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Solicitud de Patente de Invencidn titulada: “OXAZOLIDINONAS QUE CONTIENEN
OXINDOLES COMO AGENTES ANTIBACTERIANOS”.

Solicitante: PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC

RESPUESTA AL OFICIO N°. 2372 NOTIFICADO
POR FIJACION EN LISTA No. 54, DE FECHA 16 DE FEBREROQ DE 2007

(EXAMEN DE FORMA)

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogotd, identificado tal como aparece al pie
de mi firma, en mi caricter de apoderado de la sociedad en referencia, me permito dar respuesta
al auto emanado de ese Despacho, dentro del término legal segiin lo previsto en el articulo 39 de

la Decisién 486, en los siguientes términos:

1. En respuesta a la primera observacién del Examinador, me permito aportar copia del

Reporte Preliminar Internacional de Patentabilidad, junto con la su correspondiente traduccién.

2. En respuesta & la segunda observacién del Examinador, me permito aportar junto al
presente memorial, tres (3) documentos de cesién debidamente legalizados (correspondiente a
cinco (5) inventores), junto con su correspondiente traduccién, segiin lo previsto en el Art. 26- k
de la Decisién 486.

World Trade Center - Torre A, Calle 100 No. 8A — 37, Piso 10, Bogotd D.C., Colombia
Tel + 57 1 601-7700. Fax + 57 1 601-7799, officcolanteraisbeck.com, www,olariernisbeck.com
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3. Adicionaimente, me permito adjuntar el formulario PCT/IB306 correspondiente al cambio

de direccién del solicitante, presentado ante la oficina intemacional.

Atentamente,

R. OLARTE
C.C. N°. 79.782.747 de Bogotd
T.P. 74.295

Anexos: Copia del Reporte Preliminar Internacional de Patentabilidad y Traduccién.

Documento de Cesién
Formulario PCT/IB306
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TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES
PCT
INFORME PRELIMINAR INTERNACIONAL SOBRE PATENTABILIDAD
(Capitulo II del Tratado de Cooperacion en materia de Patentes)
(PCT Articulo 36 y Regla 70)

Referencia del expediente del solicitante 0 mandatario: 32497 /700165
Solicitud Internacional No.: PCT/IB2005/002197

Fecha de presentacién internacional: 19.07.2005

Fecha de prioridad: 06.08.2004

Clasificacién Internacional de Patentes (IPC) o la vez clasificacién
nacional e IPC: INV. CO7D 413/04 AG1K 31/422 A61P 31/04
Solicitante: PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC. et. al.

1. El reporte de examen preliminar internacional ha sido preparado
por esta Autoridad de Revisién Preliminar Internacional bajo el
Articulo 35 y es transmitido al solicitante segtn el Articulo 36.

2. Este REPORTE consta de un total de 7 hojas, incluida la presente
hoja de portada.

3. Este informe también contiene ANEXOS, que comprenden.

a. [] (remitido al solicitante y a la oficina internacional) un
total de hojas, descritas a continuacién:

[0 hojas de la descripciém, las reivindicaciones'y/o
los dibujos que han sido modificadas y que sirven de
base al presente informe, y/o de hojas que contienen
rectificaciones autorizadas por esta Administracién
(véase la Regla 70.16 y la Instruccion Administrativa
607 del PCT).

[0 hojas que reemplazan a otras hojas anteriores,
pero que eata Administracion considera que contienen
modificaciones que se extienden mas allA de la
divulgacion de la invencibn tal como fue
originalmente presentada, segin se indica en el punto
4 del Reglamento I y en el Recuadro Suplementario.

b. [J (remitido Ginicamente a la Oficina Internacional) un
total de (indicar tipo y soporte(s) electronico(s)) )
que contienen una lista de secuencias y/o tabla(s)
relativa(s), solo en formato legible por ordenador,
como se indica en el Recuadro Suplementario relativo
a Listas de Secuencias (ver Instruccion
Administrativa 802).
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9, El presente informe contiene indicaciones relativas a los

siguientes puntos:
{d Recuadrol Base de este informe
[(J Recuadroll Prioridad
Recuadrolll  Ninguna formulacién de opinién sobre la
novedad, la actividad inventiva y la
aplicacién industrial
] RecuadroIV  Falta de unidad de Invencién
X RecuadroV Declaracién motivada segin el Articulo
35(2) sobre la novedad, la actividad
inventiva y la aplicacion industrial, citas y
explicaciones en apoyo de esta declaracién
X Recuadro VI Ciertos documentos citados
Bd Recuadro VI Defectos en la Solicitud Internacional
[0 Recuadro VIII Observaciones relativas a la solicitud
internacional
Fecha de radicacién de la demanda: 02.09.2005

Fecha de elaboracion de este reporte: 03.07.2006

Nombre y direccion postal de la Administracion encargada del Examen
Preliminar Internacional: )

Oficina de Patentes Europea

D-80298 Munich
Tel: +49 89 2399 -0 Tx: 523656 epmu d
Fax: +49 89 2399 -4465

Funcionario Autorizado: Weisbrod, T
Tel: +49 89 2399-

\G9



Recuadro I, Base de esate informe

1. Por lo que respecta al idioma, este informe se ha establecido
sobre la base de la solicitud internacional en el idioma en el cual se
depositd, salvo indicacion en contra sefialada a continuacion.

