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1, Yo, Eniijio FERRERO, identjficado como aparece al pie de ml firma, actuando 

conic apoderado on el asunto de Is referencia, atentamente. soIjoito so etectüe el examen 

de patentabilidad de Is solicits an referenda presentada do acuerdo can el Capitulo I del  

� PCT y segÆn lo ostablecido an el articuPo 44 de Is Decision 486 de la Comision de ia 

Cornundad Andre. Para tal efeoto presenta junto con note escrito el recibo par valor de 

$420.000.00 qua corresponds a Ia tasa tilada seg(in Po dispuesto an (a reso(uoi.On 40. 

44372 de 26 de dicienibre de 2007. 

2. Ruego atentamente a la Sahara Jefe Se sirva ordenar quo as anexe este recibo 

Para qLJe Se eteotije dicho examen y as continue con el traniite de Is solicitud. 

Senora Jefe. 

. IT 
EMILIO FERRERO 
TEA. No, 31.929 

COLO-0029-841-01&-7 
?IPASG%LMAAD.1365390PCLOI 

No. M-2006-1366891A50 FLIT 80.041 .367.2 
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Industria y Comercio 
SU FE RINTE N DE N C IA 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 

RDICAClON EXPEDIENTE No. 07-104768 

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION 

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 591 DE 

FECI-TA 30 DEABRIL CE 2008 EL TERMINO HABIL SEIMLAOO PER LA LEY 

EXPIRA EL 30 CE JULIO CE 2008 

NOTA: Dentro del plazo de los seis (8) moses siguierites a partirde Is fecha de publicaciOn 
on Is gaceta de Propiedad Industrial, debarª solicitar y canceler el exartlen de 
patentabilidad so pena do quo Is solicitud caiga an abandono, de acuerdo con 10 

astablecido an el Articulo 44 de Is Decision 458)2000. 

SE PRESENTARON OPOSICIONES PER PARVE DE TERCEROS. 

SI  NO X 



United States Patent ri 
van der Borg 

(41 TETRACYCUC DEIUVATIVZS AND 
PHARMACEUTICAL coMposmo,s OF 
MATrER 

[751 Thventor, WiIIa J. out - Bijr Hecich, 
Netherlands 

923 Asigave Akzna Iacocporatad, Asheville, 
NC. 

[It] Appi. No.4 79,222 

.[Z2] Filed: Msy Is, 1917 

(301 Forl Application FrlerlI Dais 

May 14  1976 [NI] Neth.rThMa ...............7105526 

151 let, Ci ................0070 209/5% A61K31/4O 
[52] us, ci  ......... ... ............424/fl4 260/3165 S: 

160/3165 ; 26013265 SA; 260/32682 
260/326,84ç 260/326.85; 260/32617  346/62; 

546/70; 546/78 
(581 FiSd of Scarab ...............260/326.5 B, 3265 5; 

424/274 

(561 Rekreaec Owd 

U.S. PATENT DOCITh4ENTS 

3,636O45 1/1912 Dlattjior .t.L ............26042& 
40OZ632 111977 van der Eirg ...........260/29051 

PShia EraniL.igr�Joee Tovar 
Attornr) 4M4 or Ftrm�Robert H, Flak; Charlel A. 
WendeI Pr.iib W. Youo 

(57] ABSTRACT 

The ioveetioj, relate, to novel dibenwEI,25,6J opera,-
phepta pyridine or pynole dedvativea, ditettzo[2.3;67) 
oxepino py*ine or pyrrole derivatives, diben-
ao(2M,71 thiepino pyridine or pyrrole dthvatives and 

L.A 

[II] 491459434 
1451 Mar. A. 1979 

dibenzo[bj] Orion or pwroIe azepine dthvttives of 
general fonnula 

as well a. the phnn,ac.utically acceptable when and 
niwogei, oxides thereof wherein 

Ri, R2R,snd Ktonch represent hydrogen, hydroxy, 
halogen, an aThyl (1-6 C) group, an alkoxy or SILTy’. 
thin roup In which the alkyl group conlns 1-6 
C4toInL or a trffliaoromethyl smlIp. 

15 npre.etts hydrogen, an alkyl group wIth 1-6 
carbon aeon’s or an aralkyl group with 7-ID carbon 
atom., 

in is the number I or 2. 
X represents oxygen, sulphur, the group 

NR5 

or the group �CR2� and 
Rsrepreaents hydrogen or a lower alkyl vtip (14 

C), having CNS.deprsant cdviIy and excellent 
antIhistamine and antisetotoeln activities, 

35 ClaIm., Na DrawtaRs 
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Its 

or. phs’mateuticauy scoeptable non-toxic salt or 
gen oxide thereon 

whefeinl 60 
Ri z K,. and K4 r.pre,t’tt � member selected from 

the Slow clw of lwdnzttt. IWdTOIY, bo- - r. 
Ci-C. alkyl. Ci-C. slkoxy, CI-C6 SJkYIIIUO. 

and tdfteoro’tethyt; 
R r.preIcnta hydroge,, Cr-C. alkyl or arslkyl hay- 65 

jug from 7 to 10 caxboo atolm 
X repreteals Oxygelli mod 
to represents the number I. 

