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REF EXPEDIENTE No.: 06006399 

� PATENTE: DIAMIDAS DEAMINOACIDOS EN POSICION NO 
UTILES CUMO ADYUVANTES PARA LA ADMINSITRACION DE 
AGENTES BIOLOGICOS ACTIVOS 
SOLICITANTE LABORATORIOS FARMACEUTICOS ROVI 
S.A. 

ASUNTO: SOLICITUD ESTIJDIO DE FONDO 

DILIA ROnRIGUEZ DALEMAN, an mi condicion de apoderada de la Sociedad 

,. solicitarite, Nor el presente escrito atentamente soticito a Usted qua habiØndose 

surtido la publicacion de la presents solicitud, an Is Gaceta de is Propiedad 

Industrial No.578 de fecha Julio 31 de 2007y Be proceda cone’ estudlo de Fondo. 

Para tal fin me permito anexar Is tasa correspondiente. 

Agradezco continuer con el presents tramite. 

9UtZE 
CC. 41.654,8V2 Bogota 



Industila y Comerelo 
SUPERINTE ND E NC IA 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

RADICACION EXPEDIENTE No. 06-06399 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCIdN 

� 
FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 578 DE 

FECHA 31 DE JULIO DE 2007 EL TERMINO IHABIL SEJALADO PER LA LEY 

EXPIRA EL 26 DE OCTUBRE DE 2007 

NOTA: Dentro del plazo de los sets (8) meses siguientes a paifir de la fecha de publicaciOn 
en Ia gacota de Propiedad Industrial, deberà solicitar y cancelar el examen de 
patentabilidad so pena de que to solicitud caiga en abaridono, de acuerdo con to 
establecido en el Articulo 44 de Ia Decision 466)2000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS. 

SI  NO X 
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237,20, 239141307/66, AMP 03/10 Cheshiro SKID 4TG (GB). MCRRECHER, Darren 
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VC, VN, VU, CA, ZM, 1*. 
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CF, CO. Cl, CM, GA. ON, OQ. 
[GB/SB]; Alder]ey Park, Macrksuald, Choshira SKID OW, Mt. OF, NE, IN  TO, TO). 
4TG (GB). CAULKETT. Peter, WLlliam, Rodney 
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In 
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(A5), 

(5,) Abt tract: The inveotio tt ra]atos to LIla USC of a coniponnd of Formula () or a salt. sob,etc or pLodrug thascot, ,’hcrcin Rt, 
R. n sad or are as descphed the speaiftcation. is, the preparation of a nisdic’an,eet [or the trecenC or prevention of a disease 
Co toil tis,n toodisted thioegh a] ucokittase (GLK), each as type 2 diabetes, Ile investdon also re]sLes to a nova] group of co tnpound 
of Formula (I) and no methods for prepsdng sompou ads or Fonnula (I). 
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CLAIMS: 

L The use of a compound of Formula (I) or a salt, solvate or pro-drug thereof, in the 

preparation of a medicament for use in the treatment or prevention of a disease or 

5 medical condition mediated through ULK: 

M 
CO 

Formula (I) 

wherein 

in is 0, 1 or 2; 

10 nisol,2,3or4; 

and ii + in >0; 

each R’ is independently selected from OR. -(CH2)140H, -CH3, -(CH2)i4CH3aFa, 

-OCH3Fa, halo, Cialkyl, Cualkenyl, C1alkynyl NH2, -NH-Cp4aIkyl, 

-M-di4Calky1), CN, fonnyl, phenyl or heterocyclyl optionally substituted by 

15 C1.6alkyl; 

each R2 is the group Y-X. 

wherein each X is a hnker independently selected from: 

-O-Z-, -O-Z-O-Z-, -C(0)O.Z-, -OC(0)-Z-, -S-Z-, -SO-Z-, -SO2-Z-, -N(l<6)-Z-, 

-N(R)SO,-Z-, -S03N(R)-Z-, -(CHz)-, -CHCHZ, -CC-Z-, -N(R6)CO-Z-, 

20 -CON(R6)--Z-, -C(0)N(R6)S(0)2-Z-, �S(0)2N(R6)C(0)-Z-, -C(0)-Z-, -t. 

