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Tramite : 011
Evento : 379
Actuacion : 538
Referencia Expediente No. 06.047.181
Asunto Solicitud de Patente para DERIVADOS DE PIRAZOL
COMO MEDICAMENTOS PARA EL TRATAMIENTO
DE DEGENERACIONES NEURONALES AGUDAS O
CRONICAS
Solicitante AVENTIS PHARMA S.A.
Clase AB1K 031/042, A61K 031/435, A61P 025/028
Publicada en La Gaceta No. 600 Del 30 de enero de 2009
Fecha de Solicitud 17 de mayo de 2006
1. Yo, Emilio FERRERO, identificado como aparece al pie de mi firma, actuando

como apoderado en el asunto de la referencia, atentamente, solicito se efectue el examen

de patentabiiidad de la solicitud en referencia presentada de acuerdo con el Capitulo |l del

PCT y seguln lo establecido en el articulo 44 de la Decision 486 de la Comision de la

Comunidad Andina. Para tal efecto presento junto con este escrito el recibo por valor de

556819 de 26 de diciembre de 2008.

$452.000.00, que corresponde a la tasa fijada segun lo dispuesto en la resolucién No.

2. Ruego atentamente a la Seriora Jefe se sirva ordenar que se anexe este recibo

para que se efecttie dicho examen y se contintie con el tramite de la solicitud.

Sefiora Jefe,

COLO-12457-841-006-8
0 ASG\SCT\ID-154790\WPC 12457
No. M-2008-154790\ASG

-

EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929

NIT 860.041.367-3
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: ' SUERTENSTRIA ¥ CIMERCTO
inausiria y LOmercio fydloacior » EHAITY IR Foliees 21t
SUPERINTENDENCIA Facha ‘ANG)y 2003528 16AT34
' Tracite 5 1Y OCT-MMENY 27 FASE WCT A1) PLESDNTA
. - Dramdeacies 2528 WIVINION B WUEWR CREACTISTS
FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASENACIONAL QD -0G - 05
., SOLICITUD DE:
X Patante de invencién [T] Patanta de Modsio de Utiided
5  Capitulo . [ captulo.
@ Nombre: WYETH IDENTIFIGACION
Direccion: Five Giralda Farms, Madlson, ce. I w~NT O
Eatado de New Jersay 07840, Estados Unidos '
. de América. , cE [ om[Od
SOLICITANTE |
“(T) Naclonalidad o Domicilio: Madison, Estado de
New Jareey, Estados Unidos de América. Cusl
Lugar ds Constitucién: Estado de Delewsre,
Eatados Unidos de América. _
Teldfono: 3264270 Fax: 6089701 Nimero
E-mall: [lcco@liorsdacamacho.com
® Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE cc. Nt [
REPRESENTANTE | Peoeien: Calle 72 No. 5-83 Piso 5°, cE [J o []
O APODERADO Bogots- Colombla Cusl
Teléfono: 3264270 Fex: 6069701 Numero_30.680.713 TP532156
. E-mall; Jlcco@lioradacamacho.com
. o ©® Nombre: BOSCHELLI, Digne, Harrls; ZHANG, Nan; BARRIOS SOSA, Ans,
Q ' Carolfing; DURUTLIC, Herls y WU, Bigl,
' INVENTOR(ES) | Direccién: 3A Elyse Drive, New Clty, NY 10858; 214-10 84th Avenus, Bayside,
(72) NY 11364; 28 South Kushagua Trall, Hewiti, NJ 07421; 13 Lukeslde Drive, New
Windsar, NY 12553 y 24 Old Middietown Rosd, Nanust, NY 10654,
Naclonalldad o Domicllio: Estados Unidoa da América. ‘
® PCT (88)
Sollcitud Intsmacional No.  PCT/US2003/036208 Fecha: 14/11/03
Publicacién internacional No. WO 2004/048386 A3 Fecha: 1000604

@ Thulo (54) mop:ajpmmummos Y TIENQ[2,3-h]PIRIDIN-S-
CARBONITRILOS COMO INHIBIDORES DE PROTEINA CINASAS”

© 6lnsmcaclénvlnhmlelcnul (51) corp 49508 A6 K31/4 365" 2;”';3&6]61’

