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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 comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcin:  Folios 23a716 , 2ffebrero/2010
Reivindicaciones: =~ . Folios 717 a 860 , 2ffebrero/2010 _
- Prioridad: - US60/950456 18/ulio/2007

2, Anélisls de la Rrioridad

Se acepta la reivindicaclén de Prioridad porque fue presentada dentro del plazo
establecido (Art. 9 D 488), y su contenido téenico corresponde con el de la prioridad
reivindicada.

3. Objeto de Ia invencién

Titule de |a solicitud: “Sulfonamidas como moduladores de TRPMS"

El problema planteado en esta solicitud consiste en suministrar compuestos
moduladores de TRPMS, Utiles para tratar dolencias relacionadas con dicho receptor.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
de ia formuia (I) y composiciones que lo contienen.

Expediente 10-106834 dar Art 46



920

Ry
R B Om=a”
PN/
Ry A R
\¢

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién internacional de
Patentes (CIP); A81K31/381; A61P13/00; C07D333/36; CO7D495/04.

4. Excepcién a la Patentabilidad (Art 20 D 486 |iterales (a) - (d))

El objeto de las reivindicaciones 57 a 73 no es patentabie de acuerdo con el Art citado.
5. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las Reivindicaciones 1 a 52 no son c¢oncisas, porque presentan una excesiva
complejidad, lo cual dificuita determinar la extensiéon del objeto que se busca proteger.
En particular en lo relacionado con los sustituyentes Y, R1 y R2, por tal motivo se
sugiere al sclicitante realizar una restriccion de cada uno de los radicales definidos en
la reivindicacién 1 basado en una generalizacién razonable de los ejemplos definidos

en la descripcion.

Con fundamento en la descripcién se encuenira que los compuestos preferidos por el
solicitante son aguellos en que:

A B Y R1 . R2 R3 R4
CH CH H Fenil 3,4 H H
diflucrometilo

Metil Piridin Bencil

Cl Tienil

Br Quinolinil
isoquinolinil | ,
Alguil C1.4 | J

Los siguientes términos de la reivindicacién 1: “heteroarilo”, "heteroaril benzofusionado”,
“arilohidroxi(C1.3)alguilo”, “3- o 4- heteroarilo, en donde el heteroarilo no es imidazolilo” y
“heterociclo”, abarcan una ilimitada cantidad de compuestos y no limitan el alcance de
la sclicitud.

El término: “aproximadamente, utilizado en la reivindicacién 74 es impreciso, por lo
cual no permite distinguir la invencién del estado de la técnica. Se sugiere sustituirlo
por un término preciso 0 un rango concreto.

La reivindicacion 1 y sus dependientes reclaman los solvatos de los compuestos de
férmula (I). Sin embargo, la descripcién no proporciona informacion que permita a la
persona versada en la materia obtener los solvatos reclamados, no se divulgan la
propiedades fisicoquimicas que permiten caracterizar un solvato, no se indica el
procedimiento de obtencién, los solventes y condiciones del proceso que permite lograr
los solvatos ni se evidencia que los solvatos sean una solucion al problema técnico
planteado.
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La reivindicacion 1 establece que "A y B sean C(R”) y C(RY), respectivamente, cuando
G es S(0);", pero la estructura (1) carece de un sustituyente G (F1. 717).

6. Unidad de invencidn (Art 25 D 486)

La solicitud no cumple con el requisito de unidad de invencion porque se refiere 3
estructuras anutares diferentes, en consecuencia se presentan 4 Grupos Inventivos.

Los Grupos Inventivos estan definidos por las siguientes caracteristicas esenciales:

Compuestos en los que A es CR5y B es CR®.
Compuestos en los que A es CR*y B es N.
Compuestos en los que A es Ny B es CR®,
Compuestos enios que Aes Ny Bes N.

pw

Se sugiere presentar las Solicitudes Divisionales que considers necesarias, 6 limitar la
solicitud inicial a una sola invencién, eliminando de ella las otras invenciones.

7, Determinacion del Estado de la Técnica
El Estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de Ia

Solicitud de Prioridad: 18 de julic de 2007, y se encontraron los sigulentes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud;

item Dogumento ' __Titule _|_Fecha do Publicacién*
D1 ~ W0g8928306 Benzenesulfonamide compounds 10/06/1989
J. Chem. Inf. The Most Common
D2 Comput. Sci | Chemical Replacements in 2002
2002, 42 103- , '
108 Drug-Like Compounds

D1http;//worldwide espacenet,com/publicationDet ails/biblio?CC=WOSNR=9928306A1&
KC"A1&FT-D&ND 3&date=199906108DB= EPODOC&Ioca!e-en EP ' dlvulga
derivados de benceno sulfonamida utiles en el tratamiento de enfermedades
heuropatologicas (resumen, pag. 7).

