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1.

REIVINDICACICNES

Un ¢ompuesto representado por la £ormula (1} :

. (1

en donde Ar; represSenta un grupo fenile sustituido;

AY; representa un grupo fenile gue s& puade sustituir, o

un grupo heterercciclice gue se puede sustitulir;
X representa -5-, -50- o -50:-;

Y representa un &tomg de hidrdgenc, -NR'‘R? (en donde R
representa un 4dtome de hidrégens, un  grupe alguilo
inferior, o un grupo hidroxilo; v R® representa un &tomo
de hidrdgens, un grupe alguileo infericr gque se puede
gustituir, un grupo alcancile inferiecr, un grupo
alcoxicarbeonile que se puede sustitulr, un grupo alcoxi
inferior dque se puede sustituir, un grupo aminc gue 3e
puede sustituir, un grupo fosfone, un grups fenils gque se
pusde sustituir, o un grupoc heterociclico aromiétics que
se puede sustituir; o R' y R, Funtoc con el Atemo de
nitrégeno al cual £llos estdn unidos, forman un grupoe
heterociclice saturadc que se puede sustituir), o -ORY
(en donde RY representa un &tomo de hidrégeno., © un

grupe alguilo inferior gque se puede sustituir

Z representa un Atome de oxigenc o un adtome de azufre; v

R® representa un A&tomo de hidrdgeno, un grupe alguile

inferior, © un atomo de haldgeno;
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o una sal de este, © un solvato del compuesto o la sal.

El compuesto, la sal de este ¢ el sclwato del compuesto o
la sal de acuerds con la reivindicacién 1, en donde Ar
es un grupo 2,S5-difluprofenilc o un  arupe 2,3,6-

triflucrofenilo.

El compuzstco, la zal de este o el solvate del <ompuesto o
la =zal de acuerdo con la reivindicaciédn 1 o 2, en donde

Ar: e3 un grupo fenilo que se pusde sustituir,

El compuesto, la =2al de este o =1 sclwvato del compussto o
1a sal de acuerdo con la reiviodicacifn 3, en dende el
grupe fenile que se puede sustitulr es un grupe fenilo,
un grupo 4-metilfenile, un grupo 4-clorofenilo, un grupo
4-fluorcfenilo, un grupe 4-metoxifenilo, un grupo 4-
ftriflucrometoxit fenile, un grupo 4-trifluprometilfenile,
un grupo 4-cloro-3-metilfenile, un grupe 4-flucro-3-
metilfenile, un grupe 3,4-diflusrcfenila, o un grupo

3,6-diflucrofenilo,

El compueste, la =al de este o el solvato del compueato ¢
la sal de acuerdo con la reivindicacidn @ o 2, en donde

Ar, es un grupo hetererociclico que se puede sustitulr,

El compuesto, la sal de este o e] solvato del compuesto ©
la sal de acuerdo con la reivindicacidn S, en donde el
grupoe hetercciclice gue se puede sustituir ez un grupe 5-
{trifluorometil)piridin-z-ilo, umn grupo 6-
(triflucrometil)piridin-3-ilo, o un grups benzofuran-6-

ile.

El compuesto, la #al de este o £]1 solvato del compuesto o
la gal de acusrdo aleinl una cualgquiera de las
reivindicaciones 1 a 6, en donde Y es -NR'R? {en donde R'
representa un dtomo de hidrdégens, un grupe alguilo

inferior, o un grupo hidroxi; y R’ representa un atomo de
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hidrégenso, un grupo algquileo inferior dgue se puede
sustituir, un grupeo alcanoile inferior, un grupo alcoxi
carbonilo gue se pluede susStitulr, un grupo alcoxi
inferior que s&e puede sgustituir, un grupo aming Jgue se
puede sugtitulir, un grupo fosfono, un grupe fenilo que se
puede sustituiy, © un grupo heterociclico aromitico gque
se puede sustituir; o R' v R® pueden, junte con el &tomo
de nitrégeno al cual £llcs estian unideog, formar un grupo
heterocfclico de 4- & 7- mienmbros saturado gue se puede

sustituir adicionalmente.

El compueste, la zal de egte o 2]l solvato del compuesto o
la sal de acuerdo con la reivindicacidn 7, en donde R es

un dtomo de hidrdgeno.

