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No. Solicitud Internacional PCT/JP2008/056541
Fecha de Presentacion Internacional 02/Abril/2$08

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

1. Documentoes estudiados

Descripcion:  ~ Folios 270 4 469 _05/Noviembre/2009
... Folios 5222723 _12/Enero/2010
~Reivindicaciones:. ~~  Folios 4702479  05/Noviembre/2009
: - Folios 724 a|727 ' 12/Enero/2010
Dibujos: ~ Folios 4812|482 05/Noviembre/2009
Secuencias: ,  Folios 4832489 05/Noviembre/20
Prioridad: 1 JP 2007-099413 | 05/Abril/2007

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacién de prioridad porgue 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 invencién
Titulo de la solicitud: “Derivados de Heteroarilo Biciclico Fusionados”.

El problema planteado en esta solicitud consiste en suministrar compuestos que
actian en el receptor activado por proliferador de peroxisoma (PPAR)y para el

tratamiento y/o prevencion de la generacién de un trastorno del metabolismo de
carbohidratos o lipidos. -
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Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un
compuesto de la férmula (1).

(0

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): AG1K 31/4184, A61P 15/00, 29/00; CO7D 235/12, 405/12.

4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (Art 14y21D 486)

No obstante, las reivindicaciones 10y 11 se encabezan como composicion, estas se
encuentran definidas en términos del uso para disminuir la glucosa en sangre y la
activacion de PPARYy por lo tanto no son patentables, de acuerdo con el Art 14.

5. De la Solicitud de Patente
Titulo

Se sugiere al solicitante modificar el titulo haciéndolo mas concreto segun las
caracteristicas estructurales del objeto de la invencién.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Para dar mayor claridad en la lectura del capitulo reivindicatorio se sugiere al
solicitante que cuando se refiera a el “grupo sustituyente a”, coloque la letra “a”
dentro de paréntesis “(a)”.

No es claro a que se refiere el solicitante con la reivindicaciéon 12 en la que se
nombra un “activador/modulador PPARY", que corresponde a la actividad
farmacolégica. Puesto que esta reivindicacién no aporta ninguna caracteristica
técnica que permita definir la invencién, se sugiere eliminarla del pliego
- reivindicatorio. '

La reivindicaciéon 1 no es concisa porque las definiciones de R’ y R® incluyen el
género funcional “grupo heterociclico”, sin definir los heterociclos a los que se refiere
el solicitante, y puesto que esto daria lugar a un sinnimero de compuestos que no
encuentran soporte en la solicitud, se sugiere restringir la solicitud a una razonable
generalizacion del tipo de compuestos que ha sido sintetizado 6 probado, es decir,
que se encuentran debidamente soportados. En la descripcion se encuentra:

Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados

' Q ' =CH-, N

etil; 3-flurofenil; 4-amino-3,5-dimetilfenil; 4-cloro-3-fluorofenil; 3-

. cloro-4-fluorofenil; fenil; 3-morfolin-4-ilfenil; piridin-3-il; 4-

g metoxifenil; 4-fluoro-3-metilfenil; 3,5-difluorofenil; 3-fluoro-5-

R’ metilfenil; 2,5-difluorofenil; 3-etilfenil; 2,4-difluorofenil; 2-fluoro-5-

metilfenil; 2-fluoro-4-metilfenil; 4-metilfenil; 5-fluoro-2-metilfenil; 2-

fluoro-5-metilfenil; 3-dimetilaminofenil; 3,4-dimetilfenil; 2,3-dihidro-
1-bensofuran-6-il; 3-metoxifenil; 4-metoxifenil; ciclopentil; 6-

tetrahidrofuran-3-il;
R? metil, etil,
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Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados
R’ ‘ Benzoato de metilo, éiido benzoico, benzoato de etilo, nicotinato
de metilo, 4cido|nicotinico, acido 3-fluoro benzoico,

La reivindicacion 9 no es concisa porque se refiere a una composicion que no se
encuentra debidamente caracterizada poréus ingredientes y las proporciones de los
mismos, ademas, no se encuentra soporteLdescriptivo de la obtencion o prueba de
alguna composicién. Por lo cual se sugiere al solicitante eliminar esta reivindicacion.

6. Determinacién del Estado de la Técnica
El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la

solicitud de prioridad: 05/Abril/2007 y se encgantraron los siguientes documentos que
anticipan el objeto de esta solicitud:

ltem Documento Titulo Fecha de Publicacién
‘ Agente activador ct'la funcién de ”
D1 JP 2004 67629 la mitocondria y nugvos derivados 04/Marzo/2004
‘ de bencimidazol
D2 W02004/013109 Resorcinol Derivative 12/Febrero/2004

D1 http://worldwide.espacenet.com/publicationDetailslcSriqinaIDocument?CC=J P&NR=2004067629A&K
C=A8FT=D&ND=&date=20040304&8 DB=&locale=en_EP divulga (Pag. 3, parrafo 1; Pag. 2,
reivindicacion 1) derivados de bencimidazol activadores de las funciones
mitocondriales para el tratamiento de diabetejmellitus y obesidad.

