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Comoeo resultado del examen de fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45 de

la Decigién 4868 de la Comisién de la Comunidad Andina, se comunica:

|
1. Documentos estydiados )

O SiiFeanrabG !
_Reivindicaeiones: ¢ /Febrero/ o
. Prieridad; K ' _ 02/Agosto/2007 |

2. Anélisis de la Prioridad

Se acepta la relvindigacion de prioridad porque esta solicitud fue presentada dentro
del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su cent nido téecnico corresponde eon el de la
prioridad relvindlcada

2. Objeto de ia !ﬁ‘iﬁ-‘ﬁﬁ!@ﬂ"

Tituio de la selicitud: "Derivados de N-heteroaril-carboxamidas triclclicas, su
preparacioén y su aalle@eléﬂ en la terapéutical.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
sompuestos antagaﬁistas de los receptores de tipo TRPV1, o VR{,

Para resolver este pro,blema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto

de la formula (1)
5%5
fzﬁ

El objeta de la presente Sehcitud se relaciona cen la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP). CO7DA71/04//471/14//233/02//211/68, AB1K31/437, A8 1P 1/04//3/00//
13/00//15/00//17/00//11/00//258/00//29/00//31/12//31/22//27/14//1/00.
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4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo use (Art 14y 21 D 486)
El uso de las reivindicaciones 18 y 19 no es patentable, de acuerdo con ei Art 14,
5. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las reivindicaciones 1, 6, 13 y 15 no son claras cuando emplea los términos “arilo”,
“heteroarilo®, “ariloxi”, “ariltic”, “heteroariloxi”, “heteroariltio” entre ofros porque son
géneros funcionales que no permiten distinguir la invencién del estade 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 nimero y |a clase de heteroatomos que los
pueden llegar a conformar en el caso de los “hetero”, motivo por el cual se obtienen
un sin nimero de compuestos que no encuentran soporte en la descripcion. Se
sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacién 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”,
“solvate”. "N-6xido”, “formas acidas de los 4tomos de azufre $(0), $(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 obtenerlos, asimismo, no
hay soporte de los hidratos, solvatos o formas 4cidas de los dtomos de azufre que
han sido obtenidos o probados. Se sugiere eliminar estos términos del pliego
reivindicatorio. .

El capitulo reivindicatorio no es conciso, ni esta sustentado en la descripcion 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: Zyes N; Z, es C; Zzes N; 2465 C; Zses N;
Zges CH; Zy es C, Zges CH; Zg es C; W es O; P es indolilo sustituido en el atomo de
N.con un grupo 3-fluorobencilo, y opcionaimente sustituido por F, Cl, alquilo C14, CF3,
80;CH; 0 8CH3; A junto con Z, y Z; al que esta unido forma un heterociclo de cinco
miembros donde el heteroatomo es N correspondiente a Z;3, y Rs' y Rason
independientemente seleccionados de H, OH, OAc, metilo, F, amino o dimetilamino.
Se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacion del tipo de
compuestos que -ha sido_sintetizado 6 probado, es decir, que se encuentran
debidamente soportados.

6. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determiné con base en la fecha de presentacion de la

solicitud de "prioridad 02 de agosto de 2007 y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud: '

item | . Documento | o ____Titulo Fecha de Publicacion
' Derivados de N-heteroaril-
i carboxamidas triciclicas que contienen "
D1 €O 08'79295 un resto.benzimidazol su preparacion y 19{Febrero/ 2010
su aplicacion en terapéutica :

*Publicado en la 'gacet‘a‘ oficial de propiedad intelectual No. 613, corresponde a la publicacion
internacional WO2007/088277, con fecha de prioridad 03 de febrero de 2007.
|
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hitp: //argas sie. gev ee/Snc?/T ramltes/Radlcaclen RadicaCIon/ConsuItasleansultaﬁadla
acion.php, divulga {abstract, ejemplos, tablas 1 a4, reivindicaciones) derivades de N-
heteroaril carboxamidas triciclicas que contienen un grupo benzimidazol antagonistas
de los receptores de tipo TRPV1, el proceso para su obtencién y cemposiciones
farmacéuticas que los contienen.

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad (Art 16 D4865

La reivindicacion 1 cengiste en un compuesto de

H ﬁ"‘ z“f‘zx, .
O gty
|

Comparacién de las caracteristicas técnices esenct les, con las del Estado de la ’I’éemea

la férmula (1):

7 Caracteristicas esenciales D1 .
1 : Com uesto 1, tabla 2 (fl 146):
Compuesto de la férmula (I) Mﬁ
e G
- L 4 2, (|) DG de Gy es --(CHz )e= X1 Xz, Xa ¥ Xq 800 CH,
v H y CH respectivaments; R, es (piridin-4-
, B S ihmetil

