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Seæores 

Si PERINFENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

Re: Expediente No. 06-002.051 

Solicitud de patente de invenciOn titulada: "DERIVADOS DE QUINOLINA Y 

QtINAZOLINA QUE TIENEN AFINIDAD HACIA RECEPTORES LW 

TWO 5HT1" 
/ 

Solicitante: GLAXO GROUP LIMITED. 

Nuestra Re(.: P2006/000003 

RESPUESTA AL OFICIO No.5196 NOTIEICAIO POR FIJACION EN LISTA 

No. 131, DE FECHA 8 DE MAYO LW 2009 

(EXAMEN 1W FONDO) 

CARIOS R. OLARTE. mayor de edad y vecino de Bogota, identificado tat como aparece 

al pie de on firma, en on carªcter de apoderado de la sociedad solicitante, como consta en 

[a sustituciOn de porter adjunta, me permito manifestar to siguiente ante et auto emaiado 

ixir ese Despacho. dentro del plazo legal de previsto en et articulo 45 de Ia Decision 486, 

en los siguientes tdrmi nos: 

En primer lugar y con el Ænimo de brindar mayor etaridad a la materia reivindicada. 

’lie permito presentar un Capitulo Reivindicatorlo Modificado, que reemplaza en so 

oLiliduci al Capitulo Reivindicatorio presentado at momento de radicar esta solicitud. 

Vj enonces, Cl CapiiuIo Reivindicatorio Modifleado corniene Jos siguieMes camhios: 
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Reiyindicacion 
/ 

Mudificaciones 
original 

7 y II a 18 Eliminadas.____________ 
Nueva ReivindicaciOn 1, se limita ci significado de R3 yR4. 

- Encuentra soporte en la pÆgina 11 de la Deseripción. 

6, 8, 10, 19 
y 

20 Nuevas Reivindicaciones 2-6. 

Valga anotar que las modificaciones efectuadas al Capitulo Reivindicatorio cumplen a 

cabalidad con In estipulado en el ArtIculo 34 de la Decision 486, ya que Østas de ninguna 

manera implican una ampliaciOn de ía protección correspondiente a la divulgaciOn 

contenida en la solicitud inicial. 

2. a- El Examinador argumenta que ía Reivindicación I es exeesivamente amplia 

y reclama un nUmero ilimitado de compuestos. Adicionalrnente, ci Examinador seflala que 

algunos tOrminos tales como "arilo" y "cuando R3 y K4 son tornados juntos", son demasiado 

amplios. Dc manera similar, ci Examinador arguments que la expresión "tal come" es 

indefinida y da lugar a un mayor nümero de sustituyentes que aquelios indicados en la 

reivindicacion. 

b- i) En primer lugar, debo subrayar que el Manual Andino de Patentes 

(MAP) establece que In Descripción debe estar escrita en ci lenguaje propio del carnpo 

tecnico de la invencion. Adicionaimente ci MAP menciona que "el propOsito de la 

DescripciOn es garantizar que La solicitud contiene La informacian suficiente para que una 

persona versada en ci arte pueda eventualmente reproducir la invención".t 

En el presente case, los tØrminos "arilo", y "cuando K3 y R4 son tornados juntos" son 

perfectamente entendibles por cualquier persona medianamente versada en el campo 

quimico. Per 10 tanto, y cumpliendo a cabalidad con las disposiciones del Manual Andino 

de Patentes, toda persona con experiencia elemental en quimica orgÆnica entenderia que 

estos tØrminos tienen ci propØsito de ilustrar las caracteristicas de la invención y no de 

abarcar materia mÆs aila de la definida. 

Adicionalmente, la presente invención incluyc numerosos ejemplos (170 ciemplos) en Los 

que Sc iiustra y Se da soporte para gran variedad de sustituyentes y modalidades de Ins 

compuestos de interØs. 
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Asi mismo In Descripción contiene defrniciones completas que ilustran el alcance de los 

tºrminos incluidos en las reivindicaciones, ejemplificando igualmente muchos de los 

significados preferidos para dichos tØrminos Æginas 2 a4 de Ia Descripcion). 