D2http://worldwide.espacenet.com/publicati‘onDetails/or ginalDocument?CC=WOQOS&NR=2004013109A1
&KC=A1&FT=D&ND=8date=200402128DB=&locale=en| EP divulga (Pag. 1, lineas 5 — 11;
Pag. 242 y 243, reivindicacion 1) compuestos|derivados del acido fenilpropiénico
activadores de PPAR (receptor activado por proliferador de peroxisoma). '

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto que tiene la formula general (1)

)
0 una sai farmacéuticamente aceptable del mismo.

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

_Caracteristicas esenciales B D1 | D2
Compuesto de férmula (1) )
AN ; Compuesto de férmuia (1) Compuesto de férmula (1)
| L |
R ~o0 \Q N/]\/O\RS R3 \ ) /@(f‘);coorl
i : N
R? | Rt Yl R‘o/(xj/:r?/ﬁ,?o oR?
0 - ko
. N (1) .
0 una sal farmacéuticamente R’ o
aceptable del mismo
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Caracteristicas esenciales

D1

D2

P A’: alquil inferior-O- ’{A)n\Ol
v n 1
Q: =CH-, N =CH- X:CH, N

RT'. anuiIC1_5, arilCMo
opcionalmente sustituido por un
grupo sustituyente a,
heterociclico opcionaimente
sustituido con un grupo a

No se menciona

R': alquilCy., arilCs.10,
heterociclo de 4-10
miembros opcionalmente
sustituidos por un grupo alfa

R?: alquilC1.q

R®: alquil inferior

R’ anuiIC1_6

R®: arilCs.1o Opcionalmente
sustituido con un grupo
sustltuyente a

Grupo sustituyente a: hidroxi,
alcoxiCy.e

B': fenil, piridil, piperidinil
opcionalmente sustituidos

mmor—l
OR?

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 1.

El documento D1 da a conocer un compuesto de férmuia (I) activador de las
g2 3, parrafo 1) que concuerda con el compuesto de la
solicitud cuando Q es =CH-, R“es anU|IC16yR es arilCq.10 opcionalmente sustituido
COon: un grupo a, heteromcltco opcionalmente sustituido con un grupo a (Pag. 2,
reivindicacion 1). El documento D1 también ensefia composiciones de Ios
compuestos (Pag. 12, parrafos 36 — 38).

funciones mitocondriales (Pa

El documento D2 revela un compuesto de férmula (1) activador de PPAR (Pag. 1,
Ilneas 5 — 11) que concuerda con el compuesto de la solicitud cuando Q es =CH- o
N:. R": alquilCy.g, arilCg.19 Opcionalmente sustituido por un grupo sustltuyente a,
heteromchco opcionalmente sustituido con un grupo a; R?es alquilCq.6y R’ es arilCs.
ioopcionalmente sustituido con un grupo a, donde el grupo a corresponde a hidroxi o
alcoxiC1.¢ (Pag. 242 y 243, reivindicacién 1).

La diferencia entre la i mvencuon definida en la reivindicacién 1 y el compuesto del
documento D1 es el radical R'.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 vy el compuesto del
documento D2 consiste en los sustituyentes del ariloCg.1o del radical R

El efecto que logra el incluir el radical R1 en los compuestos del documento D1 o los
sustituyentes del ariloCg.1o del radical R® en los compuestos del documento D2 es la
obtencion de compuestos alternatlvos con actividad en el receptor actlvado por

proliferador de peroxisoma.

' peroxisoma alternativos”.

2

' Sin embargo, el documento D1 ya divulgaba la actividad de los compuestos como

'Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
“‘cdmo madificar los compuestos de los documentos D1 o D2
~para obtener compuestos con actividad en el receptor activado por proliferador de

- activadores de la funcion de la mitocondria relacionada con el receptor activado por
proliferador de peroxisoma (PPAR)y (Pag. 3, parrafos 1y 3; Pag. 11, tabla 2; Pag.
12, tabla 3) y el documento D2 ya revelaba que los compuestos son activadores de
PPAR (Pag. 1, lineas 5 — 11, Pag. 240, tabla 4), por lo tanto la simple modificacion
en sustituyentes en compuestos con un grupo farmacoforico conocido por su
actividad en el receptor activado por proliferador de peroxisoma (PPAR)y sin lograr
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ningun efecto técnico inesperado, ni la solucién a algin problema técnico no le
aporta nivel inventivo a los compuestos de la solicitud en estudio.

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia, realizaria
modificaciones en los sustituyentes de los compuestos de los documentos D1y D2
para obtener compuestos alternativos con actividad en PPARYy, llegando asi al objeto
de la reivindicacién 1 de la solicitud. Por lo cual se considera obvia.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 — @ y 12 no mencionan
caracteristicas inventivas adicionales tampoco se pueden considerar inventivas.

Conclusién:

Las reivindicaciones 1 - 9y 12 cumplen el requisito de novedad (Art. 16), pero no
cumplen con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

8. Conclusién

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

item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta

D1 JP 2004 67629 1-9,12 Nivel Inventivo
D2 W02004/013109 1-9,12 _ ' Nivel Inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién 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
subsmﬂeran los impedimentos para la concesién, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal 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 fijacion en lista, de fecha

| 97w

Elaborado por: Jeny Paola Villate Becerra P \l"me
Revisado por: Consuelo Leguizamén 5'(
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