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Como resultado del examen de fonde realizade, con fundamento en el Articulo 45 de
la Decisién 488 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados _
Deseripelan: ~ _Folies 812135  01/Fabrere/2016

Reivindiegeienes: Folies 136 @ 147 - 01IFebrsreIEﬁ1t3 :
Prlondnd _ FR 07/05677 i 02/Agoste/2007 ‘

2. Anailisis de la Prioridad

Se acepta la raivindicacién de prioridad porque esta solicitud fue presentads dentre
del plazo establecido {(Art. 9 D 488) y su contenido técnico corresponde con el de |a
pricridad reivindicada,

3, Objetodela inveﬁgién'-

Titulo de la solisitud: “Derivades de N-heteroaril-carboxamidas triciclicas, su
preparacion y su aplicacién en la terapéutica”.

El preblema pianteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos antagonistas de |os recaptores ds tipo TRPV1, o VR1.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto

de la férmula (1)
L] Z‘
..{% g

El objeto de ls pfesente Selicitud se relaciona cen la Clasificaelén internaclonal de
Patentes (CIP): CO7D471/04//471/14/1233/02//211/58, AG1K31/437, A61P1/04//3/00//
13/00//15/00//17/00//11/00/125/00//28/00/131/121/31/22//127/141/1/00.
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4. Reivindicaciones relativas a un use 0 a un segundo uso (Art 14y 21 D 486)
£l uso de las reivindicaciones 18 y 18 no es patentable, de acuerde con el Art 14,
5. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 P&JT)

Las reivindicaciones 1, 6, 13 y 15 no son claras cuando emplea los términos “arilo”,
*heteroarilo”, “ariloxi”, "arlltlo" "heteroarnokl” “heteroariltio” entre otros porque son
géneros funcionales que no permiten dlstmgu:r la invencidn del estado de la técnica.
Esto debido a que no se especifican el nimero de atomos de carbono que los
conforman, en el caso de los anillos, ni el numero y la clase de heteroatomos que los
pueden llegar a conformar en el ¢caso de Iqs “hetero”, motivo por el cual se obtienen
un sin numero de compuestos que no encuentran soporte en la descripcién. Se
sugiere restringr la solicitud a una razonable generalizacion del tipo de compuestos
que ha sido sintetizado & probado, es decir, que se encuentran debidamente
soportados.

Las reivindicaciones 1, 16 y 17 no son claras cuando emplea los términos “hidrato”,

“solvato”. “N-6xido”, "formas acidas de los' ‘atomos de azufre 8§(0), S(0)." porque en
ninguna parte de la descripcién se encuentra informacion para que la persona del
oficio normalmente versada en la materia pueda formarlos u obtenerios, asimismo, no
hay soporte de los hidratos, solvatos o fotrmas &cidas de los 4tomos de azufre que
han sido obtenidos o probados. Se suglere gliminar estos términos del pliego
reivindicatorio. _ q

El capitulo reivindicatorio no es conciso, nl esta sustentado en |la descripcién porque
no hay suficientes ejemplos que demuestren que se hayan obtenido los compuestos
de formula |. Se encuentra que los compuestos obtenidos corresponden a los que
comprenden los siguientes sustituyentes: 21 esN;Z,es C; 2z es N;ZsesC;Zses N;
Zs es CH; Zy es C; Zg s CH; Zy es C; W e$ O; P es indolilo sustituido en el 4tomo de
N con un grupo 3-fluorobencilo, y opcuonalmente sustituido por F, Cl, alquilo Cy4, CF3,
80,CH; 0 SCH3; A junto con Z, y Z3 al que esta unido forma un heterociclo de cinco
miembros donde el heterodtomo es correspondiente a Z3; y Ry y Rason
independientemente seleccionados de H, OH, OAc, metilo, F, amino o dimetilamino.
Se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacién del tipo de
compuestos que ha sido sintetizado 6: probado, es decir, . gue se encuentran
debidamente soportados.

6. Determinacion del Estado de la Téchica

El estado de fa técnica se determind con ‘base en la fecha de presentacion de la
solicitud de prioridad 02 de agosto de 2007 y se encontraron los sigulentes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

|

Item | Documento N Titulo _| Fecha de Publicacién
Derivados de N-heteroaril- ' ' '
carboxamidas trigiclicas que contienen N
D1 CO 08-79205 un resto. benzumtdazol sy preparacion y 19/Febrer012010
su apllcaméh en terapéutica

*Publlcado en la gaceta oficial de propiedad lntelectual No. 613, corresponde ala publicacion
internacional WO2007/088277, ¢on fecha de pnondad 03 de febrero de 2007,
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D1 .

http: flafgas sie. gov eo/S|c2l’T ramiteisadlcamoanadicachnlCenaultaleonsultaRadie
acion.php, divulga (abstract, ejemplos, tablas 1 a 4, relvindicaciones) derivados de N-
heteroaril carboxamidas triciclicas que contienen un grupo benzimidazol antagenistas
de los receptores de tipo TRPV1, el proceso para su obtencién y coamposicionas
farmacduticas que los contienen,

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D488)
Novadad (Art 16 D4886)

La reivindicacion 1 censiste en un compuesto de la férmula (1):

Comperacién de ias caracteristicas técnicas asenciales, aon las del Eatado de la Taonica;
Caractorlstlcas egenciales P1
Compuesto 1, tabla 2(fl 146)

