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No. Solicitud Internacional PCT/US2008/007776

Fecha de Presentacién Ir?ternacional 20/Junio/2008

Como resultado del Examen de Fondo realizado,
- de la Decisidon 486 de la Comision de la Comunid

{
1. Documentos estudi?dos

Folios 123 a 2¢

con fundamento en el Articulo 45
ad Andina, se comunica:

Descripcién: 19 08/ Enero /2010

Reivindicaciones: | Folios 250 a 254 08/ Enero /2010
, Folios 307 a 311 12/ Abril 12010

Prioridad: | US 60 936 636 20/Junio/2007

2. Analisis de la Priori(’iad

Se acepta la reivindica[cién de prioridad porqt
dentro del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su ¢
el de la prioridad reivindicada.

3. Objeto de la invencion

Titulo de ia solicitud: “Compuestos de tiazo
sirtuing” |

El problema planteado en esta solicitud consis
compuestos moduladores de sirtuina novedos
insulina. |
Para resolver este problema técnico la s
compuestos de la férmula (V) que pueden ser (

l
|

R

|

je esta solicitud fue presentada
ontenido técnico corresponde con

opiridina como moduladores de

e en la necesidad de suministrar

Ds para tratar la resistencia a la

policitud en estudio proporciona
tiles como modutadores efectivos
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de sirtuina.

Compuestos de la formula (V)

El objéto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): C07D513/04, A61K31/437, A61P3/10

4. De la Solicitud de Patente

]
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)
\

En las reivindicaciones 1y 18 a 20 el término “grupo de solubilizacion” conduce a
un alcance poco claro porque en el campo técnico existe una gran variedad de
moleculas solubilizantes. Se sugiere al sefior solicitante definir claramente los
nombres o la féormula estructural de los radicales que conforman el grupo de
solubilizacion.

En Ias reivindicaciones 1y 18 el término ‘opcionalmente”, es ambiguo porque
hace eventual la seleccion del heteroatomo y no permite distinguir la invencion del
estado de la técnica. Se suglere sustituirlo por un rango concreto.

En !as reivindicaciones 21 a 23 se define una composicién farmacéutica, sin
embargo, no se caracteriza mediante las caracteristicas esenciales de una
formulacién como es el caso de componentes y proporciones. Adicionaimente no
estan soportadas en la descripcion, formulaciones que relacionen componentes y
proporciones. Se sugiere, entonces, definir la invencién por sus caracteristicas
esenciales o estructurales.

Las reivindicaciones 1 y 18 no son concisas, porque la definicion de R2 es un
fenilo Opcmnalmente sustituido heterociclo de 5 a 6 miembros que contiene un
heteroatomo de Ny, opcionalmente, un segundo heteroatomo seleccionado de N,
Oo0S, en donde dicho heterociclo esta opcionaimente sustituido y no definen de
manera inequivoca los sustituyentes de los compuestos reclamados. Teniendo
en cuenta lo anterior, se reclama un nimero indefinido de compuestos lo cual

hace que no se pueda determinar todos los ‘compuestos que se obtienen
'~ finalmente y presentan la actividad reclamada. Por lo tanto, se le sugiere al
solicitante, en lo posible, restringir el capitulo reivindicatorio de la solicitud a una
generahzacnon razonable de las realizaciones preferidas. Adicionalmente se debe
establecer el numero de carbo.os que los conforman, el nimero y tipo de
heteroatomos

[ Radical | " ~ Soporte en la descripcion |
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5. Unidad de invencién (Art 25 D 486)