El compuesto, la gal de este, o el solvate del compussto
o la sal de acuerdo con la reivindicacién 7, en donde R'

ag un arupe metilo,

El compuests, la sal de este, o 21 solwvato del compuesto
o la sal de acuerdo con una cualguiera de las
reivindicacliones 7 & 9, en donde R’ es un 4dtomo de
hidrégeno, un grupe metilo, un grupe etilo, un gruapo
terc-butilo, un grupo giclopropile, un grupo
garboximetilo, un grupo 2Z-carboxietilo, un  grupe Z-
{etoxicarbonilletileo, un arupo hidroximetile, un grupo 2-
hidroxietile, un grupo 4-hidroxiciclchexile, un grupe 2-
hidroxi-1l-hidroximetilecil, un grupoc acetoximetilo, un

grupo metiltiopropilo, un grupo metilsulfinilpropile, un

= b yule’ metilaulfonilpropil, un grupo
metilcarbonilamincetileo, un ' grupo
metoxicarkonilaminoetilo, 1 gTUpRo Lero-

butoxicarbonilaminoetilo, un grupo 2-clowmetilo, un grupo
hidroxilacetoximetilo, un grupo dimetilaminometile, un
Qrupe carboximetoximetilo, un grupo

aetoxicarbonilmetoximetile, un grupe mercaptomsetilo, un
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11,

12,

13,

14,

15,

le.

4 /f 7/ p?a/

grupo Z-hidroxietoximetileo, um arupo (piridin-3-

ilmetoxiimetile, un grupo acetilo, o un grupo metoxi.

El compuests, la sal de este o el solvato del compuesto o
la sal de aguerdc gon una  cualguiera de las
reivindicaciones 7 a g, en donde R° es un atomo de
hidrédgens, un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo
hidroximetilo, un  gGrupo Z-hidroxietilo, Ul grupo

dimetilaminometilo, © un grupo metoxi.

El compuesto, la gal de este ¢ el solvato del compuestc o
la sal de acuerdo con la reivindicacién 7, en donde R!' y
R? forman, juntc con el Atomo de nitrdgeno al cual ellos
eztdn unidos, un arupo heterociclice saturado, v el grups

heterociclice saturado puede ser sustituide.

El compuesto, la sal de este © el sclvato del compuestc o
la sal de acuerde con la reivindicacidn 12, en donde el
arups heterociclico de 4- a 7- miembros saturado gue ge
pusde gustitulr es un grupe 4-hidroxipiperidin-1-ilc, un

grupo i-oxopiperazin-l-ilo, o un grupo morfolin-4-ilo.

El compu=sto, la gal de= este ¢ 2] solvato del compuesto o
la sal de acuerde con una cualguiera de las
reivindicaciones 1 a &, en donde Y es -OR', (en donde RY
representa un Aatome de hidrégenc, © un orupo alguilo

inferior que se puede gustituir).

El compuesto, la sal de egte o el solvate del compuesto o
1a sal de acuerde con la reivindicacidn 14, en donde R,

&g un grupo mecilo.,

El compuessato, la sal de este ¢ el solvato del compuestc o
la gal de acuerdo COIL una cualguiera de las
reivindicaciones 1 a 15, en dende Z &8 un aAtomo de

oxigeno,
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El compueste, la sal de este o el solvato del compuesto ©
la sal de acuerdo c¢con  una cualguiera de las

rejvindicacicnes 1 a 16, en donde R® es un grupo metilo.

El compuestce, la sal de este o el sclvato del compuestoe ©
la sal de aruerde con la reivindicacidn 1, en dohde Ar
es un grupog 2,5-diflusrefenileo; Ar:; w5 un grupo  4-
fluocrofenilo; X es -80-; ¥ ez un grupo dimestilamine

group: Z es un atome de oxigeno; y R e3 un grupe metilo.

5-[(2,5-Difluncrefenil) [{4-Ffluorofenil)sulfinillmetil] -N, N, 4-

20,

21.

2Z.

trimetilpiridina-2-carboxamida, una 2al de este, <o un

salvato del compuesto o la sal.

