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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,

Abogado
CARLOS R. OLARTE.
E-mail:office@olarteraisbeck.com

ASUNTO Radicacién 10-1889
Tramite 011
Evento 378
Actuacién 519 7 [
Oficio E15 “1‘ “"L
Folios 005
Patente de Invencién Patente de Modelo de Utilidad []
Via Nacional
Via PCT (fase nacional) Cap. | (] cap.ui ]

No. Solicitud Internacional PCT/GB2008/050431
Fecha de Presentacion Internacional 11 de junio de 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 comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 199 a 359 08/enero/2010
Reivindicaciones: Folios 360 a 378 08/enero/2010
Prioridad: US 60943440 12/junio/2007

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacion 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. Modificaciones no aceptadas (Art 34 D 486 y Art 19, 22 y 34 PCT)

Las modificaciones de las Reivindicaciones 11-38, folios 363-376, no son
aceptables porque no se pagd la tasa respectiva. Lo anterior, de acuerdo con
requerimiento N° 01272 del 28 de enero de 2011

4. Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: "Derivados carboxilicos y alcoxi de 4-sustituido-2-[4-({(5-metil-
1H-pirrol-2-il)carbonil}amino)-piperidin sustituido-1-il]-1,3-tiazol como inhibidores de |a
DNA girasa y/o topoisomerasa IV y composiciones farmacéuticas de los mismos”
(modificado en el folic 387).

El problema planteado en esta solicitud consiste en suministrar compuestos que

presentan actividad antibacteriana para tratar infecciones bacterianas en animales de
sangre caliente
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Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
de la formula {la) y composiciones que lo contienen
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Compuesto la

El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificacidon Internacicnal de
Patentes (CIP). C07D 417/08

5. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la tecnica se determind con base en la fecha de presentacién de [a
solicitud de prioridad: junic 12 de 2007 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta salicitud:

: ‘ - ._ . Fechade j
| Ifem N Do_tiL_J_m_einto i Titulo Publicacion® ‘
! | Antibacterial piperidine i

D1 ; WO 2006/087543 derivatives 24/agosto/2006
i Current Medicinal | o 0mers: 44 Hseful
D2 Chemistry, 2005, . cqy 2005
Modification and Drug
Vol, 12, No. 1 _ .
- , Design

D1:http.//patentscope.wipo.int/search/en/WQ2006087543 divulga una serie de
compuesto con actividad antibacterial (Pag. 2, Ren. 1-10) derivados del compuesto le
(Pag. 241) inhibidores de la DNA girasa (Pag 53, Ren. 3-10) y que da a conocer por
medio realizaciones preferidas 380 (Pag. 166) y 426 (Pag. 177) los compuestos.
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Realizacion preferida 380 Realizacton preferida 426

D2: divulga (Pag 1. Int) que el bioisosterismo es una estrategia de ia quimica
medicinal para el disefio racional de nuevos farmacos, el cual a partir de un
compuesto lider o base a través de un procesos especial de modificaciones
moleculares. El objeto de este proceso es desarrollar nuevas sustancias que son
terapéuticamente atractivas y se ha observado una
un crecimiento significativo en distintas clases terapéuticas, siendo
ampliamente utilizado por la industria farmacéutica para descubrir nuevos
analogos de las innovaciones terapéuticas comercialmente atractivos
y también como una herramienta (tii en el nivel molecular
modificacion.

Adicicnalmente, da a conocer (Pag, 8) algunos grupos heterociclicos biocisosteros
como la diazina y el oxazol para los antibacterianos del grupo de las sulfas
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y pirazol, oxazol y piridina para el grupo de la antiinflamatorios del grupo de
inhibidores selectivos de la COX-2.
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6. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D186)

La reivindicacién 1 consiste en compuesto de férmula (1a) derivados del acido 2-
((35,4R)-4-{[(3,4-sustituido-5-metil-1H-pirrol-2-il}carbonillamino} 3-sutituidos piperidin-
1-il)-1,3-tiazol-4-carbociclil o heterociclil-5-carboxilico inhibidores de la DNA girasa y/o
topoisomerasa 1V

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la

Técnica:
_ ____ soLICITUD j D1 D2 :
Un compuesto de férmula la Un compuesto de férmula le
~ ) ¥ R
T o e : I o I
_"T—L Ho _(,:j"“-"\\.\_/‘ " : R‘_\/l]‘i-' /‘!\l\ /1\\) NT"pa :
e ..,\, e . N ":___.x_ Y l\ / ) 1
! oy (-r,(-“‘ }—Z Ry 1:‘ .
: ' S Divulga que el
Compuestola Compuesto ie bioisosterismo
Metilo ) R' :
m C1.alguilo es un,a
R' R | estrategia de
o la quimica
hidrogeno i
A medtcmal_para
hidroxi el diseno
fluoro halo :
meblo ciano racional de
metoxi Cy.alguilo nueves
etoxi Ciealcoxi -
propoxi : Co.a alguenile farmacos 4 da ’
allyloxy ' Cz4alquinilo a conocer !
! benciloxi Ci.calcanaile
: Ci.alquiloS{O.endonde aes 0 a2y C g gru pOS
cicloalquilo: donde R* puede ser opcionalmente | heterociclicos
2 : sustlt:ldo hiocisdsteros
: R R como 1.} la
hidrr_btgeno diazinay el
nIro
hidroxi ~ Oxazoly 2)
| hao, pirazol, oxazol |
' clano T
doro -C = N-OR 'donde R’ es H 0 C 1 alquilo. y piridina entre
ciane C,.alquilt_: otros
Ci.ealcoxi ,
! Caaalquenilo '
Caaalguinilo )
Ci.ealcancil |
CiaalquileS(O),endonde aes0a2yCag
cicloalquile; donde R’ puede ser opcionalmente
_ sustituido
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SOLICITUD DA
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Correspondiente al compuesta 2-({35 4R)A{[(3.4. ; Correspondiente a [a sal del compueslo 2-