(@ Prioridad__ | (39) Pais de Origen (32) Facha (31) Namero ds Solictud
s no [T us ] 26M 102 80/428,062

®) mnmmmmua. 06-36.749 Fechs: Mavo 18 de 2006
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la f6rmula (la) o la f£é6zrmula

(1b)
| x"1c~ xR
CN .
e ST o
o N
la b

o un §-6xido o S-difixido del mismo

caracterizado porque: o

X em -NH-, -NR*-, -O-, -8(O)g-, -NHCHz-;

m es un nfimero entero de 0-2;

n.es un nimero entero de 2-5;

q es un nimerc entero de 0-5;

R' es un anillo de fenilo sustituido opcicnalmente por uno a
cuatro sustituyentes seleccionados del grupo que coneiste de
-T, -NO;, -CN, -N;, -CHO, -CF, -OCF:, -R', -OR', -S(O)R',
R, -NR'S(0)R', -OROR', -ORMR'R', -N(R)R°OR', -N(R')RNR'R',
-NR'C{O)R*, -C(O)R', -C(O)OR', -c(O)NR'R', -OC(O)R', -OC(O)CR,
-oc (O)NR'R*, -NR'C(O)R', - -MR'C{O)OR*, -NR'C(O)NR'R', -RPORY,
-R°NR'R', -R°S(0).R', -R'C(O)R*, -R°C(O)OR', -R°C(O)NR'R', -R°CC(O)R!,
-R°0C (0) ORY, -R°0C (O) NR'R!, -R°RR'C(0)R*, -R*NR'C(O)OR!,
-R'NR*C(O)RR'R* o YRY;
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n5 es -H, -R’, -7, -C(O)XR?, ~CHO, en donde el grupo R' puede
par sustituido por uno o mis grupos seleccionados de
C(O)XR!, -CHO, -C(0)Q, 1,3-dicxolano, -R%, -(C(R')a)eXR',
~{C(R")2)4Q, -X(C(R")2)aXR', -X(C(R")2):Q 0 -X{C(R)2)qR";

Ri es alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, cis-alquenilo de 2
ai 6 &tomogs de carbono, trans-alquenilo de 2 a 6 &tomos de
carbono, alquinilo de 2 a 6 &Atomos de carbono, arile o
heterocarilo; _

R' es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, cis-alguenilo de
2 a 6 &tomos de carbono, trans-alquenilo de 2 a 6 Stomos de
carbono ¢ un grupo alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono;

R es un grupo divalente gue comprende alquilo de 1 a &
Stomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono y
alquinilo de 2 a 6 &tomoﬁ de carbono;

R* es un grupo alquilo divalente de 2 a 6 &tomos de carbono;
R",Aes un anillo de cicloalquilo de 3 a 7 dtomos de carbomo,

un anillo de arilo o hetersarilc, arilo o hetercarilo

fumionado de uno a tres anlllos de arilo o hetercarilo, em
donde cualquiera de los anlllos de arile, cicloalquilo o
heteroarilo pueden ser sustituidos opcionalmente por uno a
cuatro sustituyentes selecclonados del grupo que consiste de
-H, -arilo, -CHy-arilo, -NH-arilo, -O-arilo, -8(0)g-arilo, -J,
-NO;, -CN, -Nj, -CHO, -CF;, -OCF;, -R', -OR', -8(O)sR', -NR'R‘,
-NR'S (0)R', OR'OR', -OR*NR'R', -N(R)RPOR', -W(R)RWNR'R', -MR'C(O)R',
-C{O)R', -C(O)OR*, -C(O)NR'R', -OC(O)R*-, -OC(O)OR*, -OC(O)NR'R',
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-nfm'c (O)R®, -NR'C(O)OR', -NR'C{(O)NR'R', -R°OR', R°NR'R', -R°5(0).R',
-RC(O)R®, -R'C(O)OR, -R'C(O)NRRY, -R'C(O)R', -R°C(0)OR',
-R'C(O)NR'R', -R°OC(O)R‘, -R'OC(O)OR', -R'OC(O)NRR!, -R'NR‘cC(O)R,
-R*NR'C(0)OR' o -R™WR'C(O)NR'R';

