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Re: P1 --F- HOFFMANN-LA ROCHE AG.-Solicitud de Patente de 

Invencithn on Ease Nacional PCT nara "PIRIDIN-4-IL-ETINIL 

II4IDAZOLES V PIRAZOLES COMO ANTAGONISTAS DEL 

RECEPTOR MGLU5",-Clase C070 401/06.-Expediante nUmaro 
IF 

06-120.702.-6-120-702-

MeNie refiaro a mi solicitud de patente de 29 de Noviembre Be 2006. 

2. De conformidad con lo dispuesto en el Articulo 5.2.12 de Is Circular 

Externa No, 03 de 28 de Abril Be 2003, y estando dentro del plaza de seis 

mesas contados desde Is fecha de a publicaci6n de Is solicitud an Is Gaceta 

de la Propiedad Industrial nümero 578 de 31 de Julio Be 2007, solicitO a ese 

Despacho proceder a realizar el examen de patentabilidad de la presents 

invenCión. 

3. Me permito recordar a usted, qua tal como Se informó an el Petitorio de 

Is invención, Is  presente solicitud corresponde a Capitulo II, 

4. Anexo me permito acompaar recibo nmero 08-4,849, expedido par 

Is Superintendencia do Industria y Con,ercio, quo acredita el pago do la tasa 

qua dicho examen causa. 

Seæor Superintenderite, 

IdA LLOREDA RICA1JRTE 

T.P. 53.215 
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Comercio 

SUPERLNTENDENCIA 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

DICACION EXPEDIENTE No. 06-120702 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SQLICITIJD DE PATENTE DE INVENCION 

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

FECHA 31 DE JULIO DE 2007 EL TERMINO HABIL SEFJALADO FOR LA LEY 

EXPIRA EL 26 DE OCTIJBRE DE 2007 

NOTA: Junto del plazo de Ids sets (6) meses siguientes a partir de Is fecha de publicacion 
an Ia gaceta de Propiedad Industrial, debark solicitor y cancelar el examen de 
patentabilidad so pans de qua Is solicitud cargo an abandono, de acuerdo con 1° 
estabLecido an el Artioulo 4.4 de Is Decision 486/2000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES FOR PARTE DE TERCEROS. 

SI  NO X 
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StJPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 
OIVIStON DE NUEVAS CREACIONES 

202012 
Bogota, D.C., 16 do fobrero de 2010 

Apoderado: Alicia Lioreda Ricaurte 

ASIJNTO Radicaciªn 06-120702 
IranEte 002 
Evento 001 
Actuacion 430 
Ofpcio 
Folios F

- 

Patente do lnvcncion 

Via POT (fase nacional) Cap.l Cap. II 

No. Sol. Internacional PCT/EP20051005559 
Fecha de PresentaciOn Internal. 20/mayI2005 

Como resultado del examen de fondle, realizado con fundamonto an el articulo45 do 
Ia Decision 488 de Is ComisiOn de ]a Comunidad Andina, solo comunica: 

1. Documentos estudiados 

1.1. pç1ici6n: Folios: 65 a 129 Coma as radico inicialmente. 

1.2. Reivindicaciones Folios 43 a 49 Coma as debio presenter. 
Folios 130 a 142 Modificaciôn presentada at 

momerito de entada an fase 
nacional. 

1.3. Prioridad: Folio 1: PCT/EP20041005851, 01/0612004 
EP04021216.9, 07109/2004 

2. Modificaciones no aceptadas (artIculo 340.486 y ad, 22 Tratado PC?) 

En el oficio (folio 65) nediante el cual el solicAtante presentO el capitulo reivindicatoria 
tel come habia side presentado an Is solicitud internacional, el solicitante manifiesta 
quo an ejer&cio del derecho conferido par el articulo 28 numeral I del tratado PCT, 
el capltulo reivindicatorio fue modificado at memento de su presentaciOn an fase 
nacional. Este oficina considers que el solicitante hizo una lecture errOnoa del 
articulo citado porquo cliche modificacion no estS prevista an @1 momenta S ontrada 