[[] Este informe esta basado en una traduccién del idioma
original al siguiente idioma , que es el de una traduccién
roporcionada a los fines de:

blusqueda internacional (segin Reglas 12.3 y 23.1 (b))

[0 publicacién de la solicitud internacional (segiin Regla
12.4)

O] examen preliminar internacional (segiin Reglas 55.2
y/o 55.3)

2. Por lo que respecta a los elementos* de la solicitud internacional,
esta opinién se ha establecido sobre la base de (las hojas de reemplazo
que hayan sido enviadas a la Oficina receptora en respuesta a un
requerimiento segun el Articulo 14 se las denomina en este informe como
*inicialmente presentadas” y no se anexan al informe):

Descripcibn, Piginas

1-50 tal como se presentaron inicialmente
Reivindicaciones, Nimeros

1-16 tal como se presentaron inicialmente

[0 una lista de secuencias y/o tabla(s) relativa(s) — ver Recuadro
Suplementario relativo a Listas de Secuencias

w
O

Las modificaciones ha ocasionado la cancelacién de:

la descripcion, paginas

las reivindicaciones, Noas.

los dibujos, hojas/fig.

la lista de secuencias (especificar):

tabla(s) relativa(s) a la lista de secuencias (especificar):

QOO0

n
O

El presente informe ha sido establecido como si no se
hubiesen presentado (algunas de) las modificaciones anexadas a
este informe y listadas abajo, ya que se ha considerado que iban
més alli de la divulgacion de la invencién tal como fue
presentada, como se indica en el Recuadro Suplementario (Regla
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70.2(c)).
[0 1a descripcion, paginas

[0 las reivindicaciones, Nos.

(0 1os dibujos, hojas/fig.

[0 1alista de secuencias (especificar):

[0 tabla{s) relativa(s) a la lista de secuencias {especificar):

* Si se utiliza el punto 4, algunas o todas estas pédginas pueden llevar el
sello de “sustituida®.

Recuadro No. III. Ningana formulacién de opinién sobre Ia
novedad, la actividad inventiva y Ia aplicacién industrial

1. Las preguntas con respecto a si el invento reivindicado parece ser
novedoso, implica una actividad inventiva (no ser evidente), o ser
susceptible de aplicacién industrial, por lo que respecta.

(0 al conjunto de la solicitud internacional,
X alas reivindicaciones Nos. 7-16
debido a que:

B 1a solicitud internacional, o las reivindicaciones Nos. 7-16,
en cuestién se refieren al objeto, respecto del cual no
requiere examen preliminar internacional (especifique):

Ver hoja separada

[[J] a descripcién, reivindicaciones, o los dibujos (indiquese
cuales a continuacién) o tales reivindicaciones Nos. en
cuestion no son claras, de manera gue no es posible

formular una opinidn aignificativa (especifique):

[] las reivindicaciones, o las reivindicaciones Nos. en cuestién
no son claras, de manera que no es posible formular una
opinién significativa.

O no se ha emitido informe de biisqueda internacional para
dichas reivindicaciones Nos. parcialmente

[0 lalista de secuencias nucleétidas y/o de aminoéacidos no
cumplen la norma estiandar prevista en el Anexo C de las
Instrucciones Administrativas por que:

La lista en papel [ no se presents
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no cumple con la norma estindar

La lista en formato legible por ordenador

O
O

no se presento

no cumple con la norma estindar

[[] las tablas relativas a las listas de secuencias de nucleétidos
y/o de aminoacidos, si s¢ han presentado Unicamente en
formato electrénico, no cumplen con los requisitos técnicos
previstos en el Anexo C-bis de las Instrucciones

Administrativas.

[0 ver Recuadro Suplementario para més detalles.

Recuadro No. V Declaracién razonada segin el Articulo 35 (2) con
respecto a la novedad, nivel inventivo o aplicacién industrial:
anterioridades y explicaciones que soportan tal declaracion

1. Declaracién

Novedad (N) Si:
No:

Nivel Inventivo (IS) Si:
No:

Aplicacion Industrial (IA) Si:

No:

Reivindicaciones 1-16
Reivindicaciones
Reivindicaciones
Reivindicaciones 1-16
Reivindicaciones 1-6
Reivindicaciones

2. Citas y explicaciones (Regla 70.7)

ver hoja separada.

Recuadro No. VI. Clertos documentos citadoa

1. Ciertos documentos publicados (Regla 70.10)

y/o

2. Divulgaciones no escritas (Regla 70.9)

Ver hoja adjunta
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Recuadro No. VII Clertos defectos en la solicitud
interaacional.

Los defectos siguientes en la formma del contenido del uso internacional
se han observado.

Ver hoja adjunta.
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REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL — HOJA ANEXA
Solicitud Intemacional No. PCT/IB2005/002197

SECCION I
Base del concepto

La solicitud se relaciona con:

(i) 2- ox0- 2,3- dihidro- 1H- indol- 5- il- 2- oxo- oxazolidina- 5- carboxamidas ()
(reivindicaciones 1- §),

(ii) una composicién farmacéutica que comprende un compuesto (I) (reivindicacién

6), y
(iii)  los correspondientes métodos terapéuticos (reivindicaciones 7- 16).

SECCION In1
No formulacién de concepto con respecto a la novedad, nivel inventivo y aplicacion
industrial

Las reivindicaciones 7- 16 se relacionan con materia consideradas por esta Autoridad
cubiertas por las provisiones de la Regla 67.1(iv) del PCT. De manera que no se
formulard concepto alguno con respecto a la aplicacion industrial de la materia de estas
reivindicaciones (Articulo 34(4)(a){I) del PCT).

SECCION v

Declaracién razonada bajo la Regla 66.2(a)(il) con respecto a Ia novedad, nivel
inventivo y aplicacién industrial; citas y explicaciones soportando dicha
declaracibn

1. Se hace referencia a los siguientes documentos:

Dl: WO 2004/074282 A, 2 de septiembre de 2004
D2: WO 03/072553 A, 4 de septiembre de 2003.

D1 fue publicado posterior a la fecha de prioridad. Bajo la presuncién que la
prioridad es vélida para la materia reivindicada entonces dicho documento no es
considerado estado de la técnica anterior bajo la Regla 64.1 del PCT.

2, Novedad

2.1 D2 se relaciona con N- aril- 2- oxazolidinona- 5- carboxamidas antibacterianas,
las cuales generalmente comprende los presentes compuestos (I) (D2, reivindicacién 1:
A = (i), C = heteroarilo, B = cicloalquilo; 6 A = (i), C = fenilo R?- sustituido, y B y uno
entre R? junto con los dtomos de carbono de fenilo a los cuales B y el R? estn unidos
forman un het). Sin embargo, el documento no divulga especificamente los presentes
documentos (I) que tengan la fraccién 2- oxo- 2,3- dihidro- 1H- indol- 5-ilo. Por lo
tanto, la presente materia reivindicada podria considerarse como una seleccién
novedosa con respecto & D2 con la fraccidn 2- oxo- 2,3- dihidro- 1H- indol- 5- ilo como
caracter{stica técnica novedosa.