Finalmente, vale ía peen anotar que el uso de estos tØrminos y otros analogos que indican la 

posibilidad de obtener In invenciOn en diversas modalidades que cubren In totalidad del 

concepto inventivo desarrollado, es una prÆctica aceptada a nivel mundial en el ambito de 

Ins patentes, e inclose Is misma SIC ha conferido el privilegio de patentes para invenciones 

que incluyen dichos tØrminos. 

ii) En cuanto a In expresión "tal como", me permito seflalar que In 

Reivindicacion 7 que la comprendia, ha sido elimthadas del Capitulo Reivindicatorio 

Modificado. 

iii) Por otra pane, y en relación con la amplitud de la Reivindieacion 1, 

me permito subrayar que con el propósito de facilitar el tramite de la presente solicitud, y 

sin que esto signifique una aceptación a los argumentos del Examinador, In nueva 

Reivindicacion I ha sido limita& drasticamente. Especificamente, In definicion pain ha y 

11], en It3 yR4 fue restringida ala modalidad de In pagina 5, lines 16 ala pÆgina 6, lInea 15. 

3. a- El Examinador establece que ci proceso de In ReivindicaciOn II es inconciso 

puesto que no define las condiciones de conversion iii los productos finales. Igualmente, el 

Examinador seflala que In Formula VII no es clara. 

Considero superada Is anterior objeciOn, en tanto pie la ReivindicaciOn II 

ha sido eliminada del Capitulo Reivindicatorio Modificado. 

4. a- El Examinador seæala que las Reivindicaciones 12-18 no son patentables 

porque reclaman uses y metodos de tratamiento. 

Considero superada Ia anterior objeciOn en tanto que las Reivindicaciones 

12-18 han sido eliminadas del Capitulo Reivindicatorio Modificado. 

5. a- El Examinador indica que In Descripción divulga  an pKi mayor a 6.0 pero 
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Eli respuesta. me permito seflalar que todos los compuestos que Se 

ciicuentran dentro del aleance de la nueva Reivindicación I han sido evaluados en el ensayo 

LL 5-FiTI.\ en las pÆginas 24-25 de Is Descripción. Especificamente. los Ejernplos 1-39, 

43-61. 63-88. 93. 88. 101. 103. 106-110, 121, 130, 141, 142, 145-153, 156-163, 167. 168 y 

I 70 evaluados. presentan actividades biolOgicas superiores a 6.0. Dc estos ejemplos. los 

I ieniplos 1-76. 78-96. 98-102, 104-127. 129-135, 137-154. 
y 

156-170 presentan 

actividades bioógicas superiorcs a 7.0. Los Ejempios 1-17, 19-51. 53, 55-60, 62, 64-76. 

7990 92-96. 98. 101. 104-108. 110-117, 119-127. 130-135, 137-146, 148-154, 156-165 y 

16’-170  presentan aeth idades bioiOgicas superiores a 8.0.  

5. Poi  todo lo anterior. considero que las objeciones presentadas per ci Examinador en 

u c\anlcn de fondo No. 983 han sido resueltas y por consiguiente solicito respetuosamente 

que ci Despacho emita on segundo examen de fondo donde se pronuncie sobre los 

requisitos de patentahiiidad. en particular respecto de In novedad y ci nivel inventivo. Dc 

lo coiilrario. ruego se tengan por cumplidos tales requisitos, en tanto no Se iogro desvirtuar 

]JiIhLIflO de ellos por paite del Despacho. y se proceda con Ia concesión de Ia patente. 

\ ten ta III ente. 

CC. No. 79.782.747 de Bogota 

I P. 74.295 

\ flexos: 

- Capiwlo Rei’ indieatorio Modificado 

S tit I ución de poder 
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Seæores 

SUPERINTENDENCA DF. INDUSTRIA Y COMERCIO 

DIVISION DE NUEVAS (:REACIONES 

Re: Expediente No. 06-002.051 

Solicitud (IC patente (IC invenciOn titulada: "DERIVADOS DE QUINOLINA Y 

QULNAZOLINA QLE TIENEN AF1NIDAI) HACIA RECEPTORES DE TWO 

511T I" 

Solicitante: CLAXO GROUP LIMITED. 