El compuesto, la =23l de este, o 2l discelvente del
compueste o la sal de acuerdo con la reivindicacidn 1, en
donde Ary @3 un grupo 2Z,5-difltuorofenilc & un grupo
2,3,6-trifluprofenile; Ar; es un grupc fenilo, un grupo
4-fluocrefenilo, o un grupo &- (triflucrometillpiridin-3-
ileg; X es -30z-; ¥ ez un grupo (hidroximetil)amino o un
grupo aming; Z es un atomo de oxigeno; R* es un grupo

metilo,

El compuesto, la s=al de este, o el disolvente del
compuesto © la sal de acuerdo con la reivindicacidn 29,
en dende Ar es un grupo 2,5%-diflucrofenile: Ar: &g un
grupe  4-fluorofenile; X &3 -5C.-; ¥ es un  grupo
(hidroximetillamino; T es un atomo de oXigeno; v E* &3 un

grupo metilo.

5-[{2,5-Difluorcfenil) [(4~fluorcfenilisulfonil]metil] -N- (1~

23,

hidroximetil)-4-metilpiridina-2-carkboxamida, una gal de
egta, o un disolvente del compuesto o la sal.

El compueste, la =2zl de este, o el discslvente del
compuesto © la szal de acuerdo con la reivindicacidn 20,

en donde Ar; es un grupo 2,3,6-triflucrofenile; Ar, es un

A
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24,

grupe 4-fluorcefenile; X es  -80;-; T &8 un grupo
(hidroximetiliamino:; % es un &tomeo de oxigeno; ¥y B &8 un

grupe metileo.

5-[[{4-Fluorofenilisulfeonil]l 2,3,6-trifluorofenil)mecil] -N-

23,

6.

{l-hidroximetil}-4-metilpiridina-2-carboxamida, una sal

de eate, o un disolvente del compuesto © la sal.

El compuests, la s3] de egte, o el displvente del
compuesto < la sgal de acuerde con la reivindicacidn 20,
en donde Ar; es un grupo 2,3,6-trifluorofenilo: Ar; s un
grupo fenilo; X es -230;-; ¥ ez un grups {hidroXimetil)

aminc; Z es un Atome de oxigeno; vy R’ es un grupo metilo.

N—{l-hidrﬁxﬁmetil}—4—metil—5—f{fenilsulfonil}{2,3,5~

£7.

28 .

trifluorofenilimetillpiridina-2-carhoxamida, una szal de

esta, o un solvato del compuesto o la sal.

El compueste, la s8al de este, o el disclvente del
campueste o la sal de acuerdoc con la reivindicacidn 20,
en donde AY, es un grupco 2,3,6-trifluorofenilo: Ar; es un
6-(trifluorometilipiridin-3-ile; X e85 -S0,-; T &5 un
grupo thidroximetil}amine group; 2 2 €z un tomo  de

oxigeno; v R’ es un grupo metilo,

N- {1-hidroximetil) -4-metil-s-[[[6-(trifluorometil)piridin-3-

illsulfonil] (2,2,6-triflucrofenilimetil]piridina-2-
carboxamida, una =sal de este, o un solvato del compuesto

o la s=al.

Un medicamento gue comprende el compuesto, la s=sal de
este, o el solvato del compuestc o la sal de acuerdo con
una cualguiera de las reivindicaciones 1 a2 28, como un

ingrediente activo.
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El medicaments de acuerde con 29, gue &8 un agente
profilictice o terapfutico para enfermedades criginadas
por produccidén y/o gecrecidn anormal de proteina -

amilolide.

El medicamentc de acuerde <¢on la reivindicacidn 20, en
donde la enfermedad originada por la produccidn y/o
gecracidn anormal de proteina f-amiloide es enfermsdad de

Alzheimer o sindrome Down.

Una composiclidn farmacéutica que comprende el compussto,
la sal de este, o el solvato del compuesto o la sal de
acuerde con una cualguiera de las reivindicaciones 1 a

28, v un portador farmaceéuticamente aceptable.

MGM\MGMAID-128356\WPC15869




REEIBDdF£ EhJA APLITARD AL EXPEDIENTE Me.