2.2 DI se relaciona con indolona oxazolidinonas antibacterianas, las cuales \'
generalmente comprenden los presentes compuestos (T) (compare con la reivindicacién
t,A=(D),n=0,Z=CONHR"). Sin embargo, no divulga de manera espec!fica los
presentes compuestos (I) (es decir, compuestos de D1, en donde R* = R® = H; compare
con D1, ejemplos en donde R* = R® =F). D1 por lo tanto parece no ser relevante con
respecto a la novedad de la solicitud. Sin embargo, puede ser relevante con respecto al
nivel inventivo si la fecha de prioridad reivindicada no fuera reconocida.

3 Nivel Inventivo

3.1  La solicitud describe la sintesis de ciertos compuestos (I) y muestra que dichos
compuestos exhiben actividad antibacteriana contra S. aureus, S. pneumoniae, y E.
faecalis (la solicitud, pdgina 12).

3.2  Envista de D2 como el estado de la técnica més relevante, el problema plateado
por la solicitud puede verse como en la proporcién de mds oxo- oxazolidina-
carboxamidas antibacterianas. Los presentes compuestos ([) ya estdn generalmente
comprendidos en la ensefianza de D2. D2 ilustra adicionalmente que el sustituto N de
las oxo- oxazolidina- carboxamidas antibacterianas puede ser ampliamente variado sin
perder la actividad deseada. Finalmente, el documento de antemano ejemplifica
realizaciones de 2- 0xo- benzotiazolilo y 2- oxo- benzoxazolilo (por ejemplo, los
ejemplos 32, 33, y 51- 53), los cuales estdn estructuralmente estrechamente relacionados
con los presentes compuestos (I). Los presentes compuestos (I) representan por ende
alternativas meramente obvias de los compuestos de D2. Ante la ausencia de cualquier
efecto inesperado y comprobado comparado con el(los) compuesto(s) estructuraimente
mds relacionado(s) de D2 (por ejemplo, el presente ejemplo 5 comparado con el
ejemplo 52 de D2), no podria por lo tanto reconocerse ningin nivel inventivo para las
presentes reivindicaciones 1- 16,

4, Aplicacion Industrial

Para la evaluacion de las presentes reivindicaciones 7- 16 sobre la cuestién de si son
industrialmente aplicables, no existen criterios unificados entre los Estados
pertenecientes al PCT. La patentabilidad también puede depender de la formulacion de
las reivindicaciones. La Oficina de Patentes Europea, EPO, por ejemplo, no reconoce
como cumplimiento del requisito de la aplicacién industrial, un contenido de
reivindicaciones con respecto al uso de un compuesto en un tratamiento médico, pero si
permite sin embrago, reivindicaciones con respecto a un compuesto para primer uso en
un tratamiento médico y el uso de tal compuesto para la produccién de un medicamento
para un tratamiento médico nuevo.

SECCION VI
Ciertos documentos citados

Ciertos documentos publicados

Solicitud No.  Fecha de publicacién Fecha de presentacidn  Fecha de prioridad
Patente No. (dia/mes/afio) (dia/mes/afio) (dfa/mes/afio)

WO 2004/074282 A 02/09/2004 12/02/2004 24/02/2003
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SECCION vII
Ciertos defectos en la solicitud internacional

El estado de la técnica anterior divulgado en D2 no se menciona en la memoria
descriptiva, ni tampoco estd dicho documento identificado en ella (Regla 5.1(a)(ii) del
PCT).
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PCT o R

INTERNATIONAL PRELIMINARY REPORT ON PATEIGTABIL_ITY
{Chapter It of the Patent Cooperation Trealy)

(PCT Article 36 and Rule 70)

Applicanty or agenTs e referernoe

appmpinn FOR FURTHER ACTION Bee Form PCTAPEANTS
Inwmational applicadion No. ntnmational filng dade (duimoniijear) Priorly deie fdmfnorthiees)
PCTAB2005002107 19.07.2006 06.08.2004

Inerational Paient Clgasification (IPC) or nationa) clsssification and IPC
INV, CO7D41304 AB1K31M22 AB1P3104

Applioani
PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC st al

————————-——-——-—-—-————-—-—-—-—’——-——.—J
. 1
. raport bs the Intemational prefiminary examination report, estabfishad ulmnmmmmm
! rmummummmuuwm -

2. This REPORT comsisis of a total of 7 sheets, including this cover sheel

3. This report ks sleo accompanied by ANNEXES, cormprising:
a O sant io the applicant and io the imsmationa! Buraay)) u folal of eheots, ga follows:

O ahests o the deecription, cleims andbr drawings which have bean umanded and ara the basis of this report
.mmmmmwﬂmmmnumwmdh

(m] Mmmmmmmmummm an amendment that goss
mﬂhmhhmmﬁmuﬂd.uMhmudBuhlw
io the imammational Buresu woinl of (iIndicate and number of electronic carrien(s)) . conialning
b.E foert Mngundbrnbbnnﬁ.u?ﬂ-nmlnu fomc:ly.nmundhm&wh’zmnu :
1o Ssquence Listing (ses Section 802 of the Adminisizative instructions).