El concepto comun deﬂmdo en la seIICItud consiste en el siguiente:

y la propiedad en 'comlin corresponde a| moduladores de sirtuina para el
tratamiento de resistencia a la insulina.
‘ ,
El andlisis de la unidad de invencidon a pasteriori, se realiza considerando el
documento D1 el estado de la téchica mas cercano porque anticipa los elementos
técnicos que definen el concepto comun. En el documento D1, especificamente el
ejemplo 732: A es |$oxazo| R1 es piperidil |y R# es H. Estos sustituyentes son
usados en las rewmdlcacnones de esta solicitud (FI. 304 a 305) y por lo tanto el
‘ concepto comdn no és nuevo ni inventivo.
|
La solicitud no cumple con el requisito de unjdad de invencién porque se refiere a
5 grupos inventivos. | y

r
Los grupos invengivos estan definidos |por las siguientes caracteristicas

esenciales:

Grupo Inventivo 1°: Compuestos de acuerdoa la formula (th y (IV), de la presente
aplicacién en las reivindicaciones 1 a 18 donde la amida esta disustituida por
fenilo. '

!
Grupo Inventivo 2°; Compuestos de acu <:ldo a la férmula (V), de la presente

aplicacién en la relvmd|cac;on 19 donde A carresponde a isoxazol.

Grupo Inventivo 3°; Compuestos de acuerdo a la formula (V), de la presente
aplicacion en la reivindicacion 19 donde A coerresponde a pirrol y pirazol.

I
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o
Grupo Inventivo 4°: Compuestos de acuerdo a la formula (V), de la presente
aplicacion en la reivindicacion 19 donde A corresponde a furano.

|

Grupo Inventivo 5°: Compuestos de acuerdo a la formula (VI), de la presente
aplicacion en la reivindicacion 20.

El segundo grupo inventivo es elegido para el analisis de novedad y nivel
inventivo.

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

6. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determiné con base en la fecha de prioridad
(20/Jun|o/2007) y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el
objeto de esta solicitud:

_Item |  Documento Titulo _ Fecha de Publicacién

' . i 3 . . T .

- D1 WO2007019348 benzothiazoles and thiazolopyridines |  15/Febrero/2007
as sirtuin modulators

. D2 US2007003/809 | . Sirtuin modulating compounds - - 15/Febrero/2007

D1 hitp: //worldW|de espacenet com/publlcatlonDetatls/blbho?DB EPODOC&!H=0&
ND=1&at=35&locale=en EP&FT=D&CC=WO&ENR=2007019346A1&KC=A1
Divulga benzotiazoles and tiazolopiridinas como moduladores de sirtuina (Pag. 2
a4, 335, 520y 521).

D2 .http://www.google.com/patents/US200700378087printsec=claims&dq=US2007
0037809&ei=B2IpUOBtN4r0QGMpoHQDA#v=0onepage&g&f=false

Divulga compuestos derivados de tiazolopiridinas como moduladores de sirtuina
(Pag. 3, 325 y 342).

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

|
Nivel Inventivo (Art18 D486)

La relvmdlcamon 19 consnste en un compuesto representado por la férmula

estructural (V)

O una sal de este, en donde:

Mo v .
El anillo.A se selecciona de
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N , N \ : P
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i
R1 es un grupo de solubilizacién y
R# es a ~H 0 -0-CH3,.

. T '
Caracteristicas esenciales D2

Compuesto de formula (V) | Compuesto de fornula (XID | compuesto de formula (XIIl)
| R31
e '/
R#—g;:/ﬂﬁ(/_k\‘ /X77 S R?1
\_-Q__o X( | f
g ] ‘ / Ri®
1/“\” ﬂ’s/ o Xg% “N '
1 N X1o ‘
&
P P A
-,,.-N\ /N\ i h‘J’Vt
T ~ b 7 R21= -HNCO-heteroarilo
5 | | '
Fg\%\ ~ “N-cH R21= -NCO-h i
Y « N CH3 21= - -heteroarilo
O“’{ \( | dondeZesCoN
e X | , ;
o i X9= sustituido por un grupo ‘
R1=grupo de solublhzamoq de solubilizacion No menciona
R#=H ‘ R31=arilo sustitdgido R31=arilo sustituido

|

Los documentos D1 yiD2 se consideran el Jstado de la técnica cercano a la
invencion definida en ia reivindicacién 19 porque D1 divulga benzotiazoles and
tiazolopiridinas como moduladores de sirtuina (Pag. 2 a 4, 335, 520 y 521).

