
OLAR RAISBECK MOURE & CASTRO LTDA, 

... 
. .. .. 

2. Finaimente, solicito respernosamonte que ci Despacho cinita an segundo examen do fondo 

donde so pronuncie sobre ci curoplimiento de los requisitos de patentabilidad de la presente 

invenciOn particularmente sobre Ia novedad y nivel inventivo; de no existir objeciones en esW 

sentido, Se tengan nor cumplidos tales requisitos y so proceda con Ia concesion do IS patento, 

Atentame, 

44t ’R  OLARTE 

CC. No. 79.782.747 de Bogota 

40 
IF, 74.295 

Apcxo: 

- Capimlo Reivindicatorio Modificado 

- Sustitucion de poder 

- 

S 

:1.... 



OLARTERAISSECK 
OLARIr RAISSECK MOURE&CASTHO LTDA, 

Se:i,res 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Re: Expecijente No. 05-128.767 

SolicitIltI tie Parente tie Iaveacióa tituiluda: "DICETOPIPERAZINA 

SUSIITUIDAS ’1 SU USO COMO ANTAGONISTAS DR OXITOCINAa. 

Solicitante, GLAXO GROUP LIMITED 

Noestra Ref.: P2005/00917I 

a 

SLTSTITUCION DE PODER 

J. IAN RAISBECJC LLINAS. mayor do dad y vocino do Bogota D.C., idoritificado soma, 

apar000 al pie tie ml firma, en an caracter de apoderado do Ia sociedud do Ia referencia, 

rcspetttosamonte me permito manifestar quo SUSTITJJYO ci poder a not conferido nor Ia 

mencioulada sociedal on el doctor CARLOS R. OLARTE, mayor de edad, domiciliado on 

Bogota D.C, identificado ccii Is CdduJa de Ciudadia No. 79.782.747 do Bogota, y portador de 

I  Professional do Abogado No. 74.295 expodida par cI Consojo Superior do Is  Judicature, 

41 pare qua sea oI quiell cii adclante aemna el trÆmite do In prosonte acción. 

El apodorado sustituto conserve as mismas facultadcs dcl principal. 

Ateul tonic ntc, 

t_ jJ 
IAN RAISBECK 

CC. No. 79.376.996 do Bogota 
T.P. I 3.799 del C. S. on Ii J. 

as  irde Center . [orre A. CalIC 100 No. S A - 37, [’iso 10. Bogota D.C.. Colombia 
I 157 1 601.7700. J as 57 1 601-7799, o iflce(iIt I s cii bc k.cttuii. A,]ade I5 i rheck .coiii 
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expedients No. 06.12%.767 
Examen do rondo 

CAPITLJLO REIVINDICAfORlO MODIFICADO 

(EXAMEN DE FONDO) 

1. Un compuesto do fOrmula (I) 

0 

an donde Ri es 2-indanil R2 es 1-metiEpropil, R3 es 2-metil-1 ,3-oxizol4-iF y R4 y R5 

conjuntaniente con el stoma de nitrageno al cual estØn unidos represents morfolinO 

2. (3R6R)-3-(2,3-dihidro-1H-inden-2-iF)-1-I(1R)-1-(2-metil-1,3-oxazol-4-iI)-2-(4 
fl 

- 

morfolinhl)-2-oxoetil]-6-I(1 8)-i -metilpropil]-2 5-piperazinediona. 

3. (3R,GR)_3-(2,3_diI1idro-iH-inden-2-iI)-1-(R)-1_(2-meUI.13-oxazol-4-il)-2-(4-

morlblinhl)-2-oxoetill-6-I(i R)LimebIpropil2,5-piperazinediona. 