2 
a rose nacional, como lo confirman el arliculo 22 y 34 del mismo Tratado, sine tan ’Nc) 
sôo despues de haberse admitido a dicha fase nacional y solo previo 
diligenciamiento y prosontaclOn de un formularlo ünico de correcciones y 
moditicaciones y pago do una less (numeral 1.2.1.6 del capitulo quinlo, tilula X de Is 
circular unica de Is Superintondoncia do Industria y ComercTo). Puesto qua dicho 
formularia nose presenlo y el pago tampoco as efectuo, cliche modificacion no podia 
tomarse an cuenta, mucho menDs a Is entrada do Is fase nacional do PCT, 

3. Objeto de Is invencion 

Titulo de Is solicitud: PIRIDIN-4-JL-ETINIL-IMIDAZOLES V PiRAZOLES COMO 
ANTAGONISTAS DEL RECEPTOR MGLU5 

El objeto de Is presents son los compuestos quo coon bajo el alcance do Is formula 
Markush: 

S 

(I) 
R 
3- 
E 

0 

Reivindicaciones 1-10, 17: Un compuesto do Is formula (I). 
Reivindicaciones 11,12 y 13: Procesos para obtonor los derivados irnidazol. 
Reivindicacian 14: proceso pairs obtonor los derivados pirazol. 
Reivindicacion 15 y 16: Modicamonto quo contiene los compuestos. 
ReivindicaciOn 18: Uso. 

So catalogO Is invenciOn, segun Is Clasificacion Internacional do Patentee (IPC.): 
C07D401/06, A61K31/4439, 31/444, A61P25/22 

4. Do Is solicitud do Patonto 

4.1. Reivindicaciones (articulo 30 D 466 de Is CAN  

La reivindicacion I y sus dependientes, no as clara respecto a las estructuras 
inequivocas quo Se quiere significar con Is denominacion generics do cicloalquilo. 

-Las reivindicaciones 15 y 16, an primer lugarson exactamente Is misma material, on 
segundo lugar los usos y tratamiento terapeuticos no son caractoristicas tecnicas de 
un modicamento (Composicion). 
-La reivindicaciOn 17, reclama los compuostos ya reclamados an las ioivindicacionos 
1-10, sin ninguna caracterislica tecnica particular, solo Se rellena el toxlo de una 
mazda do usa con metodo do tratamienlo. 
Las reivindicaciones no complain con Ia exigido an el an. 30 do Is Decision 486.yio 
art.22 Tratado PCT. 



3\4 
S. Unidad de invencion (articulo 25 D 486 de Is CAN.) 

La presente solicitud no conserva la unidad de invencion, despues de realizado el 
examen de patentabilidad Se encuentran los siguientes grupos invenUvos y code uno 
de ellos requiere de bUsquedas indepenthentes, Ia vamos a referenciar respocto at 
grupo heterociclico variable, a sea, anillos imidazol y pirazol. 

(i) p i rid i n-4-i l-eti n i kim idazo es 
(ii) piridin-4-il-etinil-pirazoles. 

Para code uno de estos grupos Se requiere Un examen de patentabilidad 
I ndepe n die nte. 

6. Reivindicaciones relativas a un uso o a Un segundo unto (adIeu/os 14 jt 21 D 
486 do Is CAN) 

La reivinthcacion 18 reclama el use de compuestos y de acuerdo con Is legslacion 
colombiana el use no se considera pare proteccion per patents, come Se lee an el 
articulo 14 de Is Decision 486 de la ComisiOn do Is Comunidad Andina Los 
Raises Miembms otorgarari patantas Para las invencionas sean do productos 
procodimiontos an todos los campos do Is tecno/ogIa. ,; aquf NO Se hace alusiOn a 
qua el use sea patentable. 
Los uses a segundos uses no son patentables de conformidad con to sentencia del 
TJAC 89-Al.2000, an general Los uses no son patentabres 

