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Asunto : Solicitud de patente para: PROCEDIMIENTO DE
PREPARACION
Solicitante : BAYER SCHERING PHARMA AG
Clase : A61K 031/016, RA61K 031/505, A61lP 007/000, CO7D 409/014

Fecha solicitud: 10 de julio de 2006

1. Yo, Luz Clemencia DE PAEZ, en mi condicién de apoderada de 1la
sociedad solicitante de la patente de la referencia, me refiero al
oficio No. 7200 notificado por fijacién en lista del 04 de junio de
2010.

2. Mediante formulario de modificaciones radicado el dia 18 de agosto
de 2010 solicité el cambio de nombre del solicitante por el de: BAYER
SCHERING PHARMA AG.

3. Mediante oficio No. 7200 se puso en conocimiento del solicitante el
informe que contiene las observaciones hechas por su Despacho sobre la
presente solicitud de patente. Las observaciones realizadas en el
oficio son las siguientes:

3.1 Reivindicaciones relativas a un uso

Seflala el Examinador que la reivindicacién 15 relacionada con el
uso del compuesto de la invencién no es patentable de acuerdo con la

legislacién vigente.
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3.2 Novedad

De acuerdo con el Examinador, el documento D1: WO 0147919 afecta
la novedad de la reivindicacién 14 de la presente solicitud, - por cuanto
dicha anterioridad ya habia revelado el compuesto eépecifico que se
busca proteger con dicha reivindicacién.

4. Respuesta a las objeciones

De este modo y con el objeto de atender las objeciones arriba
mencionadas, se desean poner de presente las siguientes modificaciones
y argumentos:

4.1 Modificacién de una solicitud en tramite

De acuerdo con el articulo 34 de la Decisién 486 de la Comisién
de la Comunidad Andina, donde se establece queria modificacién de una
solicitud es posible en cualquier momento del tramite mientras no
implique una ampliacién de la solicitud inicial, me permito presentar
un nuevo pliego reivindicatorio conformado por 13 reivindicaciones. .

Asi, con el fin de superar la objecién de falta de noﬁedad de la
reivindicacién 14 se ha procedido a eliminar la @isma "del pliego
reivindicatorio. )

i;ﬁalmente se ha eliminado la reivindicacién 15 para superar la
objecién relacionada con usos. o

En vista de estas modificaciones, el documento citado por el
Examinador ya no afecta lérnovedad de la presente solicitud y ya no se
reivindican usos, por lo que las objeciones formuladas a este respecto
se ven superadas. h 7

5. Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones hechas por
su Despacho sobre la presente solicitud de patente, atentamente
solicito que se contintie su tramitacién.

6. ANEXOS

e Nuevo pliego reivindicatorio conformado por 13 reivindicaciones
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|® | SOLICITUD DE:

|:| Correccion de Error Material 7 [ZI Modificacion a una solicitud

Nombre: BAYER SCHERING PHARMA AG
Sociedad constituida y existente bajo las leyes de
| Alemania. - IDENTIFICACION
SOLICITANTE Direccion: Muellerstrasse 178,

13353 Beriin, -~ C.C. O NIT O
Alemania C.E. a Otro O

Domicillo: Berlin, NGmero:
Alemania ) :

7 Teléfono: 546 09 70 Fax: 2494070 i
o E-mail: clientes@cavelier.com
g —
Nombre: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ w—
Direccion: Carrera 4°. No. 72-35
REPRESENTANTE |Teléfono: 347 36 11 cc. KX nro O
O APODERADO | Fax: 211 86 50 CE. 1 Otro [
E-mail: clientes@cavelier.com Cual
Domicifio:  Bogoté, Colombia. Nomero 35.456.344 T.P.23.555
@ Namero de expediente: - 06.066.497
|® Descripcion de la correccion o modificacion solicitada:
~ Presento nuevo capitulo reivinditonjio compuesto por 13 reivindicaciones con el fin de superar las

objeciones hechas por Su Despacho a la presente solicitud de patente y pido respetuosamente que

el examen de patentabilidad sea realizado sobre estas nuevas reivindicaciones presentadas.

Comprobante de pago No.  10-72.102 Fecha: 30 de agosto de 2010

©
@ Anexos

Comprobante de pago de la tasa por $114.000, por concepto de modificaciones.

Comprobante de pago por 3 reivindicaciones adicionales después de la décima
reivindicacién por $78.000.00.

Poderes, si fuere el caso

OO0 O

Documento que acredita la existencia y representacién legal de las partes, cuando sean
personas juridicas.