-C(0)-Z-O-Z- -N(R)-C(0)-Z-O-Z-, -O-Z-N(R5-Z-, -O-C(0)-Z-O-Z- or a 

direct bond; 

each Z is independently a direct bond. C2alkenylene or a group of the formula 

-(CH2)-C(R6a
 
)r(CH2)r, 

25 each Y is independently selected from aryl -Z’ -, heterocyclyl-Z’-, 

C3.,cycloa1kyl-Z1-, Ci6alkyI, C2alkenyl, C2alkynyl, -(CHz)L4CH.aEa or 

-CH(OH)CH,.aFa; wherein each Y is independently optionally substituted by up 

to 3 R4 groups; 
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eadi it4 is indepeedefly stItctettom hmo. -C%i-aFm,CN, NH3, Cjakyl, 

-QCj4alkyl, -COOH, -C(0)OC,ealkyI, OR or phenyl optionally 

substituted by C14alkyl or .C(0)OCI-Galkyl. 

or R5-X’., where X’ is independently as defined in X above and R is 

5 selected from hydrogen, C1.aIkyl, -CH3aF,, phenyl, naphthyl, 

heterocyclyl or C3.7cycloalkyl; and R5 is optionally substituted by one or 

morn substituents independently selected from: halo, C16alkyl, 

-OC16alkyl, -CH3,F4, CN, OR, NH3, COO}{. or �C(0)OCa!kyl. 

each Z’ is independently a direct bond, C2.6alkenylene or a group of the 

10 formula -(CH2)p-C(R613-(CH2)q-; 

Rail selected from phenyl or a heterocyclyl, and j3 is optionally substituted by one 

or morn R’ groups; 

R6 is independently selected from hydrogen C,.alkyl or -C2.4alkyl-O-Ci4alkyl; 

It6a is independently selected from hydrogen, halo, C1.fllkyl or 

15 -C24alkyl-O-C 4alkyl; 

each R7 is independently selected from: 

Cisalkyl, C26alkenyl, C26alkynyl, (CH2)0.3aqI, (CH2)03heterocyclyl, 

(CH23C3,cycloalkyl, OR, Clalkyl-OH, halo, C,.6alkyl-halo, OC.6alkyt, 

(CH2)03S(0)02Rs, SH, SO3, thioxo, NH2, CN, (CH2)03NHS02R8. 

20 (CH2)o3COOH, (CH2)orO-(CH3)o3R’, (CH1)o,C(0)(CH2)03R8, 

(CH2)0.3C(0)0R8. (CH2)o3C(0)NH2, (CH2)o3C(0)Nfl(CH3)o3R8 

(CH2)o3NH(CH2)o3R8, (CH1)o.3NHC(OXCH2)o,R8; (CH3)o312(0)NHS02-R8 and 

(CHz)03SOzNHC(0)Rs wherein an alkyl chain, cycloalkyl ring or heterocyclyl 

ring within R7 is optionally substituted by one of more substituents independently 

25 selected from: Cj4alkyl, OR, halo, CN, NH2, N-CI4a11c)damirlo, 

-di-C,4alkylaxnino and OC14alkyl; 

R5 is selected from hydrogen. Cisalkyl, aryl, heterocyclyl, C3.7cycloalkyl, OR, 

Ct,alk?l-OiT, COOH, C(0)OC16alkyl, N(R6)Cj alkyl, OCtsilky, 

Co4alkylOC(0)Cj.a]kyl, C(OHCl.6alkyl)C[4a1kyl; wherein an alkyl chain or 

30 aryl, bettrocIctJl or cycitialkyl sing within R8 is optionally uabMit%ed by one of 

more substituents independently selected from: C1.4a]kyl, OR, halo, CN, NH2. 

-NH-C1a]kyl, -N-di-(Ctnlkyl) and OCp4alkyl; 
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each as independently 1,2 or 3; 

p is an integer between 0 and 3; 

q is an integer between 0 and 3; 

and p + q <4. 

5 provided that when R3 is 2-pyridyl and X is other than -Z-, -C(0)-Z-O-Z-, 

-N((R6)-C(0)-Z-0-Z or -O-Z-N0t)-Z-. then R3 cannot be mono-substituted at the 

5-position with all R7 group selected from COOH or C(0)OC1.6alkyI. 

2, 
A pbitnaceuticat compotition comprising a comcstd of Forrana (1) W claimed in 

10 claim I, or a salt, solvate or pro-drug thereof, together with a pharmaceutically-

acceptable diluent or carrier for use in the preparation of a medicament for use in the 

treatment or prevention of a disease or medical condition mediated through (iLK. 

