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INWNAT!ONAL SEARCH REPORT

A 2005.9.8

(20) JP 2005-526727
Inters nal Application No )
PCT/EP 03/01661 4

A CLAZSIFICATION OF SUBJEGT MATTER
IPC 7 AblK9/127 €070233/64

C07D295/088 CO7D295/13

According to Intesnational Patent Glassification {IPG) or Lo both national classificallon and PG

B. FIELDS SEARCHED

IPC 7 CO7D A6lIK

Minlmum documentation searched (classificalion system followed by classiilcation symbols)

Documeniation searched oiher than minimum documentation to the exiant that such documents are Included in the Melds searched

Electson o daia base consulted during the international search (name of data base and, where practical, search terms used}

EPC-Internal, WPI Data, CHEM ABS Data, PAJ

C. POCUMENTS COQNSIDERED TO BE RELEVANT

Categary | Citation of dectment, with indicatlon, where approprizia, of the relevant passages

Relevant to claim Ne.

X Wo 01 26629 A (ALZA CORP)
19 April 2001 (2001-04-19)
claims 1,5
figure 1; example V

X PATENT ABSTRACTS OF JAPAN
val., 1999, no. 12,
29 Octobar 1999 (1999-10-29)

27 July 1992 (1999-07-27)
ahstract

X PATENT ABSTRACTS OF JAPAN

vol. 1999, no. 13,
30 November 1999 (1999-11-30)

abstract

% JP 11 199488 A (SANKYD CO LTD),

& JP 11 217328 A (NISSIN FOOD PROD CO
LTD), 10 August 1999 (1999-08-10)

—f—

1-31

1-31

1-31

Furthar decurments are listed in the continuation of box C.

Fatent family members ara lisled In annex.

© Special categories of cited documents :

*A" documant defining the general stale of the ar which |s nat
considered te be of particular ralévance

“E* sarlier document but published en or afierthe intsmational
flling dale

*L* decument which may throw doubts on priority claim(s) or
which is cited lo eslablish the publication date of another
citation or other special reasgon [(As specifigd)

'O docurner referring to an oral disclosure, use, exhibition or
other means

‘P docurment publlshed prier o the international filing dale but
latar than the priority data claimed

*T* later document published after the international filing date
or priority date and not In conflict with the application but
cited te Understand the prineiple or theary underlying the
invention o

*X' docurnent of padicular relevance; the claimed invention
canncl be considerad novel or cannet be considered 1o
Invalve an Inventive step When the decurment is taken alone

=¥* document of particular relevance; the claimed invention
cannot be considersad to Involve an inventive step when the
docurment is combined with one or mote other such docu—
me'r:ts‘ such combination being cbvicusto a person skilled
inthe art.

8" documenl member of the same patsnt family

Date of the aciual complelion of the international search

20 May 2003

Date of mailing of the International search report

28/05/2003

Name and malling addresa of tha ISA
European Patont Cfiics, P.B. 5818 Patentlaan 2
WL — 2280 HV Rijswilk
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 851 epo n),
Fa: (+31-70) 340-3015

Authorized officer

Kollmannsberger, M

Fonm FCTASA210 {seaend shesl] (July 1992)
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(21)

INWNATIONAL SEARCH REPORT

JP 2005-526727 A 2005.9.8

inter nal Application Ne

PCT/EP 03/01661

G.{Continuatlon) DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category °

Citation of docurnent, with indleation where appropriale, of the relevant passages

Felevant 1o clalm No.

X

US 5 965 434 A (GUREVICH VLADIMIR ET AL)
12 Dctober 1999 {1999-10-12)
column & ~column 8

WO 00 30444 A (UNIV VANDERBILT)
2 June 2000 (2000-06-02)
claims 1,18

1-31

1-31

Fonm PCTASA210 (conthuallen af second sheet) (duly 1582)
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INTERNATIONAL SEARCH REFORT Irdermational application, No,
PCT/EP 03/01661

Box I

Observations where certain claims were found unsearchable (Continuation of item 1 of firsé sheef)

This international searchreport has not been established inrespect of certain claims under Article 17(2)(a)for the following reasons:

NFs

i

Claims Nos.:
because they relate to subject matter not required to be searched by this Authority, namely:

Although Claims 28-31 relate to a method for treatment of the human or animal
body, the search was carried out on the basis of the stated effects of the compound
or composition.