REIVINDICACIONES

1. Procedimiento para la preparacion de 5-cloro-N-({(5S)-2-oxo0-3-[4-(3-0x0-4-
morfolinil)fenil]-1,3-oxazolidin-5-il}metil)-2-tiofenocarboxamida de formula () mediante
reaccion de clorhidrato de 4-{4-[(5S)-5-(aminometil)-2-oxo-1,3-oxazolidin-3-illfenil}morfolin-
3-ona (VII) con cloruro de 5-clorotiofeno-2-carbonilo (IV), caracterizado porque la reaccion
se lleva a cabo en un disolvente seleccionado del grupo de éter, alcohol, cetona y agua o
en una mezcla de los mismos usando una base inorganica.

2. Procedimiento segtin la reivindicacion 1, caracterizado porque la reaccion se lleva

a cabo en una cetona o una mezcla de cetona y agua como disolvente.

3. Procedimiento segtin la reivindicacion 1 6 2, caracterizado porque la reacciéon se
lleva a cabo con hidréxido de sodio, carbonato de sodio o hidrogenocarbonato de sodio
como base inorganica.

4. Procedimiento segun una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizado porque la
reaccién se lleva a cabo en una mezcla de acetona/agua como disolvente usando
carbonato de sodio como base.

5. Procedimiento segln una de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizado porque se
dispone una disoluciéon acuosa de carbonato de sodio y se realiza la adicion de los
reactantes a una temperatura entre 10 y 15°C, y la mezcla de reaccién se sigue agitando
después a 50°C.

6. Procedimiento segin una de las reivindicaciones 1 a 5, caracterizado porque el
producto bruto asi obtenido del compuesto de férmula (1) se recristaliza con acido acético
en una etapa posterior.

7. Procedimiento segln una de las reivindicaciones 1 a 6, en el que se prepara
clorhidrato de aminometiloxazolidinona (VIl) mediante escision del grupo protector
ftalimida de oxazolidinonmetilftalimida (V1) con metilamina en etanol como disolvente,
caracterizado porque la aminometiloxazolidinona (VIl) se aisla como sustancia en forma
de clorhidrato.

8. Procedimiento segin la reivindicacién 7, caracterizado porque después de
realizada la reaccién de oxazolidinonmetilftalimida (V1) con metilamina, se afiade acido
clorhidrico acuoso a una temperatura entre 50 y 60°C a la mezcla de reaccién hasta un
valor de pH entre 2y 3.
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Radicacion No. 06 66497 '
Clasificacion Internacional (IPC): A 61K 31/16 3
Concepto Técnico No. 0002

Patente de Invencion [] P%\ten"t’:ejdé Modelo de Utilidad [ ]
Via Nacional ] B

Via PCT (fase nacional) |I| Cap.%l".:\ “; Cap. Il ]
No. Sol. Internacional PCT/EP2004/014870

Fecha de Presentacion Internal. 311 2/2004 v

Como resultado del examen definitivo, ré'a_liZédé con fundamento en el articulo 48
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

1.1.  Descripcién: Folios 24 — 35

1.2.  Rta Solicitante: Folios 78 - qu

1.3.  Reivindicaciones: . Folios 83 -84

1.4. Prioridad: Preseruada en Alemanla el 15.01.04, bajo

el numero 102004602044 2
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2. Objeto de la invencion
e Titulo de la solicitud: “Procedimiento de preparacion”.

Segun las reivindicaciones 1-13 se refiere a un procedimiento de sintesis de 5-
cloro-N-({(5S)-2-ox0-3-[4-(3-0x0-4-morfolinil)fenil]-1,3-oxazolidin-5-il}metil)-2-
tiofenocarboxamida, mediante la reaccion de clorhidrato de 4-{4-[(56S)-5-
(aminometil)-2-oxo-1,3-oxazolidin-3-illfenil}morfolin-3-ona con cloruro de 5-
clorotiofeno-2-carbonilo en donde la reaccion se realiza en un disolvente
seleccionado de éter, alcohol, cetona y agua usando una base inorganica.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de un procedimiento
de sintesis de  5-cloro-N-({(5S)-2-0x0-3-[4-(3-ox0-4-morfolinil)fenil]-1,3-
oxazolidin-5-il}metil)- 2-t|ofenocarboxam|da que sea sencillo.
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Para solucionar este problema técnico la solicitud en estudio proporciona el
procedimiento de la presente solicitud.. .

o Clasificacién Internacional de Patentes A 61 K 31/16

3. De la solicitud de Patente
3.1.Descripcion (articulo 28 D. 486)
e La descripcion divulgé la invencién de:manera clara y completa para su
comprension y para que una persona capacitada en la materia técnica

pueda ejecutaria, por lo tanto, Ia descripcion si cumple con el requisito de
claridad o comprension de acuerdo al art 284 de la Decisién 486.

