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No, Solicitud Internacional PCT/HU2008/000063
Fecha de Presentacion internacional 02/Juniof2008

Como resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45
de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 92 a 144 06/ Enero /2010
Reivindicaciones: Folios 145 a 165 08/ Enero /2010
Dibujos: Folios 167 a 170 06/ Enero /2010
Prioridad: HU P0700395 07/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. Objeto de ta invencidn

Thulo de la sollcitud: “Triazolo {1,5-A] quinolinas como ligandos de! receptor de
adenosina A3"

E!l problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos triazologuinolinas antagonistas del receptor de adenosina A3 con
mejor solubilidad en agua.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio properciona
compuestos de la formula (1) como ligandos del receptor de adenosina A3 con
fuerte efecto antagonista y una adecuada solubilidad.
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Compuestos de la formula (I)

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacidon Internacional de
Patentes (CIP): C07D215/58, CO7D471/04, CO7F7/22, AG1K3(1/4745, A61P11/086,
AB1P29/00.

4, Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D486 literal d)

Las reivindicaciones 20 y 21 estan relacionadas con un métod‘o de tratamiento, el
cual no es patentable de acuerdo con el Art 20 literal d. |
|

5. Reivindicaciones relativas a un uso (Art 14 D 486)

I
1

El uso de la reivindicaciones 14 a 19 no es patentable, de acgerdo con el Art 14.

Aunque, las reivindicaciones 14 a 17 se encabezan por un compuesto, su
. . . ]

contenido se refiere al uso, por lo tanto, no se consideran patentables.

6. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

En las reivindicaciones 1 a 8 el término “opcionalmente”, es ambiguo porque hace
eventual la sustitucién del anillo heterociclico y no permite distinguir la invencién
del estado de la técnica. Se sugiere sustituirlo por un sustituyer te concreto.

Las reivindicaciones 11 y 22 a 26 tienen inconsistencias con la descripcion porque
ta reivindicacién 11 define un proceso para la preparacion de los compuestos de la
formula (1) como etapas sucesivas, sin embargo en la descripcion (FI. 112 a 116)
e inclusive en las figuras (Fi. 167 a 170) se divulgan 4 procesos llamados A), B),

C) y D) correspondientes a los 4 esquemas. Las retvnndlcaCtorHes 22 a 26 definen
compuestos de formula (1), (VI), (X} y (XII} pero en la descnpcnén (FI. 116 a 119)
son intermediarios y materiales de partida para la preparacion.'Se sugiere al sefior
solicitante, entonces, definir el proceso de preferencia o las aclaraciones a las que
haya lugar y eliminar las reivindicaciones que no aporten a la ir?vencién.

Las reivindicaciones 1 a 8 no son concisas, porque la defnmclon de R3, R4 y RS
es un heterociclo de 5 a 6 miembros que contiene 1, 2, 3 0 4 heteroatomos de N,
O o S, en donde dicho heterociclo esta opcionaimente sustituldo y no definen de
manera inequivoca los sustituyentes de los compuestos reglamados. Teniendo
en cuenta lo anterior, se reclama un numero indefinido de bompuestos 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 pasible, restringir el capitulo reivindicatorio de la solicitud a una
generalizacion razonable de las realizaciones preferidas. Adicionalmente se debe

Primer Articulo 45:- Expediente 10 001036




206

establecer el nimero de carbonos que los conforman, el ntmero y tipo de
heteroatomos.

Radlical | _Soporte en la descripcion
R1 H
R2 | ' ' H
R4 Un grupo de la férmula (b) donde p, ry t’so’nlo, m=2, n=2, W=N, Z=-NR12 donde
R12= alquilg
RS 7\
==/ opcionalmente sustituldo con uno ¢ mas alquilo
R13 S ' -CN o
X : , . — KA
n 1

7. Determinacidn del Estado de la Téenlca

El estado de la técnica se determind con base en la fecha de prioridad
(07/Junio/2007) y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el
objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo ' Fecha de Publicacién

D1 US20050124648 Triazolo-quinelin derivatives useful as 08/Junio/2005
adsnaosine receptor ligands

Triazplophthalazine / quinoline /
isoquinoline derlvatives which are
D2 W002081474 ligands for gaba-a receptors containing
the alpha 5 subtype

1710¢ctubre/2002

D1.http:/imvww.google.com/patents/US200501 246487?printsec=claims&dg=US2005
0124648&ei=FgIrUM_BJYfABASsidHoDw#v=onepage&qg&f=false

Divulga triazologquinolinas antagonistas del receptor de adenosina A3 (Pag. 2, 14y
15).