Compussto de la fbrmula (I li
n, (I)

Donde G, es -{CH;),- Xy Kq, Xa ¥y X, 800 CH,
CF, CH y CH raspactivaments; R, es (piridin-4-
metll

P es indolilo opcionalmente sustituido por
grupes Ry (cameo halégane) y el nitrégeno dal Indolllo sustituido por fidor y por (pirtdin-4-imetit
indolilo sustituide por un grupe ~(CH2)n-Y, aobre ¢l N dei Indolilp

donde n &8 1y ¥ es heteroarllo.
WesQ

21688 N

Z.es5C

o

i1

L)

e
ojojolojojo|z{oiz|o

Zyes C

A 88 junto con Zz-Z, un heterociclode 4 a 7 " - ' T
eslabones que comprende uno a tres Hetarociclo de 8 miambros con un heterodtomo

heterostomos clegidos entre O, SyN correspondients a N
Ry a5 H i _ _ H
RyesH T

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacién 1 hablfan sido
divulgadas previamente an D1, el cual da a eonocer derivados de N-heteroaril
carboxamidas triciclicas que contienen un grupo benzimidazol antagonistas de los
receptores de tipo TRPV1, con estructura idéntica a los compuestos de la invencién
(abstract, ejemplos tablas 2 a 4; reivindicaciones).

En consecuencia, la reivindicacién 1 no es nueva, segun lo divuigado en el
decumento D1.

Las reivindicaciones dependientes 2 — 13 y 16 - 17 no mencionan algune
caracteristica que haga nueva a la composicién de |a reivindicaeidn 1, por lo cual se
congidera gque no son NUevas.
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l.a reivindicagian 14 cenaiste en un preqadlmlento para la preparaciéon de una
compuesto de férmula (1) de acuerdo con gualquiera de las relvindicaciones 1 a 13,
caracterizado porque se hace reaccionar un compuesto de férmula general (1), con
un compuesto de formula general (111):

~=‘
- {(u) e "{E}:‘(lu)

i
Comparagcion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estadoe ds lg Técnlca:

Caracteristicas essnciales ! D1

Procedimiento para la preparacién de una

Procadimiante para la preparacion de una || compuesto 1, donde Gy @8 ~{CHa)y-; X4 Xz, Xs ¥

compuesio de fbrmula £) caracterizado porque: | X, son CH, CF, CH y CH raspactivementa; R, s
4; (piridin-4- |I)metll (ejemplo 1, fl 128, Ins 3-18);

®'< I‘-D:m ) H,\\‘(”ﬁ} J

Se haca reaccionar un compuesto de formula | o

general (il) w, donde B gg alcoxi Cie Se hace reaccionar

con @l amiduro del compuesto de formula _

general (111} por la accion previa de Con el amidure del compuesto siguiente

tnmettialummm formado por le accidn prewa de tiimetilaluminio
/ = ‘z HaH

RO O
o 4'-2
R, . dande D'as NH; _ .

Las caracteristicas esenciales del procgso de la reivindicaciéon 14 habian sido
divuigadas previamente en D1, el cual revela un procedimiento para la obtencién de
derivados de N-heteroari! carboxamldas triciclicas que contienen un grupo
benzimidazol que comprende la reaccién de un compuesto idéntico al compuesto de
férmula 11 con un compuesto idéntico al compuesto de férmula | de la invencién (fi
126, Ins 3-16). |

En consscuencgia, la relvindicacién 14'n_o es nueva segun lo divulgado en el
documento D1. l

La reivindicacion 15 consiste en un compuasto de férmula IV:
!

Comparacion de las caracteristicas téenicas esenclales, con Ias del Estado de la Tecnica:

Caracteristicas essncialos D1

Compuesto de 1a formula (I) Compuesto VII-l; {tabla 1, fl 113);

t'%w () = “’”’@'N

D es halégeno o NH, i{ NH;

Zres C I{c

Zy 28 CR, donde Ry es D | C-NH;

Z;08C | . 1| C ‘

Ray Ry son independientemente seleccionades | | Independientemente seleccionados de H'y
de Hy alcoxi Ci.e | matoxi.

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacién 15 habian sido
divulgadas prewamsnte en D1, el cual da a conocer los compuestos VIi-j, Vil-k y Vi,
gue tlenen la misma estructura de los compuestos de férmula IV de la mvencubn
(tabal 1, compuegstos Vil-j, Vil-k y VII-|, f] 113).
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[Er censacuencia, |la ralvindieacién 15 earece de Rovedad, esgin lo divuigade an al
dooumante D1,

8, Eonsluaidn

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

ftem Doeumente | Roivindicaciones afectadas | Reguisito quo afecta
D1___ CO 08-79295 1-17 Novaedad '

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de ia Comisidn de la Camunidad
Anding, se le indiea que debe dar respuesta dentro del términe de sasanta (80) dlas
contados a partir de la fecha de notificacién 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 concesion, se denegara la patente.

Notifiquese al presente oficio conforme alo dispuesto en el numeral 5.2, literal @), del
capitulo quinto del titulo primere de la Circular Unica No. 10 de 2001.

- ——
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~N
JOSE LUIS SALAZAR Lﬁ/

Director de Nuavas Creaciones (C)

El anierigr reguerimiente fua notifieade por fijgclén en lista, de feeha
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