diclaro 5 metil-TH pirrol 2 ilicarbonillaming}3- f ((35-4R)-4-_{[(3.4-diclorofS-metiI-1H-pirrol-?-

fluoropiperdin -1 11y 4 isoxazol 5411, 3udiazol5. ' ibcarbonillamine}3-fluoropiperidin-1-i-1.3-tiazol-
carboxilato ﬁ S-carboxilaio

El documento D1 se consideran el estado de la técnica cercano a fa invencion
definida en la reivindicacion 1 porque divulga compuestos derivados del acido 2-
({35 ,4R}-4-{[(3 4-sustituidos-5-metil-1H-pirrol-2-il)carbonillamino}-3-sustituidos
piperidin -1-il}-1,3-tiazol-4-carbociclil o heterociclil-5-carboxilico inhibidores de la DNA
girasa y/o topoisomerasa |V y por lo tanto Utiles para el tratamiento de infecciones
bacterianas.

La diferencia entre la invencidn, definida en la reivindicacién 1y el compuesto (le) del
documento D1 corresponden a que 1.) La invenciéon divulga explicitamente un
sustituyente carbociclil o heterociclil en la posicién 4 del anillo 1,3-tiazol y el
documento | refiere estos sustituyentes como parte de un grupo seleccionado para la
posicidn 4 o 5 del anillo 1,3-tiazol. Porlo cual se considera que esta invencion es una
seleccion.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “como seleccionar los derivados del acido 2-((3S,4R)-4-{{(3.4-
sustituido-5-metil-1H-pirral-2-il)carbonillamino} 3-sustituidos-piperidin-1-il)-1,3-tiazol-4-
carbociclil o heterociclil-5-carboxilico del compuesto (le) conocidos en D1 para
obtener inhibidores de la DNA girasa y/o topoisomerasa [V y por o tanto Utiles para el
tratamiento de infecciones bacterianas.

El efecto que se logra al seleccionar los derivados del acido 2-((3S,4R)-4-{[(3,4-
sustituido-5-metil-1H-pirrol-2-il)carbonillamino}3-sustituidos piperidin-1-il)-1,3-tiazol-4-
Expedicnte 10-1889 Articulo 45
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carbociclil o heterociclil-5-carboxilico del compuesto (le) divulgado en D1 es obtener
nuevos inhibidores alternativos de la DNA girasa y/o topoisomerasa V.

Sin embargo, dado que documento D1 refiere que 1.) Los compuestos 2-((35,4R)-4-
{[(3,4-sustituido-5-metil-1H-pirrol-2-if)carbonillamino}3-sustituidos piperidin-1-il)-1,3-
tiazol como el compuesto 428 (Pag. 177) son inhibidores de la DNA girasa y/o
topoisomerasa IV y por lo tanto Utiles para el tratamiento de infecciones bacterianas y
el documento D2 indica que el bicisosterismo es una estrategia de la quimica
medicinal para el disefio racional de nuevos farmacos, dando a conocer una serie de
grupos heterociclicos bioisésteros como lo son 1.) La diazina y el oxazoly 2.) E!
pirazol, el oxazol y la piridina.

En consecuencia, una persona del oficio normalmente versada en la materia, estaria
suficientemente motivada para seleccionar los derivados del acido 2-((35,4R)-4-
{[(3.4-sustituido-5-metil-1H-pirrol-2-il)carboniljamino}3-sutituidos  piperidin-1-il)-1,3-
tiazol-4-carbociclil o heterociclil-5-carboxilico del compuesto (le} y obtener inhibidores
alternativos de la DNA girasa y/o topoisomerasa [V como lo sugieren el documento
D1 o sustituir en la posiciéon 4 del anillo 1,3 tiazol de la realizaciones preferidas 380 y
426 del documento D1 o incluir en la posicion 4 del anillo 1,3 tiazol def compuesto
426 (Pag. 177) de acuerdo con lo sugerido el documento D2 un grupo carbociclil ©
heterociclil bicisostero alternativo al definido en el documento D1 para obtener
nuevos inhividores alternativos dado que esta sustitucidon o inclusidn esta sugerida
por los documentos D1y D2. Por lo cual la reivindicacion 1 se considera obvia.

Puesto que los documentos D1y D2 mencionan todas las caracteristicas técnicas
esenciales de jas reivindicaciones dependientes 2-3 y 6-10, estas tampoco se
pueden considerar inventivas,

7. Conclusion

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

item ! Documento | Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta |
DI WO 2006/087543 . 1-3 y 6-10 Nivel [nventivo }
Current Medicinal ! :

D2 Chemistry. 2005, Vol. ' 1-3y8-10 Nivel Inventivo
R N

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisidn 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 notificacidn 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 concesidn, se denegara la patente.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al término
faltante (60 dias) 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.

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

B8 460, g,

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

Elaborade por: l.enin Roberto Guerrernﬁﬂ
Revisado Por: Consuelo Leguizamon Legdizamdn, VU
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