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No. Solicitud Internacional PCT/EP2007/053118
Fecha de Presentacién Internacional 30/Marzof2007

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

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 20 a 37 03/Octubre/2010
Reivindicaciones: Folios 38 a 39 15/Junio/2003
Prioridad: GB0607899.2 03/Abrill2006

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacién de Prioridad porque esta solicitud fue presentada dentro
del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su contenido técnico corresponde con el de la
prioridad reivindicada.

3. Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: “Procedimiento para preparar derivados heterociclicos”

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de un proceso novedoso
para producir heterociclos que no comprenda reactivos explosivos a nivel industrial.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un proceso

de preparacién de compuestos heterociclicos que consiste en: preparar compuestos
de foérmula (1)
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Donde Het: heteroarilo sustituido por metilo; X: nitrdgeno; R: metilo; que comprende:
0
R
Reaccién de un compuesto de formula (lIA): A} con derivados de 3-

tiosemicarbazida en condiciones basicas, seguido por un tratamiento con base

O
p”

T3P

inorganica y anhidrido ciclico fosfénico de n-propano (T3P) © y
finalmente ajuste de pH con acidos inorganicos. ‘

"El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): CO7D 401/04

4. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacion 1 actualmente presentada no es clara porque la definicién del grupo
“Het" es muy amplia y abarca un gran niimero de compuestos que no encuentran un
debido sustento en el capitulo descriptivo, lo cual impide entender el alcance de la
invencion. Es asi como por ejemplo, dicho grupo puede corresponder a conjuntos de
radicales tan amplios como “arilo” y “heteroarilo” sin tener en cuenta que el capitulo
descriptivo ensefia en los ejemplos alli ilustrados que en realidad corresponde a un

o S =
QST L0 G
pequefio numero de grupos tales como: , /M y ™ _Esnecesario

entonces que la definicién de! grupo “Het” sea restringida a los grupos especificos
que han sido usados en el procedimiento para obtener los compuestos de formula
(). De manera similar, los ejemplos ilustrados en el capitulo descriptivo ensefian que
el radical “X” corresponde unicamente a nitrégeno, y no a azufre tal como se
menciona en la reivindicacion 1. Se requiere restringir la definicion de este radical de
tal forma que sea coherente con el capitulo descriptivo.

De otra parte, la reivindicacion 1 no es clara porque menciona un grupo “Z” pero la
definicion de dicho grupo no esta presente. En este sentido es importante senalar
que la definicion del grupo Z tampoco esta presente en el capitulo descriptivo y por
tal razon se sugiere la eliminacion de dicho grupo del capitulo reivindicatorio.

La expresion “arilo” presente en la definicién del grupo “R3” es muy amplia y no
permite entender el alcance de la invencidén. Es necesario limitar dicha expresion a
los radicales especificos que fueron usados en el proceso reivindicado.

Las expresiones "base inorganica” y “acidos inorganicos” son muy amplias y abarcan
un namero intdeterminado de compuestos que no encuentran un sustento en el
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capitulo descriptivo. Es necesario restringir dichas expresiones a las bases y acidos
inorganicos especificos utilizados en el proceso reivindicado.

Por Gltimo, La reivindicaciéon 1 no es clara porque menciona un procedimiento para
preparar derivados de tiazol o triazol de férmula (1) sin hacer referencia alguna a las
condiciones en las cuales se lleva a cabo dicho proceso. Es necesario entonces
indicar especificamente las condiciones empleadas para sintetizar los compuestos
de formula (l), exaltando las caracteristicas esenciales que lo hacen novedoso e
inventivo frente al estado de la técnica y que estén debidamente sustentadas en el
capitulo descriptivo.

5. Determinacion del Estado de la Técnica
El Estado de la Técnica se determind con base en la fecha de Presentacién de la

Solicitud de Prioridad: Abril 03 de 2006 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

Item Documento Titulo Fecha de Publicacion
Azabicyclo (3.1.0) hexane
D1 WQ2005080382(A1) | derivatives useful as modulators 01/Septiembre/2005
of dopamine d3 receptors

Abdellah Ech-

Chahad Etal,

D2 Tetrahedron Letters

46 (2005) 5113~
5115,

An expeditious hydroxyamidation

of carboxylic acids 17Hunio/2005

DA
hitp:/worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio? FT=D&date=20050801&DB=EPODOC&locale
=en_EP&CC=WO&NR=2005080382A1&4KC=A1&ND=5 ensefia un procesoc de sintesis del

T

compuesto , que comprende reaccion de acido 2 4-dimetil-1,3-oxazol carboxilico con
N-metilhidracinocarboxamida y 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarboimida y una adicién de NaOH y
postericrmente adicion de HCI.

