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Re.: Expediente No. 01 29.287
Solicltud de Patents a nombre de
SMITHKLINE BEECHAM CORPORATION
Codigo 02 - 01 - 538

En relacién con la solicitud contenida en el Expediente de |a referencia y, en
particular, con la publicacion del extracto de la misma en la Gaceta de la
Propiedad Industrial No. 528 de 30 de Mayo 2003, por medio del presente
escrito muy respetucsamente me permito solicitarle se sirva proceder a efectuar
el EXAMEN DE PATENTABILIDAD de ia solicitud aqui contenida.

Para el efecto, acompafio el comprobanté de pago por de la tasa

correspondiente, Recibo No. > = /L 80-3-%9

De Usted atentamente,




He 9
P

' SIPERTNDUSTRIA ¥ COMERCIO
Radicacion 1 01029287 00DDOODA Folloss 2

Fecha C¥D): B003-11-05 10:30108
Tranite 1 OOR PATENTES D 1 REDISTROY 38 PETICION

Bependencia: 2000 DIVIBION B Mwig CREACIENES

NIT : B001760B9-2

RECIBD OFICIAL DE CAJA : 03 - 80,159
FECHA t NOVIEMBRE 4 DE 2003

$tit CONSIGMACION Wit

DEPOSITANTE TIPD PABD BAKCD CUENTA Ho. PAGD FECHA PGO Vr. PAGO
CASTILLO BRAU Y ASOCIADOSCOMSIGNACION  BANCO POPULAR  030-00110-4 17000250  04/11/2003 1,772,000.00
030-00110-6 17002926 04/11/2003 2,407,000.00

CASTILLO GRAL Y ASOCIADOSCONSIGNACION  DANCO POPULAR

15 C O NCEPT D $5k0

CANT. RENTISTICD CONCEPTO TOTAL CONCEPTD
1 50005-01-01 SOLICITUDES 85 EXAMEN DE PATENTABILIDAD DE INVEN 335,000,
TOTAL 3 $ ¥35,000.00

608 TREBCIENTOB TREINTA ¥ CINCO NIL PESOS

' REGPONIABLE 1 4

RECIBD DE CAJA APLICADO AL EIPEBIENTE No.




)
Industria y Comercic

SUPERINTENDENGC/}H/

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 01-28287

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

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

FECHA 30 DE MAYO DE 2003, EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA LEY

EXPIRA EL 28 DE AGOSTO DE 2003.

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

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIAY C MERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

2020/
Bogota, D.C.,
Doctor
Germén Castillo Grau Oficlo N°
Apoderado w o 11901
SMITHKLINE BEECHAM CORPORATION
REFERENCIA Radlcacién 01 20287
Trémite 002
Evento 001
Actuacién 430
Follos 008

Como resultado del examen de patentabilidad de la solicitud de patente de invencién
N° 01 20287, realizado saglin el articulo 45 de la decisién 486 de la comision de la
Comunidad Andina, se notifica:

1. DOCUMENTOS ESTUDIADOS:

El capftulo descriptivo de la solicitud en los folios 8 a 41 respectivamente.
Los ejemplos que ilustran {a invencién en los folios 42 a 74.

Las cldusulas 1 a 54 relacionadas en el capitulo reivindicatorio de la solicitud
que s8 encuentran en los folios 75 a 98.

El primer examen de forma realizado a la solicitud de oficio No. 1800, que se
encuentra en el folio 1086.

La copia de la solicitud original mediante la cual se reivindica prioridad de
Estados Unidos USB80/198,493 de 18/04/2000 en los folios 108 a 145,
allegada mediante memorial de fecha 05/06/2001.

La respuesta al primer examen de forma, allegada mediante memorial de
fecha 23/07/2001 que se encuentra en los folios 146 a 253 y que se
acompafia de la copia del documento de prioridad de Estados Unidos
US60/273,811 de 07/03/2001.

La solicitud de examen de patentabllidad Junto con el pago de la tasa
correspondiente, allegada mediante memorial de fecha 05/11/2003, que se
encuentra en los folios 256 y 257.