Nuestra Ref.: P2006/000003 

SUSTITUCION DE PODER 

.1. IAN RAISBECK LLINAS, mayor de edad y vecino de Bogota D.C., identificado como 

aparece al pie de mi firma, en mi carÆcter de apoderado de la sociedad de la referencia, 

respetuosamente me permito manifestar que SUSTITUYO ci poder a mi conferido per la 

mencionada sociedad. en ci doctor CARLOS R. OLARTE, mayor de edad, domiciliado en 

Bogota D.C.. identificado Coil In CØdula de Ciudadanla No. 79.782.747 de Bogota, y portador de 

Tarjeta Profesional de Abogado No, 74.295 expedida por ci Consejo Superior de In Judicatura, 

para que sea ci quien en adeIante asuma el trÆmite de Ia presente acción. 

El apoderado sustituto conscrva las mismas facuitades del principal. 

Atentarnente. 

J. IAN RAISI3ECK 
C.C. No. 79.376.996 de Bogota 
’[P. 135.799 del C. S. de Ia J. 
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Expediente No. 06-002.051 
Examen de foudo 

F12006/000003 

CAPITIJLO REIVIIMDICATOEIO MODIFICADO 

(PRJMfR EXAMEN BE FONDO) 

1. Un compuesto de formula (Ib) o una sal farmacØuticamente aceptable del 

mismo: 

(lb) 

donde: 

R1 es ha!Ogeno, ciano, aiquiloC , alcoxiC1, haloalcoxiC1_o o haloalquilo C1; 

XesNOCH 

R3 yRt son independientemente hidrógeno, aiquilo C1 aiquil C16suIfonilo 0 Un 

grupo que tiene In fOrmula (ha): 

* 
N’ 

D 
E 

(Ha) 

donde 

A es oxigeno o azufre; 

D es -(CF12)-, -(CH2)iO- o 

es 0, 1,2, 3,4; y 

£ es alquilo C1, cic!oalquilo C7 (opcionalmente sustituido por UflO 0 mÆs 

sustituyentes independienteniente seleccionados entre halOgeno, hidroxi, oxo, 

alquiloCi, ciano, CF3, OCF3, alcoxiCi y alcanoilo Ci), a arilo (opcionalmente 

PÆgina I do 4 
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sustiluido par uno a mas sustituyentes independientemente seleccionados entre 

halogeno, aIquiIoC1, CF3, ciano, hidroxi, aicanoi!oCto y aIcoxiCi); 0 

on grupo que tiene la fOrmula (IIB) 

AD 
E 

donde 

A es oxIgcno a azufre; 

D es -(Cl-12)r, -(C112)10- a 

tesO, 1,2,3,4;y 

E es aiquilo C1, eicloalqui!o C7 (opcionalmente sustituido par uno a mÆs 

sustituyentes independientemente seleccionados entre halógeno, hidroxi, oxo, 

aiquiioCj , ciano, CF3. OCF3, ;leoxiCi y aicanoilo C14, o arilo (opcionalmente 

sustituido por uno o mÆs siistituyentes independientemente seleccionados entre 

halOgeno, aiquiloCi 6, CF3, ciano, hidroxi, alcanoiloCjo y aicoxiCi4; 

o R3 y R4, junto con ci Ætomo de nitrOgeno al que estAn acoplados R3 y R4, forman 

on grupo heterocIclico de 3-7 miembros monociclico a on grupo heterociclico de 8-11 

miembros biciclico, en el que cada grupo estA opcionalmcnte sustituido por uno a mªs 

sustituyentes seleccionados entre haiógeno, oxo, alquiloCi, ciano, CF3, alcoxiCi_6, 

aicanoiioC1_6, arilo y ariIaIquiIoCi (en el que el arilo ye1 ari1aiquiloCi estÆn adcmas 

opciona!mcnte sustituidos por uno o mÆs de halOgeno, oxo, alquiloCi, ciano, CF3, 

alcoxiC1 a alcanoiloCi4. 

