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1. Yo, Emilip FERRERD, identificado como aparece al ple de mi fima, actuando
como apiarado en el asunto de [a referencia, atentaments, solletty se efechie ) examen
de patentabilidad do la solleltud en referencia presentada do atusrdo con el Capltulo | dal
PCT y ssgim o esteblecilo en ol articulo 44 de la Declsidn 488 da la Comtisldn do la
Comunidad Andina. Para 18l efecto presentn funto con ests escrito ol recibo por valor do
$ 420.000.00, que comesponde ala tesa fada segim lo dispuesto en (a resolucin
No. 44372 da 28 de didemine de 2007,

2, Ruepo atentaments & la Sefiora Jofe se sirva ordenar que 5o anoxe o8l racbo
para qué se efectie dicho axamen y se continGe con af rémite de [a solicitud,

Seofiora Jefe,
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F 1.; oQ_i el -u—--_n_____::.,
EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.920
COLO-14T75-841.048-0
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Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 08-88278

EL. EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 887 DE

FECHA 18 DE ENERO DE 2008 EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA LEY

EXPIRA EL 16 DE ABRIL DE 2008

NOTA: Dentro del plazo de los seds (6) meseas siguientes a partir de la fecha de publicaciin
en la gecela de Propledad Industriel, deberd solleiter y cancelsr el examen da
patentabllided so0 pena de quo la solicitud calge en ebandono, de acuerdo con lo
establecido en e Articulo 44 do la Decision 488/2000.

S5E PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.
Sl NO X
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WO 03014095 PCT/PRILOZEN2
o

morpholine dans un solvart Inere tel que le diméthyiformamide, Pacstonitriie
ou le dichiorométhane & uno tempdreturo pouvant aller de 0°C & (8
tampératiras amblante.

Lo compasd de formude (VIN) est obtenu par eaponification préalable du

5 composs da fomule (IX) selon des méthodes conmues de 'homme du métier,

10

16

Le compesé de formule {VIE) pout &ire préparé salon le schéma 2,

Solon oo sohéma, les aralkylss de formule {X), dans laquelle Y roprésonts tn
groupe partant, de préférence un atoms dhalopéne tel que le brome et Z
représonts un atoms d'halogine tel qus Is broms, sont condenaés aves dos
alcoolates ou des thiclates alcalis, par exemple, de formule RX Na® dans
laquele X représente un atome d'oxygine ou de soufre. La maction est
réalisoe dang un solvant Inerte tel que o dimédthylformamide & une
température pouvamt afier 4o 0°C A BO°C, pour conduire aux composds de
formule {1, L'arvle do formule (I} est tranaformd en acide boronique de
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2020
Bogotd, D.C.,
Abogado
EMILIO FERRERO
ASUNTO Radicacién 08-08278
Tramite 011
Evento 378
Actuacion 430
Oﬁdo . Mﬂ- B 8 3
Folles 009
Patente de invencién X Patente de Modsalo de Utilldad
Via Nagional
Via PCT (Faso Naclonal) | X Cap.|l | X Cap. I
No. Sol. Intemnacional PCT/FR2008/000032

Fecha de Presentacién Intemacional 0770172008

Como resultado del examen de fondo, reallzade con fundamento en el articulo 45 de
la Decisidn 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos gstudlados

Descripcldn: Folios 48 a 78 como s redicd inicialments.

Relvindlcaciones: Folios BC a 84 como s& radicd iniclalmente.

Prioridad: Felio 1 FR 0400387 deal 16/01/2004.

2. Objloto de la tnvercién

Titwo: DERIVADOS DE ACILAMINOTIAZOL, SU PREPARACION Y SU
APLICACION EN TERAPEUTICA.

Obieto de ia golicitud: El objeto de ia solicitud consiste en compuestos derivades de
acllaminotiazo! inhibidores de la formacién del péptido B-amilokis (£-Ad).

El problema planteado en la solicitud es proveer compuestos Inhibidores de la

farmacién de! péptido B-amiloide (B-A4) que sean (tiles an el ratamiento do divarsos
trastornos, entre ellos [a enfermedad de alzheimer.

2000 068278

o\



40
Para solucionar este probloma téenico la soficktud proporciona derivados de

acilaminotiazol de férmmula general (1), sus procesos de preparmcion y sus
compesiciones fammacéuticas,

Reivindicaciones 1 a §: Compuesios de formula general (1).

Ry - o
R;

Reivindicacionss 8 v 7: Proceso para preparar compuestos de formula (1)

Reivindicaclones 8 v 8: Composicién farmacdutica que comprande un compiosto de
férmula (1) junto con uno o varios exciplentes farmacéuticaments acepiables,

Relvindicaciones 10 y 11; Utilizacion de un compuesto de fomula () para la
preparacidn de un medicamento destingdo a tratar una patologia.

Se cainlogo el objeto de la invencidn segum [a IPC en las categorias CO7D 277/48 y
AB1K 31/427.
3. D9 la sollgltud de Patents

Reivindigagiones farticulo 30 & 486)

Los sustituyentes da la férmuia general ([) generan un gran numero de compuestas
qua no sg encuentran debidaments sustentades en la descripcidn.

