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Fecha de Presentacién Internacional  5/05/2008

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de
la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados:

1.1. Descripcién: Folios: 67 a 141 6/11/2008

1.2. Reivindicaciones: Folios: 142 a 158 6/11/2009

1.3. Prioridad: EP 07107654.1 07/05/2007

2. Analisis de la prioridad:

La prioridad de la presente solicitud corresponde al objeto reivindicado.
3. Objeto de la invencion:

Tituto de la solicitud: Compuestos orgénicos.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de compuestos
bloqueadores de canales de sodio.

Para resolver este problema técnico ta solicitud en estudio proporciona compuestos

derivados de 3,5-diaminopirazin-2-carboxamida que son bloqueadores de canales de
sodio.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP). CO7D 401/14; A81K 31/497; A61P 11/00, 29/00.
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4. Reivindicaciones relativas a un uso o ai un uso distinto (articulos 14y 21D
486) [

La(s) reivindicacion (es) 6, 8 a 10 (Fls: 156 y 157), que se refiere(n) al uso de un
compuesto de la reivindicacidon 1, no se encuentra{(n) dentro del campo de la
patentabilidad (productos y procedimientos). 1
5. De la solicitud de patente |

5.1.Titule

Eltitulo de la solicitud es bastante general y no se refiere al objeto especifico que se
reclama, es decir, al na¢leo principal de los ?ompuestos que se reivindican, por lo
cual se sugiere al solicitante hacer la correcqon necesaria.

5.2. Reivindicaciones (articulo 30 D 486)

i

]
De acuerdo con lo revelado en el capitulo reivindicatorio, la reivindicacién 1 no es
concisa y se refiere a un numero elevado be compuestos que pueden no estar
reflejados por los ejemplos de la descripcion. Especialmente, los significados para el
grupo "A" es demasiado amplio. E

6. Unidad de invencion (articulo 25 D 486)

Segun lo anterior la (s) reivindicacion (es) 1 $ 4,7y 12 (Fls: 142 a 153, 157 y 158),
que se refiere(n) a compuestos de férmula |, no guarda(n) unidad de invencién con la
reivindicacion 5, que se relaciona con compuestos de formula (A, asi como con la
reivindicacién 11 que se refiere a combinaciones del compuesto de férmula | con un
antiinflamatorio, broncodilatador, antihistamiinico o antitusivo.

I
Los Grupos Inventivos estan definidos por las siguientes caracteristicas esenciales:
1° Compuestos de formula |
2° Compuestos de férmula 1A i
3° Combinacion de un compuesto de férmula | con un antinflamatorio, un
broncodilatador, un antihistaminico o un antitusivo.

!
Se sugiere presentar las solicitudes divisionéles que considere necesarias, 0 limitar
la solicitud inicial a una sola invencién, elimipando de ella las otras invenciones.

7. Analisis de la(s) oposicion(es): (articul:o 43 D. 486)

No se presentaron oposiciones al objeto reivindicado.

8. Determinacion del estado de la técnica:

La fecha que se ha tenido en cuenta para determinar el estado de Ia técnica es lade
presentacion de la solicitud prioritaria 7/05/2007. Teniendo en cuenta la fecha
indicada, se buscaron documentos del estado de la técnica relacionados, con fecha

de publlcacmn anterior a esta. |

Se encontraron como anterioridades que pueden afectar la patentabilidad del objeto
de la presente solicitud:
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N Documento Titulo Publicacién

Conjugates of sodium channel
D1 WO01/05773 blockers and methods of using the 25/01/2001
same

Alaphatic pyrazinoylguanidine
D2 | W0O2005/025496 sodium channel blockers 24/03/2005

D1: divulga compuestos derivados de pirazinoil-guanidina como bloqueadores de canales de
sodic y métodos para el uso de los mismos en terapia.
http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=WQO&NR=0105773
A1&KC=A1&FT=D&ND=38&date=200101258&DB=EPODOC&locale=es_LP

D2: divulga compuestos derivados de pirazinoilguanidina que son bloqueadores de sodio
para el tratamiento de enfermedades respiratorias, inflamatorias, alérgicas, entre otras.

http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=WO&NR=2005025
496A28KC=A28FT=D&ND=38&date=20050324&DB=EPODOC&locale=es_LP

9. Examen de patentabilidad (articulo 14 D486)

9.1.Nivel inventivo (articulo18 D486)

La presente solicitud de patente reivindica lo siguiente: un compuesto de férmula I,
sus tautémeros, estereocisdbmeros, solvatos o sales farmacéuticamente aceptables de
los mismos.