2. Un compuesto de acuerdo con la ReivindicaciOn 1, donde E es on anilio de 5-7 

miembros aromÆtico monociciico donde uno a mÆs de los Mamas de carbono en el 

anii!o es opcionaimentc reemplazado por un heteroatomo independientemente 

seleccionado entre nitrOgcno, oxigeno y azufre, en el que ci aniilo estÆ opcionaimentc 

sustituido por UflO 0 mÆs sustituyentes independientemente seleccionados entre oxo, 

halOgcno, alquiloCi6, ,CF3, ciano, hidroxi, alcanoiio Cl y aicoxiC1 
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3. Un compueste de acuerdo a las Reivindicaciones I y 2, deride en el que R3 yR., 

junta con el Ætomo de nitrógeno al que estân acoplados R3 y R1, forman un grape 

heterociclico de 4-6 miembros menociclico opcionalmente sustituido per uno o mÆs 

sustituyentes scieccionados entre oxo, halOgeno, alquila C1, ciano, CF3, alcoxiC1, 

aIcanaiioC1, arilo y arilalquiIoC1 (en ci que ci arilo y el arila1quiioC1 son ademas 

opcionalmente sustituidos por uno o mÆs de halógeno, oxo, alquiIoC1, ciano, CF3, 

aJcoxiC1 o aicanoiloCi4; a R3 y K4, junto con el Ætomo de nitrógeno a! que estan 

unidos R2 y R3,- forman un gnipo heterocic!ico de 8-10 miembros biciclico 

opcionalmente sustituido por uno a mÆs sustituyentes seleccionados entre oxo, 

haiOgeno, a1quiIoCi, ciano, CF3, alcoxiC1, alcanoiloC1, arilo y arilalquiloC16 (en ci 

que el arilo ye! ariiaiquiioC1 son ademÆs opcionalmente sustituidos por uno o rods de 

halogeno, oxo, aIquiioCi, ciano, CF3. aIcoxiC1 0 alcanoi!oCi4. 

4. Un compuesto de acuerdo ala ReiyindicaciOn 1, que es: 

3-(3-{2-[4-(2-metiI-S-quinolini-I-piperazinii]eIil)feni-1,3_oxazo!idjn-2_ona; 

N-(3-{2-[4-(2-metil-5-quino!ni})-1..piperazjnij]etii}feni_y_feniiurea; 

N-[2-(metiloxi)feni!]-N-(3-{2-[4-(2-mctii-5-quinoiinil)1_ 

piperazinii]etii}fenil)urea; 

I-(3-{2-[4-(2-metii-5-quinolinifl-1-piperazinilJetiI}feni-2imidazjIidinona; 

2,4-dimetil-N-(3-{2-[4-(2-metil-5-qujnoiini-1-pjperazjnil]etji}fenif)_I,3tioi_ 

5-carboxamida; 

N-(3-{I-hidroxi-2-[4-(2-metil-5-quinolinifl-i-piperazinhl]etil}fenjQ_2,4..djmetjl 

i,3-tiazoi-5-carboxamida; 

2-fluoro-N-(3-{2-[4-(2-meti!-5-quinaIinh1)-1-piperazinil]eti1}fenibenzamjda; 

3-(3-{2-[4-(2-metil-5-quinoIiniI)-i-piperaziniI]propyi}fenj-1,3-oxazo!idjn_2-

ona; 

3-(3-{2-[(2R)-2-metil-4-(2-metii-5-quinolinifl-1-piperazinil}etjl}fenjl)_I,3_ 

oxazohdin-2-ona; 

l-metiI-3-(3-(2-[4-(2-metil-5-quinoIinil)_1_piperaziniI]etjj}fenj_2_ 

imidazalidinona; 

i-(4-fluoro-3-{2-[4-(2-metii-5-quinolini!)-I-piperazinjl]etjl}feni_2_ 

imidazolidinona; 
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3-(4-tluoro-3-{2-[4-(2-metil-5-quinolinil)-1-piperazinil]etil}fenil)_I,3 

oxazolidin-2-ona; 

1-(3-{2-[4-(2-metiI-5-quinoIiiiiI)-1-piperazini!]etj1}fenj1)2,44mjdoIjdthdjona; 