4. Una composicion farmacØutica quo cornprende un compuesto do formula (I) segUn 

Is RcivindioacjOn 1 conjuntarnente con uno 6 mas vehiculos farmaoØuticanieiite 

aceptabi es 

S. Un procedimiento pars Is preparaciOn do compuestos do formula (I) qua compronde: 

is a) hacer reaccionar un compuesto do formula (II) 

o 

HN / 
’R2 

o (II) 

an Is que R1, P1 y R3 son coma so definen en la Peivindicacion 1 0 uno do sus 

anhidridos mixios, can Is amina NHR4R5 an donde R4 YR5 son coma Se definen an 

Is formula (I) baja condiciones estÆndar pare preparer amidas a parlir do un acido 

carboxilico 0 do Bus anhidridos mixtos y una amina. 

Paqina I de 2 
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Examen de Fondo 

b) lacer reaccionar un compuesto do formula (Ill) 

0 R3 

R1 Li 
(NCONHR� 

HN 

I 

R2 
0 (III) 

en Is que RI! R2 y R$ son como Se deuinen en Is Reivindicaciôn 1, y Ra es to grupo 

2-hidroxifenilo, con carbonildilmidazol a tiocarbonildiimidazol en Un disolvente 

adecuado y. subsiguiente reacciOn del producto asi formado con Is amina NHR4R5, 

en Is que R4 y Ra tienen el significado definido en Is formula (I) 

Pagina 2 do 2 
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IrIOZOffl$.S 4-(1-l.2,34120111)fenUo, 4424#but000zOIil)feflUO, 4-0-24-

bufl.zoLII)fenfto #(4-eç1ro-1Sdloxsanfl)p4p.qldlnofenflo. 

fiuorafenlDlenhlo, 4-(4etOamlnoSfonllf.nlI$enHo. 4-diiielilaminoeto4fenllo 0 

3-(dIhldrotortfe.iIlu, 

5 Cuandoflsesungrupoheteioflde5b6ml.mbros,IoI 

ejeniplo. adecusdos do tales grupo. Inoby.o 24umnflo. 3-tSnHo 3-br.nllo, 2-

Uenflo, 4-bmmo-2-tlenlo, 54)qomo.2-lIonib. 64oro44IenIlo, 341uoro-SmeW-2-

Ijetillo, 5-fluoTo.2-enJlcs smovl-2-tknllo, 8-rneIII-24ianIIo, 5-brno-24winIlo, 

4,5-dImetI-2-fwrniflo, 2,3-dImeSB-IIenVo, 64rfluo,omdl-2-MenHo, m.t.mlda 

10 cW IcCo 2-tjrenft-4.a,bSIloo. meijIamtde dot Æcldo 24ranhI-scmbox!ftco 2-

piddle, 6-meth-2-piildIIo. 6-mSS3IddIO, 6-hldrwd4-plrldfto, 6-,netoxl-3-

piddilo, 64IflunomoIil4.plrWilo, 3-pildilo, 4.pIiIdiio, 3.5-pirkTIldIoUo, 2-liezOlilo 

4-oxazolilo, 44azo1I1o, 2-.,,eI4-onzofflo, 2-etil-4-oxazdllo, 2-dclopropll4-

oxazoNlo, 24u mdi-4-ox.zafllo, 2,5.dlmefll-4-oxazolilo, 4uazoflo, 2ifleIik 

15 4-SzollIo, 2-t1fiuoronmW-4-flazdlio 24ilijuorom&I-5-6.zo100, 4oxazoINo, 1-

meiiI-4-plmzoillo, 1,3-dkTIeS5-plrazolllo, 542-plddID-2-enllo, 2-(4-rTlorfouflo)-

5-dezolIlo 0 2-(4.netIkl-plperadno).5-SzolIlo. 

Cuwido Rs es urn Sterna anular bkdo fusbnado sualitlildo 

opdonSmer,to, los alempim de los grupos sdnaados lnduyen 2,3-dlhldIO-1-

20 becuofursn.6-IIo, 1,54benzodloxol-5-IIo, 1H-1,2,3-enzS1.zol-5-Ilo 2,3-

dihidro-144enzodion441o, 2,2-dffluo,o1,3tanZod10xOI-5-11o. 1.3-

benzolSzol-6-Ilo, 1-meth-IH-1,2.3-benzoblazo-5-Uo, 1-metI-IH-1,2.3-

benzoblazol-8-llo, 1,2,3-benzotiadlazolS-lIo, 2-metll-1,3-be..- _.4-5-110. 2.