ClaimsNos.: 1-31 {in part

because they relate to parts of the internaticnal application that do not comply with the prescribed requirements to such
an extent that no meaningful international search can be cartied out, specifically:

See supplementary sheets PCT/ ISA/ 210

Claims Nos.:
because they are dependent claims and are not drafied in accordance with the second and third sentences of Rule 6.4(a),

Box I

Observations where unity of invention is lacking (Continuation of item 2 of first sheet)

This Intemational Searching Authority found multiple inventions in this international application, as follows:

4.[‘

As all required additional search fees were timely paid by the applicant, this intemational search report covers all
searchable claims,

Asall searchable claims could be searched without effort justifying an additional fee, this Authority did not invite payment
of any additional fee.

Ay only some of the requited additional search fees were timely paid by the applicant, this internatfonal search report
covers only those claims for which fees were paid, specifically claims Nos.:

No required additional search fees were timely paid by the applicant. Consequently, this international search report is
restricted to the invention first mentioned in the claims; it is covered by claims Nos.:

Remark on Protesi D The additional search fees were accompanied by the applicant’s protest.

D No protest accompanied the payment of additional search Fees.

Form PCT/ISA/10 (continuation of figst sheet (1)) (July 1992)
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INTERNATIONAL SEARCH REPORT Ttsrmational application No.

PCT/EF 03/01661

CONTINUATION OF BCX 1.2

Claims 1-31 (in part)

The claims are unclear in comparison with the description because many of the
definitions in the description are inconsistent with the claims (see page 8,
definition of the spacer as a sugar or PEG, definition of the cationic part (pages
8-9) as aniline, isoquinoline etc.). Equally, many of the structures described in
Table 1 are not covered by the claims. Furthermore, the description states that
various parts of the structures defined in the claims are optional and can be either
replaced by other parts, exchanged with each other or omitted altogether (page 9,
lines 26-36, and page 17). The scope of the claims is thus so unclear (PCT Article
6) that it is not possible to carry out a meaningful search. Moreover, the search in
respect of the compounds defined in the claims initially yielded a very large
number of documents detrimental to novelty. This number is so large that it
becomes impossible to determine a subject matter in any of the claims for which
protection might justifiably be sought (PCT Article 6). For these reasons a
meaningful search covering the full scope of the claims appears impossible, The
search was therefore confined to compounds according to Claim 1 in which the
"cationic" part is derived from histamine, N-(Z-aminoethyl)morpholine or
N-(2-hydroxyethyl)morpheline, and to corresponding parts of Claims 10-31 (see
Examples 1-7 in the description). For other parts of the claims only a small
number of illustrative documents were cited.

The applicant is advised that claims or paris of claims relating to inventions in
respect of which no intemational search report has been established cannot
normally be the subject of an international preliminary examination (PCT Rule
66.1(e)). In its capacity as International Preliminary Examining Authority the
EPO generally will not carry out a preliminary examination for subject matter that
has not been searched. This also applies to cases where the clatms were amended
after receipt of the international search report (PCT Article 19) or where the
applicant submits new claims in the course of the procedure under PCT
Chapter 11

Form PCT/ISA/Z10
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IN NATIONAL SEARCH REPORT

(24)

ormaticn on patent famity members

JP 2005-526727 A 2005.9.8

Inter

nal Application Ne

PCT/EP 03/01661

Patent document Publicetion Patant family Puklication

cited in search report date mamber(s) date

W0 0126629 A 19-04-2001 AU 7868400 A 23-04-2001
Al 8006400 A 23-04-2001
CA 2386164 Al 19-04-2001
CN 1378636 T 06-11-2002
EP 1223910 A2 24-07-2002
HU 0203117 A2 28-01-2003
JP 2003511405 T 25-03-2003
NC 20021615 A 05-04-2002
WO 0126625 A2 19-04-2001
WO 0126629 A2 19-04-2001
Us 2003031704 Al 13-02-2003