P es indalilo opeionaimente sustituido por %

grupes R, (como halbgeno) v el nitrégeno del Indalile sustituido por flier y per (piridin-4-il)metil
indolile sustituide por un grupe =(CH2)n-Y, gebre el N del indolile

donde n es 1y Y es heteroarilo. _

WesO ] >

ZiesN : | N I

Z,esC c_ |

Zses N _ N_|_

Z,esC c_|

Zs8sC c |

Za 88 C ’ ] . C J

ZyesC o l 1€ |

Zye8 C ' 3 C |

Zoes C C '

A s junto con Z,-Zs un heterociclode 487

eslabjanes que comprende uno a tres :'0 tr f;éﬂg,gﬁtg gﬁaﬁmbrcs con un heteroétoma
heterostomos elegidos entre O, Sy N

Ry es H , H_|
RyesH - 1 H

divulgadas previamente en 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; reivindicaciopes).

Las caracteristicas esenciales del compuest) de la reivindicacién 1 hablan side

En consecuencia, la reivindicacién 1 no es nueva, segin lo divulgado en el
deeumento D1. ‘

!
Las reivindicaciones dependientes 2 - 13 y 16 - 17 ne mencionan alguna
caracteristica que haga nueva a la composicién de la reivindicacién 1, por lo cual se
considera que no son nuevas,
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La reivindicagién 14 cansiste en un procedimiento para la praparaeion de upa
eompuesto de férmula (1) de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 & 13,
caracterizado porgue se hace reaccionar un compuesto de férmula general (11}, con
un compuesto de férmula general (I11):

y zl- .az
P B ”jf % }za '
i zg\ ey R&
O\&a(u) % z‘*;zm. (i

Cqmparacucn de Ias caracteristicas técnicas esenciales, con las de| Estado de la Técnica:

_Caracteristicas esenciales - [3}] 7
‘ Procedimiento para la preparacion de una
Procedimiento para la preparacion de una | compuesto 1, donde G, es ~(CHg)g- X1 Xz, Xa ¥
compuestoe de férmula (1) caracterizado porque: | X, son CH, CF, CH y CH respectivamente; R, as
H A Phgald -
\ %m_ i' s (piridin~4- il)rnetsl (8jeraplo 1, fl 126, Ins 3-16):
- w () _ZH ‘ij
8e hace réac:ian’ar un cempuesto de formula m —
| general (1) w, donde B es alcoxi Cy6 Se hace reaccionar @9
con el amiduro del campuesto de formula . ' ‘
general (Ill) por la accidn previa de Con el amiduro del compuesto slguiente
trimetilaluminio formade por Ia acci 6?9 de trimetilaluminio
Z z HzN
b T 2 1
> z“ssz . [
¢ ~Py , donde D'es NH,

Las caracteristicas esenciales del proceso de la reivindicacién 14 hablan sido
divulgadas previamente en D1, el cual revela un procedimiento para la obtencién de
derivados de N-heteroaril carboxamidas triciclicas que contienen un grupo
benzimidazol que comprende la reaccidn de un compuesto idéntico al compuesto de
férmula i con un compuesto idéntico al compuesto de formula Il de la invencioén (fl
126, Ins 3 16). :

En consecuenela, Ia relvindicacién 14 no @s nueva segun lo divuigado en el
documente P1.

La reivmdicaelon 18 consiste en un compuesto de férmula IV:

Comparacnén de las caracteristicas técnicas esenciales, con  1as del Estado dela Técmca

Caracteristicas osenciales , v M 7
Compuesto de la formula (1): Compuesto VII-I: (tabla 1, fl 113):
‘ Ly N R/ M
e zZr j: N/ "
1 Lo F i, 7Ry H N~ 7 Nyl 00,
' ©H (V) 1 7
DeshalégenooNH, " TNH, '
Zres C ‘ ] ‘ ] C
Z; es CR, donde R, es D e C-NHp
Z88C LE _ S
Rs ¥ Rs- son independientemente seleccnonados Independientemente seleccionados de H y
deHy alcox}u Cis____ metoxi.

1
L

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 15 habian sido
divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer los compuestos Vil-j, VII-k y VII-I,
que tienen la misma estructura de los compuestos de formula 1V de la invencion
(tabal 1, compuestos Vli-j, Vil-k y VII-|, fl 113).
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R censecuensia, la relvindieasién 15 eareee de novedad, segin le divuigade en &l
documenteo D1,

#. Gonsclusién

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

__tem Documente | Reivindicaciones afectadas | Requisite que afecta
Bi_ | GO 08-79286 117 ~ Novedad

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 términe de sesenta (80) dias
contados a partir de la fecha de notificacién de ia pregsente 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 eonforme alo dispuesto en el numeral 8.2, literal e), del
capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No. 10 de 2001.

e —————— e S

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterier reguerimiente fue netifieade por fijeelén en lista, de feeha

~ 9 SEV. 2012

Elaberado per: Rubiala Pacanchique Vargas v h’
Revisade por: Jacqualire Alfonse Roze O
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