R es -H, alquilo de 1 a ¢ Atomom de carbono, cis-alquenil
dé’ 2 a 6 &omos de carbono, trams-alquenilo de 2 a 6 Stomos
de carborio, alquinilo de 2 a 6 4tomos de carbono, arilo o
hetercarilo;

R’ es -R* o -F;

Y es -C{0)-, -C(0)O~, -OC{O)~, =-C(O)NH-, -NHC(O)-, -NHSO;-,
-8O;NH-, -COME-, -X(CEalg-, -(CR)ag, - (C(R)a)X-,
=C=C+, eda- y trans- -CH=CH- y clcloalquilo de 3 a 10 atomes
dé carbono;

Q es NZZ' en donde Z y Z' pueden ser los mismos o diferentes

y pueden ser H, alquilo de 1 a 6 &tomom de carbono, alguenilo

de 2 a 6 Gtomos de carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de

carbono, arilo o hetercarilo;

Z y 2', tomados junto con el &tomp de nitrdgeno al cual estén
unidos, pueden formar un anillo heterociclico, el cual puede
tenar un heterodtomo adicional seleccionado de nitrSgeno,
oxfgeno y azufre, sustituido opcionalmente por -R* en un
fitomo de carbono o un ftomo de nitrégeno, © en un &tomo de
nitr6genoc por un grupc -({C(R®)a).XR?}, -C(R%)2).NZ"2"’' o en un
ftomo de carbono por un grupo - (C(R%)3) XR?, - (C(R");) NzZ*2*’,
zv y Z2*', tomados junto con el &tomo de nitrSgeno al cual
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eétén unidos, pueden formar um anillo heterocfclico, el cual
pﬁede contener un heterodtomo adicional seleccionado de
nitrégeno, oxigeno y azufre;
Z* y Z*' @e pueden seleccionar cada unc de H, alquilo de 1 a
6 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tcmos de carbeno,
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, arilc o heteroarilo; y
J‘ies flGor, ¢loro, bromo y yodo; o
m gal farmacéuticamente aceptable del mismo,

| 2, Un compuesto de la fSrmula Ia © Ib de
conformidad con la relvindicaciénm 1, caracterizado porque X
ea NH.

3. Un compuesto da la f6rmula Ta o Ib de
conformidad con la reivindicacién 1 o la reivindicacién 2,
caracterizado porgue R es un anillo de fenilo sustituido
oj:ciomlmante Por umo a cuatro sustituyentes seleccionados
del grupe que consiste de -J, -CF;, -OCFs, -RY, -OR' ¢ YR"; y
R es un anillo de arilo o heterocarilo, sustituido
opcional_mente por uno a cuatro sustituyentes seleccionados
del grupe que consiste de -H, -J, -CFj;, ~OCF;, -R' y -OR‘.

4, Un compuesto de la f6rmula Ia o JIb de
conformidad con la reivindicacién 1 o la reivindicacién 2,
caracterizado porgque R' es un anillo de fenile sustituido
opcionalmente por uno a cuatro sustituyentes seleccionados
del grupc que consiste de -Cl, -R* y -OR'.

5. Un compuesto de Jla f6rmula Ia o© Ib de
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es el atague sdbito.

‘ 22. Un métcdo de conformidad con la relvindicacién
15, caracterizado porque la condicién patolégica o trastorno
eé la ostecporosis.

| 23, Un método de conformidad con la reivindicacién
19, .caracterizado porqué la condicién patolégica o trastorno
es la enfermedad de rifiSn poliquistico.

24, Un método de conformidad con la reivindicacién
19, caracterizado porque la condicién patolégieca o trastorno
comprende una enfermedad autoinmune, artritis reumatoide y/o
rechazo de transplantes.

25. Un método de conformidad con la reivindicacién
19, caracterizade porque la condicién patolégica o trastorno
es el dolor neurcpético.

26. Una composicién farmacéutica, caracterizada
porque comprende un compuesto de la £8rmula (Ifa) y (Ib) o un
8-6xido o S-difxide del mismo de conformidad con cualquiera
de las reivindicaciones 1 a 18 o una mal farmacéuticamente
aceptable del miemo y un portador farmacfuticamente
aceptable.