\O’ 
Et tiimno squIo to ,n oroo o pMs de wi ØTupo. lb TSTS 

a un grupo aiqullo lineal 0 rwSflcado, par elonvlo. meillo. silo, propilo 

oprcçflo n-butt. 1-mso$o, 24mftmpW t-biMo. pendlo a hot 

*mkio cleloelgullo di C coma un grupo 0 piæa do un 

5 grupo, imimye gnipo. cIcopropIlo, Sciobutilo, dolopenlilo 
y 

ddotiSlo 1 

tOirnlno doloalqu0 do C,3 taniblØn kidiqe doloheptho. 

El temilno SIôano,  se rotIere a flUoc clord, bromo 0 yodo. 

A nienos quo so e.pedflque do on moors, el STyling I.,IOO 

sustituldo opdon.lmento as Mom a un gno InIio ti Mal p.iade niar 

10 suntuido pa I a 3 auadtwsntoo, be aj&n pueden ef los nilsyic. 0 

difwerltos st so seloodonan do haiógeno, hidrS, aiquilo do Ci, (siSluldo 

opdonalmonte por 14 atonos do halógono 0 NA.Ri, [on donS A,.. 

hldrØgono 0 alqullo do C14. Rhea hlditgano, siqullo do Ci,, 0 R, 
y 

RD Junta 

con o] Itmo do nitrôqocio si aiD satin uSda. par. ¶onnar un anhilo di 5 a 7 

15 rnls,b,o  millo .1 cual eta saturado 
y 

puSs oontsier un he4sfoitomo 

ad(das4 se(ecdonedo S ntgenu, Sgsno a azuirs3), oIquiMono do G,, 

osrbo,dlo. alco,dowtonjlo do Ci,, dJ(alqullo do C142minoourtonRod, alaS do 

C1, (ausffithdo opdon&mente pa. 14 Øtomos do h6gono smino. 

aiqullomirto do Ci, o d4a4uU do C14am100), reollo (suatuldo opcionsknont. 

20 POT haIÆgtno a plquJIaminosulnilo), ojoS do Ci,, NR.Ro (ofi donde A. - 

hwctgono 0 alquilo do e1, A. as hrôgeno, alqulio do Cii, aloanollo do C,. 

o olquIl.utlbnllo do C14 0 A. y R junta can or Itonlo S tooeno al oual satin 

ur,idos pm. sonar un aSIlo do 6 a 7 mlo.nbros, onIllo .1 coil voti saturado 
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hirenilo, medlamMo del a&o 2-fur.nlI.4arboxllloo, me1JIeme del IcIdo 2-

anil-Sarboxlilco, 2-pilidRo, 6-metlk2-pIi1dl &mSil-2-plrlh. 6-rnetoxl-3-

piridilo, 6-hcdrS.3-pffldllo, 6-t1Iluorci,ie-5-plrllo, 3-plildilo. 4-plildIlo, 35-

plrlmldlni!o, 2-11no111o, 2-nie54-oxazo1110, 2-etiM-onz0I1I0, 2-olcloprop11-4-

5 oazdio, 2-%æfluomrnotlh4-onzoIo, 2,54kiieth-4-oxazofllo, 4-11.n1110, 24mMI-

4-0nolllo, 24rlfluoranetll-4-tlazdllo, 24rIfluo,ome5-51az0100. 1-iiimi-4-

pIrazoIllo, 1,I-dlmetlI.6-pk.zolllo, 542-plrldID-2-tIenhIO. 2,3.dlh1dro-1-

benzofumr-b, I ,St.vwo*xo-541o, W-1 .2..bei,zotaroI-5-l(o, 2$. 