L IECE
P - - ”»

SUPERINTLNOE NG B INDUSTHIAY COMCRSIS

QAR

o, D7-105278- -

: : REACIGNE
- e 2008-06-17 16:39.26  Dap. 2020 NUEG
ﬁ?:“{_“? iﬁpmtmmu e 578 EASTMACIDNAL

act 500 ©TEMFORMACION Folics @

EUPERINTENDENCIA DE INOWSTRIA ¥ COMEECTO

RIT @ B0017H089-2

JTLAL BE CAJA ¢ B - 48,54
JUNID 17 D 2004

ey CONSTBENADION FeRdd

-------------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

_________________________________________________________________________________________________________________________

CAVELIER ARGRADES . CONSIGNACIAN  BANDD DE FOEOTR  M42PHTST ZATARAE  JEADLSIOE 4, FR5, DO, 00

Btitr 00N T E F T N N

Yy i 1 i e e e L WYy o e e e e ke L 1 o 1 7 1 7 e R L B " e e e o L T B T e e W T ——

LANT. RENTISTIEN CONCERTH TOTAL CONEERTY
1 30005-05-0% CAHHELD TE HODALIBAD ¥ MODIFICA 17 RARCAHS ¥ LEMAS TAMERCIALES LT W) s
TATAL 4 £ 103, 6gf, 00

SoM:  CIENTO TRES WIL PESDE

S o e oo



(X >
Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 07-105279

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENGION
FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 684 DE
FECHA 31 DE DICIEMBRE DE 2007 EL TERMING HABIL SENALADO POR LA

LEY EXPIRA EL 31 DE MARZO DE 2008

NOTA: Denire del plazo de ios seis (6] meses siguientss a partir de Ia fecha de publicasion
en la gaceta de Propiedad Industrial, debera solicitar y cancelar el examen de
patentabilidvad so pena de que la solicitud caiga en abandono, de acuerdo con lo
establecido en ef Articulo 44 de Iz Decigidn 486/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS,
Sl NO A
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SUPERINTENDEI}ICIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO W )(k
DIRECCION DE NUEVAS CGREACIONES X

2020
Abogado
EMILIO FERRERO
ASUNTO Radicacion Q07 105 279

Tramite 011

Eventao 378

Actuacion 519 0r

o E0cog0

Folios 3 .
Patente de Invencidn Patenie de Modelo de Utilidad ]
Via Macional |:]
Via PCT {fase nacional) Cap.| Cap. ! ]

No. Soligitud Internacional PCT/JP2006/307464
Fecha de Presertacion fmternacianal  G7/AbLril 2006

Como resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el Articulo
45 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcién: Folios 202 a 446 como se radicd inicialmente.
- Reivindicaciones: Folios 447 a 454 comao se radicd inicialments
Folios 469 a 474 modificadas &n fase

Nacional
2. Objeto de la invencion
Titule de |a solicitud: "Derivado de piridilmetilsulfona®
E! problema planteado en esta sclictud es la necesidad de proporcionar
compuestos alternatives come inhibidores de la produccién secrecion de la
oroteina R-amiloide utiles para tratar desordenes tales como la enfermedad de
aizhaimer.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudic proporciona un
compuesto de la férmula {1) ¥ compaosiciones que lo contienen.

arl (1

El chjeto de Ia presente Solicitud se relaciona con |a Clasificacion Internacicnal de
Patenies (CiP): C7D 213/61 AC; AB1K 31/4408 AC

Expediente 07 105278 ler Art4d



4?7’ :
3. Determinacion del Estado de 1a Técnica P%S

El Estado de la Tecnica se determind con base en la fecha de presentacion de la
Solicitud de Prioridaq; Abril 08 de 2005

y s€ encontraron los siguientes documentos que anticipan el obieto de esta
solicitud;

[ Item Documento | Titulo Facha de Fubllcacion
Heterocychic mathyi sulfone
By Wil 2005 000758 derivative CE/Enerof2005

D1 divulga (pagina 2, parrafo 007} un compuesto de la férmula (2) con actividad
inhibitoria de la produccion/secrecion de la proteina R-amiloide.