]v A 

eompound of :lalm I wberejn RI, K2. R, 14 
e bydrogen. 
compothid of d.jn J wherein K1 A methyl. 
compound of claim I wherein Ri mid K Ste 

oaipoimd olobin lwbereth Ku a hy&opm 
pound of cinim I wherein Kj - K4 are 

compousd or dun I wherein R3 Is methyl. 
compound of claim I whtrS K3 is metho’y. 
cenipoundofoleim I wheninR1istiflooro. 
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Traniite 002 
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Oficia 
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Patente de lnvenciOnEl Patente de Modell de Jtilidad E 
VIa Nacional 
VIa PCT (Fase Nacional) Cap.I Cap, II 
No  Soljoitud Internaciorial PCT/EP2006/061409 
Fecha de Presentacion Internacional 6/AbriI/2006 

Conic resultado del Examen do Fondle realizado, con tundamento an el Articulo 45 
do Is DecisiOn 486 de Is Comision de la Cornuridad Andina, so comunica: 

1. Documentos estudiados 

Descripcibn: Folios 33 a 59 come 59 radicO inicialmente. 

Reivindicaciones: Folios 60 a 64 00mG so radico inicialmente 

Prioridad: 05102742 de Abril 07 de 2005 

2. Anâlisis de  Is Prioridad 

So scepta Is resindcación de Prordad porque, 
Este solicitud fue presentada dentro del plazo establecido (Art. 9 D 486). 
Y so contenido tecnico corresponds con el de Ia prioridad rek,indicada. 

3. Objoto de Is invención 

Titulo de Is solicitud: Compuestos intermedarios Para Ia preparaciori do trans -5-
cloro-2-metil-2,3,3,a 12b �tetrahidro-1 H-dLbenz (2367) oxepino (4,5-c)pirrol 

El problems plariteado an esta solicitud as Is necesidad de sintetizar compuestos 
intermediaries do sintesis do Is asenapina qua perniiteri mojorar el rendimiento de Ia 
sintesis del 38% (segin folio 35) at 62% (segin folio 36) 

Para resolver este problems tecnioo, Is solicitud an ostudio proporciona 
intermediaries do sinless 6tiles pare Is obtonciOn do trans -5-cloro.2-n,etil-2,3,3,a 
12b �tetrahidro-1H-dibenz (2,3,6,7) oxepino (4,5-o)pirroi (Asenapina), asl come 

djferentes rutas de obtencion de los intermediaries ( denominados ly II). y los 
Expediente 07 1N768 lerArt 45 



procesos do sIritesis an condo intervienen los intermediaries parts Is obtencion do 
trans -5-clora-2-metil-2,3,3,a !12b �tetrabidro-1 H-dibenz (2,367) oxepino (4,5-
c)pirrol 

El objeto do Is presents Solicitud so relaciona con a CJasificaciOn Priternacional do 
Patontes (CIP): A 61 K 31/55 

4. Do Is Solicitud do Patente 

Reivindicacionos (An 30 D 486, Art 22 PCT) 

La reivindicaciOn I no as concise cuando incluye expresiones como: 
"enantlomeros" o"sat". Al realizar Is lectura del capitulo reivindicatorlo, Be 
encuentra qua as fusses no especifican con exactitud el(los) compuesto(s) a los 
cuales Be refisro con djchos terminos. So sugiere definir especificaniente cual sal 
cualos son los enantionieros a reivindicar. 

Se requiere al 8oicitante tracer las aclaracFonos necessities 

5. Determinación del Estado de Is Tocnica 

El Estado do Is TØcnica so determino con base an a 
Fecha de Presentacion do Is Solicitud de Phoridad: 7 de Abril do 2005 

y as onoantraron os siguientes documentos qua anticipan at obeto do esta selicitud 

Documento Titulo iii do PublicaclOn 
Tetracycic derivatjves and 

Dl US4145434 pharmaceutical composition 20/Marzo/1979 

El documento Dl divulge (Abstract) Compuestos con grupos dibenzo 
cicloheptapiridina, sutituidos con halOgeno y Is raduccion de compuestos con hidruro 
do lain para obtoner Alansapina (trans-5-c(oro-2-me�l2Z3,a ,lZb�tetrahidro-lI-t-
dibenz (2,367) oxepino (4,5-c)pirrol (pagina 8-esquema) 

6. Examen do Patentabilidad (Art 14 D466) 

Novodad (An 16 D486) 

La reivindicaciOn 1 consiste en un cornpuesto do formula I o formula II: 

Comparacion do hiss caracteristicas tcnicas esonclalos, con pars del Estado do to Tecnica 

GaraoorIsticas esonclales I Dl 
Campuesto de formula 10 formula U. 