� dihldqo-1,4-b.nzotho,dn-8-llo, 2,2-dJfluoro-1,3-bonzOdbxD4-5-lh. 1,3-

10 benzollezol-8-Ilo, 1-n,0-I14-1,2,3-benztlazoI-6-llo. 14TletlI-IH-1,2,3-

benzot,lazoI4-ilo, 1Z3-benzotl,dI.zOI.8-Io 2-neS13-b zowo-5-llo, 2-

rTI0I.1,3.benzoxno4e-11o, 1-onzorin-54lo, 1.meti1I-I-lndol-5-I10, 1-

bonzollen.5-llo, 1-banzotjrwi4flo, IFI-lndal.l-llo, 1-meth-IH-b.ndmliazthl-

la, 1-metll-1Hbendmidezol-5-lIo, a.mslI-t2-b.nzoSoxszol-5-llo. 2-fiuoro-1-

15 benzoftjran441o, I1-14ndol-5-llo, 2.malil-IH-bonw*jrwi-5-IlO, I144ndazol-6-ilo, 

IH-lndazol-8-ilo, 1-btgotusn-2-llo a 1-ni.IIH.beSmld&Ol-2-ilo. 

� 
Do mann convonfl, of gnipo Re. hidrOgono. aiqullo do 

Ci., per elempla nielilo 0 miccei do Cii Squllo do Ct., par eleniplO 2-

,neio,deIlIo yR. as un grupo soleodonado do h1dr6geno, alcoxl do Ci, pot 

20 e$znplo. matS, olquilo do par e..npIo metiIo n4rOpJIO i.opropllo 0 

1-butilo, aiquilo do C14 austituldo pa I a 3 AWW do hl6eno, pa ejomplo 

2,2,24rifluoroetIto 0 2-fluomatilo, .IqL,IIO do Ci4 .URlltIJldO pot erooxloa,bonuo 0 

,bSlo, par ejomplo. mebxlvbonlflSIo 0 aarboxh,,eS alqLMo ausIhdo 
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par alcoxi, por oomplo. metoetho, 224retoxietlo, ahqullo .us*jldo par 

MdrS, por ejampla IiIdNStIO 0 alquilo .Lsthuido par dlalqullatnlr,o, par 

eJemplo, dlmothmiioetilo, 2.bendloxiMnhlo, dknffloxthendO hsamarflmatho 

suatftuklo opclonelm.nto, por .JampIo, 2-plild1kuetlo, 34r1dflmdIo 4-

5 pivldIImellIa, 3-mernImIdazolUmeUIo hetaroaHie tal com tiazollo, pr eeqipb 

2-1 3-IJSZO(UO. aiqullo tuendo pot NR,R. (en doMe NR,R& tnn w anWo 

heqerocicllco do S nilembro. (por e$niplo pIpeildInoetilo 0 moi(ollnodilo)J, 

So&qthio por e).niplo, dopropIIo a dclohexlo, 0 uRiNe ropre.eota, 

W acel3dino, 3-hidroaoedino 3-oieto*IacoUdbio, pirrolidino, piperldina, 4-

10 dkelilsniirioplperidfrlo, 4-meI-1dIazepen-140, modbflno, Un ei,IIIo do 

pIp.rano suslitildo opdonabflente, por *mP N-.r4perSno. N- - 

metanmilfonilplperadno N-24me,deIBpIpemdno. eornoifollno oS .uIto4do 0 

sullbna deja. mismos. 

Um see prefedda di compuesfos di In I,ivencIari ion aqLI&os 

15 di tôcnaSa (Ia),  In d.,,ds Ri a. 24n4a,glo. R8 a w. OTWO SeSonado del-

meSropilo a 2-metfipropib yR4 ft hidroxi y/O ma, pacvcul.mients 01 giupo 

� 

Uns clase pr.fedda S conipuasice do Is Iriveridon adidonol, is 

I aLI6IIe do f6muls (18), an donS Re as up gnjpo sejacojonado de hldrôgeno, 

20 alqullo do 014, por eiacnpIo, metIlo 0 olcoxl do 0,4 aiquflo do C, por eJenwl0 

