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Fecha de solicitud : 9 de febrero de 2001
Publicada en : la Gaceta No. 526 del 31 de marzo de 2003
1. Yo, Emilioc FERRERO, identificado como aparece al pie de mi

firma, actuando como apoderado en el asunto de la referencia,
atentamente, 8solicito se efectiGe el examen de patentabilidad de 1la
golicitud en referencia sgegfin lo establecido en el artiIculo 44 de 1la
Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina. Para tal efecto
presento junto con este escrito el recibo No. 03-69,207 por valor de
§335.000.00, que correaponde a la tasa fijada segln lo dispuesto en la
resolucién No. 41687 del 24 de diciembre de 2002.

2. Ruego atentamente a la Seiflora Jefe se sirva ordenar que se
anexe este recibo, para que se efectde dicho examen y se continfie con
O el trémite de la solicitud.

BogotA4, ? 9 SET. 2003

Sefiora Jefe,

EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929

COLO 09266 801 026 4
mﬁms/m/

ID-000323/WPCL9266
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Industria y Comercic

SUPERINTENDENCI/

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES g é; _6

RADICACION EXPEDIENTE No. 01-8901

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCI N

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 528, DE

FECHA 31 DE MARZO DE 2003, EL TERMINO HABIL SENALADO PORLALEY

EXPIRA EL 01 DE JULIO DE 2003.

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de
publicacién en ia gaceta de Propiedad Industrial, debera solicitar y cancelar el
examen de patentabilidad so pena de que la solicitud calga en abandono, de
acuerdo con lo establecido en el Articulo 44 de la Decisién 486/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.

Sl NO X

Caraa 13 No. 27-00!'&5?10
Fucm 1) zsemmm
Santa Fe de Bogoti D L. - Colomia
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

2020/
Bogotd, D.C.,
D ctor .
Emiilo Ferrero oficoN* 8764
Apoderado
MERCK PATENT GmbH
REFERENCIA Radlcaclén 01 9901
Tramlite 002
Evento 001
Actuacién 430
Follos 008

Como resultado del examen de patentabilidad de la solicitud de patente de invencién
N° 01 9901, realizado segun el articulo 45 de la decision 486 de la comisién de la
Comunidad Andina, se notifica:

1. DOCUMENTOS ESTUDIADOS:

El resumen y el capitulo descriptivo de la solicitud en los folios 117 y 2 a 59
respectivamente.

Los ejemplos que ilustran la invencién en los folios 60 a 109.

Las cladusulas 1 a 13 relacionadas en el capitulo reivindicatorio de la solicitud
que se encuentran en los folios 110 a 116.

El primer examen de forma realizado a la solicitud de oficio No. 1021, que se
encuentra en el folio 1386.

La respuesta al primer examen de forma, allegada mediante memoral de
fecha 11/08/2001 que se encuentra en los folios 139 a 194.

La copia de la solicitud original mediante la cual se reivindica prioridad
Alemana DE10008139.7 de 11/02/2000 en los folios 140 a 194, junto con su
traduccién cormrespondiente en los folios 250 a 323, allegada mediante
memoriales de fecha 11/06/2001 y 03/07/2001.

El m rial de fecha 02/08/2001, medi | I nta un n

capitulo reivindicatorio gue se encuentra en {os folios 334 a 340 y que cuenta

con 13 clausulas.

La solictud de examen de patentabllidad junto con el pago de la tasa
comespondiente, allegada mediante memorial de fecha 20/09/2003, que se
encuentra en los folios 343 y 344.