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de |a
técnica:

Caracteristicas técnicas

esenciales D1 D2

NH; 1
5 5
R XY A Yy R I NHR' g3

X p N 2
| | _N | “NFo R ’k/[ Nt N
L L N\
My S, N Ry
Y7 N7 ONH,

NHR2
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¥ Moy X N 6 2
O, ? N
R~ W N—R I 5'
l, l, ~ P
= F A Y” N7 "NH, Y~ ON NHR?

My Mo=
él\ 0 NHZ O 1
C¥ L I
Liyle= 7 © SNZ T N=C—
W y W= Cq.5 alquileno 0 0
X1y X;= heterociclo Piridilo Piridilo
Y,y Y= Cosalquileno Alguilo Alquilo
A= carbomclo aromatico,
CONR ®_(alquilenoC4 3)- No menciona No menciona

NR''?C0, C=0, etc.

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 1 porque divulgan compuestos derivados de
diaminopirazin-carboxamida.
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La diferencia entre la invencién, definida en 1a reivindicacion 1, y el compuesto del
documento D1 consiste en que el compuesto de la presente solicitud tiene dos
unidades de 3,5-diaminopirazin-2-carboxamida mientras que el compuesto del
documento D1 tiene solamente una.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1, y el compuesto del
documento D2 consiste en que el compuesto de [a presente solicitud tiene dos
unidades de 3,5-diaminopirazin-2-carboxamida mientras que el compuesto del
documento D1 tiene solamente una.

La presente solicitud no ensefa algun efecto inesperado.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencién se
puede formular asi: coOmo modificar el compuesto conocido en el documento D1
para lograr compuestos alternativos como blogqueadores de canales de sodio?

Sin embargo, la utilizaciéon de dos unidades'de 3,5-diaminopirazin-2-carboxamida
para lograr compuestos alternativos como bloqueadores de canales de sodio, no
mejora la actividad de los compuestos conocidos en el estado de la técnica, de
acuerdo con lo revelado en la descripcion de fa presente solicitud.

Aunqgue el anillo de pirazina se considera como una caracteristica técnica esencial, el
arte anterior muestra varios compuestos con nlcleo de pirazina enlazados con
grupos comunes que pueden no contribuir con la actividad de los compuestos. De
hecho, en la presente solicitud no se demuestra que estos anillos produzca algun
cambio significativo en la actividad farmacolégica de esta clase de compuestos, es
decir, estos compuestos son antitusivos, broncodilatadores, antiinflamatorios y

antihistaminicos tal como los compuestos del estado de la técnica (documentos D1y
D2).

En consecuencia, era obvio para la persona del oficio normalmente versada en la
materia referirse a las ensefianzas divulgadas en los documentos D1y D2 con el fin
de encontrar compuestos aiternativos y que $ean bloqueadores de canales de sodio
para el tratamiento de enfermedades inflamatorias, respiratorias y alérgicas.

En ausencia de un efecto inesperado mostrado por los compuestos reivindicados en
relacion con los compuestos del arte anterior, la solucion al problema técnico parece
ser obvia a la luz de los documentos D1y D2.

Conclusién:

La reivindicacion 1 no cumple con el requisito de nivel inventivo (Art. 18). Asi como
las reivindicaciones 2 a 4, 7 y 12 no mencionan alguna caracteristica técnica especial
que le confiera nivel inventivo a la invencion reclamada.

10.Conclusion:

Los requisitos de patentabilidad de la presen:te solicitud se encuentran afectados asi:

Reivindicaciones .

[+] (-] '

N Documento N afectadas Requisito que afecta
D1 WO01/05773 1a4,7 12 Nivel Inventivo

D2 | WO2005/025496 1ad, 7,12 Nivel Inventivo

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 dias
contados a partir de ia fecha de la notificacion de la presente comunicacién. En caso
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de no dar respuesta al presente requerimiento o si a pesar de la respuesta
subsistieran 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 N° 10 de 2001.

prarmr T =

£

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (c)

El anterior A gsequermiento fue notificado por fijacion en lista, de
fecha g3 ocr. fn

Elaborado por: Lina Patricia Forero T. d ?\3&/

Revisado por: Gloria Jacqueline Alfonso R, ©
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