D2 ensefia un método gue extrae uno a uno los reemplazos de de los grupos quimicos
en pares de moléculas farmacoldgicas con la misma actividad biolégica. (documento
completo).

8. Examen de Patentahllidad (Art 14 D486)

Para efectos de la presente solicitud, se evaluara el pivel inventivo del grupo inventjivo 1
Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de férmula (1).

Comparacion de |as caracteristicas técnicas esenclales, con las del Estado de la Técnica:
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Caracteristicas esenclales
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R3 A Rz

X es S. (pag. 1 linea 32)

R1 fenil opcionalmente
sustituido

Fenii opcionaimante
sustituido (ver figura)

R2 es cicloalguio, alquilo
sustituido,

R5 es alquilo C1-8 o fenil
{pdg. 1, linea 40)

R3 es H, alquilo, trifluorometilo
R4 es H, F, Cl, metilo,

l.os sustituyentes del arillo
R7-R6, pueden ser:
halégeno, hidroxi,
trifluorometil nitro

{Pag. 2, lineas 8 a 10) .

|
Divulga los grupos con
los cuales se pueden !
reemplazar moléculas
de farmacos con la
misma actividad
biolégica. Segiin el !
algoritmo, el reemplazo |
de ~N= con -CH=en
moléculas
farmacolbgicas
conservandg la
actividad bioldgica, se
calculé como el de
mayor acurrencia {fig.
5)

Ay B son CH cada uno.

R7 y R6 forman uh anillo
aromdtico

No sa menciona

(Pdg. 2, lIneas 6y 7)

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la invencidn
definida en la reivindicacién 1 porque la anterioridad D1 divulga derivados de
benzosulfonamida los cuales poseen actividad farmacolbégica en el tratamiento de
desordenes neurologicos.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 1 y los compuestos de D1
consiste en que el N del heterociclo de la anterioridad ha sido reemplazado con un
atomo carbono en los compuesots de la presente solicitud.

Por su parte, el documento D2 ensefia que de acuerdo con la base de datos MDDR y el
algoritmoA. El ejemplo A1 corresponde al par de fragmentos mas frecuente (fig. 5), es
decir que la sustitucion de —~N= per ~C= en un sistema ciclico es sl reemplazo
bicisostérico més conocido en el estado de la técnica.

L.a diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 1y D2 consiste en que la
anterioridad no divulga especificamente el grupo de compuestos de la presente
solicitud.

El efecto que logra el reemplazar el ~-N= por -C= en el anilio de D1consiste en
conservar la actividad farmacolégica del nlcleo y lograr asi compuestos alternatives a
los divulgados en el estado de |a técnica.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencién se
puede formular asi: como medificar el nlcleo conocide en D1 para agentes
farmsacoldgicos altarnativos?.

Sin embargo, la utilidad de la sustitucién de =N= por —=C= en un anillo entre compuestos
con la misma actividad biolégica, ya est4 divulgada en el documento D2 que evalua
mediante la utilizacién de un algoritmo utilizando la base de datos MDDR las parejas de
fragmentos mas frecuentes con la misma actividad farmacolégica (Pags. 103 a 108).

En consecuencia, el la persona del oficio normalmente versada en la materia,
reemplazarla =N= por ~C= segun ias ensefianzas de D2 en el nicleo de D1 para llegar
asi al objeto de la reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo cual se considara obvia,
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Conclusién:
La reivindicacion 1 y sus dependientes cumplen el requisito de novedad (Art. 16), pero
no cumplen con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

9. Conclusion

Los requisitos de Patentabilidad de |a presente Solicitud estan afectados asi:

Item | Rocumento _Reivindicaciones afectadas | Requisito que afacta
_D1 WQ998306 ' 1a56 Nivel Inventive

' J. Chem. Inf. Comput. Sci S n T e e

D2 2002, 42 103-108_ 1 a_ 58 L JNwaI I_nven.tlvc?_

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de la Cemunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro de! término de sesenta (60) dias
contados a partir de la fecha de notificaciéon de la presente comunicacién. En caso 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 a Circular Unica No. 10 de 2001,

JOSE LUIS SAL.AZAE Léﬁi .

Director de Nuevas Creaciones (C)

E ar%ra&rt Zﬁﬁquerlm;anto fue notificado por fijaciin en lista, de facha

Elaborado por : Emilce Cane Urrego. O et
Revisado por: Jacqueline Alfonso Rozo,
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