I 2-rnotoxletlo yR. as un grupo aescdonodo S hldrOgeoo aloo,d de C1, pot 

I 
olemplo, netoxl .IquI!o de C,., par elecnçlo. metb1 n-p.opIIo l,oproç& a t-- 

bofilo, Squilo do Cii austituldo por 1 a 3 atomo, do halOçeno, p01 eJetuplo, 
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cesalmids Lpor eIecnplo. Pd*,) del w,ipueato mmspmdWft. an donde R. an 

tin gnjpo 2-benflonIb 

Lii tin aepecto ediclonal dl In InvendOn, W cornpuselms do 

fOrTTIuIa (I) COITIO sodefinleron entedomiento ptj.d.n converthie en oftos 

5 oompueelos do Itcniula (I). MI, los compuestoe de lrmuua (I), on donde fl4 

e.Ndro,dlo, pueden p,nu!na a part do un con,pu.eto de ltnnula 09, on 

donde R4 an at grupo NR.R. y Ri an hldrage. 0. Re OS 2.hrOXifeflUO rTledlaflt. 

Is reaocIôn Con cart,onhIdm"- .1 0 tjoflnfldIIMdazoI an tin solvento 
.a 

W adeajado, tel como di&oromelano y Is rosodł.i posterior 01 producto eel 

Iiiiit .r.Ie.] I(.; I: I$_,[. 

Los uonue.. do t&,wIs (Is, an da.de R501 WdrªsnQ y 

OS 2-hIdroxUnIlo. puedon preparne a part del occ,ipuesto do &Tllula (I) 

oIrewondnS. an donde Re. Ufl 9rupO 2.benIloxlIe.dlo, mediane Is 

hldrogonolisiB ujifizendo h1dr6çeoo  y tin catalkadot do paladlo. 

15 Los cornpue.tos do fornifl (I), an donde A4 as 01 grupo NAR5 

pLzedan preparer,. medlante Is re.cclôn d& conipuesto de fônnula (I). en 

dond. Ri an hidroxilo a Un dertyado ac*ado do los n-iivnos COn 01 sqro 

NHR,R., an donde Re  TI. I.a.n Its Sgnlkadcs denCos en Is 11q,rnta (1) 

baja In oondlclon.s estindar par. Is preperadon de amMas a pert do Lrn 

20 a&o oa,boxIliao y uns arnhs 1W wno NIIR.Ro. 

MI, ins emMa, pueden piopflr.e madlant. 01 fltamnb del 

compuesto do forniwa (I). on donde A. an hidroxilo con Un agent. ,dh’ante tel 

como BOP (he.alluoroftsfelo do benzotjlazo-140xl-
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bi.(dlmetllamino)foefonlo), TUTU enhIuoroboSo do 2.(1H-benzobIazokl4)-

1,1 ,33-twiiediuioci). SOP-Cl (clocuro bW2.oxo4oxazolIdin)IbsfTnIoo) 

oloruro do oxab an Un eoh,pite aproco. tar comb disomn,etano 

ogdonalmento en’. prennola do una unbia temlfl to[ como tlethmS y In 

eubaiguSitsi reaSon do] produoto of tqmado cal is amine NHRR.. 

Di ,neneraaflmna cu ompu..toe do tOrmule Q), en doMe Re 

so S goipo tdR.Rt Pu9den pregame vredfante It reaoI6n do Un conpuet 

do formula (I), an donde Re as hldrowlo y Re a. 24tidSfenilo con 

carbonildirmidazol 0 VocisbonildImidamal on wi eolvetito adocuado pal oomo 

10 dOrC.T,NaIiO y BUb.IQLrnIl(e lOEdOfl dii producto oW fomiado oun In amine 

NHRR.. 

toecompuntoedefomiula(QsndondeR4nOai(IuUDdeCi.. 

çeueMo opoornknenke m .IquflcsftonI 4* 014), pstn PT0aIfl* 

medIarta Is roaI6n del iddo c.tho4flco corrsapondSnt. (ft. se OW) 0 Un 

15 dertyado adado do ice mIamo. con SI aiSiol apropIado (R401-I) o hfljro do 

aiqullo (heluro Re) baja condiolonee estAnder pars Is prsçereclón do taIa 

400 tms Los derividos aewados adocuados Inchuyen lot holuros Æoldoe, 

attdndw merciedot aqu&oo foniadoo con ,eac*k’os di acoplemiento 

utlitiadot Gomnmente on Is ,inta.Is pepttdc% pot e)erTO. 