4. This repoit contalne indications relating to the foliowing Reme:

] BoxNo.l  Basis ot the rsport

[0 BoxNa.i  Pricelty

B BoxNo.Il  Non-sstabiishment of opinion with regurd o novelty, inventive step and industrial applicabiity

0 BexNo.IV  Lackaf unlty of invention

B BoxNo.V mmummmummmbm inventive step or industrial
lwlﬂblrmnrﬂnphmlum aiament

H BaxNo.V! Cartain documents cliad

& BoxNo. VIl  Ceriain defects In the Intemational applicetion -

1 Box No.VIli  Ceriain cbestvations on the intamationat appiioation

Dats of submingion of the demand Daia of compladion of this repart
02.09.2006 04.07.2000
Nams srd adidrass of the inlemational Audhortred ofoer
D-20208 Munich Welsbrod, T
j Tal. +49 80 2309 - 0 Txc 529604 spuru o , @j
a2t Fmr +49 00 2200 - 4488 Telaphons No. +40 80 2390- "

Form PCTIPEA/400 (Cover Shoel) (Aprll 2006)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY REPORT Inlsmational appiication Na. \/éq
N PATENTABILITY PCTAB2005002187

Box No.| Basls of the report

1. Whh 1o the language, this report Is based on the Intemational epplication In the language In which i
fled, ur mmhamemdmm—m " e

[0 This report Is based on translations from the original language Into the following
Mhhhmumdnmmﬂhhadmhrhpum knguage.
O intemnational eearch (under Rules 12.3 and 23.1(b))

0 publication of the Intemational appiication (under Rue 12.4)
0O Intamational prellminary examination (under Rules 55.2 andbr 565.3)

2. With regard to the slementa* of the intemadional applicetion, this report s basad on {mplacement sheets which
have baan fumished o the recelving Office in response to an invilalion undar Article 14 are refermed o in this

report as “originally fled” and are nat annexsd o this report):

Description, Pages
"1-80 ) as originally flad
Clalms, Numbare

1-18 s originally flled

O & sequence Bsting andibr any related table(e) - see Supplemental Bex Helating to Sequence Listing

9. 0 The amendments have resulted In the cancellation of:
[0 the deacription, pages .
[0 the ciaims, Noe.
[0 the drawings, shestafige
O the sequence listing (speciiy):
[0 any table(s) related to sequence listing (specll)/):

4. O This report has been established as If (some of) the amandments annaxed to this report and listed below
had not been made, since they have been conskierad to go beyond the disciosure as fied, aa indicated In the
Su Iamanhanx(Rula 70.2(c)).

0 the dmwlngl. M
D the sequance Rsting (specly):
[T any table(s) related to sequence lsting (speciy):

# r¥f jtem 4 appliss, some or all of these sheets may be marked *suparsedsd.®

Form PCTIPEA/4DS (Jeruary 2004)



INTERNAT] NAL PRELIMINARY REPORT international appiication No. 69
ON PATENTABILITY .PCTAB2005002197

Box No. Hi Non-uublllhmcnldoplnlunwlﬂnugldbnwelty inventive atep and ndustrial
applicablity

1. The questiona whether the clalmed Invention appeam to be novei, to Involve an inventive be non-
cbvious), or to be industrially appficable have not been examined in respect of: P (0

[0 the entire Imtametional application,
B clalma Nos. 7-10
because:

B the sakd International application, nrﬁanldchlmﬂo&?-ﬁmhhbmummmm
does not require an imemational preliminary examination (speciiy):

see saparats shest

- the claima or drewln elements beiow]
Mmllrllgld or muungemw ) or sald claima Nos. ars so unclear

m wuﬂchhnNa&manlmdequshlyauppoMbyhdemMmmwmm

mlﬂnmaibnllmhmponhubeanuhhlhhdlonheuldehhnﬂm.

the nudisotide endbr amino acki sequance fiating does not comply with the standard provided for in Annex
cdmoMnmmmmrﬁm

mewmnnlorm O has nat bean furnished
' 0 doss not comply with the etandard

the computer readableform (1 hes not bean fumished
O does not camply with the etandard

O the iables related to the nucleotide andbr amino acld sequance listing, ¥ In readghls form only, do
Mmﬁ%hﬂnﬁm@lmnmhpmﬂdﬁhhmowdmmnﬂnlmmﬁ.

O

oo o4

[0 See sepamate sheet for furthar detalls

Form PCTIPEA/A0R [Janumsy 2004) i
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INTERNAT! NAL PRELIMINARY REPORT Intemnational application No. \'66
N PATENTABILTY PCTAB20050002197

Box No.V  Fesasonad siatement under Article with to ¥
applicabliity; cltationa and llPlll'Iulanl .upﬂ'lslgg)nueh m.m“’"“' mventive step o industrial

1. Statement
Novelty (N} Yes: Ctalms 1-18
Na: Claime
Inventive step (I8) Yes: Claimm

No:  Claims 1-18
Industrial appiicability (IA) Yea; Claims 16
No: Clalme

2. Citations and explanations (Rule 70.7):
sse separais sheet

Box No. V1 Ceriain documania cited
1. Certaln published documents (Rule 70.10)
and /for
2. Non-wiitten disciosures (Rule 70.9)
sceo separate shest

Box No. Vi  Carisin defecis in the Intsmational applicstion
The following defecta in the form or contenta of the Intamational application have been noted:
sse saparsis sheet

Form PCTIPEA/400 {larasry 2004)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY Intemational appication No.
REPORT ON PATENTABILITY No.
(SEPARATE SHEET) PCTAB2005/002187
Ballem )

Basis of the opinlon

The application Ie directed to

() 2-oxo-2,3-dihydro-1H-indol-5-y-2-oxo-oxazolidine-5-carboxamides )
(claima 1-5),

() aphamaceutical composhion comprising a compound {1} {claim 6), and

(i) the comesponding therapsutic methods (claime 7-16).

Ba llem lil :
Non-establishment of opinion with regard to novelty, inventive step and industrial

applicabiiity

Clalims 7-18 relete to subject-matter consldered by this Authority to be covered by the
provisions of Rule 67.1(iv) PCT. Consequently, no opinion will be formulated with respect
to the Industrial applicablity of the subject-matter of these claims (Article 34(4)(a)(l) PCT).

BaltemV
Reascned statement under Rule 68.2(a)(if) with regard to novelty, Inventive step or

Industrial applicabliity; ctations and explanations supporting such statement

1 Reference Is made to the following documents.

D1: WO 2004/074282 A, 2 September 2004.
D2: WO 03/072553 A, 4 September 2003.