3, A compound of Formula (li) or a salt, solvate or pro-drug thereof 

CO 

15 

Formula (Ib) 

wherein 

in is 0, 1 o 2; 

tis1,2oc3; 

20 and n+mis2or3; 

each Rt is independently selected from OH, -(CH2)140H, -CH3.0F, -(CH2)t.4CH3.IF" 

�0CH3.F. halo, OCR3, C2H30, CH,C(0)O-, Ci.salkyl, C2.6alkeny], C2. 

6alkiiyl, -NThC1.4alkyl, -N-di-(C14a119l), CN, fortnyl, phenyl or 

heterocyclyl optionally substituted by Cialkyl; 

25 each 1(2 is the group Y-X-

with the proviso that Y-X- cannot be CH,O, C21450 or CH,C(0)O-; 

wherein each X is a linker independently selected from: 

-O-Z-, ’O-Z-O-Z-, -C(0)O-Z-, -OC(0)-Z-, -S-Z-, -SO-Z-, -S01-Z-, N(Rd)Z, 

-N(R6)SOz-Z-, -S02N(R)-Z-, -CHCH-Z-, -CC-Z-, -N(R6)CO-Z-, 
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Abogado 
DILIA RODRIGUEZ DALEMAN 

ASUNTO Radicacion 06006399 
TrØmite 002 
Evento 001 
ActuaciOn 430 
Oficic 
Folios 8 

Patents do lrivenciOn LJ Patente de Modelo de Utilidad fl 
Via Nacional 

Via PCT (fase nacional)IT] Cap. IEl  Cap. II x 

No. Sol. Internacional PCT1ES20041000346 
fecha de Presentacion Internal. Julio 23 de 2004 

Como resultado del examen de rondo, realizado con fundamento an el artrculo 45 de 
Is Decision 486 de Is ComisFOn de ]a Cornunidad Andina, sole cornunica: 

1. Docunientos estudiados 

1.1. Descripcian: Folios; 89 a 128 como Se radico inicialmente 

1.2. Reivindicacionos Folios; 129 a 132 como se radioo inicialrnente 

� 

1.3. Prioridad ES P00301781 del 28 de Julio de 2003 

2. Objeto do Is invencian 

� Titulo: DIAMIDAS DE AMINOACIDOS EN POSICION NO a UTILES COMO 
ADYUDANTES PARA LA ADMINISTRACION DE AGENTES 
BIOLOGICOS ACTIVOS 

El objeto de Is presente solicitud de patents de invonciOn consists an: 

� Reivindicaciones 1 a 4; Diamidas de arninoacidos an posiciOn no a do 
formula (1) 

� Reivindicaciones 5 a 12: ComposJcionos farmaceuticas 

� Reivindicaciones 13a 14: Usos 



El problems planteado an Is presents solicitud as proveer nuevas Diamidas de 
aminoacidos en posicion no a tiFes como adyudantes pare la administraciOn de 
ingredientes actIvos bIolOgicos. 

Para resolver este problems tecnica. Is solicitud an estudlo proporciona 
Dianiidas do aminoacidos on posicion no ode fOrmula (1) y Bus composicionos 
farmaceutioas. 

El objoto be Is invention definido anteriormento so clasifico de acuerdo con Is 
IPC: AOl K 47/18 y A61  47112 

3. De Is solicitud de Patente 

3.1 Titulo 

Se recomienda no rrencionar su USO an el tjtulo, ya qua los mismos no Son 
patentables; y Si ajustarse a lo quo so doses proteger. 

3.2 Reiviridicaciones (ariroulo 30 D 486) 

La Reivindicacion 1, no Se encuentra definida do manera inequivoca el 
compuesto de fOrmula (1)! y la misnia osta caracterizando un compriesto 
no soto pot su es%ruo%ura qthmica sino par su uscr racer Is acarac6n 
pertinente. 

� La Reivindicaciones 5 y sus dependientes; estan reivindicando una 
combinacian del compuesto be formula (I) con otros ingredientes activos; 
as mismas no so aceptan pot no encontrarso soportadas de manera 
suficiento an el capitulo descriptivo. 

� La ReivindicaciOn I: la patabra y/o exprosiOn:’solos o asociados; no as 
concise ; pot tanto no permute delimitar Is rnateria, aliff a proteger. 

Par Ic anteriormente oxpuesto, es preciso que senale el alcance do su invenciOn 
y realico las modificaciones portinontos Para ernitir un concepto. 