27. Un procedimiento para preparar un compussto de
la férmula (la) o (1b) de conformidad con la reivindicacién 1
o' una aal farmacéuticamente aceptable del mismo,
caracterizadeo porgue comprende uno de los sigulentes pamos:

a) hacer reacclonar un compuesto de la £8rmula:

X6J

fﬁ"}
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020 .
Bogoté, D.C.,

Abogado
EMILIO FERRERO

ASUNTO Radicacion 06-047181

Tramite 002

Evento 001

Actuacién 430

Oficio - 14427

Folios 12
Patente de Invencién X Patente de Modelo de Utilidad ]
Via Nacional []
Via PCT (fase nacional) | X Cap. | Cap. Il X
No. Sol. Internacional PCT/FR2004/002968
Fecha de Presentacion internal. Noviembre 22 de 2004

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

1. Documentos estudiados

1.1. Descripcion: Folios: 150a 390 como se radicé inicialmente

1.2 Reivindicaciones:  Folios: 391 a 420  como se radic6 inicialmente
Folios: 520 a 549 modificadas

1.3. Prioridad: | FR No. 03-13775 del 25 de Noviembre de 2003
2. Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: “DERIVADOS DE PIRAZOL COMO MEDICAMENTOAS
PARA EL TRATAMIENTO DE DEGENERACIONES
NEURONALES AGUDAS O CRONICAS”.



- El objeto de la presente SOIICItUd de patente de invenclén conslste en:
) Rewmdlcacmnes 1a 4 y 9 a 11 Compuesto de férmula (l)
| - "Relvmdncamones 5 a 6: Procedlmlento preparaclén compuestos de férmula (l) o

| . 'Reuvmdmac:én? Compuestos

: . _‘.‘Rewmdlcaclén 8 Composncnén farmacéutlca compuesto de férmula (!)
e _.Rewmdtcaclones 12 a17: Usos | "

El problema planteado en esta sohcltud es el de proporcnonar mertos denvados

nennoso central

-~ . o Para soluclonar este problema técmco Ia sohcntud en. estudto presenta un_.' O

“'de pirazol, como Ligandos de receptores nicotinicos a7 y los cuales se usanpara e
“‘fratar problemas o} enfermedades panmatncas 0 neuroléglcas del S|stema £

- compuesto de férmula (l) un: procedlmlento para su- preparaclén y su '
! ___'composimén farmacéutlca F . o T B
S E objeto de la |nvenc16n definido antenonnente se clasut" ico de acuerdo con Ia CL
e '-‘lPC A61K 31/41 yA61K 31/435 e L oLk
3 De la sohcitud de Patente 4
a4 Tltulo et
@ g T Se recomlenda ajustar el tltulo a Io que se desea pro‘teger a través del S

. e - los métodos de tratamlento no-son patentables A

L34 Relvmdlcaclones (articulo 30 D 486)

‘e La Relvmdlcaclén 1; no es concisa, porque Ios radlcales tlenen muchos_
significados y sustituciones; solicitando un niimero grande de compuestos
posibles reclamados bajo la caracteristica esencial de la férmula (I); de

capitulo reivindicatorio; ya. que con base a la normatividad vngente, Ios usos Yy

lgual manera los términos arilo, heteroanlo ‘noson claros porsn mlsmosya L

que no- estén dellmltando

. La Renvmdncacién 7; con base a los compuestos alli presentados Ios ”

‘mismos no corresponden a la estructura general del ‘compuesto de

férmula (I); por lo tanto no presentan el mismo concepto mventlvo Porlo

tanto se debe reallzar Ios ajustes pertmentes

e Un ejemplo 3~metoxn-4-feml~plrazol T
hz
i



564

) Las Relvmdlcacnones 123 y9a1lllas palabras ylo expresiones: “arilo”,
“heteroarilo”, “al menos”, *; no son concisas; por tanto no delimitan de
manera mequivoca la matena a proteger

Por lo anterrormente expuesto es premso que seﬁale el alcance de su’_ '
mvencnon , . -

4. Reivindicaciones relativas-a un uso 0 a un uso distinto (articulos 14y 21 D 486)

Las Reivindicaciones 12 a 17 reclaman uso, y de acuerdo con la legislacion
Colombiana, el uso reclamado no se considera para proteccién por patente.