7. DeterninaciOn del Estado de la Tecnlca 

La fecha qua Se he tenido an cuenta pars determiner el estate de la tecnica fecha 
de presentacion de to solicitud do la cual Se reclama prioridad, 01/06/2004. 
Teniendo an cuenta la fecha indicada as realizO Is büsqueda del astride de la 
tecnica, an bases de datos an las qua esta oficina tiene acceso libre, an busqueda 
de docurnentos relacionados con Is materia qua Se reclama comb nueva e inventive 
on presonte solicitud, encontrandose los siguientes documentos mM relevantes: 

Fecha do  
N° Documents Titulo presentacion 

Dl W02004108701 
lmidazore derivatives as glutamate 

051jun12003 
receptor antagonists 

02 W02004080998 
tmisazol.4.yl.ethynyl-pyrithne lOImar/2003 
derivatives 

8. Anâlisis de patentabilidad (segUn requisite) (articulo 14 0486) 

8.1 Novodad (ariJoulo 160486 de Ia C.A.Ni 



La solicftud an estudio reclama los compuestos de Is faula Maush(l): 

-Las anterioridados Dl y D2 escribon derivados piridin4-iI-etinhl-imidazol tetra 
sustitu ’dos: 

2 

qua as Is primers invenciOn reivindicada y pars Is cual as hace sate anÆlisis do 
patentabilidad. Tal como puede verse en todo el conlenido de las anterioridades Dl 

D2 as refieren a los derivados p1ridin4-il-etinil-imidazol tetra sustitujdos, las 
composiciones qua los comprenden y su metodo de obtoncian, entonces asi las 
cosas Is solicitud an estudio as una generalizaciOn de las anterioridades; poe lo cual 
los compuestos reivindicados su netodo de obtenciOn y las composiciones qua los 
comprenden no pueden considerarse nuevos. 

Par Ia tanto Is solicitud an estudio no cumplo con el requEsito exigido an el articulo 
16 D486 de Is CAN, 

S. ConclusIon: 

Los requisitos de patentabilidad de Is presents solicitud as encuentran afectados asi: 

Documento N 
Reivindicaciones Requisito qua afecta 

afectadas 
bi W02004106701 I 1-18 Novedad 
02 W02004080998 I 1-18 Novedad 

En cumplimiento del articulo 45 de Is Decision 466 do Is ComisiOn de Is Comunidad 
Andina, sale indica qua debe dar respuesta dentro del termino deCO dies contados 
a partir de Is fecha de notificaciOn de Is presents comunicacion. En caso do no dar 
respuesta al presente requerimiento, 0 si a pesar de Is respuesta subsistieran los 
impedimentos pare Is concesión, as denegarØ  Is patents. 



A tO 
Notifiquese el presente oflcio conforme a lo dispuesto en el numeral 52, literal e), del 
capitulo quinto del titulo mero Ia Circular Once N° lode 2001. 

/ 

ALIX CARMENZA CgDES bE VERCEL 
Directora de Nueva Creaciones (c) 

El anterior requerimiento foe notificado por fijaciOn an lista, de fecha 
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Tb prtteflr invetlion � I 02id.2 droitGthes ofthe getslkomtt 

1’ 

�a 

a0 hElogeil Cr 

R 3fiKU lower lUg1; 

R3 IiEnifi s)1 orherc.r34,wIilth olc SptiooaUysthstutthbyoKU, 070 or 

three sobtuenb, ielcct frIsE the group coosWies nflalcten. lower ifigi, cydoalkyl. 

bw &l-h21ogeS, cpno, lower alkCly, NR’R" or by 

1-morphollint or by 

optbnsy s1tthtuted by (cH7)gjOR, 01 by 

pi plicoally siibsfitutcd by (CH5)o.IOL or by 

L,l.41010-thlomoopbolb)400 by 

pip nyl. opricn*IIy d by lower SSyl or [0 Sb4-Cydot)t 

is by (OWES or (CH2)1.o-cydnllk)d; 

R,R’ edepenUyfrnmaaotherh,drogiolow�I,flq4 [CHs)u.qdoS&flor 

(CHOJSORT 

iS 1 cr2; 

a is hydoog*2’. 0(0)13, CIsa’whordn R’ is hydlogEl, OH. C]-.11kyI, Cs-Co- - 

to pher.rsutirsUy occeptsble sd’s thereof. 