1-(3-{2-[4-(2-meti!-5-quinolinhl)-I-piperazinil]etj1}fenil)-1,3_djhidro2H_ 

imidazol-2-ona; 

l-meti!-3-(3-{2-[4-(2-metil-5-quinolinhl)-1-piperazinh!]etjl}fenjl)_1,3_djhjdro 

2H-imidazol-2-ona; 

4,4-dimetii-1-(3-{2-[4-(2-metil-5-quinoljnhl)-1-pjperazjnjl]etjl}fenjl)_2 

imidazolidinona; 

o una Sal farmaceuticamente estable de los mismos. 

5. Una composición fannaceutica que cornprende un compuesto de acuerdo a 

cualquicra de las Reivindicaciones I a 4y un vehiculo o excipiente farmacºuticamente 

aceptable 

6. Un procedimiento para la preparaciOn de una composiclØn farmacØutica como Se 

defrnio en la Reivindicacion 5, que comprende: mezclar un compuesto de acuerdo a 

cualquiera de ]as Reivindicaciones 1 a 4 y on vehiculo o excipiente farmacØuticamente 

aceptable. 
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Patente de Modelo de Utilidad i:i 

Cap. I El Cap. 11 Z 

300 

No. Sol. Internacional PCT/EP2004/008000 
Fecha de PresentaciOn Internal. 15-07-2004 

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 
de la DecisiOn 486 de la ComisiOn de la Comunidad Andina, se le cornunica: 

1. Documentos estudiados 

DescnpciOn: Folios: 131 a 253 (come se radico inicialmente) 

Reivindicaciones: Folios 254 a 263 (comose radicoinicialniente) 
Folios (modificacion) 

Pricridad: Folio: I 
Fecha: 18-07-2003; palsy nUmero: 0316915.8 

2. Objeto de la Invención 

Titulo de la invenciôn: "DERIVADOS DE QUINOLINA Y QUINAZOLINA QUE 
TIENEN AFINIDAD HACIA RECEPTORES DE TIPO 5HT1" 

Problema TØcnico Flanteado: La necesidad de compuestos que posean afinidad 
hacia receptores del tipo 5-HT1, Utiles para el tratamiento de enferrnedades del 
SNC. 
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3. De la solicitud de Patente 

a. Reivndicaciones (artIculo 30 D 486) 

Los tØrminos arilo’ y heterociclilo" le restan concision a la solicitud por cuanto 
describen un elevado nümero de compuestos posibles los cuales no se delimitan 
dentro de la descripcion. Arilo corresponde a cualquier anilla de tipo aromÆtico que 
puede estar conformado por uno a mas anillos fusionados y que puede contener 
uno a mÆs heteroatomos en diferentes pasiciones dando lugar a compuestos 
qulmica y funcionalmente diferentes entre si, como fenil, naftaleno, antraceno, 
prrolilo, indolilo, tetrahidrobenzofuranilo etc. Igualmente al utilizar el tØrmino 
heteroclolico no se especifica la cantidad tipa y posiciones de los heteroÆtomos y si 
estos anillos estan saturados o poliinsaturados. El solicitante debe limitar su 
reclamaciOn a aquelfos compuestos que se encuentren soportados en la 
descrpciOn y sabre los que exista informacion que soporte su utilidad para 
solucfonar el problema tØcnico planteado. 

La rewindicaciOn 1 carece de concisiOn debido al elevado nUmero de sustituyentes 
posibles para los radicales R3 y R4 especialmente en el sustituyente "E", los 
cuales presentas marcadas diferencias estructurales entre si ya que van desde 
cadena ahfaticas hasta anillos arornØticos sustituidos. El solicitante debe limitar su 
redamaciOn a aquellos compuestos que se encuentren enteramente soportados en 
la descripciôn y que Sean una soluciOn al problema tØcnico planteado. En los 
ejemplos preferidos par esta solicitud el anillo fenil esta sustituido par: 

- Oxazolidirt-2-ona 
- N-fenilurea 

Urea sustituida 
- Imidazilidinona 
- Tiazot-5-carboxamida 
- Benzamida 

Las reivindicaciones mencionadas no cumplen con el requisito de concision de 
acuerdo al art. 30 de la Decision 486yfa art.22 Tratado PCT. 