2. OBJETO DE LA INVENCION

La solicitud hace referencia a “Inhibidores de proteasa”



e Relvindicaclones1a85, 7a16y28 a 33: }{
Se reivindica un método para Inhibir catepsina S que comprende administrar a un

animal, particularmente un mamffero una cantidad eficaz de un compuesto de
férmula (1):

R‘\N/R"

O

R N\Rz

En la que R, se selecclona del grupo formado por:

R3 se selecciona del grupo formado por: H, alquilo C1.g, cicloalquil Cs.e-alquiloCo.s, Ar-
alquilo Cos, Het-alquiloCos, RsC(O)-, ReC(S), ReSOz-, RgOC(O)-, RgR11NC(O})-,
ReR11INC(S), Ro(R11)NSO-,

Rs se selecciona del grupo formado por: H, alquilo C1., cicloalqull Cse-alquilo Coe,
alquenilo C.., alquinilo Cz.4, Het-alquilo Co.¢, Ar-alquilo Co.s, Ar-Ar-alquilo Co e, Ar-Het-
alquilo Cp 5. Het-Ar-alquilo Cq¢ y Het-Het-alquilo Co.

R; y R’ pueden estar unidos para formar un anillo de pirrolidina, piperidina o
morfolina.

Entre otras sustituciones....

e Relvindicacién 6y 17 a 27:
Se reivindica un compuesto de acuerdo con la clausula 5, en el que en dicho
compuesto Rs se selacclona del grupo formado por: alquilo Cye, clcloalquil Cz ¢
alqulio Cos, Ar-aiquilo Co g ¥y Het-alquilo Co..
Entre otras sustituciones....

Pero en particular se reivindica un compuesto de formula (1a):



En la que R’ es cis-7-alqullo C1.s, ©n particular cis-7-metilo.

¢ Relvindicaclones 34 a 36:

Se reivindica un método de acuerdo con la cldusula 1 en el que dicho compuesto se
selecciona del grupo formado por:

RYe
O~ A T

{(S)-2-ciclohexil-1-[84S,7R)-7-metil-3-ox0-1-{piridin-2-sulfonil)azepan-4-
ilcarbamoill-etiljamida de &cido furan-2-carboxllico

¢ Relvindicaclones 37 a 44:

Se reivindica un método de tratamiento y prevencién de una enfermedad
autoinmunitaria, que comprende inhibir la expresidn excesiva de catepsina S
administrando una cantidad eficaz de un compuesto segin cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 36 a un paciente que tiene necesidad de ello.



Ves

Ademds se especifican las clases de enfermedades asociadas a desordenes
inmunes tal es el caso de ariritis reumatolde, esclerosis muitiple, diabetes de
manifestacién Infantll y juvenil, lupus erttematoso sistémico, lupus eritematoso
discolde, pénfigo vulgar, penfigoide, enfermedad de Gravé, miastenia grave, tiroiditis
de Hashimoto, esclerodermia, dermatomiositis, enfermedad de Addison, anemia
pemiciosa, mixedema primario, hipertiroidismo, gastritis atréfica autoinmunitaria,
sindrome de rigidez corporal, sindrome de Goodpasture, oftalmia simpatica, uveltis
facdgena, anemia hemolitica autoinmunitaria, plrpura trombocitopénica idiomética,
leucopenia idiomética, cirrosis blllar primaria, hepatitis crénica activa, cirrosis
criptdgena, colitis ulcerosa, sindrome de Sjogren y enfermedad mixta del tejido
conjuntivo.

Entre otras...

¢ Relvindicaciones 45 a 53:

Se reivindica el uso de acuerdo con cualquiera de las cldusulas 1 a 36 para la
fabricacion de un medicamento utilizado para el tratamiento y prevencién de una
enfermedad autolnmunitaria entre las que se citan: ariritis reumatoide, esclerosis
miltiple, diabetes de manifestacién infantil y juvenil, lupus eritematoso sistémico,
lupus eritematoso discoide, pénfigo vulgar, penfigoide, enfermedad de Gravé,
miastenia grave, tiroiditis de Hashimoto, esclerodermia, dermatomiositis, enfermedad
de Addison, anemia pemiciosa, mixedema primario, hipertiroidismo, gastritis atréfica
autoinmunitaria, sindrome de rigidez corporal, sindrome de Goodpasture, oftalmia
simpética, uveltis fac6gena, anemla hemolitica autolnmunitara, puarpura
trombocitopénica idiomatica, leucopenia Idiomética, cirrosis biliar primaria, hepatitis
crénica activa, cirrosis criptdgena, colitis ulcerosa, sindrome de Sjogren y enfermedad
mixta del tejido conjuntivo.

Entre otras...