4. Examen de Patentabilidad {Art 14 D486)
Novadad (Art 16 D488)

La reivindicacidn 1 consiste en un compuesto de formula (1), cuyos sustituyentes
estan descritpo en |a siguients tabla

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estade de 1a Técnica:

Caracteristicas esenciales D1
4
afi( RY
RWﬂ\w
i I X
M = (2
X . R. corresponde a un grupe heterocilico insaturado
Ay i __opeionalmente sustituido
R4 corresponds a un aatome de hidrégeno
. L R, corresponde & un grupd hidrocarburo
I Ary | Fenilo sustituido ammanFr]:r:l gpeionalimentts sustitlido
Fenilg opoignalments sustituido Ra corresponde a un grupa hidrogarburg
Ar . . - aromatico opcignalmente sustituide o un grupn
] 2 “Heter.omcto npcaonalme.ntemsusmmdo heterocic cozzrcmatico opcionalmente $u5?_titu?dﬂ
5
X S0 B X corresponde a -5-, -80- & 50,
50,
| NR:Ry
_Ler
D —
—— S .
Rs : :Iquﬁo : Re puede ser sustituide con unn g 3 sustityyent_es
Haldgene " | que corresponden a haldgeno, alquila, hidroxi,
o _ alcc_:xi, alcﬂxicarl:_roml,_carboxialquil: M, M- _
R, | Aldaio dialguilaminosuifonil, azuﬂoalqu_il, aminoalquil,
! Hidroxi - — glcanailaming, carbameiiaming,
' foxia : carbamailoxialquil. aleoxyiming, alcoxicarbobnil,
H.____ |Amio alcanailamino, aminofenilo.
Algquily _ Fosfano L
R Hidrexilo Fenilo
2 ' Alcanaily | Heterociclo
Alcoxizarbonilo R,
| Aleoxi

Las caracter(sticas esenciales de la composicién de fa reivindicacidn 1 habian
sido divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer un compueste de
formula {2) {pagina 3, pamafo 0010) cuando R: corresponde a un grupo

Expedignte 07 105278 lerArtdh



47
heterocilico insaturade opcionalmente sustituido (Pagina 3 parrafo 0011), que /9’ Q)\
puede ser un nucieo piridina sustituido {(pagina 5, parrafo 0023} y donde Ry 2
corresponde a un atomo de hidrageno (Pagina 3 parrafo 0011); R4, equivalente a

Ar en la molécula de la invencion, cofresponde a un grupo hidrocarburo
aromatico opcienaimente sustituido (Pagina 3 parrafc 0011}, R, equivalente a Ar

en la molécula de la invencidn, corresponde a un grupe hidrocarburo aromatico
opcionaimente sustituido o un grupo heterociclico aromdtico opcionalmente
sustituido (Pagina 3 parrafo 0011}, X, equivalente a X en la molécula de la
invencién, corresponde a -5-, -80- & -80.- {Pagina 3 parrafo 0011}; y Rz que
corresponde a un grupoe heterocilico insatrado opcionalmente sustiilido puede

ser sustituido cen uno a 3 sustituyentes gue corresponden a halégeno, alguilo,

hidroxi, alcoxi, alcoxicarbonil, carbaxialquil, N,N-dialguilaminosulfonil, azideoalguil,
aminoalguil, alcanoilamino, carbamoilaming, carbamoiloxialguil, alcoxyiming,
alcoxicarbebnil, alcanciiamine {pagina 7 parrafo 0029; pégina 8, parrafos 0030 -

0031

En consecuencia, la rewvindicacion 1 carece de novedad, segun lo divulgado en el
documento D1.

. Las reivindicaciones dependientes 2 — 32 no mencionan alguna caracteristica gue
haga nueva a la compaosicion de la reivindicacion 1, por la cual se considera que
ne 0N nuevas.

5. Conclusion

l.os requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud estan afectados asi;

ltern Documanto Reivindicaciongs afectadas Requisito fque afacta

1 WO 2008 Q00798 1-32 d Movedad

En cumplimiento del articulo 45 de !a Decision 486 de la Comisidn de |a
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del términe de
sesehta (60) dias contados a partir de la fecha de notificacién de la presente
comunicacién. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesién, se
denegara la patente.

Notifiguese el presente ¢ficio conforme a lo dispue’s;to en & humeral 5.2, literal e),
del capitulo guinto del titulo primero de 1a Circular Unica No, 10 de 2001,

ESSE

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creacionas (C)

El anterior requerimiento fue notificade por fijacidon en lista, de fecha

.l'l-

Sl s

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICD
No. 1578 Cédigo No. 202098

Expediente 07 105273 ler Art4b