D1 was published after the priority date. Under the presumption that the priority is
valld for the claimed matter the salkd document Is not conslderad as prior art under
Rule 84.1 PCT.

2 . Novelty

2.1 D2 relates to antibacterial N-aryl-2-oxazolldinone-5-carboxamides, which generally
comprise the present compounds () (D2, clalm 1: A = (I}, C = hetercaryl, B = .
cycloalkyl; or A = {I), C = R*-substhuted phenyl, and B and one of R* together with the

Form PCT/Saparin Sheetk00 [Bhest 1) (EPO~January 2004)




| — XK

\63

INTERNATIONAL PRELIMINARY Intemational application No.
REPORT ON PATENTABILITY
(SEPARATE SHEET) PCT/B2005/002187

phenyl carbon atoms to which B and the one R* are bonded form a het). The
document does, however, not specifically disciose the present compounds (1) having
a 2-oxo-2,3-dihydro-1H-indol-5-yl moiety. Hence, the present claimed matter may be
considered as a novel selection from D2 with the 2-oxo-2,3-dihydro-1H-indol-5-yi
moiety as novel technical featura.

2.2 D1 relates to antibacterial Indolone oxazolidinones, which generally compriee the
presant compounds (I} (cf. claim 1, A = (I), n = 0, Z=CONHR'). It does, howsver, not
specifically disclose the present compounds (f) {I.e. compounds of D, wherein R® =
R®* = H: cf. D1, examples wherein R® = R® = F). D1 does thus not appear relevant to
the question of novelty of the application. It may, however, become relevant to the
question of Inventive step if the present claimed date of priority would not be
acknowledged.

3 Inventive Step

3.1 The application describes the synthasis of certain compoundes (I) and shows that
such compounds axhibit antibacterial activity against S. auréus, S. pneumonlae, and
E. faecalls (the application, page 12).

3.2 In view of D2 as most relevant state of the art, the problem underlying the application
may be seen in the provision respectively selection of further antibacterlal oxo-
oxazolldine-carboxamides. The pregsnt compounde (l) are aiready generally
comprised within the teaching of D2. D2 teaches, furthermore, that the N-substituent
of antibacterial oxo-oxazolidine-carboxamides can be widely varied without loss of the
desired activity. Finally the document exemplifies already 2-oxo-benzothlazolyl and 2-
oxo-benzoxazolyl embodiments (e.g. examples 32, 33, and 51-53), which are
structurally closely related with the present compounds (1). The present compounds
(1) represent therefore merely obvious altematives of the compounds of D2, In the
absence of any subsiantiated unexpected effect compared with the structurally
closest related compound(s) of D2 (e.g. present example 5 compared with example
52 of D2), no Inventive step would thus be acknowledged for the present claims 1-
18.

4  Industrial Applicablity

Form PCT/Separain ShaetM0D (Sheet 2) (EPO-January 2004)




INTERNATIONAL PRELIMINARY Intemetional application No.
REPORT ON PATENTABILITY
{SEPARATE SHEET) PCT/IB2005/002187

For the assessment of the present claims 7-16 on the question whether they are
industrially applicable, no unified criterla exist in the PCT Contracting States. The
patentability can also be dependent upon the formuiation of the claime. The EPO, for
example, does not recognize aa induetrially applicable the subject-matter of claims to
the uss of a compound In medical treatment, but may aliow, however, claimsio a
known compound for firet use in medical treatment and the use of such a compound
for the manufacture of a medicament for a new medical treatment.

Ba ftem V1
Certaln documents clied
Certaln published documents
Agplioation No Pubication date Fling dale Prioxtly duin (vl clainy
Paeri No {damorshyas) (iatnonivyear) (apetnontuyeer)
WO 2004/074282 A 02.09.2004 12.02.2004 24.02.2003
Be ltam VIl -

Cerain defects In the International application

The relevant background art discioged In D2 Is not mentioned in the deacription, nor Is thia
document identified therein (Rule 5.1(a)(if} PCT).

Form PCT/Soparsis ShoelX08 (Sheet 3) (EPO-Janusry 2004}
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Sépase que Yo, George Andrew Lewis, Westminster House 35 Windsor Road "{0
Slough Berkshire, Reino Unido, un Notario Publico debidamente autorizado

Certifico que el documento adjunto a la presente, llamado
CESION, firmado por Gary Wayne Luehr, Adam Robert Renslo y Mikhail
Fedorovich Gordeev.

Ha sido presentado ante mi por los Servicios Consulares de Blair en nombre de

Pfizer con base en un documento original con firmas debidamente autenticas.

Firmado y sellado en 35 Windsor Road segun lo dicho anteriormente, el dia de
hoy 23 de enero de 2007.

[Firmado y sellado]

George Andrew Lewis
Notario Piblico
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Apostille
(Convencién de La Haya del S de octubre de 1961}

REINO UNIDO DE GRAN BRETANA E IRLANDA DEL NORTE

1. Pais: Reino Unido de Gran Bretafia e Irlanda del Norte
2. Este documento publico ha sido firmado por: George Andrew Lewis
3. obrando en su condicién de Notario Pablico
4. lleva el sello/estampilla de dicho Notario Pablico
Certificado
5. en Londres 6. el 24 de enero de 2007
7. por: Secretario Principal de Estado de su Majestad para Asuntos
Extranjeros
8. No. H266258
9. Sello / Estampilla 10. Firma: O. Williams

[Sellado] [Firmado]
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CESION

A cambio de una contraprestacion de valor, la cual me (nos) pagé PHARMACIA
& UPJOHN COMPANY LLC, una sociedad de responsabilidad limitada
constituida y existente bajo las leyes del Estado de Delaware, Estados Unidos,
con direcciéon de correos en el # 301 de Henrietta Stree, Kalamazoo, Michigan
49001, Estados Unidos, por el presente le vendo y le cedo (le vendemos y le
cedemos) a la citada PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC la totalidad de
mis (nuestros) derechos, el titulo y el interés que tengo (tenemos) en mi
(nuestro) invento de una cierta mejora, nueva y 1til, del OXAZOLIDINONEAS
QUE CONTIENEN OXINDOLES COMO AGENTES ANTIBACTERIANOS, cn la
medida en que esta cesion concierna a la Repiblica de Colombia, tal y como se
describe plenamente el mismo en las especificaciones, y yo (nosotros) autorizo
(autorizamos) y le solicito (solicitamos) por el presente a la Oficina de Patentes
de Colombia que le expida dicha patente a la citada PHARMACIA & UPJOHN
COMPANY LLC de conformidad con la presente cesion.