2. OBJETO DE LA INVENCION:

La solicitud hace referencia a “Derlvados de Indol-3-lio”

34y



o Relvindicacl nes1a5:

Se reivindica derivados de indol-3-ilo de la férmula (1):

0O
Ry "—{
OR,
5
Rg—(CHz)n—A—{CH,)m—B \
\R,

En particular se relvindican los compuestos:

a) éacido 3-fenll-3-{8-[3{(piridin-2-ll-amino)-propoxi}-1H-indol-3-il}-propiénico

b) acido 3-fenil-3-{8-[3-(plridin-2-il-amino)-propoxi}-1 H-indol-3-il}-propiénico

c) écido 3-fenil-3-{6-[4-(piridin-2-il-amino)-butoxi]-1H-indol-3-il}-propiénico

d) écido 3-fenll-3-{5-[4-(pirdin-2-il-amino)-butoxi]-1H-indol-3-l}-proplénico

@) &acido 3-fenil-3-{5-[3-(piridin-2-ikamino)-propoxi}-1 H-indol-3-il}-propidnico

f) écido 3-fenil-3-[68-{piridin-2-l-amidocarboximetoxi)-Indol-3-il}-proplénico

g) écido 3-fenil-3{6-{benzimidazol-2-l-amidocarboximetoxi)-indol-3-il]-propiénico

Entre otros...

o Relvindicacién 8:

Se reivindica un procedimiento para la preparacién de los compuestos de la férmula
(1) segun la relvindicacién 1 y sus sales o solvatos, caracterizado porque:

a) Se llbera un compuesto de la férmula (1) de uno de sus derivados funclonales
tratandolo con un agente de solvélisis o hidrogendlisis.

b) Se convierte un resto Ry, Rz, Ra, Ry, Rs y/0 Rg 6n otro resto Ry, Rz, R3, Re, Rs
/o Re,

i) convirtiendo por ejemplo un grupo amino en un grupo
guanidino por reaccldn con un agente de amidacion,

i) saponificando un éster,

i)  alquilando o acilando un grupo amino,

iv)  convirtlendo un grupo CN en un grupo amidino

y/o convirtiendo una base o acido de la férmula (1) en una de sus sales.

o Relvindicaciones 7 y 8:

Se reivindican los compuestos de la férmula (1) segln reivindicacién 1 y sus sales y
solvatos fisiolégicamente inofensivos como sustancias terapéuticamente activas, mas
especificamente como Inhibidores de integrina.
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o Relvindicaclén 8:

Se reivindica una preparacion farmacéutica caracterizada por un contenido de porlo
menos un compuesto de la fdrmula (I), segln reivindicacién 1 y/o una de sus sales o
solvatos fisiolégicamente inofensivos.

o Relvindicaciones 10 y 11:

Se relvindica el uso de los compuestos de la férmula (I) segin la reivindicaclén 1 y/o
de sus sales y solvatos fisiolégicamente inofensivos para la preparacién de un
medicamento.

Ademés se reivindica el uso de los compuestos de la férmula (1) segun reivindicacion
1 y/o de sus sales y solvatos fisiolégicamente inofensivos para la preparacién de un
medicamento para el tratamlento de trombosis, infarto del miocardio, enfermedades
cardiacas coronarias, arterioesclerosis, inflamaciones, restenosis, artritis reumatica,
enfermedad degenerativa macular, retinopatia diabética, enfermedades tumorales,
osteoporosis, infecciones y restenosis después de angloplastia.

¢ Relvindicaclones 12y 13:

Se reivindica los compuestos de la férmula (lla):

o]

o

ORqg
\ 5
RO
Y los compuestos de la férmula (X):
' L N\
Rs—(Cth—A_(CHz)m—"c I
/ N\
Rz

Una vez catalogada la invencion ésta se clasific en la seccidn: A 61 K '/, de la
Clasificacién Internacional de Patentes.