OH H 

it Val 

Expathente 07 104 768 111M4S 



M 
Comparando as caracterfsticas esenciales de Is reivindicaciOn I con to divulgado an 
of documento 01 Se cons%dere noedosa, par cuanto los compuestos de formula I 0 
fOrmula II reivindicados, son compuostos quo tienen el grupo amino y ªcido contra 
de Is misrrla estructura sin formar anilpo, no habian side describes on dicho 
documento 01. 

La reivindicscion 3 consiste en un procedimiento pare preparar un derkiado do trans 
aminoØcido de Is formula 

Comparacion de led cvacteristioas tonicas esenclales, con las del Estado de Ia Tecnica: 

L Caracterlsticas esenclales Dl - 
RsaccJon n Ict,as (Ivy VI pars prodijol r comp ueso de roymuja I - 

L22debase,stoI 4 

Comparando las caracteristicas esenciales do a reIvIndicacIOn 3 con In divulgado an 
of documento Dl as considers novodosa par cuanto los compuestos de formula I 
partir de lactamas no habian sido descritos an dicho documento Dl. 

La reivindioaciOn 7 consists an in procedinilento pore preparer esenapine 

ComparaciOn de as caracterlsticas tecnicas esencIIes, con as del Estado de Is Tecnioa: 

Caractarlsticas esenclalee Dl 
lratarcornpuestos tQrmuaIIorciiula II 

Usar agente reduotor pam dar asenapina 

Comparando las caracteristicas esenciales do to reivindicaciOn 7 con to divulgado an 
el documento Dl as considera novedosa par cuanto el uso de Is ciclacion de los 
compuestos de formula I y formula II no bablan sido descritos an dicho documento 
Dl. 

Nivel Inventivo (ArtIB D486) 

La reivindicscion 1 consiste an un derivado de transan,inoacido de formula I 
formula II 

El documento 01! considerado of estado do Is tecnica miss cercano ala invencion 
definida an Is reivindicaciOn 1, divulge compuestos con grupos dibenzo 
cicloheptapiridina, sutituidos con halOgeno y Is reduccion de conipuestos can hidruro 
do litio para obtenerAlarisapina (trans -5-cloro-2-metil-2,3,3,a ,12b �tetrahidro-1H 
dibenz (236,7) oxepino (4,5-c)pirrol (pagina 8-esquema). 

La diterencia entro a invenciOn, definida on Ia reivindicacion I y el compuesto de Dl 
consiste on qua[as conipuestos denominados conic Formula I y II, tienen el 
grupo amino y acido dentro do Is mil estructura sin former anillo. 

El efecto tecnico quo logra of incluir Ina compuestos (Formula I y II) qua tienen el 
grupo amino y acido dentro do Ia misma estructura sin former anillo as obtener 
niediante estos interrnediarios (Formula I y II) otras rutas de sintesis diferentes a as 
ya conocidas of conipuesto asenapina. 

Epediente 07 104 785 ie, Art 4S 



Par Ia tanto, el Problems Teonico Objetivo qua pretends resolver esta invencian as 
puede formular coma modificar el compuesto conocido an Dl pare obtener 
compuestos del tipo denominado an osta invencion coma formula I yforniula II (quo 
contienen grupo amino y acido an Is misma estructura sin formar snub) pars 
usarlos conic interniediarios an Is sEntesis do asenapina 

No exists indicacjon an el Estado de Is Tecnica de Is introducciOn 
intormediarios denominados en esta invenciOn como formula I y formula II 

Do nianera qua el Estado do Is Tecnica no sugiere at Experto an Is Materia Is forma 
an qua Be resuelve el problems an esta reivindicaciOn. Par lo cual nose considers 
obvia 

Conclusion; 
La reivindicaciOn 1 cumple el requisite de novedad (Art. 16), 
ournple con el requisito do rival inventive (Art. 18). 

En cumplimiento del articulo 45 de Is Decision 486 de Is  Comisión de Is  Comunidad 
Andirla, as  Is  indica qua dabs dar respuesta dentro del termino de assents (60) dras 
contados a partir de Is fecha do notificacion de Is presents comunicacion. En caso 
do no dar respuesta al presents requerimiento, 0 si a pesar de Is respuesta 
subsistieran los impodimentos pars Is concesiOn, as  donogarØ is patente. 

Notifiquose el presents oficio conforms ala dispuesto an el numeral 52, literal o), del 
capitulo quarto del titulo primero de Is Circular Unica No. 10 de 2001. 

dosE LUIS SALAZAR LOPEZ 
Director de Nuevas Creaciones (C) 

El anterior requerimiento me notificado par fijacion an lista, de fecha 

I1RR1 

� CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TItCNCO 
No.765 COdigo No.202099 

Expediente 07 104 768 ler Art 45 