En fe de lo cual firmamos el presente el dia de hoy.

Fremont, CA, USA, 02 de junio de 2005 [Firmado] Gary Wayne Luehr
Lugar, fecha y firma — Gary Wayne Luehr

Fremont, CA, USA, 02 de junio de 2005 [Firmado] Adam Robert Renslo
Lugar, fecha y firma — Adam Robert Renslo

Fremont, CA, USA, 01 de junio de 2005 [Firmado] Mikhail Fedorovich Gordeev
Lugar, fecha y firma — Mikhail Fedorovich Gordeev
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BE IT KNOWN that I, GEORGE ANDREW LEWIS of Westminster House 35
Windsor Road Slough Berkshire United Kingdom a duly authorised Notary
Public

CERTIFY that the document annexed hereto, namely:

ASSIGNMENT, Signed Gary Wayne Luthr, Adam Robert Renslo and
Mikhall Fedorovich Gordeev.

has been presented before me by Blair Consular Services on behalf of Pfizer
on the basis that it is an authentic duly signed original document

SIGNED and sealed at 35 Windsor Road aforesaid on 234 January 2007.

ke,

6212



APOSTILLE
(Hague Convention of 5 October 1961 / Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

UNITED KINGDOM OF GREAT BRITAIN AND NORTHERN IRELAND
1. Country: United Kingdom of Great Britain and Northern Ircland \ [ k
Pays: Royaume-Uni de Grande-Bretagne et d'Irlande du Nord
This public document / Le présent acte publie

2. Has been signed by George Andrew Lewls

a éoé signé par
3. Actingin the capacityol Notary Publle

agissant en qualité de
4. Bersthesaalsampof  The Sald Notary Poblie

est revitu du sceanftimbre de

Certified/Attenté

5. at Londonf Londres 6. thefle 24 January 2007

7. by Her Majcsty's Principal Secretary of State for Foreign and Commonwealth AfEairs /
par le Secrétaire d’Etat Principal de Sa Majesté aux Affaires Etrangires et du Commmnwealth.

8. Number/sous No H266258

10. Sigutwure: O Wililam

QN

For te Sevresary of Siate / Pour ix Ssendteire d'Ess

If this document Is 10 be used In a country which is net party to the Hague Convention of 3§ October
1961, It shouid be presented to the consular section of the misslon representing that comntry. An
apostille ar legalisation certificate only confirms that the signature, scal or stamp on the document is
genuine. Rt does not mean that the contents of the document are cormect or that the Foreign &
Cormmanwealth Office approves of the contenta.
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ASSIGNMENT

For valuable consideration paid to me (us) by PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC s limited lisbility
company organized and existing under the laws of the State of Delaware, United States of America whose
full post office address is 301 Henrletta Street, Kalamazoo, Michigan 49001, United States of Ameriea, I
(we) do hereby sell and assign to the said PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC, all my (our) right,
title and interest in and to my (our) invention for a8 new and useful Improvement in OXAZOLIDINONES
CONTAINING OXINDOLES AS ANTIBACTERIAL AGENTS so far as the Republic of Colombia is
concerned, as fully set forth and described in the specification, and I (we) do hereby authorize and request the
Commissioner of Patents of Colombia to iasue said patent to the said PHARMACIA & UPJOHN COMPANY

LLC in accordance with this assignment.

In witness whereof I (we) have hercunto set my (our) hand(s) this

Fretont . cA JsA TJwme 2, 005 25# NJoagme M

Place, date and sighature - Gary Wayne Luehr

Place, date and signature - Rama Jain

Place, date and signature - Vara Prasad Venkata Nagendra Josyula

Frevmondd ULA 4 zgoc MAL O~

ce, date ture




Sépase que Yo, George Andrew Lewis, Westminster House 35 Windsor Road \ {
Slough Berkshire, Reino Unido, un Notario Pablico debidamente autorizado

Certifico que el documento adjunto a la presente, llamado

CESION, firmado por Vara Prasad Venkata, Nagendra Josyula

Ha sido presentado ante mi por los Servicios Consulares de Blair en nombre de

Pfizer con base en un documento original con firmas debidamente autenticas.

Firmado y sellado en 35 Windsor Road segtn lo dicho anteriormente, el dia de
hoy 23 de enero de 2007.

[Firmado y sellado]

George Andrew Lewis
Notario Piblico



Apostille
(Convencion de La Haya del 5 de octubre de 1961}

REINO UNIDO DE GRAN BRETANA E IRLANDA DEL NORTE

1. Pais: Reino Unido de Gran Bretaiia e Irlanda del Norte
2. Este documento publico ha sido firmado por: George Andrew Lewis
3. obrando en su condicién de Notario Pdblico
4, lleva el sello/estampilla de dicho Notario Pablico
Certificado
S. en Londres 6. el 24 de enero de 2007
7. por: Secretario Principal de Estado de su Majestad para Asuntos
Extranjeros
8. No. H266270
9. Sello / Estampilla 10. Firma: O. Williams

[Sellado] [Firmado]
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PC32497 /700165
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CESION

A cambio de una contraprestacién de valor, la cual me (nos) pagé PHARMACIA
& UPJOHN COMPANY LLC, una sociedad de responsabilidad limitada
constituida y existente bajo las leyes del Estado de Delaware, Estados Unidos,
con direccion de correos en el # 301 de Henrietta Stree, Kalamazoo, Michigan
49001, Estados Unidos, por el presente le vendo y le cedo (le vendemos y le
cedemos) a la citada PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC la totalidad de
mis (nuestros] derechos, el titulo y el interés que tengo (tenemos) en mi
(nuestro) invento de una cierta mejora, nueva y 1til, del OXAZOLIDINONEAS
QUE CONTIENEN OXINDOLES COMO AGENTES ANTIBACTERIANOS, en la
medida en que esta cesion concierna a la Republica de Colombia, tal y como se
describe plenamente el mismo en las especificaciones, y yo (nosotros) autorizo
(autorizamos) y le solicito (solicitamos) por el presente a la Oficina de Patentes
de Colombia que le expida dicha patente a la citada PHARMACIA & UPJOHN
COMPANY LLC de conformidad con la presente cesion.