3. CLARIDAD Y SUFICIENCIA DE LA SOLICITUD:

El articulo 30 de la Decisién 486 contempla que “Las reivindicaciones definirén la
materia que se desea proteger mediante la patente. Deben ser claras y concisas y
estar enteramente sustentadas por la descripcién®.

v Tenlendo en cuenta el aicance de la férmula reivindicada es claro que el uso
indiscriminado de expresiones tan generales como het y het' no permiten una
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interpretacién inequivoca de los compuestos que constituyen la invencién.
La clausula 1 es demasiado general cuando define el alcance de las expresiones: het
que significa “un resto mono o biciclico saturado parcial - o totalmente insaturado con
5 a 10 elementos del anilio, donde pueden estar prasentes 10 2 stomosde Ny/o 10
;’Z_“gtomos de S o O y el resto heleroclclico puede estar sustituido una o dos veces con

Y het' que significa “un resto mono- o biciclico heterociclico saturado, parcial — o
totalmente insaturado con 5 a 10 elementos del anillo y 1 a 4 étomos de N, que
puede estar Insustituido o sustituido una o dos veces con Hal, R7, OR7, CN, NHZ,
oxo o NO2°,

Por cuanto para cualquier persona versada en clencias quimicas es bien sabido que
dentro de la quimica orgénica existe todo un capftulo que corresponde a los
compuestos heterociclicos, dentro de los que se encuentran sustancias de toda clase
que perfectamente encajan en la definicién propuesta para los radicales sefialados y
que pueden ser:

Andlogos heterociclicos de clclopentadieno con un heterodtomo: pirrol y furano,
Sistemas de anillos fusionados que Incluyen a los aniilos de pirrol y furano: indol,

isoindol, indolizina, ciclazina, benzofurano.

Andalogos heteroclclicos del benceno con un heterodtomo: piridina, sales de pirilio y

piranos.

Ana 8 heterociclicos del naftale n un heterodtomo: quinoclina, isoquinolina,
quinolizina, acridina y fenantridina, sales de benzoplrilio y benzopiranos.

Compuestos con dos heterodtomos en un anillio de cinco miembros: pirazol e

imidazol, Isoxazol y oxazol, dioxol, dioxolano.

Compuestos con dos_heterodtomos en su anillo de seis miembros: piridazina,

pirimidina, pirazinas, oxazinas, dioxanos.

Compuestos con m e_dos heterodtomos: purinas, pteridinas, trlazinas,
benzotriazoles.

Compuestos heterociclicos con anillos de siete 0 més miembros: azepina, diazepinas,

oxepina.

Heterociclicos mayores: azocinas y azoninas.

Asi las cosas, cuando se sustituyan los radicales R, 0 Rs por grupos o radicales como
NH-Het, CONH-{CHz)o-Het, O-Het, Het, COO-(CH;)o-Het, -C{O)-Het, SO2-Het se
obtendrdn compuestos de mayor complejidad quimica y estructural que la de la
férmula (1), que es la caracteristica esenclal de la invencién. De igual forma pasa
cuando se sustituye el radical Ry por Het', para el que las connotaciones son
demasiado amplias como bien 88 expuso en el aparte anterior.

Pero esta situacién no solamente ocurre en la cldusula 1, porque la cldusula 4 que
sefiala modalidades particulares de la invencién, también incluye dentro de su
alcance la definicion Het para el radical Ry, hecho que como ya se hablia sefialado no
permite un interpretacién inequivoca de los compuestos que constituyen la invencién
y amplia de manera inaceptable el alcance de la misma, porque a! tenor de los
ejemplos que se discriminan en la cldusula 5 sélo se encuentran compuestos con
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radicales heterociclicos de la clase: piridinilo, benzimidazolilo e imidazolllo como
sustituciones particulares cercanas al anillo Indol-3-|lo es decir que el uso de
expresiones tan generales como Het y Het' de las cuales no se encuentran
elemplificadas todas las posibilidades cubiertas por la definicién que se reclama, y
tampoco se encuentra el suficiente sustento en el aparte descriptivo de la solicitud
afectan el atributo de claridad que debe exhibir la materia reivindicada.