JP 11199488 A 27-07-1999  NONE

JP 11217328 A 10-08-1999  NONE

Us 5965434 A 12-10-1999  NONE

WO 0030444 A 02-06-2000 AU 1830200 A 13-06-2000
Wo 0030444 Al 02-06-2000

Formn FCTASA/211 (patent family annex) (July 1862)
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INTERNATIONA‘R RECHERCHENBERICHT

Inter’nales Aktenzzichen
PCT/EP 03/01861
K1 ASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDES

IPK'7AGIKO/12/  CO7D233/64  CO7D295/0B8 CO7D295/13

Nach der Internationalen Patentklasslfikation (IPK) oder nach der nationalen Klassifikation und der IPK

B. RECHERCHIERTE GERIETE

Recherchierter Mindestprifstoft {Klassifikationssystem und Klasslikallorssymbels )

IPK 7 CO7D A61K

Recherchiette aber nicht zum Mindeatprilistoft gehérende Verdhentlichungen, sowell dlese unter die recherchierlien Gebiete fallen

1k und evil. lete Suchkegriffe)

Wahrand der internationalen Hecherche konsullerte etekironische Datenbank (Name der Cr

EPO-Internal, WPI Data, CHEM ABS Data, PAJ

C. ALS WESENTLIGH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie® | Bezelehnung der Veriflentlichung, soweit erfordetlich unter Angabe der In Beiracht kommenden Teile

Bett. Anspruch Nf.

X WO 01 26629 A {ALZA CORP)
19. April 2001 {2001-04-19)
Anspriche 1,5

Abbildung 1; Beispiel ¥

X PATENT ABSTRACTS OF JAFAN
vol. 1999, no. 12,
29. Oktober 1999 {1999-10-29)

27. Juli 1999 (1999-07-27)
Zusammenfassung

A PATENT ABSTRACTS OF JAPAN
vol. 1999, no. 13,
30. November 1999 (1999-11-30)

Zusammenfassung

& JP 11 199483 A (SANKYO CO LTD),

& JP 11 217328 A (NISSIN FOOD PROD CO
LTD), 10. August 1999 (1999-08-10)

-/

1-31

1-31

1-31

Weitere Veraffentlichungen sind der Ferteetzung ven Feld C zu
entnghmen

Slche Anhaag Patentfamille

© Besondere Kategorien von angegebsnen Verdfientiichungen

*A' Versfionllichung. die den allgemeinen Stand der Technik definiert,
aber nicht &)s besenders bedeutsam anzusshen st

"E' dlteres Dokemen), ¢as Jedoch erst am ader nach dem Inernationalen
Anmeldadatum verdifsntlicht worden Ist

L Verdfientlichung, die geelgnel Isl, oinea Prigrititsanspruch zwesifslhaft ar—
scheingn zu |assen, oder durch die das VerSflentlichungsdatum einer
anderan im Recharchenbericht genannten Verdffentlichiing belegt werden
sel ¢cler die aus einem anderan besenderen Grund angegeben st {wie
ausgefiihi)

' Varfffentlichung, die sich auf eine mindjiche Offenbarung,
elhe BenUtzung, cine Aussteliung ader andere Mafnahmen bezleht

'P" Verblientlichung, dis vor dem inlefnationalen Anmeldedatum, aber nach
deim beanspruchten Prioritdtedatum vergiientlicht worden Ist

"I* Spalere Veratientlichung, die nach dem intemationalen Anmaldedatum
oder dem Priotitatsdatum varttiantlicht werdan ist und mit der
Anmeldung nicht kollidlert, sondern ner zum Verstdndnls des der
Erlindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeiegenden
Theorle angegeben ist

'X* Verdflenllichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchie Erindung
kann allein auigrund dieser Yerdfiermtichung nichl als neu oder aut
erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachizt werden

