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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,

Abogado
JUAN PABLO CADENA SARMIENTO
jcadena@bc.com.co

ASUNTO Radicacion 09 149 835
Tramite 011
Evento 378
Actuacidn 519 "
Oficio "‘?]5 16 7
Folios 006
Patente de Invencion Patente de Modelo de Utllidad n
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) ) ¥ Capl{ulol - . D'__ Capitulo li : U
No. Sclicitud Internacional v PCT/GB08/02194
Fecha de Presentacién Internacional 24/Juniof2008

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. Documentos estudiados

Descripcién: Folios 7 a 51 31/Diciembre/2009
Reivindicaciones: Folios 52 a 54 31/Diciembre/2009
Prioridad: PCT/GB2007/002380 26/Junio/2007

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacién de Prioridad porque 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 invencidn

Titulo de la solicitud: “DERIVADOS DE TIAZOL FUSIONADOS COMO
INHIBIDORES DE QUINASA”.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos utiles como inhibidores selectivos de PI3 quinasa.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un
compuesto de la formula (1) sus sales y composiciones que lo contienen.

E! objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): CO7D 513/04, AB1K 31/437, CO7D 519/00.
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4. Excepcién a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (d))

El objeto de la reivindicacion 15 no es patentable de acuerdo con el Art citado.

5. Reivindicaciones relaiivas aun uso o aunsegundo uso (Art 14y 21 D 486)
El uso de las reivindicaciones 12 — 14 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.

6. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacion 1y sus dependientes 2 a 9 y 11, reclaman también los solvatos de
los cuales no existe soporte en la descripcién.

En las Reivindicaciones 1 y sus dependientes, se sugiere una razonable
generalizacion del tipo de compuestos que ha sido sintetizado 6 probado, con la
actividad bioldgica que se les atribuye, teniendo en cuenta que sélo estan soportadas
la sustituciones de R11 y R12 por un grupo metilo, R24 por H, V y W son siempre
un atomo de C (segun los ejemplos de la descripcién).

La reivindicacion 10 no esta caracterizada por esta correctamente caracterizada.
7. Determinacién del Estado de la Técnica
El Estado de la Técnica se determiné con base en la fecha de presentacion de la

Solicitud de Prioridad: Junio 26 de 2007 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

N? Documento Titulo Fecha de Publicacion*
: Fused Thiazole derivatives as .
D1 WQ2006114606 kinase inhibitors Noviembre 2 del 2006
. - Foye's principles of Medicinal
D2 . Libro Chemistry 2002

D1', ensefia el compuesto derivado de tiazol fusionado con actividad como
inhibidores de quinasa de formula (1), sus sale y composiciones que lo contienen.

D2? libro se refiere al bioisosterismo como herramienta para la modificacion de
compuestos. : : :

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Nivel Inventivo (Art18 D4386)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de férmula (i), o una sal o un solvato
farmaceuticamente aceptable del mismo.

1http://worldwide espacenet.com/publication Details/biblio?DB=EPQDOC&I=0&ND=3&adjacent=tru
edlocale=en_EP&FT=D&date=20061102&CC=WO_NR=2006114606A1&KC=A1

2 Foyer’s principles of Medicinal Chemistry ‘sixth Edition Thomas L. LEMKE, M David A. WILLIAMS,
Victoria F.ROCHE, S. William Zito; Classical Bioisosteres, Pag. 50, 2002, (p4gs. Portaday 49, Fis. 111
y 112).
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Comparacién de las caracterfsticas técnicas esenciales, con las del Estade de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D1
{. ol
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Formula i Formula fiE

C(O)
N-H
R11y R12 son: -CH3

X1= C{Q),
C.H
R21y R22 son: alquil Ci.g

==y R?.J
2ty

T W ™S g
T=N-alquilC1-6
W=CH
V=CH .
R23=hidrogeno, haldgeno, ciano, alquile €1-8,
hidroxiaiquilo C1-8, trifluorometilo, arilatquiloC1-6,
hidroxi, alcoxiC1-6, trifluorometoxi,  aritoxi,

arilalcoxiC1-8, alguilC1-6tie, alguilC1-6sulfoniioxi,
aming, alquiiC2-6carbonilamino.

e
Elq W
H

N-H

W=CH

GH

R43= hidrégeno, halégeno, ciang, alquilo C1-6,
hidroxialquilo C1-8, trifiuorometilo, arilalquiloC1-
6, hidroxi, alcoxiC1-8, trifluorometoxi, aritoxi,
arilalcoxiC1-8, alquilC1-6tio, alquiC1-
6sulfoniloxi, aming, alquilC2-6carbonilamine.

Los documentos D1y D2 constituyen el estado de |a técnica cercano a la invencion
porque D1, da a conocer el compuesto de férmula lIE (pag.31) sus sales, solvatos y
enantiomeros (pags.2, 5 y 6), ademas de sus composiciones farmacéuticas
(reivindicacién 16, pag.140).

El compuesto, objeto de esta solicitud se diferencia del conocido en D1, en que este
incluye un atomo de N en el anillo de ciclohexanona para formar la piridinona.

El hecho de incluir un 4tomo de N en el anillo de ciclohexanona para formar la
piridinona, en el compuesto que se daba a conocer en D1, no causa un efecto
sorprendente.

Por tanto, el Problema Técnico Objetivo consiste en ¢ cémo modificar el compuesto
segun D1, para logar un compuesto alternativo con ta misma actividad que el
conocido?.

Es importante mencionar que en la descripcion de la presente solicitud se observan
valores de IC50 para la inhibicion de la actividad de PI3Ka y/o PI3KB, y/o PI3Ky y/o
PI3KS humanas de 50uM o mejores (pag.18, FI.24), que al compararios con los -
resultados de actividad del compuesto de D1, que también son inhibidores de la
actividad de PI3Ka y/o PI3KB y/o PI3Ky y/o PI3K8 humanas, se comprueba que son
exactamente iguales por tener un IC50 de 50uM o mejores (enzyme inhibition assays
pag.40).

No obstante D2 muestra que es posible cambiar un grupo CH2 por un grupo NH
(tabla 2.8, pag.49) con la expectativa de mantener la misma actividad en el
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compuesto reivindicado.,

En consecuencia, la reivindicaciéon es obvia, porgue la persona del oficio
normalmente versada en la materia enfrentada al problema de “; cémo modificar &l
compuesto seglin D1, para logar un compuesto alternativo con la misma actividad
que el conocido?”, incluirfa el grupo NH que se revela en D2 en el compuesto que se
ensefia en D1, logrando de esta forma el compuesto reivindicado.

Por lo cual el compuesto de la Reivindicacion 1 carece de Nivel Inventivo.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 a 8 y 11 no mencionan
caracteristicas que las hagan inventivas, tampaoco tienen nivel inventivo.

9. Conclusién

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

NP Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WQO2006114606 1-9y 11 Nivel Inventivo
D2 Libro 1 1-9y 11 _ 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 ia fecha de notificacién de la presente comunicacién. En caso
de no dar respugsta 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 No. 10 de 2001,

JOSE LUIS SALA_ZA: OPEZ

Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

Elaborado per: Lyna del Carmen Mordecay Dunoyer
Revisade Por: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo ) L<
Aprobado por; José Luis Salazar Lopez.
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