En fe de lo cual firmamos el presente el dia de hoy.

Ann Arbor. MI, USA, 01 de junio de 2003 [Firmado] Vara Prasad Venkata

Nagendra Josyula
Lugar, fecha y firma —Vara Prasad Venkata Nagendra JOSYULA



BE IT KNOWN that I, GEORGE ANDREW LEWIS of Westminster House 35
Windsor Road Slough Berkshire United Kingdom a duly authorised Notary
Public

CERTIFY that the document annexed hereto, namely:
ASSIGNMENT, Signed by Varu Prasad Venkata Nagendra Josyula.

has been presented before me by Blair Consular Services on behalf of Pfizer
on the basis that it is an authentic duly signed original document

SIGNED and sealed at 35 Windsor Road aforesaid on 23" January 2007.

6T/,



{Hague Convention of 5 October 1961 / Convention de La Haye du S octobre 1961)

APOSTILLE l go

UNITED KINGDOM OF GREAT BRITAIN AND NORTHERN IRELAND
1. Country: Uniled Kingdom of Grest Britsin and Northem Ireland
Pays: Raysume-Uni de Grunde-Bretagne ct d"Irfande du Nord
This public docurment / Le présent acte public

2. Has been signed by George Andrew Lewh
o &1é signé par

3. Acting in the capacityof Notary Public
agissmant en qualité de

4, Benthesalsiampof  The Sald Notary Publie
et revétu du secaultimbre de

Certified/Attestd
5. st London/k Londres 6. thefle 24 Jamuary 2007

7. by Her Majesty's Principal Secretary of State for Foreign and Commonwesith Affhirs /
par le Secrétuire d"Etat Principal de Sa Majesté aux Affhires Etrangéres et du Commmonwealth.

8. Number/sous No H266270

9. Stamp: 10. Signejure: O Williang
timbre:

For she Secrouary of S / Pour e Servienire d'Bomy

If this document |5 te be used In a conntry which Is net party to the Hague Convention of 5 October
1961, it sbould be presented to the consular section of the mission representing that csuntry. An
xpostille or legalisation certificate only confirms that the signature, seal or stamp on the document is
genuine. It does not mean that the contents of the document are correct or that the Foreign &
Commonwealth Office approves of the contents.
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ASSIGNMENT

For valuable consideration paid to me {us) by PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC a limited liability
company organized and existing under the laws of the State of Delaware, United States of America whose
full post office address is 301 Henrletta Street, Kalamazoo, Michigan 49001, United States of America, I
(we) do hereby sell and assign to the said PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC, all my (our) right,
title and interest in and to my (our) invention for a new and useful Improvement in OXAZOQLIDINONES
CONTAINING OXINDOLES AS ANTIBACTERIAL AGENTS so far as the Republic of Colombia is
concerned, as fully set forth and described in the specification, and I (we) do hereby authorize and request the
Commissioner of Patents of Colombia to issue said patent to the said PHARMACIA & UPJOHN COMPANY

LLC in accordance with this assignment.

In witness whereof 1 (we) have hereunto zet my (our) hand(s) this

Place, date and signature - Gary Wayne Luehr

Place, date and signature - Rama Jain

Place, date and signature - Adam Robert Renslo

n Avbor MI, June ;20057 \ana Yaatad f= UWT_QSTJQ_

, date signature - Vara ta Nage: 05

Place, date and signature - Mikhail Fedorovich Gordeev
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Sépase que Yo, George Andrew Lewis, Westminster House 35 Windsor Road
Slough Berkshire, Reino Unido, un Notario Publico debidamente autorizado

Certifico que el documento adjunto a la presente, llamado
CESION, firmado por Rama Jain
Ha sido presentado ante mi por los Servicios Consulares de Blair en nombre de

Pfizer con base en un documento original con firmas debidamente autenticas.

Firmado y sellado en 35 Windsor Road segin lo dicho anteriormente, el dia de
hoy 23 de enero de 2007.

[Firmado y sellado]

George Andrew Lewis
Notario Publico
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Apostille
(Convencién de La Haya del 5 de octubre de 1961)

REINO UNIDO DE GRAN BRETANA E IRLANDA DEL NORTE

1. Pais: Reino Unido de Gran Bretaifia e Irlanda del Norte
2. Este documento piblico ha sido firmado por: George Andrew Lewis
3. obrando en su condicién de Notario Pdblico
4, lleva el sello/estampilla de dicho Notario Pablico
Certificado
5. en Londres 6. cl 24 de enero de 2007
7. por: Secretario Principal de Estado de su Majestad para Asuntos
Extranjeros
8. No. H266257
9. Sello / Estampilla 10. Firma: O. Williams

[Sellado] [Firmado]
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CESION

A cambio de una contraprestacion de valor, la cual me (nos) pagé PHARMACIA
& UPJOHN COMPANY LLC, una sociedad de responsabilidad limitada
constituida y existente bajo las leyes del Estado de Delaware, Estados Unidos,
con direccién de correos en el # 301 de Henrietta Stree, Kalamazoo, Michigan
49001, Estados Unidos, por el presente le vendo y le cedo (le vendemos y le
cedemos) a la citada PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC la totalidad de
mis (nuestros) derechos, el titulo y el interés que tengo (tenemos) en mi
(nuestro) invento de una cierta mejora, nueva y ttil, del OXAZOLIDINONEAS
QUE CONTIENEN OXINDOLES COMO AGENTES ANTIBACTERIANOS, en la
medida en que esta cesion concierna a la Republica de Colombia, tal y como se
describe plenamente el mismo en las especificaciones, y yo (nosotros) autorizo
(autorizamos) y le solicito (solicitamos} por el presente a la Oficina de Patentes
de Colombia que le expida dicha patente a la citada PHARMACIA & UPJOHN
COMPANY LLC de conformidad con la presente cesioén.