*Y* Veriflentlichung von besondsrer Badettung; die baanspruchie Erfindung
kann nicht als auf erfinderischer Téatigkeit baruhand betrachitet
werden, wenn die Vetstientlichung mi einar oder mehreren andaien
Verdffentlichungen dieser Kategorie in Verhindung gebracht wird und
digse Verbindung fiir einen Fachmann naheliegend ist

*&" Verdffentlichung, die Mitglied derselben Patentfamilia ist

Datum des Abschlusses der internationalen Recherche

20. Mal 2003

Absencedatum dss In len Recherct ichis

28/05/2003

Name und Posianschrift der Internafionalan Rechetchenbzhorde
Eurepéisches Palentarmt, P.B, 6818 Patentlazn 2
NL -- 2280 HV Rijswijlc
Tel. (+31--70) 340-2040, Tx, 31 651 epo nl,
Fax: (+31-70) 340-3018

Bevollmachtigler Bedienstetar

Kollmannsbarger, M

Fomrblatt PCTASAZIC (Blelt 2] (Juli 1652)
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(26)

INTERNATIONAI‘R RECHERCHENBERICHT

JP 2005-526727 A 2005.9.8

lrrtel’
PCT/E

neles Aktenzelchen

P 03/01661

C{Forisetzung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie®

Bezelchnung der Verdffentlichung, soweit erfordellich unter Angabe der in Betracht kemmenden Teile

et Anspruch Nt

X

US 5 965 434 A (GUREVICH VLADIMIR ET AL}
12. Oktober 1999 (1999-10-12)
Spalte 5 -Spalte 8

WO 00 30444 A (UNIV VANDERBILT)
2. Juni 2000 (2000-06-02)
Anspriiche 1,18

1-31

1-31

Formblatt PCTASA/Z10 (Farlestzunyg von Blat 2) (Juli 1962}
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(27) JP 2005-526727 A 2005.9.8

I ationales Aktenzelchen

INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT PCT/EP 03/01661

Feld |

Bemerkungen zu den Anspriichen, die sich als nicht recherchierbar enviesen haben (Fortsetzung von Punkt 2 auf Blati 1

Gemdl Arfikel 17(2)a) wurde aus folgenden Grinden fir bestimmie Anspriiche kein Recherchenbericht erstellt:

i

2 [¥]

5]

Ansprliche Nr.
weil gls glch auf Gegsnsiténde bezishen, zu dersn Fecherche die Behdrde nicht varpflichiat ist, namlich

Obwohl die Anspriiche 28-31 sich auf ein Verfahren zur Behandlung des

menschlichen/tierischen Kérpers beziehen, wurde die Recherche durchgefiinrt und
griindete sich auf die angefiihrten Wirkungen der Verbindung/Zusammensetzung.

Ansprliche Nr. 1-31 {teilweise)

weil sie sich auf Teile der internationalen Anrmeldung beziehen, die den vergesthrisbonen Anforderungan S0 wenig entsprechen,
daB sine sinnvolls internationale Rechercha nicht durehgefihrt werden kann, némlich

siehe Zusatzblatt WEITERE ANGABEN PCT/ISA/210

Anspriiche Nr.
well es sich dabsl um abhingige Anspriiche handslt, die nicht antsprechend Satz 2 und 3 dar Regel 8.4 a) abgefal3t sind.

Feld Il

Bemerkungen bei mangelnder Einheitlichkeit der Effindung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Elatt 1)

Die internationale Recherchenbehdrde hat festgestailt, dan diese internationate Anmeldung mehrere Erfindungen enthélt:

I

s.D

Da der Anmaider a¥ie erforderlichen zusétzlichen Recherchengeblhren rechtzeitig entrichtet hat, erstrackt sich dieser
internationale Recherchenkericht auf alle recherchierbaren Anspriche.

Da filr alle recharchlerbaran Anspriiche die Recharcha china sinan Arbaltsaufwand durchgsithrt werdsn konnte, der sine
zusdtzlicha Racherchangshiinr gerechifertigt hétte, hat die Bahdirde nicht zur Zahlung sinar solchen Gebihr auigefordert.