D2 compuestos derivados de tiazolopiridinas como moduladores de sirtuina (Pag.
3, 325y 342). *\

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 19 y el compuesto de
D1 corresponde a que la invencién tiene un anillo fenilo unido ai anillo
tiazolopiridina y al grupo funcional amida.

La diferencia entre la invencioén, definida en la rejvindicacidn 19 y el compuesto de
D2 consiste en que la invencién tiene un grupo de solubilizacién en el radicai 1.

l
No se evidencia que el anillo fenilo unido al| anillo tiazolopiridina y al grupo
funcional amida module de mejor manera la sirtuina con respecto a lo divulgado en
el estado de la técnica.

|
Por lo tanto, el Problemai Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “cdmo modificar los compuestos de formula | conocidos en D1
para conseguir compuestos alternativos derivados a la tiazolopiridina como
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moduladoqes de sirtuina”.
Sin embargo, la utilizacion del anillo fenilo unido al anillo tiazolopiridina y al grupo
funcional amida como moduladores de sirtuina, ya se encuentra divulgada en D2
(Pag. 342).
En consecuenma la persona del oficio normalmente versada en la materia, estaria
motivada a incluir el anillo fenilo unido al anillo tiazolopiridina y al grupo funcional
amida en los derivados tiazolopiridina como moduladores de surtulna del
documento D2 en el documento D1. Por lo cual se considera obvia.

Conclusmn
La reIV|nd|caC|on 19 no cumple con el requisito de nivel mventlvo (Art. 18).

Novedad (Art 16 D486)

|
Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las de! Estado de la Técnica:

Caractéristicas esenciales D1 D2
Elemplo 62 Ejemplo 732 Eiemplo 732

o

l« 1

e
A= s
HNAj
Riz N
R#=H |

Las caracteristicas técnicas esenciales del comzuesto de la reivindicacion 19
habian sido-divulgadas previamente en D1, el cua’ da a conocer el ejemplo 732 y
cuya actividad es la modulacién de sirtuina. Asimismo, el radical A es un anillo
isoxazole, R1 es el anillo piperidilo y R# es H (Pag. 335) los cuales presentan
correspondencia directa con el ejemplo 62 de la invancion.
i

En el imismo sentido, las caractenstlcas eserciales del compuesto de la
reivindicacién 19 habian sido divulgadas previamerte en D2, el cual da a conocer
el ejemplo 732 y cuya actividad es la modulacién e sirtuina. Asimismo, el radical
A es un anillo isoxazole, R1 es el anillo piperidilo v R# es H, (Pag. 325) los cuales
presentan correspondenua directa con el ejemplo 52 de la mvenc:lon.

En consecuencia, la retvmdlcamon 1<f carece de novedad segun lo divulgado de
forma mdependlente en cualquiera de los documertos D1, o bien D2.

8. Cohclusién
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Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud estan afectados asl:

item Documento Reivindicaciones afectadas | Requisite que afecta
a A AT ' ' ~ Nivel inventivo
p’l | WQZOQ/O‘IQ%‘S | 19 | Novedad _

: annnT Nivel inventivo

?2 98200/0037809 19 | Novedad

En cumplimientc del articulo 45 de la Decisidn 486 de la Comisidbn 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 notificacion de la presente
comunicacion. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar
de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegaré la
patente
‘\

Se mwta al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al término
faltante de sesenta (60) dias para dar respuesta a este requerimiento y presentarla
por escrito.

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.

i - e
JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El gnterior requenm:ento fue _notificado por fijacion en lista, de fecha

.&3722

Elaborado por: Ruth Angélica Lizarazo Pedraza
Revnsado por. Consuelo Leguizamén Leguizamén
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