En fe de lo cual firmamos ¢l presente el dia de hoy.

Fremont, CA, USA, 06 de junio de 2005 [Firmado] Rama Jain
Lugar, fecha y firma -Rama Jain
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BE IT KNOWN that [, GEORGE ANDREW LEWIS of Westminster House 35
Windsor Road Slough Berkshire United Kingdom a duly authorised Notary
Public -

CERTIFY that the document annexed hereto, namely:
ASSIGNMENT, Signed by Rama Jain.

has been presented before me by Blair Consular Services on behalf of Pfizer
on the basis that it is an authentic duly signed original document

SIGNED and sealed at 35 Windsor Road aforesaid on 23" January 2007.

(4 Ay =



APOSTILLE
(Hague Convention of 5§ October 1961 / Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

UNITED KINGDOM OF GREAT BRITAIN AND NORTHERN IRELAND
l. Coumtry: United Kingdom of Great Britain and Northem ireland
Pays: Royaume-Uni de Grande-Bretagne ct d’Irlande du Nord
This public docurnent / Le présent acte public

2.  Has been signed by George Andrew Lowh

s &¢ signé par
3. Actingin the capacityof Notary Public

agissant en qualité de
4. Beantheseal/sampol  The Sald Notary Public

st revétu du sceau/timbre de

Certified/Antesté

5. at Londonfh Londres 6. thelle 24 January 2087

7. by Her Majesty’s Principal Secretary of State for Foreign and Commonwealth Affairs /
par le Secrétaire d’Emat Principal de Sa Majesté aux AfTaires Etranglres et du Commonwealth,

8. Numbersous No H266257

9. Samp: 10. Signature: O Willlams

QN

. For the Suveiary of Siste / Pow Is Sacvissive d'Kast

If this document Is to be used In a country which Is not party to the Hagae Convention of 5 October
1961, It should be presented to the consular section of the mission representing that country. An
apostille or legalisstion certificate anly confirma that the signature, seal or stamp on the document is
genuine. It does not mean that the contents of the docurnent are cormect or that the Foreign &
Commonwealth Office approves of the contents.
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ASSIGNMENT

For valuable consideration paid to me (us) by PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC a limited liability
company organized and existing under the laws of the State of Delaware, United States of Ameriea whose
full post office address is 301 Henrletta Street, Kalamazoo, Michigan 49001, United States of Americs, |
(we) do hereby sell and assign to the said PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC, all my (our) right,
title and interest in and to my (our) invention for a new and useful Improvement in OXAZOLIDINONES
CONTAINING OXINDOLES AS ANTIBACTERIAL AGENTS so far as the Republic of Colombia is
cancerned, as fully set forth and described in the specification, and I (we) do hereby authorize and request the
Commissioner of Patents of Colombis to issue said patent to the said PHARMACIA & UPJOHN COMPANY

LLC in accordance with this assignment.

In witness whereof I (we) have hereunto set my (our) hand(s) this

Place, date and signature - Gary Wayne Luehr

FREmﬂomI CO, OSA 06[06[2005" Qamq Jeun
te signature - ain ”

Place, date and signature - Adam Robert Renslo

Place, date and aignature - Vara Prasad Veakats Nagendrs Josyula

Place, date and signature - Mikhail Fedorovich Gordeey
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PATENT COOPERATION TREATY PCT/B2005/002107

From the INTERNATIONAL BUREAU

PCT *

P FULLER, Grover, F., Jr.
NOTIFICATION OF THE RECORDING c/o SIMPSON, Alison
OF A CHANGE Urquhart-Dykes & Lord LLP

30 Welbeck Street

(PCT Rule 92bis.1 and London W1G 8ER

Administrative Instructions, Section 422) ROYAUME-UNI
Date of mailing fdaymonthimar)
16 February 2007 (16.02.2007)
Applicent’s or agents flle reformce
32407/700165 IMPORTANT NOTIFICATION
Intemational application No. Iniermational filing due (damonthear)
PCT/IB2005/002187 19 July 2005 (19.07.2005)
1. The following indications eppesred on record cancerning:
B the applicam [0 the inventar O the egent O the commen representative
Name and Address State of Nationality | State of Residence
PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC us us
301 Henrietta Street Telephons N,
Kalamazoo, Ml 48001 616-833-7748
United Stales of America - -
Facsimile No.
816-833-8897
[Teleprinter No.
2. The International Burean hereby notifies the applicant that the following change has been recorded concerning:
Name and Addres State of Nationality | State of Rexidence
PHARMACIA & UPJOHN COMPANY LLC us us
7000 Portage Road —fem No.
Kalamazoo, M| 48001-0189 616-833-7748
United States of America
Facsimile No.
‘. 816-833-8807
Teleprinter No.

3. Further cbservatians, if necessary:

4. A copy of this notification has been sent to:

[J the receiving Office [] the designated Offices concerned
a uuummseummﬂm:y B8 the elected Offices concerned
[0 the memnational Preliminary Examining Aurthority 0O ote
The International Buresu of WIPO Anthorized officer
34, chemin des Colombettes .
1211 Geneva 20, Switzeslend Sayegh Nadine
Facximile No. +41 22 338 70 60
Fecsimile No. +41 22 338 82 70 Teleghone No. +41 22 338 86 79

Farm PCT/IV/306 (Ocicber 2005) 1CSMIPE44D