D2 (folios 69 - 71} ensefia un proceso de hidroxiamidacion de &cidos carboxllicos que comprende
reaccion de un acido carboxilico (pagina 5114, tabla 1y tabla 2), con un anhidrido ciclico fosfonico de

\Lﬁ'ﬁ‘o
n-propano PPAA (T3P} 0”0
6. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacién 1 consiste en un procedimiento para preparar compuestos de
formula (1)
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Donde Het: heteroarilo sustituido por metilo; X: nitrégeno; R: metilo; que comprende:
9
B
Reaccion de un compuesto de férmula (lI1A): (1A) con derivados de 3-

tiosemicarbazida en condiciones basicas, Seguido por un tratamiento con base

0 Ho\ L0

TpTTP T3P
(lj\.P,(l)\_/\
, - o . - AN
inorganica y anhidrido ciclico fosfénico de n-propanc (T3P) o y
finalmente ajuste de pH con acidos inorganicos.

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracter(sticas esenciales D1 ' D2

Procedimienic para  prepara
compuestos de farmula (1)
Procedimiento para la obtencidn

/Z r{)\ del compuesto de fdrmula | Proceso de

HS Het {1 (pagina 72, lineas 10-22, | hidroxiamidacién de

X preparacion 77): acidos  carboxllicos
‘L que comprende

Donde l‘?" OY

Het. hetercarilo sustituido por HS’LN F“

metilo \

X. nitrégeno

R: metilo Que comprende

Que comprende:

Reaccién de un compuesto de

formula (I1A):
' ... | Reaccién d acid
? Reaccion de acido 2 4-dimetil- on de uh actdo
)L . carboxilico  (pagina
Het 1,3-oxazol carboxilico con N-
HO ol . . 5114, tabla 1 y tabla
metilhidracinocarboxamida y 1- 2)
(3-dimetilaminopropil)-3-
(A) etilcarboimida
Con derivados de 3-
tiosemicarbazida en condiciones
basicas
Seguido por un tratamiento con Con un anhidrido
base inorganica y anhldrido ciclico ciclico fosfénico de n-
fosfénico de n-propanc {T3P) propano PPAA (T3P)
/ 5
OQP’O‘P”'O T3p . j\?’ \gr
('J\ O\ No se menciona o™
/\/ﬁ
0

Finalmente ajuste de pH con acidos | Adicign de NaOH y | No se menciona.
inorganicos posteriormente HCI

Los documentos considerados dentro del estado de la técnica de la invencién
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definida en la reivindicacién 1 de la presente solicitud, corresponde a D1 y D2

porque:
N o}
AT
D1 ensefia un proceso de sintesis del compuesto , que comprende
reaccion de acido 2,4-dimetil-1,3-oxazol carboxilico con N-metilhidracinocarboxamida

y 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarboimida y una adicién de NaOH y posteriormente
adicién de HCI.

La diferencia entre la invencién definida en la reivindicacion 1 y el procedimiento de
sintesis ensefado en el documento D1 consiste en que la hidroxiamidacion del acido
carboxilico en la presente solicitud se realiza usando anhidrido ciclico fosfénico de n-
propano (T3P), mientras que en proceso ensefiado en la anterioridad D1 no se
menciona el uso de dicho compuesto para realizar la hidroxiamidacion.

El efecto técnico que logra la hidroxiamidacidn del acido carboxilico con el anhidrido
ciclico fosfénico de n-propano (T3P) en la presente solicitud, no puede ser
determinado dado que no existe evidencia que sugiera que realizar esta etapaen la
sintesis de los compuestos de formula |, otorgue a dicho proceso una ventaja técnica
sobre el proceso ya conocido en la anterioridad D1.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “"como modificar el proceso de preparacion del compuesto de

N 0
HS'LH{ } T'(
formula ensefiado en el documente D1, de tal forma que involucre
el anhidrido ciclico fosfonico de n-propano (T3P) como agente de hidroxiamidacion.

Sin embargo, la utilizacidon de anhidrido ciclico fosfénico de n-propano (T3P)

como agente de hidroxiamidacién de &cidos carboxilicos ya era conocido en el
documento D2, el cual ensena un amplio numero de reacciones de hidroxiamidacion

oﬂo 0

> P T3P

de acidos carboxilicos que involucran el 0
En consecuencia, la persona medianamente versada en la materia, incluiria de
manera obvia el paso de hidroxiaminacién de acidos carboxilicos ensefiada en D2 al

proceso revelado por D1, con el fin de liegar al objeto de la reivindicacion 1 de la
presente solicitud.

7. Conclusion

Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud estan afectados asi:

Item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WQ2005080382(A1) 1 Nivel Inventivo
Abdellah Ech-
D2 Chahad Etal, 1 Nivel Inventivo
Tetrahedron Letters
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46 (2005) 5113-
5115.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (60) dias
contados a partir de la fecha de notificacién de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literai e), del
capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No. 10 de 2001.

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacibn en lista, de fecha

=9 WAl e

Elaborado per: Juan Carlos Cortés Garcla 0 K M
Revisado por: Jacgqueling Alfonso Rozo
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