4. Reivindicaciones relatives a un use a a un uso distinto (articulos 14 y 21 D 486) 

Las Reivindicacionos 13 a 14 reclanian Uso y de acuerdo con Is legislaciOn 
Colombians, ci usa reclamado No so considers pars protecciOn por patents. 

5. Determnaoion del Estado deja Tactics 

La fecha qua Se he tenido an cuenta pars determiner el Estado do Is monica as. 

Fecha de presentacion de Is solicitud prioritaria: Julio 28 de 2003 

Teniendo an cuonta Is fecha indicada Se consultaron las bases be datos y los 
archivos con quo ouenta la enticed con fecha de publicaciOn anterior y as 
encontraron los siguientes docuniontos qua anticipan er objeto do 08th solicitud; 
aclarando qua esta bsqueda Se realiza 6nicamente Para aquellas partes qua 
pareoen ser claras y10 concisas: 
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NM 
I NO I 000urnento I Titulo Fecha do publicacjoa 

DI WO 031015774 
COMPOUNDS EFFECTINGFebrero I I 27 do 

GLUCOKrNASE 2903j 

6. AriÆlisis do patentabilidad (artJculo 14 0486) 

6.1 Novedad (articulol6 0486) 

RoivEndcaciOn 1: Diarnidas do aminoacidos an posicion no ode formula (1) 

ReivindicaciOn 5: Cornposiciones farmacØuticas 

CARACTFRISTICAS ESFNOIALES OF LA Dl WO 03/015774 
SOLJCIIUD_COLOMBIANA_No._06-006399 

Diamidas de aminoaoidos en posicEôn no ode f6rmula 
______________________________ 

. Un compuesfo de fàrmula (I): 

(1): 

(Rl);çL_c6NHt 

(R) 

2 S P2nuu]2 CO 
Cit Dojide; 

Donde: 
(RI )rn HSOgsno, OH, opolonairnente sLIstituidos; 

RI Haidgeno, OH, solos o asoojados siendo m I 

Hidrgeno (R2)n= cuando n0 R2 no eiste. Per Canto 
corresponds a Hidrooeno 
R3 Fend, opolonalniente sustiluido por 16 mae 
grupos R7 

- 

R2 Hidr6gsno 
. HtdrOnerio 

RTh (cH2)c-ac(o)NH(cH2)o-3R8, en donde: 

OH2)0-3 cero (0) 
0 NH(CH2)nOOOH 0(0) 

Oonde NH 
(CH2)G 3= doe 6 trØs (2 6 3) 
R8COOH 

PÆgs. 142 a 144 del Documents 
Coniposiciones Farmnceutis Coniposiciones Farniaceulicas 

__________________ Pag. 144 del Docuniento  

Tenienda an cuenta el objeto dole invencion, Dl ya divulga las Dianiidas de 
amFnoaojdos bajo Is fOrmula (F) de Is solicitud tal coma Se expone an el cuadro 
comparativo. En consecuencia, os compuestos reclamados asi coma sus 
composiciones farmacØuticas quo los contierien, no son nuevos. 

7. Conclusion: 

Los requisitos de pateritabilidad de Is presents solicitud Se encuentran afectados 
as!: 



I  N  Documento N evindicaciones I  
Requisito que afeota afectadas 
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- 1 a 12 Novedad I 

En cumplimiento de! arfiouro 45 de Is Decision 486 de Is Comisian de Fe 
Coniundad Andina, Be Is ndica qua debe dar respuesta dentro del termino de 
assents ijas contados a partir de Is fecha do notificaciOn do Is presente 
con,unioaoiOn. En caso de no dar respuesta al presents requermiento, 0 si a 
pesar de Is respuesta subsistieran los impedirnentos para Is OOncesiOn, so 
denegeca is patente. 

Notifiquese el presents oflcio conforme a lo dispuesto an el articulo 6 de Is 
resoJuciOn reglamentaria No. 00210 del 15 de snero de 2001, advirliendo quo 
contra el no procede recurso alguno en Is via gubernativa. 

� ) /7/4� 

ALIX CA’MENZA CESPEDES DE VERGEL 
eeybivisôn is Nuevas Creacones 

El anterior requerirniento fue notificado por fljacion en late, do fecha 
8 .I4YV 20 

GOICEPToTECNlCO No, 841 EXNAFNADCRTECN(CO 