20 carbonlidlinfidazol y ease bierots did ito, par ojenipto sales do rnesle. 

aJSinot. 

Los canputom do fOrmule (IV), pueden oonvsrTht* on Otte 

compuestos do formuIa CM, utzsndo ice pmcedimlentos saindOr Ml, S 
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N VEDAD E LA SNBOCJ N 

5 I,- Un mstodu para flmr o pc,qenK .,smtdade. o ccndidons 

mdIadaa a tavØb do la aodÆn do Is Stodris, is oual conipronda adminfrar 

on mamufero on necapidad del mfl one canlidad &ea S Un. 

compue.to do lo formLaa (I) 

10 

yww?%If 

R4 

y/c on doflyado floiogSmet aceptabla del miwuc, on dons: R, 

15 nçruenla otiquon do (C,4) 0  on QOJQO olo&quIIo do 5-7 mlembm 

soodt,ido opclonalment von one 0 ifs 9VUpOs IdTI0, S OJa aMa 

lualonado a on anUlode bencono susdtijo oponaImmde; Fla rS010nta 

aiqullo do O (mMwIdo opthnalmente por on grupo &cod do Ci aiquS 

do Cm dI(&quft do Ci4amlne 000 ciclo.IqLd(o de On)Q oldo*uUa do Cs., 

20 o Un gn$C hots,gdthco do 5- adeftnus qua nine on eolo helaroatoc,io 

.eleodonado do 0. S 0 N, Moino do nlfrdgeno of cuel pfl in tome do 

h1dr6gano 0 on gmpo melhlo 0 etllO R3 repia.erlts fanjic suetitlildo 

opofm,aimonto, on gnipo hoto roadlo do 5 6 0 mlsrnbros 0 Un Siam. anST 



q en at as w --’ pt 

Un goipe catotctD a Ma puede wnw*r heat. 3 h.roatomo. 

Soock So. di U. So N, y mw di los aftflos fuolonados as bonoeno; Rd 

represent. OH u O-qulIo do CIA (suaWuldo opdonabionte con 

6 aIqufltonIJo4 do CIA) a NRR Ra mprennta Ndrdgeno, aiqullo do CIA 

(.ułituldo opcion.Imeft = aleS di CIA) 0 doioalquuo di C, R 

represents hiditgeno, ,neiic, aIcox die,.. otto*uD usc,., Siflo do CIA 

Msthtdo opdonflnente car, um omai gruos aeldocIłnados di carboxilo, 

aIQulleulfonNo 
a. 