4. Respuesta a los Argumentos del Solicitante 

El solicitante entrega un nuevo capitulo reivindicatorio de   reivindicaciones (folios 
296 a 299). Luego del estudiQ de este documento, esta oficina establece que el 
mismo noes una ampliacion de la materia contenida en la solicitud original y par Jo 
tanto es aceptado para el estudio de Patentabilidad. 

El solicitante argurnenta que el tØrmino arilo" es perfectamente entendible por 
cuaJquer persona medanamente versada an el campo quimico. Por Ia tanto toda 
persona con experiencia elemental en quimca orgªnica entenderia que estos 
tØrminas tienen el propOsito de ilustrar ]as caracteristicas de Ia invenciOn y node 
abarcar materia rnÆs allÆ de la definida. 

Esta oficina remfte al solicitante al artIculo 30 de la DecisiOn 486 en donde so 
establece quo as revindicacianes deben ser claras y concisas y estar enterarnente 
sustentadas par Is descripciOn. Los tØrminos arilo" y 1-ieterocicuco" de la 
reivindicaciOn 1 carecen de concision puesto que cualquier persona can 
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ejemplos de homociclicos y entre los heterociclicos podemos tener incluso anillos 
fusionados de dos a mas ciclos con heteroÆtonias coma N, 0 o s, entre los que se 
encuentran et pirroiHo, tienilo, furilo, indolilo, quinoxalinilo, etc., los cuales son 
mencionados por el solicitante en la descripciOn en la pØgina 3 (folio 133). Asi, 
existe un elevado ncimero de compuestos que presentan propiedades arornÆticas y 
por lo tanto se encuentran agrupados an el tØrrnino "arilo", por lo que la 
retvindicaciÆn 1 carece de concisión. 

Iguatmente, el tØrmino heterociclica representa un elevado nümero de compuestos 
ya que esta expresión se refiere a anillos que contienen uno 0 mâs heteroÆtonios, 
en donde el nUmero, tipo y distribuciOn de los heteroÆtomos puede variar; 
igualmente esta expresiôn abarca biciclos, saturados e insaturados, lo que 
comprende una gran cantidad de materia con propiedades fisicoquimicas 
diferentes. Noes posible a partir de Ia informacion de actividad proporcionada porel 
solicitante en el folio 157 (pag 27) de la descripción, establecer si a pesar de tales 
diferencias estructurales contenidas en dichos sustituyentes los compuestos 
reclamados continOan siendo una soluciOn al problema tØcnico. En conclusion para 
el tØcnico media en la materia es claro que las expresiones arilo y heterociclico 
abarcan una amplia cantidad de materia y par lo tanto la reivindicacion 1 carece de 
concision  

El solicitante arguments que la descripcion contiene definiciones completas que 
liustran el alcance de los tØrminos incluidos en las reivindicaciones, ejemplificando 
igualmente muchos de los significados preferidos para dichos tØrminos. 

Esta oficina se permite aclararle de rnanera respetuosa al solicitante, que las 
reivindicaciones deben ser claras y concisas por Si mismas para que se pueda 
determinar sin ambiguedad haste donde Ilegan los derechos del titularde la patente 
sin necesidad de remitirse al capitulo descriptivo. 

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la ComisiOn de la Comunidad 
Andina se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de sesenta dias 
contados a partir de la fecha de notificaciôn de la presente comunicadôn. En caso 
de no dar respuesta al presente requerimiento, a si a pesar de la respuesta 
subsistieran los impedmentos para ia concesiôn, se denegarØ la  patente. 

Notifiquese et pres9nte ofp6)onforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), 
del capituFo quinto/del tijdlo Ø’rimero de la  Circular [mica No lOde 2001. 

ALIX CARME)(IZA CESPEDES DE VERGEL 
Jefe de Division de Nuevas Creaciones 

El anterior requerirniento fue notificado par fijaciÆn en lists, de fecha 

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO 