It hss nOW oopnsinyeeo ontbat thecompopsà Of!02�0EI Fonooth I 

mab plc gi recETw a oni1ts.0 pounds O(fortiula lore distgoiithtd 
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by haagvaIuabIe tbnapemic propethe Thqcszrbeused inthefteatmanter 

�psevendon ufGhR5 rerptor sowiieted disordrrs. 

In the raethsl 000s syatesn CNS) the ts *si oiemuli takes ph by the 

thtasa(thn ef a netron-4naittn, vbith is sast nut by a nesron. sith a .]soreceptor. 

Glutamate is the major dtaiury nan, mitter in the brssn and plays a uoiqe 

retain a U nesynase m (am) tisnthnrs The glutamate-dependent 

–dusrptorssjdwiiatotwornningsps.Thethtu,singcup.rasudythe 

jonoftople raeaptoaL rmaligand-contoUed ion thaaanekme maiahuthpie glutamate 

receptors (mChsRl b gto the second � greop and. ftrsthetmor hong to - 

ii olo-pietem coapled rtore - 

Alpeasunt. eight difiŁrentmewbe oitkesemGlisR arelaso,en and ofthasesome 

,en have sub-1 Acsrelmg to th homology. signal franadacrion 

mebanjama and sgonistadreeity. these a receptors (anbesub-tlhidSi.]m three 

nab-groups: 

mGlnRla d mclaP5 hongw oscj.1R2 and tn bdong to sioup Ii 

and GInItd. naGbaR5. uaGlupj and mGI.aRS hdong to group Ill. 

LedimeoplcglutmaDtsbdmgingtothfiattrUp canbe 

ofacute sndhr thcneoaologlcs] disotda anch 

apyrbaeit. epilepsy, sthfrophraels AJzhdmer’s dlsmssc. rogsifive &,a)râen - 

memory defidth, ’5 well as thanric and acute rain. 

othfle ble indicetiona n this cc toe sat restarted brain Enthors camel 

bybypsss eparadonsortansplanta, pecrbloedstspplyto t]aebesia, spinal cord lnjmie. 

hardinjnaaypnaceusadbypregeanq.ceidiacarrestandh)PVtaattJ2 Farther 

frrstaa indications an jeebmala, Misnthgton’s *or anoyntrophic lateral aderods 

(Afl), dnnenth caumaflyflDs, c retinopethy, dir2 cpsrlonamism or 

psrkinsoniscn caused by mdicament as wall as condificra which lead to glntanasle- - 

defitiqflmthom,arthnaclespontont.m*aine.udossy 

in ’to lent05 addiction. opiate eddiclion, snety. ?otejting, dpkmesta and 

depiesdon,. 

Orsorders madiatcdthll o[ial pertbyanGlnRs err for example aast tasiwnafic end 

rlxo* dcgnaesathe prceasse, oithe =vous emA such as Mrhdmer’s disense. aenile 

denaenna, paaknson’. ijeesse, Huntington’s chores, aanyotaophic lateral aelesost and 

moltiple ademosia, rsy–tethctaras such assdiJzorlwania and snsaety, deprersioo, 

- and drag dependency (ayers ths. Tha. Patents (2O2), IZ (12)) 

Sdectiaa naeulqs antagonists are esyedally asithl for the rratthunt lf es,æety and 

pain. 

The invention ralatca to compounds of mrmala t � their pbaarnaceiatcafly 

naptable aS to the above-mentioned ron,poondsss pharmaceu*allyertve 

arb*nea and their prednebo. 

The invandon also reistea to a process las prepa!ing a compound according to 

RIM" formalal bllcssing the gtnal prorednaea as ontltned abon thr npouaida of 

formula I. 