Si bien es cierto en los folios 16 a 19 se seflalan con amplitud diversas connotaciones
para las expresiones Het y Het', en los ejemplos que llustran la Invenci6n no se
encuentran compuestos con radlcales tan diversos como los que se describen y
tampoco la cldusula 5 los cita, apenas sl 8e encuentran radicales heterociclicos de
tetrahidropirimidina, tetrahidropiridina, pirimidina, (benzo[1,2,5}tiadiazol, bencll-
piridinio en algunos ejemplos del aparte descriptivo.

v Con respecto a la cldusula 6 de procedimlento, se recomienda al interesado
precisar las condiciones del proceso y especificar: ajen qué consiste ia liberacién
del compuesio de su derivado funcional, cudl es el agente solvolitico o
hidrogenolitico causante de la liberacién y la reaccién que procede, b) en qué
consiste la conversién y como cursa, |) cuél es el agente de amidacion, li) como
cursa la saponificacién, las condiciones del proceso Yy los agentes que
intervienen, lii) cuél es el agente alquilante o acilante del grupo amino, cuales son
ilas condiciones del proceso, los reactivos y solventes, iv) como cursa la
conversidn del grupo clano en amidino, cuales son los reactivos y condiciones...
en sintesls, un proceso no puede reivindicarse solamente seiialando las etapasy
reacciones de manera general, por cuanto no basta con decir que existe
conversién, amidacion o alquilacién de un compuesto para que sea palpable el
aporte novedoso e inventivo que el objeto esta haciendo al estado de la técnica.

Es por ello que se recomienda al Interesado especificar cuéles son los reactivos y
productos, ias condiciones fisicoquimicas como temperatura, presion, atmésfera y si
es el caso qué clase de agentes que modifican la velocidad de reaccidn intervienen
en al proceso, por ejemplo y sl es el caso, determinar sl existe un uso efectivo de
catalizadores o agentes que sean definitivos para la resolucién del proceso.

Ahora, tampoco los ejemplos sefialados en el aparte descriptivo — por ejemplo folio
44, ver esquema de reacclon — utilizan un lenguaje apropiado para defmr el proceso
de reaccion, por cuanto el uso de expresiones tan generales como Het', hacen que el
proceso sea inespeacifico e Impreciso, por cuanto para una persona versada en la
materia es bien sabido que es en atencién a las propiedades fisicas y quimicas de los
compuestos que intervienen en la reacclén, es decir obedeciendo a la estructura
quimica, los grupos funcionales y a su avidez a la reaccidn, se estableceran las
condiciones bajo las cuales cursa la reaccion, tal es el caso de temperatura y presion,
uso de solventes, pH, polaridad, atmésfera, entre otras... y son éstas circunstancias
quimicas las que van a permitir caracterizar el proceso y definirlo de tal manera que
se pueda visuallzar el aporte al estado de la técnica.

4. ES UNA INVENCION:

El articulo 14 de la Decisién 486 contempla: “Los Palses Miembros otorgarén
patentes para las invenciones, sean de producio o de procedimiento, en todos los
campos de la tecnologla, siempre que sean nuevas, lengan nivel inventivo y sean
susceplibles de aplicacion industrial”.

En atencién al articulo 14 se recomienda al interesado eliminar del alcance de su
invenclén las cldusulas 10 y 11del capftulo reivindicatorio, por cuanto hacen
referencla expresa a una clase de objeto que no ha sido contemplado por la Decisién
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486 y que forma parte de las exclusiones jurisprudenciales sefialadas por el
legislador Andino.

5. DETERMINACION DEL ESTADO DE LA TECNICA:
ICOnsuItadas las fuentes de Informacién con que cuenta este despacho, se

encontraron los siguientes documentos, anteriores a la fecha de presentacién de la
solicitud en estudio - 11.02.2000-, relacionados con la materia técnica reivindicada:

Fechade |
Publicacién

08/07/1988

6. EVALUACION DE LOS REQUISITOS DE PATENTABILIDAD:

El articulo 14 de la decisién 486 de la comisidon de la comunidad andina establece
que: "Los palses miembros olorgardn patentes para las invenciones, sean de
producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnologia, slempre que
sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacion industrial’

En cumplimiento del articulo 14 de la decisién 486 de la comisién de la comunidad
andina, se procedié a evaluar los requisitos de novedad, nivel Inventivo y aplicaclén
industrial con el fin de establecer la patentabilidad de la invencién reivindicada en la
solicitud en estudio.

