' »
T 4 SUPERINTENDENGIA DE lNDUSTRlA Y COMERCIO
' No. 08-084190- -00001 0000 n
Facha: 2008-09-19 16:3213  Dep. 2020 NUECREACIONE
Industria y Comerc10 Tra 11 PATENTEIYII Eve 378 FASENACIONALI

SUPERINTENDENCIA Act. 329 CTOINFORMAGION  Folios: 6
FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

" Teléfono:
E-Mail

Nombre: ALVARO CORREA ORDONEZ IDENTIFICACION

REPRESENTANTE | Direccion:  Avenida 82 No.10-62 Piso 6o. c.C. NIT |:]

O APODERADO CE D Otro l::]
Teléfono: 634 1300 Fax; 3762211 Cual
E-Mail: patents.bogota@bakernet.com Namero  79.143.366 TP 20281

.

i fos | o’ i o o

@ Anexos
Comprobante de pago de la tasa.

[ ] Poderes, si fuere el caso.
[ ]| bocumento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pégma )
2000-F03




2.

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIAY COMERCIO

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO | ‘Illlml!!lo\“!lla‘l_\(!al‘!!‘gloll.!\!l!\tll"lﬂl(\lg!!]“l“

. 2020 NUECREACIONL

Y . A TAADT -7 ’ . _09-19 16:32:13  Dep
T SRS a1 2 Rl Eve: 378 FASENAGIONALI
Act. 329 CTOINFORMACION  Folios: 8 ]
30 OFICIAL DE CAJA s 0B - 1,288
3 : ENERO 3 DE 2008

gy CONSIGHACTOR IRd

SITANTE TIFD FAGD BARCO CUENTA fHo. PAGD FECHA P8O Vr. PREG

T & MOKENTIE CONSIGHACION  BANCD LE BOGOTA 062734387 4031023 €3/01/2000 12,953,500.00

it C 0N CEF T D it

« RENTISTICO CONCERTO TOTAL CBH!ZEF‘T{}/
i 50003-01-07 CAMBIO DE MODALIDAD Y WMODIFICA l 12 MARCAS Y LEWAS COMERCIALES 103,000.00
TOTAL : $ 103, 000,00

CIENTR TRES WIL PESOS

HIABLE

i0 DT CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE ¥o.




10

15

20

N-SULFONILACION SELECTIVA DE ALCOHOLES 2-AMINO FLUORO Y

TRIFLUOROALQUILO SUSTITUIDOS

ANTECEDENTES DE LA INVENCION

Esta invencion se refiere a inhibidores de producciéon de beta
amiloides, los cuales tienen utilidad en el tratamiento de la enfermedad de
Alzheimer.

La enfermedad de Alzheimer {AD) es la forma mas comudn de
demencia (pérdida de memoria) en personas de edad avanzada. Las
principales lesiones patoldgicas de AD encontradas en el cerebro consisten en
depdsitos intracelulares de proteina beta amiloide en forma de placas y
angiopatia y marafias neurofibrilares intracelulares de proteina tau
hiperfosforilada agregada. La evidencia reciente ha revelado que los niveles
elevados de beta amiloide en el cerebro no solamente preceden a la patologia
tau sino también estan correlacionados con el deterioro cognitivo. Sugiriendo
ademas un rol causativo para beta amiloide en AD, los estudios recientes han
mostrado que beta amiloide agregado es tdxico para neuronas en cultivo
celular.

Los compuestos heterociclicos y fenilsulfonamida,
especificamente compuestos sulfonamida heterociclicos que contienen fluoro-

y trifluoroalquilo, han demostrado ser utiles para inhibir la produccién de

B-amiloide.



SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

b . DIVISION DE NUEVAS CREACIONES L\
Industria y Comercio EXTRACTO PARA PUBLICACION
SUPERINTENDENCIA SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION PCT
(21) N° de salicitud; (1) Int Cl: C07D 333/34, C07C 303/38, COTC 31117
22} Fecha de solicitud: (71)Solicitante(s) WYETH
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60/774,300 17102/06 us
{72) Inventor{es)  CHAN, Anita, Wai-Yin
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(74) Apoderado:  ALVARO CORREA ORDONEZ

(85) Fecha limite inicio fase nacional:  17/09/08 (87)  Publicacién internacional
(86) Datos relativos ala presentacion de la solicitud PCT Fecha: 30/08/07
Fecha de presentacion de la solicitud: ~ 15/02/07 N°® publicacion: WO/2007/098030

No. de solicitud ~ PCTIUS2007/004091

(64) Titulo: ~ N-SULFONILACION SELECTIVA DE ALCOHOLES 2-AMINQ FLUORO Y TRIFLUOROCALQUILO SUSTITUIDOS

Reividicaciones:

1.- Un precedimiento para preparar un alcohol sulfonamida trifluoroalquilo sustituido de la estructura:

Re  Re
H 0 OH
Sz 1M R1 I H a1
R H—5—N R! S—N
X’W || R2 g R2
R4 RS Q Rl R12 R4 R3

en donde Ry R? se seleccionan de manera independiente de H, alquilo de C1 a Cg, alquilo de C1 a Cs sustituido, CF3, alquenilo de Ca2a
Cs, alquenilo de C»a Cssustituido, alquinilo de C2a Cs y alauinilo de C2a Cs sustituido; R? se selecciona de H, alquilo de C1a Csy alquilo
de C1 a Cs sustituido; R* se selecciona de (CFanalquilo, (CFa)(alquilo sustituido), (CFs)alquilfenilo, (CFa)alquil(fenilo sustituido), y
(F)ncicloalquilo; n es 1 a 3; RS se selecciona de H, haldgeno, y CF3; W, Y y Z se seleccionan de manera independiente de C, CRé y N,
en donde por lo menos uno de W, Y 0 Z es C; X se selecciona de O, S, SC2y NR; Ré se selecciona de H, halégeno, alquile de C1a Cs,
y alquilo de Cs a Ce sustituido; R se selecciona de H, alquilo de C1 a Cs, y cicloalquilo de Cs a Cs; R, RY, R0, R", y R12se seieccionan
de manera independiente de H, haldgeno, alguilo de Cs a Cs, alquilo de Ci a Cs sustituido, alcoxi de Cs a Ce; alcoxi de C1 a Cs sustituido,
yNQO2 0 Ry RS RIy R0, R" y R, 0 R0 y R se fusionan para formar: (i) un anillo saturado a base de carbono que contiene 3 a 8
atomos de carbono; (i) un anilio insaturado a base de carbeno que contiene 3 a 8 atomos de carbono; o (i) un anillo heterociclico que
contiene 1 a 3 heteroatomos seleccionados del grupo que consiste en O, N, y S en la estructura basica de! anillo; en donde los anillos
(i) a (iii} estan opcionalmente sustituidos con 1 a 3 sustituyentes que comprenden alquilo de C1 a Cs 0 alquilo de C1 a Cs sustituido; o
una sal, hidrato o profarmaco farmaceuticamente aceptables de los mismos; dicho procedimiento comprende hacer reaccionar un
amino alcohol trifluoroalquile sustituido, un cloruro de sulfonilo, y un sistema de base/solvente seleccionado de! grupo que consiste en
(a) 4-metilmorfolina/acetato de isopropilo; (b) base de Hunigttetrahidrofurano; () 4-metilmorfolinafacetonitrilo; (d) 4-metilmorfolina/

propionitrilo; y 4-metilmorfolinaftolueno.
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(67) Resumen:Se proveen procedimientos para la preparacion de derivados N-(2-hidroxialquilo) heteroareno- y bencensulfonamida trifluoroalquilo
sustituidos de formula (1} o formula (1)

(en donde las variables se definen en las reivindicaciones) y comprenden hacer reaccionar un amino alcohol sustituido con frifluorealquilo, un cleruro
de sulfenilo y un sistema de base/solvente seleccionado del grupo que consiste en (a) 4-metiimorfolina/acelato de isopropilo, (b) base de
Hiinigftetrahidrofurano, {c) 4-metiimorfolina/acetonitrila, {d) 4-metiimorfolinafprapionitrilo y (e) 4-metilmorfolinafteluena,
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