D2 hitp:/iworldwide.espacenet,com/publicationDetails/originalDocument?C CeWO&
NR=02081474A1&KC=A1&FT=D&ND=3&date=20021017&DB=EPODOC&locale=
en EP

Divulga compuestos triazologuinolinas afines a ligandos del receptor GABA (Pag.
3. 50 a 54).

8. Examen de Patentabilidad {Art 14 D486)
Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacién 1 consiste en un compuesto de la formula general (1), donde (Fi.
145 a 147) .
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Caractetristicas esenciales D1 D2
Compuesto de férmula (1) Compuesto de formula @) Compuesto de formuia (|
) v
R, CREN, | Ny g
|
; - L]
R‘ R13 \
S \
| N
A N /Z O
N=-< M
&
i s
Ri=H Riz H ~ No menciona
R2=H R2=H No menciona _
R3=fenilo R3=fenilo No menciona

Rd= Un grupo de la férmula (a)
-R6NR7 donde RB= alguile
Un grupo de la férmula (b) donde

R4=HNCR, amina clclica o
heterociciods 4a7con Ny

p.ryt=0o4, m=1,2y3n=1,2y R9= alquil, alcoxi C come heteroatomos
3 W=N,C Z=-NR12 donde R12= sustituidos
alquilo
R5=fenilo R7=fenilo R5=isoxazol
R13=ciano, carbonilo Ré=ciano No menciona
X=-NH ' X=-NH R3=-NH
n=1 n=1 No menciona
Sales, saolvatos e isébmeros Salss, solvatos g isbmeros salss

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacién 1 porque D1 divulga triazologuinolinas
antagonistas del receptor de adenosina A3 (Pag. 2, 14 y 15).

D2 compuestos triazoloquinolinas afines a ligandos del receptor GABA (Pag. 3, 50
a 54).

La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacién 1 y el compuesto de
D1 corresponde a que la invencién tiene una amina lineal o ciclica en el radical
R4,

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 1 y el compuesto de
D2 consiste en que la invencién tiene un anillo fenilo en el radical R5.

No se evidencia que por el hecho de tener una amina lineal o ciclica en el radical
R4, se tenga un efecto técnico inesperado.
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Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencidn se
puede formular asi; “como modificar los compuestos de formula | conocidos en D1
para conseguir compuestos alternativos derivados de iriazoloquinolinas como
antagonistas del receptor de adenosina A3".

Sin embargo, la utilizacion una amina lineal o ciclica en el radical R4, ya se
encuentra divulgada en D2 (Pag. 342).

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia, estaria
motivada a incluir una amina lineal o ciclica en el radical R4 en los derivados de
triazoloquinolinas como antagonistas del receptor de adenosina A3 del documento
D1. Por lo cual se considera obvia.

Conclusion:
La reivindicacion 1 no cumple con el requisito de nivel inventivo (Art. 18),

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 a 10, 12 y 13 no mencionan
caracteristicas inventivas adicionales tampoco se pueden considerar inventivas.

9. Conclusién

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

item [  Documento Reivindicaciones afectadas | Requlsito que afecta |
D1 ~ US20050124648 | 1210, 12y 13 ' ~Nivel inventive |
D2 WQO02081474 | 1210, 12y 13 Nivel inventivo i

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisidon 486 de la Comisién de Ia
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de
sesenta (60) dfas contados a partir de |a 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 concesitn, se denegara la
patente.

Se invita 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.

Notiflquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e),
del capitulo quinto del titulo primero de ia Circular Unica No. 10 de 2001.

JOSE LUIS SALAZAR L%

Director de Nuevas Creaciones (C)

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

B3 ST 2

Elaborado por: Ruth Angélica Lizarazo Pedraza_uya(

Revisado por. Consuelo Leguizamén Leguizamén
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