3.2. Reivindicaciones (articulo 30 D ’486) o

I
e Las reivindicaciones 1-13 son claras.y concisas y estan enteramente
sustentadas por la descripcién.y sf cumplen con el requisito de claridad,
concisién o sustento por Ia descrnpcuén de acuerdo al art. 30 de la
Decision 486. S
4. Unidad de invencién (articulo 25 D 486)
e La presente solicitud de patente sélo comprende una invencioén y, por lo
tanto, si cumple con el requisito dg unidad de invencion.
g',;f R f‘-c"vi l:':" KA 7
‘ Kol ;f .
5. Es unainvencién (artlculo 15 D 486), T oalwr 6 U,J'
e -

o El objeto de la presente solncutud su puede ‘ser .considerado una invencion,

6. Excepcion a la patentabilidad (articulo 20'D486) .

o El contenido de las reivindicaciones 1'a i3 de la presente solicitud no se
encuentra comprendido dentro de las excepciones a la patentabilidad
consideradas dentro del art. 20 de la Decision 486.

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

e El contenido de las’ relvmdlcacwnes 1-13, no comprende usos, ni
segundos usos de acuerdo adc;s«artlculos 14 y 21 de la Decision 486.
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8. Determinacion del Estado de la Té‘cnica" |

Considerando que la fecha de presentacion de la primera solicitud de patente de la
cual se reivindica prioridad es 15.01.04, se buscaron documentos del estado de la
técnica relacionados, con fecha de publicacion anterior a esta.

° Fecha de
N Documento , Tltulo Publicacién
“Ova|I|d|nonas sustltwdas y su
D1 WO 0147919 - usoenelcampode la 05.07.01
' coagulaclon de la sangre”

D-ﬁr‘ -jx.,-,im )

9. Analisis de patentabilidad (articulo 14.D486)

9.1.

9.2.

9.3.

Novedad (articulo 16 D486)

- Las reivindicaciones 1-13 'se" refieren a un procedimiento de
sintesis de 5-cloro-N-({(5S)-2-0x0-3-{4-(3-0x0-4-morfolinil)fenil]-1,3-
oxazolidin-5-il}metil)-2-tiofenocarboxamida, mediante la reaccién de
clorhidrato de 4-{4-[(5S)-5-(aminometil)-2-oxo-1,3-oxazolidin-3-
ilffenilymorfolin-3-ona con ‘cloruro de 5-clorotiofeno-2-carbonilo en
donde la reaccién se realiza en un disolvente seleccionado de éter,
alcohol, cetona y agua usando una base inorganica

Se realiz6 el estudio de novedad y comparando elemento por elemento de
la presente solicitud, no se encontraron procedimientos iguales a los de la
presente solicitud, por lo tanto las relvmdlcacmnes 1 a 13 cumplen con el
requisito de novedad de- acuerdc»con eI art 16 de la decisién 486.

Lo
3 \J-L.' AR
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Nivel inventivo (articulo18 D486)
v g M E}

- Las relvmdlcaCIones 1-13 “se reﬁeren a un procedimiento de
sintesis de 5-cloro-N-({(5S)-2-ox0-3-[4-(3-0x0-4-morfolinil)fenil]-1,3-
oxazolidin-5-il}metil)-2-tiofenocarboxamida, mediante la reaccion de
clorhidrato de  4-{4-{(5S)-5-(aminometil)-2-oxo-1,3-oxazolidin-3-
ilffenil}morfolin-3-ona con cloruro de 5-clorotiofeno-2-carbonilo en
donde la reaccion se: reallza en un disolvente seleccionado de éter,
alcohol, cetona y agua usaril_dowuna base inorganica.

nl

Se realiz6 el estudio de nivel inventivo'y se concluye que el estado de la
técnica revela procedimientos para la sintesis de 5-cloro-N-({(5S)-2-0x0-3-
[4-(3-0oxo-4-morfolinil)fenil]-1,3-oxazolidin-5-il}metil)-2-tiofenocarboxamida,
pero no el procedlmlentos de la presente solicitud que presenta la inclusion
de un solvente organico y una base morgamca que permite una mejora en
el rendimiento y en la. pureza del progucto final, lo cual constituye una
solucién inesperada y nada obvna para una persona versada en esta clase
de procedimientos de smte5|s -

Aplicacién industrial (amculo19 D 486)

i ST

.
BN




Prarh PR

i
¢

“

ST

e

fisgey




120 AN

RN

TN D P