CIA 0 aico,bonIIo di C14, siquilo do CI4 (sustuldo 

I 10 opclonaknorfte con um 0 mM grupos seIoon.dot di halogeno, hidroxi, 

alłoxi do C1, o NR7R., en donde Ri y Ra do mann kv4ependtde 

I representan hUrOçene a aLquo do CIA, u Junto co’ it itomo di nitogeno a% 

I oat titan unidos pm lonnar un anUlo heteroclollca sstijrado di 2-7 

mianibros, el cual puSo cor,nar un het.roâtocno .diclor,sl sslecdonadcI di 

I 15 0,8oNnjpohotIoo&cupuedee.taraufltiiIdopor1.8gwpos 

I soloedonados do aiqullo do CIA, hldrS, abS do C,4 (tuituldo 

opclonalments pbr *Ioa4!o do C 0 tent iustitildo opdonSfl), 

I ddoaIuodsC,.oNR.R4.cidondeR0y Rd, cads unodemann 

I ndependSnto, reprsonta un grupo aeloccionado do aiqullo do C,., (.uituIdo 

I 20 opconaImento p0, cJdoaIquIIo do Cs. a feilNo luMibjido opdonalrnente) 0 

I dclo.IqvIIo di Cjfl, o R, represents un grupo (info 0 bwiclio (sijStMO 

opdonilmonte por uno o mao grupos metS a bardLo4. a on Wtpo 

hewoadimotho eustido opdon.lmenm 0 Un ØTU0 Mteroafto 0 old Sq uflo 



im 

do C,, oS grupo CHCONRRicj, on donda Ri represents hldr6geno 0 SquIlo 

do 01-4. RIG represents hidrogeno, aiqullo do 014 suatukfo opon.frne,S por 

un gnjpo hSnazlIo do 5 6 6 mlombrvs, a R.. Rio y .1 6omo do nIPOgenQ of 

coal estÆn unidoL lbrTnan un willo Wdsomroldlop saturodo do 5 O 8 miombros y 

I 5 aqdonde&gohobrocIoHoode6nenbm.puader,t.narun 

I hetoroŁtomo adlolonal seIeJoiado do o4gono, azufro o nitrógorio yel atomo 

do nitrOgono adicbonal ports un alon,o do hidreg.no 0 un grUPU eIqvIIo do C,.. 

I 0 alcanoilo do Ci,; a Re y Re Junto con of Atomo do nitrdg.no of cus oltdn 

I vnldoa, tomian un anfilo hetecoddlco saturado do S a 7 mleubro., hetsvcIolo 

I 10 S aal puS, canton., un hetoroatomo adaiaI soleodonado do Sgeno. 

I stufre y nlbtçono, yen donde of Ætomo do sziift puedo astor an uris form. 

I

 

ioxidodo, por eomplo, SO y oI Atom do nitrogeno aWolonS porto un atcoto 

I do hIdrórno o un goupo aiquo do 014 0 SandIa do CM 0 un grUpo 

I 

I 5 I’e(avodciltcs cs tuales puedon sot., .ustMos pOT UTIO 0 TTIhS atom to do 

I hal6geio 0 Ufl gmpo eai.%nst do 01qub do Ci. hdmd, a ddoSJtlo 

i 
do Cn o N%P., en donde K. V B, coda uno do mantis Infripomforft 

I

 

repoesenlot or, gospo .etsoEnadG do aiqullo do C, (susto upv&onalmfl 

I 
par ctclosuuo do Coo 0 lenilo .usthddo opoCnaknente), oddotqodeC,4 

I 
20 2.- El ccnuosto do formula 1) do cocdofl,d fl to 

roMndieadôn 1, oasao.lado sderng. porqua Ri so un gRipo ZtdWRO yRi. 

R3  R4 Venom boa .igr,ffldos definidos sal. reMndl050lOn 1. 
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Cap. I 19 Cap. II El 

No. Sol. jnternacjonal PCTIEP2004/006614 
Fecha de PresentaciOn Internal. Junio 22 de 2004 

Como resultado del examen de fonda, realizado con furidamento an el articulo 45 
de ]a Decision 486 de Is Comisian de Is Coniunidad Andina, se Is comunica: 

1. Document" estudiados 

DescriDciOn: Folios: 32 a 48 (come Se radico inicialmente) 

Reivindicaciones: Folios 49 a  5 (come as  radico inicialmente) 
Folios 74 a 75 (modificacion) 

Prioridad: Folio: 1. 
Feoha: 24-06-2003; palsy nimero: GB 0314738.6. 

2. Objeto do Is lnvencior, 

Titulodela invencian: ’Di CETOPIPERPINA SUSTITUIDASY SU USO COMO 
ANTAGONISTAS DE OXITOCINA! 

Problema Tecnco Planteado lanecesidaddeagentesantagonistasseleotivos 
de Ins receptores de Is oxitocina 



Lfl 

87 

Solucian: derivados de dicetopiperazina 

’PC: A61K 311498, A6IK 31/5377, A6IP 5/12. 