¢ Relvindicaclén 54:

Se reivindica un compuesto que se selecciona del grupo:

@/w};

{(S)-2-ciclohexil-1{3-oxo-1-(piridin-2-sulfonil}azepan-4-licarbamoiljetillamida de Acido
5-(2-morfolin-4-iletoxi)benzofuran-2-carboxliico




/\ NH

{(S)-ciclohexil-1-[(4S,7R)-7-metil-3-oxo-1-{(piridin-2-sulfonil)azepan-4-licarbamoil}-etil}-
amina de acido2,2,4-trideuterofuran-2-carboxilico

Entre otros...

Una vez catalogada la invencién ésta se clasifico en la seccion: A 61 K *'/y; de la
Clasificacién Internacional de Patentes.

3. CLARIDAD y SUFICIENCIA DE LA SOLICITUD:

El articulo 30 de la Decisién 486 contempla que ‘Las reivindicaciones definiran la
materia que se desea proleger mediante la patente. Deben ser claras y concisas y
ostar enterarmente sustentadas por la descripcién”.

« Tenlendo en cuenta el alcance de la férmula Markush que define los
compuestos de la invencion, resulta claro que su compleljidad quimica es
menor a la de los compuestos que se obtlenen cuando se efectian las
commespondientes sustituciones sobre los radicales Ry, Rz, Rs, RsYR’, R, Rs,
RCI RTI Ra- RD- R1°| R11l R12r R13l R‘|4l R'l R"l R"'l X Yz-

Para ejemplificar este hecho basta con anallzar las connotaciones que toman algunos
de los radicales en mencion, tal es el caso de Rz cuando se define en términos de
Het-alquilo Co.4, 0 cOmo en el caso de R; cuando se puede Intercamblar por un grupo
Het-het-alquilo Coe, Y do Ry y R" cuando se especilfica que juntos pueden formar un
anilio de tipo pirrolidina, piperidina o morfolina o como en el caso de R; que sefiala 3
clases diferentes de radicales para los cuales las sustituciones Rs, R, y X fluctdan
entre cadenas carbonadas alifaticas, ciclos aromaticos sustituidos y anilios
heterociclicos a su vez sustituidos por anilios arométicos.

Esta clase de sustituciones generan una gran variedad de compuestos que no se
encuentran plenamente definidos por la estructura quimica de la formula (1) y en
consecuencia generan Incertidumbre entomo al verdadero alcance del capftulo
reivindicatorio y la suficiencia del capitulo descriptivo allegado.

» Otra falta de claridad muy evidente es la falta de coherencla de las cldusulas que
reclaman caracteristicas de compuestos y contlenen en su predmbulo Ia
denominacion de "método”. Esta Dependencia recuerda al interesado que al
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denominar un compuesto quimico este se debe definir en términos de los .)'

elementos que lo constituyen y que mejor en este caso que recurrir a su férmula
estructural. Ademéas recomienda atender a las excepciones a la patentabilidad
relacionadas en el articulo 20 de la Decision 486.

s Tampoco se encuentra una cldusula de producto que relacione la férmula
Markush y de la cual dependan todas las modalidades particulares de la
invenciéon, muy por el contrario la clausula que relaclona una estructura nuclear es
la nimero 28 que depende a su vez de la cldusula nimero 18 y que hace
referencia a un método.

4. EVALUACION DE LA UNIDAD DE INVENCION:

El art. 25 de la decision 486 establece que “La solicitud de patente sblo podré
comprender una invencién o grupo de invenciones relacionadas entre sl, de manera
que conformen un unico conceplo inventivo®

Al estudiar el alcance de la materia reclamada en atencion a la férmula Markush que
define los compuestos de la invencién y a las modalldades particulares de la
Invencién que se describen en las clausulas 35, 38 y 54, esta Dependencia objeta la
unidad de invencién de la materia reclamada, por cuanto a todas luces se evidencia
la diversidad de nicleos quimicos que se pretenden proteger sin que sea posible
determinar una Unica caracteristica quimica que los cobije a todos.

Para ejemplificar la falta de unidad de invencién s6lo se requiere comparar dos de los
compuestos reclamados para evidenciar la diversidad estructural y funcional de las

moléculas y la falta de suficiencia del nlicleo de férmula (1) para lograr una definiclon
acorde de todos los compuestos de la Invencién.
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Es por ello que se recomienda al interesado efectuar las modificaciones
comrespondientes para que la material cumpla con el requisito de unidad de Invencién
contemplado en el articulo 25 de la Decislén 486.