Asl, &l varificar los sustituyentes Ry, Rz, Rs Rg, ¥ Z con [ descripcion detallada vy las
modalidades preferiias, solo se encuentra soportado de cadea uno lo sijuiente:

SUSTITUYENTE SOPORTE EN LA DESCRIPCION
Ry (CHs)C- y 3,56-difenilc
Ra Rz CH, H
Ra CH3(CHz)z
Rs {QOCH3, OCH2CHj
i Zz Solamente loa correspondientes a Ry ¥ Ry de la tebla |

Es necesario que el solicitante mfte los compuestos de férmula (1) solicitados acorde
¢on lgs compuestos qus evidentsments comrespondan a la Invencién y demuestren
tener actividad inhibidora de la formacién del péptido (B-Ad).

Es importante resaltar, que si blen e! sollciiante puede solicitar protaceién pare una
generalizacion de las modalidades preferidas yio efemnplos, asta generafizaciin debe
ser razonable y paralela con el objeto de la invencidn y con la materia que so
encusanire sustentada en (g desoripsién.
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4. Reivindicaclones relativas a uso o a uso distinto {artfcidos 14y 21 D 456)

Las reivindicaciones 10 y 11 indican el uso de los compuestos de fémula (1), lo cual
no so considera como invencién y por (o taito no es patentabls.

8. Determinacién del Eotado de la Téenlea
Considerando que la fecha do presentecién de la primeara solichud de patente de [a

cual se relvindica priocridad es 16/01/2004, se enconiraron los sigulentes
documentos que anticipan el abjeto de esta solicitud:

Foona do

N*| Documento Titulo publicacién
Acylaminothiazole derivatives, their

D1 | WO 02014095 o 20/02/2003

8. Andilsls do patentabilidad {articulo 14 D 486)
Sa procedid a evaluar los requisitos de novedad, nivel inventivo y aplicacion

ndustrial para establecer la patentablidad de la Invencidn reivindicada en la
solicitud en estudio,

Nivel inventivo: fartleulo 18 D 486)

L2 reivindicacidn 1 de la sollcitud reclama commpuestos inhibidores do [8 tormacion del
péptido (B-A4) de férmula (ejemplos § y 13).

E!l documento D1 divulga compuestos inhibidores de la formacion del péptido (B-Ad)
de fhimula (tabla 1 paging 21}

Enire [as modalidades preferidas de M1 (ejemples 21, B3, B4 y 68) se encuantran [os
compuestos detallades en la siguients tabla:

2006 008278



EJEMPLG | {(Ry)a Rs R: | RsRs @.m-m

21 3F, 8F CH; H H.H %

83 | 3F.8F | (CHz):CHs | CHa| OH.H '@O

54 3IF, 5F CHs H H.H —@O

68 3F, 8F | (CH2)2CH3 |CHy | HH ; Q D

La dnica diferencia de los compuestos de la solicitud con respecto g los divulgades
en D1 es ) sustituyents del fenilo de [a posicién 8 del anillo de tiazol (remarcado) que

corresponde al grupo -Cq¢ glgil- X-Rz en D1,

El efesto téecnico mejorado ventaja dade por esta difsrencia no esta sustentado ya
que los compuestos de fémula (1) tienen las mismas propiededes farmaceldgicas
que los descritos en D1 como inhibidores de [a formacion del péptido (B-A4) ¥ no
demuestran mayor efectividad y/o selectividad,

Dado qus D1 divulgaba previamente derivedos dea acilaminotiazol con propiedades
farmacolbgicas coma Inhibidores de la formacién del péptido {$-A4), el técnico medis,
motivado por sus ansefianzas y aplicando sus conogimientos bésicos, modificaria en
la estructura principal divulgada en D1 el sustituyente del fenilo de [a posicion § del
anillo de tiazo! y lograria obtaner de meanera cbvia los compuestos relvindicados, por
lo tanto los compuestos refvindicados no tiene nivel inventivo.

Las reivindicaciones 6 y 7 se refleran a un proceso para preparar compuestos de
férmula {1) mediante (& reaccién de compuestos de fémula (il) v (ill).

/‘Eﬁf* AL
Wi
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D1 (esquema 1 péagina 9) divulga un proceso para preparar acilaminotinzolesg asl:

(G SEORY 2Ry [
#
H“‘ ovm ko »
v

El proceso relvindicado on la solicitud es un proceso andlogo al divuigado en D1 pars
preparar el mismo tipo de compuestos derivados de acllaminotiazol que no
demuestra tener ninguna ventaja téenica que le pueda otorgar nivel inventivo.

7. Conclusién
Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afechados asl.

N° | Documento | Relvindicacionos Afestadas | Requisito quo Afecta
D1] WO 03014085 1a9 Niva! Invartivo

En cumplimiento dsl articulo 46 de la Decisidn 488 de la Comisién de ta Comunidad
Andina, se le indica que debo dar respuestn dentro del tdrmino do sesenta dles
oontades a partir de Ia fecha de notificacién de (e presente comunicagion. En caso
de no dar respuests ai presente requerimiento, o si a pesar do Ia raspuesta
subsistieran los impedimentos para la concesidn, se denegara [a patonts.

Notifiquese el presente oficio conforms & lo dispussto en el numeral 5.2, literal o), dal
capftulo quinto del tiulo prhrmja [a Clreular Unica N* 10 de 2001.

A

ALIX CARM CESPEDES DE VERGEL
Ciragctora tavas Creaciones (C)

El r requerimiento fue notificado por fjacidn en lsta, de fecha
24 ENE. 753
EXAMINADCR TECNICO
CONCEPTO TECNICO No. 238 Codigo No. 202077
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