3. Deterninacion del Estado de la Tecnlca 

La fecha que Se he tenido en cuenta pare determiner el Estado de la Tecnica es: 

Fecha de presentacion de In solicitud prioritaria 24-06-2003 

Teniendo en cuenta la feoha iridioada se realize la bsqueda en el estado de la 
tØcnica dedocurnentos relacionados con Ia solicaud encontrØndose los siguientes 
documeritos mas relevantes: 

Fecha de 1 NU Documento Titulo prioridad 
DIC ETO P IP E RAC IN AS 

Dl C004-056454 SUSTITUIDAS COMO GB 21-12-2001 
ANTAGONISTAS DE OXITOCINA  

4. Anallsis de Patentabilidad (Art 14 D486) 

Novedad (Art 16 D486) 

La reivindicacion 1 dice: Un compuesto de fOrn,ula (I). 

R1 

2 

0 

Dl divulge derivados de la formula: 

AnAlisis de las diferencias con respecto al estado de la tecnica: 

caracteristicas esonciajes do a Dl 
Solloltud Co 04-056454 

Ri = 2-indanil 
i 2- Rindanhl Folio 112  



IM 

i -meturropu R2I -rnetlroil 
Folio 112 

= 2-metil-4-oxazolilo (1 y 3 son las posiciones de 
2-mstil-13-oxoil los atomos do Nv 0 al estar el oxazolilo enlado 

en Ia posiciOri 4) 

[NR4R6=

Folios107y111NRS%=morfolirto 
moonilo Fo’ios 112 y 232 

En conclusion el objeto de Las reivindicaoionos I a 3 no as nuevo puesto qua 
ye Se babla thvulgado an Dl. 

La rekfirldioaejOn 4 reclama urla cornposicion que comprende on compuesto 
de Is formula (I). Dl divulga (folio 240) composiciones quo contieneri on 
derivado de Is formula (I). En consecuencia las composiciones de Is 
reivindloaciOri I no son nuevas 

La reivindjcacjan 5 reclaims un procedimiento pare Is preparacion de 
eampuestos de formula (I) qua comprende 
a) La reaccion do on compuesto do formula (II) con La amina Nl-1R4R5 

pars preparar arnidas a partir de Un acido carboxilico. 
b) Hacer reacojonar Un cornpuesto de formula (III) con carbonildilmidazol 

a tiocarbonildilmidazol 

Dl divulga procedLrnientos para Is obtencion do los compuestos do Is 
formula (I) qLJe consisten on: 

a) Los compuestos en donde R4 as el grupo NR5R0, as preparan 
mediante Is raccoon S on compuesto donde R4 Os hidroxilo con el 
amino NHR5R6 bajo condiciones estandar para Ia preparación S amidas 

� a partir de  un Æoido carboxilico (foliol3O). 
b) Mediante Ia reaocion de un compuesto en donde Rs 6$ bidrogeno y 

R5 es 2-hidroxifenilo con carbon ildiimidazol o tiocarbonildiimidazol on on 
solvents adecuado como diclorornetano y subsiguiente reaccian con Is 
emma NHR5R0 (folio 131). 

En consecuencia el procedimiento de Is reivndicaoon S no tiene riovedad 

Conclusion 

Los requisitos de Patentabihdad de Is presents SoFicitud as encuentran 
afectados asi: 

N Docurlierito Reivindlcaclones afectadas Requlslto que afecla 

Dl C004-056454 1-5 Novedad 



En cumplimiento del articulo 45 de a Decision 486 do Ia Comision de la Comunidad 
Andina, Se Ia indica qua debe dar respuesta dentro del termino de sesenta dias 
contados a parlirde Is fecha de notificacian do a presente comunicacion. Encase 
de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 Si a pesar de la respuesta 
subsistieran Ids impedimentos care ía concesion, Be denegara a patente. 

Notifiquese el presente ofioiR conforme a lo dispuesto an el numeral 5.2, literal e), 
del capitulo quinto1del titulo Orimero de Is Circular CJnica NO 10 de 2001. 

4<’ /��/ 
ALIX CARME2A CESPEDES DE VERGEL 
dote do Div ’n do Nuevas Creaciones 

El anterior requerimiento fue notificado per fijacion an lists, de techa 
40 

i 2 
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