Da der Anmelder nur ainige der erforderlichen zusitaichen Fecherchengebiihran rechtzeltig entrichtet hat, erstreckt sich dieser
Interationale Recharchenbericht nur auf die Anspriche, fOr die Geblthren entricihtet worden sind, ndmlich auf die
Anspriiche Nr.

Der Anmeldar hat die erfarderlichan zusitzlichan Becherchengebihren nicht rechizeitg entrichtst. Der Infernationals Rechar—
shenbercht beschrankt sich daher auf dig in den Ansprilchen zuerst erwihnle Erfindung; disse istin folgenden Anspriichen er—
fant:

Bemerkungen hinsichtlich eines Widerspruchs EI Die zusttzlishen Gebdhren wurdan vom Anmealder unter Widerspruch gezahit.

D Die Zahlung zusétzlicher Recherchengebilhren erfolgte ohne Widerspruch,

Formblatt PCT/ISA/210 (Fortsetzung von Blatt 1 (1)}Juli 1958)
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Internationates aktenzeichen PCTAP 03 01661

WEITERE ANGABEN PCTASA/ 210

Fortsetzung von Feld I.2

Anspriche Nr.: 1-31 (teilweise)

Die Anspriche sind unklar in bezug auf die Beschreibung, da viele
Definitionen in der Beschreibung im Widerspruch zu den Anspriichen stehen
{vgl. Seite 8 Definition des Spacers als Zucker/PEG, Definition des
kationischen Teils Seite 8/9 als Aniline, Isochinoline etc). Ebenso
fallen viele der in der Tabelle 1 beschriebenen Strukturen nicht unter
die Anspriiche. Des weiteren wird in der Beschreibung ausgefiihrt, dass
verschiedene Teile der in den Ansprichen definiertan Strukturen optional
sind und durch andere ersetzt, untereinander vertauscht oder ganz
weggelassen werden kdnnen (Seite 9 Zeilen 26-36, Seite 17). Der
beanspruchte Bereich ist daher so unklar (Art. 6 PCT), dass eine
sinnvolte Recherche unmdglich ist. Uberdies ergab die Recherche in bezug
auf die in den Ansprichen definierten Verbindungen in ihrer Anfangsphase
eine sehr groBe Zahl neuheitsschadlicher Dokumente. Diese Zahl ist so
groB, daB sich unméglich feststellen 18sst, fiir was in der Gesamtheit der
Patentanspriiche eventuell nach zu Recht Schutz begehrt werden kinnte
{Art. 6 PCT). Aus diesen Grinden erscheint eine sinnvolle Recherche liber
den gesamten Bereich der Patentanspriliche unmdglich. Die Recherche wurde
daher auf Verbindungen nach Anspruch 1, in denen der "kationische" Tetl
von Histamin, N-{2-Aminoethyl)morpholin oder N-{2-HydroxyethylImorpholin
abgeleitet ist, und entsprechende Teile der Anspriiche 10-31 beschrankt
(vql Beispiele 1-7 der Beschreibung). Flr andere teile der Anspriiche
wurden nur wenige illustrative Dokumente zitiert.

Per Anmelder wird darauf hingewiesen, daB Patentanspriiche, oder Teile von
Patentanspriichen, auf Erfindungen, fir die kein internationaler
Recherchenbericht erstellt wurde, normalerweise nicht Gegenstand einer
internationalen vorlaufigen Priifung sein kdnnen (Regel 66.1(e) PCT). In
seiner Eigenschaft als mit der internationalen vorlaufigen Priifung
beauftragte Behiirde wird das EPA alse in der Regel keine verlaufige
Prifung fir Gegenstinde durchfiihren, zu denen keine Recherche vorliegt.
Dies gilt auch flr den Fall, daB die Patentanspriiche nach Erhali des
internationalen Recherchenberichtes gedndert wurden (Art. 19 PCT), oder
fir den Fall, daR der Anmelder im Zuge des Verfahrens gemaB Kapitel II
PCT neue Patentanspriche vorlegi.
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