5. Determinacién del Estado de la Técnica

La fecha que se ha tenido en cuenta para determ_iharel Estado de la Técnica es:
e Fecha de'presentaci'én de la solicitud prioritaria: Noviembre 25 de 2003

Teniendo en cuenta la fecha mdlcada se consultaron las bases de datos y los.
archivos con que cuenta la entidad con fecha de publicacién anterior y se
encontré el siguiente documento que anticipa el objeto de esta solicitud;
aclarando, que esta busqueda se realizo Uinicamente para aquellas partes que
parecen ser claras y/o concisas:

Ne Documento - |° - Titulo | Fec";?;:;gii’;ﬁamh |
‘ TIENO[3,2-bPIRIDING- B
- CARBONITRILOS Y B
- | TIENO[2,3-bJPIRIDIN-5- | Noviembre 14 de’
b1} CO05-49197 CARBONITRILOS COMO - 2003
INHIBIDORES DE PROTEINA |
CINASAS

s’. Andlisis de patentabmdad (articulo 14 D486)

6.1 Novedad (arhculo‘le D4ge6)

e Relvmdlcacnén 1: Compuesto de férmula (I)

o Reivindicacién 8: Composmlén farmacéutlca compuesto de férmula (1)




565

CARACTERISTICAS ESENCIALES DE LA

SOLICITUD _COLOMBIANA No. 06-047181 '

D1 =CO 05—49197

'Donde:

Compuesto de férmula (:

| Ra= Heteroarilo, sustituido por 1 6 varios

sustituyentes como ciano y arilo y el arilo -

Compuesto de formula (Ia)

Donde: ;
| X'R'
N
W
ia
X= NH

R1= Fenilo sustituido por 1 6 mas
sustituyentes, como son: OR4, siendo

sustituido por 1 6 mas sustrtuyentes como - | Ré=alqulloy
metoxiy clorg _ . | J=Cloro |
: R2=R3, siendo

A= Alquilo C1-6
R1= NR6R?7, siendo R6 y R7 al estar umdos

forman un amllo heterociclo

|'R3= Hidrégeno
R&= Hidrégeno -

'R3= Heteroarilo y-este puede estar sustituido_
‘| por: ~(C(R9)2)qQ siendo:
-R9=R4y

R4= Hidrogeno
g=dos (2) ¥
Q= NZZ, siendo:

- ZZ' al estar unidos forman un anilio

heterociclico el cual contiene mas de un

| -atomo, siendo este por ejemplo el Oxigeno

‘Hidrégeno

Hidrégeno - _
Pégs. 241_a 244 del Documento_

Composicién Farmacéutrca del compuesto
deférmula(l) -

Composicién Farmacéutlca del compuesto
de férmula (1) ' ‘

Pag. 263 del Documento

Teniendo en cuenta el objeto de la invencién y la materia descrita en la
anterioridad D1, esta dependencia se permite sefialar que parala reivindicacion
1y sus dependientes y la reivindicacién 8; no son nuevos los compuestos de
formula (), ni sus composncxones farmacéuticas. :

Un compuesto obtenido con base a la tabla anterior es:




7. Conclusion:
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Los requisitos de patentabilidad.- de la presente solicitud se encuentran

afectados asi:

NO

. Documento N°

Reivindicaciones afectadas

Requisito que afecta

D1

CO 0549197

1a4,8a11

Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comision 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
comunicacién. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento,.o 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 articulo 8 de la
resolucién reglamentaria No. 00210 del 15 de enero de 2001, advirtiendo que
contra él no procede recurso alguno en la via gubernativa.

ALIX CARME
Directora 'd

E! - anterior recﬂj
P

CESPEDES DE VERGEL
uevas Creaciones (C)

%Jgrimigntowfue notificado por fijacién ‘en lista, de fecha

1 0I0. 7u

CONCEPTO TECNICO No. 3944

EXAMINADOR TECNICO
Cédigo No. 202080