Moreover thr lnnon rdates also to medinsineots containing one or moan 

ronspersidseithe prarantloamfion and pharnasceoff rally acceptable exdpieuts for - 

nestanent end pancenlion ofmGluR5 tecepter mediated disssrdn. such as seine andfor 

chaonic nenrologicat &sordeen,in pa ioslaranæety andcbionic or acotepein 

The inventor, else relates to - nec of a eampomid in eeo,rdsnee with the present 

as well as its pbanaarmthcslly araptsUe sell for the manuthcttare of 

naedknnusts for the rent and prention of mGItaRS receptor .nediateal ditorders 

as ouffined above. 

The muowirag dttona of general teats used in the present dthplicnapply 

l!sperffve of whether - tern’s in qoestion appear alone or in combination- Tias teem 

lower alk4 used in the present desaipifon denotes maight-thab or branched 

rnredhrbonrssidtthlrotonsa,prtferahlrsith Ito4eaabon 

atolls, seath as methyl, ethyl, n-propyl, i-propyL n-banyt t-butyi and the like. 

Tb m lower sikoxy’ denotes ainwer alklaesidu the ease of *5 foregoing 

definition botmd ’45 an oxygen atom. Exampl of lower aikoxy’ residues fiadnde 

- ethoxy, isopropoxy and the Ilk - 

The tarn alogeu denotes ftmaeeine- rhiorina,baorelne and iodine, 

’tyl’ aepresanta an arom.br carhasqdlc group consisting of one nthdnal ring 

or one or more lsssarmgs in which atlesatene ring is arometicinnnftre Preferred afld 

group is phenyl. 
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o It? h we the m n go as dethth ab ove 

1956I-554 (1919)]. 

00wouods of formula q maybe rn�d ty reg a �ompod of forxmth. VflI as 

vethwopoaadofthrmulaX 
RtZ (X) 

&here 0 K0 haa the to n defloed eb d a hejo 

Thet oaaaasy take phcabya3ylafloo of mpoimd VIII atherbyusg 

ma& boroulo of tbrto.t X) sad a topperIItflyst a aolnsat 

fibI IfIbl,romethane mdlI en oaphere[III 

CIoa.omcteL,Orgiett 2t1233(Z000)I 1, byhasthgthR5-ZZiiheIozflth 

a b.a like potassliam uboaale or cthum ca bormft in a aoIvt met 

dimrthylksadaeorFd ratalFed accordlog to 3ths,nldconth6ona acv Example 

8 BUChWSU

 
If a1, Tetnhedren � 4th257 (19gc)]. 

OmpadooffoessthWIna3ybeprcparedhYrng4comPo0fT0rm0Ir30 

above wfth a compound ofth�uaaalaXl 

ow 

The ra*oo mey take piaoe by o coupliogh C prasefior IfIS CuL 

(phP)aPdCli. EtoN bee eolvent like nthydrono ordin,eth]nn,maaathde lsonogeshha 

eteL SthSs 777(1977)]. 

(Xfl) 
OH 

aording to methot Imown to the OIOJkd alMa 

,nIEnxlssI 
-9-

Compoma&softhmetflt mayberpdhydeotetgarompoundoflarnw1a 

eotordbeg to oeethoda lno,�n (o the ailed .utsao. 

Coeaapounda offormadaflIrybprp.red byelk1lathge roenposmd offormnbXV 

(XI\1 

A 
,ith an aliqiatiag agent of Gssannh XV3 

ardingto me lwo’eetc the eblied aitessa. 

Starting oompouoda of fuemuli XVa are comnierdally aibelable. 

OH 

Comunds of fonmels XIV may pr S by tenthsg a compeand of foimuje XV 

CXV) 

wthtertbut,flimethyIe,idilondeaccordiovoniethoth}itwntotheskifledata 

Corn of k oJeXVo yb p by ogarooundofSrmuthfll 

sith an1 ot a Sing to me lmo,eo to the sIdled artlasa 

em of fo�rnuia AM may b prqssted by hydrolyelnga coxnpoteeed of thrniiala 

H 