6.1 Evaluacién del NIVEL INVENTIVO:

El articulo 18 de la decision 488 dispone "Se considerard que una invencion tiene
nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada en la

Matsria técnica correspondiente, esa invencién no hubiese resultado obvia ni se
hubiese derivado de manera evidente del estado de /a técnica”

v La anterloridad D1 contempla derivados heterociclicos nitrogenados de férmula:
(R)p

Y la solicitud objeto del presente estudio relvindica compuestos que presentan el
nicleo estructural de fdrmula (1):
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Cuando se realiza la comparacion elemento por elemento de los objetos
comprendidos en la anterioridad y aquellos que se encuentran reclamados en la
solicitud es posible determinar que existe derivacién evidente del estado de la
técnica, por cuanto de la sustitucién de las diferentes connotaclones que comprende
la anterioridad D1 es posible llegar a los compuestos de la invenclén y por analogla
estructural de los radicales que sustituyen el anillo de indolllo, es posible afirmar que
entomo a la materia reclamada no se ha desplegado actividad inventiva tal que
permita visualizar una ventaja técnica sorprendente e inesperada con respecto a los
compuestos comprendidos en el estado de la técnica.

La invencién por oj1emplo, sofiala que el radical Ry puede seleccionarse entre ios
grupos de tipo -Het' que significa “un resto mono o biclclico heterocliclico saturado,
parcial - o totalmente insaturado con 5 a 10 elementos del anilio y 1 a 4 4tomos de N,
que puede estar insustituido o sustituido una o dos veces®, A puede ser —-NH- o un
enlace directo, B puede ser —-NH- ¢ un enlace directo, R; puede ser -H, y la
sustitucién carboxilica de la posicién 3 puede ser: en Rq un grupo oxo, en Rs un grupo
-H, en X puede ser un grupo CONH-(CH2)o-Het donde o puede ser 0, 1 0 2 y el
radical Het puede ser tal y como se sefiala en el folio 335 “un resfo mono o biclclico
saturado, parcial o totalmente insaturado con 5 a 10 elementos del anilfo, donde
pueden estar presentes 1 o 2 4tomos de N y/o 1 0 2 élomos de S i O" y Ry puede
ser -H.

Asl las cosas, al realizar las sustituciones sefialadas, comprendidas dentro del
alcance de la invencién, se llega a compuestos como los que se describen en la
anterioridad D1, que si blen es clerto no son Idénticos y discrepan en primera medida
en la posicién de la sustitucién carboxlilica, si se derivan de manera evidente del
estado de la técnica, y es por esta razdn que el documento citado puede afectar el
nivel Inventivo de la presente solicitud, en atencién a la utilizacién de expresiones tan
generales como las que se objetaron en el aparte CLARIDAD Y SUFICIENCIA DE LA
SOLICITUD. Para ejemplificar el grado de afectacién se remite al interesado a los
ejemplos de la anterioridad en cuestion, follos 347 y 348.

En conclusién los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran
afectados asl: '

Reivindicaciones | Requisito que |
afectadas afecta

Documento

wW08833798 129,12y 13 Nivel Inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le Indica que debe dar respuesta dentro del tdrmino de sesenta dlas
contados a partir de la fecha de la notificacién de la presente comunicacién. En caso
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de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 sl a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara |a patente.

nforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del
la Circular Unica N° 10 de 2001

— _
| CONCEPTO TECNICO | EXAMINADOR TECNICO |
\ Namero 01216 Cédigo 202044 J