5. EXCEPCIONES A LA PATENTABILIDAD:

El articulo 20 en su literal (d) contempla: “No serén patentables los métodos
terapéuticos o quirurgicos para el tratamiento humano o animal, as/ como los
métodos de diagnéstico aplicados a los seres humanos o a animales”

Teniendo en cuenta el alcance de las cldusulas 1 a5, 7 a 16 y 28 a 33, asl como 34
a 36 y 37 a 44 esta Dependencia se permite sefialar que los métodos de tratamiento
terapéutico basados en la actividad farmacoldgica de compuestos quimicos se
encuentran contemplados dentro de las exclusiones legales a la patentabllidad,
siendo este el caso particular de las clausulas 37 a 44.

Ahora bien, el caso de las clausulas 1 a 5, 7 a 16, 28 a 33 y 34 a 38 hace referencia
a la falta de coherencia del preambulo de las reivindicaciones con respecto a la parte
caracteristica de las mismas, por cuanto si se est4 definiendo por los elementos que
constituyen un compuesto quimico o la fdrmula estructural del mismo, el preémbulo
de la clausula deberda hacer referencia al producto que exhibe tales atributos y
caracteristicas, mas si se tiene en cuenta que dentro de las exclusiones a la
patentabilidad se encuentra la materia que haga referencla a métodos para el
tratamiento humano o animal.

6. ES UNA INVENCION:

El artfculo 14 de la decision 486 establece: "Los Palses Miembros oforgarén patentes
para las invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de
la tecnologla, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceplibles
de aplicacion industrial”.

En cuanto a las clausulas de uso — 45 a 53 -, esta Dependencia recuerda al
interesado que la norma Andina s6lo contempla otorgar el privileglo de patente para
invenciones relativas a productos o procedimientos en todos los campos de la
tecnologla y que descarta de proteccién aquelios objetos que se encuentran fuera del
alcance del articulo 14 de la Decision 486, y teniendo en cuenta que el USO de un
producto o procedimiento no se ha Incluido dentro del texto de la norma, se
recomienda eliminar las cldusulas sefialadas del capltulo reivindicatorio.
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En cumpiimiento del articulo 45 de a Decisidn 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del témmino de sesenta dias
contados a partir de la fecha de la notificacidn de la presente comunicacién. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran ios impedimentos para la concesién, se denegara la patente.

Notifiquese el prasanto oﬁuoél%forme alo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del
capitulo 5 del tltulo prim r6 de Id Circular Unica N° 10 de 2001

Alix Carme éspedes de Vergel
Jefe de la Division de Nuevas Creaciones

19.8T 2095
El anteriqr réquerimiento fue notificado por fijacidn en lista, de fecha

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO
Namero 01611 Cadigo 202044
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RADICACION: 1-20287 EDICTO No. 4488
LA SECRETARIA GENERAL AD-HOC
HACE SABER:
Que esta Superintendancia profirkd Resolucién No. 4813 de 26-FEB-2007. Que ol contenido de la parts resciutiva es como sigue: Bl
Superintendenta da Industria y Comerdo.

RESUELVE
ARTICULO PRIMERO: Negar al priviegic do patenis de invencién pera la soficiud
comespondients a “INHIBIDORES DE PROTEASA".
ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de [a presente rasolucion

al doctor Germdn Castillo Grau, 0 a quien haga eus veces, on su calidad de apodarado de
. Sntregénciols copla de ia misma, advirtiéndole que contra

Smithidine Beacham
cthmﬂmmmd&mﬂmmIMMy
Comercio,  momento de Ia notificacidn o dentro de ios 5 dias hibliss siguientes a ella.

T QUERE ¥ CUMPLASE
onflogt.DC.abe 28 /8

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

DICTO en lugar vialble al pdblico en la SUPERI DE INDUSTRIA Y

contades a partir de las 8:00 a.m. de hoy.
Esle edicio se desflja hoy 27-MAR-2007 & las 4:30 p.

Para nofificar a loa interesados, se fila el
COMERCIO, por ol término de (10) diez 7!- h

Secretaria General Ad-Hoc 13-MA

Secretaria Geneval Ad-Hoc
EDICTO No. 4488

http://10.20.1.11/Documentos/ApEdictos/edictos.php?fecha=13-3-2007&kini=80 12/03/2007



