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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

Descripcijn Folios 61 a 104 25/Febrero/2010
Reivindicaciones: Folios 105 a 124 25/Febrero/2010
Dibujos: l Folios 125 a 128 25/Febrero/2010
Prioridad: US 60 952 122 26/Julio/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 la invencion

Titulo de I solicitud: “Inhibidores del co-transportador 2 sodio glucosa y métodos
parala pre aracion de los mismos y sus intermediarios” (modificado en el folio 141)

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos inhibidores del co-transportador 2 sodio glucosa.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un co-cristal
de un compuesto de férmula I
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): CO7H5/04, CO7H7/04, C07H9/04, CO7H15/04.

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

La reivindicacion 1 no es clara porque no definen los radicales Ry, Ry, Rs, Y, Z1, nim
y n. se sugiere incluir la definicién de los radicales en la reivindicacion de acuerdo a lo
que esté debidamente soportado en la descripcion.

Las reivindicaciones 1, 2, 24 y 25 no estan soportadas en la descripcion porque
tratan de co-cristales, pero en ninguna parte de esta se encuentra la manera en que
la persona del oficio versada en la materia pueda elaborarlos, asi como tampoco se
encuentra que dichos co-cristales hayan sido obtenidos. Se solicita eliminar estas
reivindicaciones del pliego reivindicatorio.

Las reivindicaciones 1, 2, 71, 83, 88 y 97 no son claras porque se refieren a formas
cristalinas pero estas no se caracterizan apropiadamente debido a que no presentan
el patrén de difraccion de rayos X en mono cristal, el patrén de difraccién de rayos X
en polvo (DRXP) con por lo menos los 20 picos correspondientes a las intensidades
de los haces difractados o a los espacios interplanares dny segun los indices de Miller
(hkl) medidos de acuerdo con el angulo de difraccion de Bragg 26 en el intervalo mas
representativo comprendido entre 5° hasta 90°, las espectroscopias Raman e IR, |a
espectroscopia RMN-C'°, o, los métodos de analisis térmico: TGA, DTAy DSC. Se
solicita caracterizar las formas cristalinas de acuerdo a lo que se encuentre
debidamente soportado en la descripcién o eliminar las reivindicaciones del pliego
reivindicatorio.

Las reivindicaciones 3, 6, 9, 19, 26, 31, 34, 36, 45, 47, 51 y 54 no son claras, ni
concisas, por la definicion de la invencion en términos de radicales “alquilo”, “alquilo
inferior”, “arilo”, “heterociclo”, “alquilarilo”, “arilalquilo”, “heteroarilo”, “ariloxilo’,
“alcdxido”, “alcanosuifoxi”, “alcoxisulfoxi’, “opcionalmente sustituido”, entre otros, los
cuales, no permiten distinguir la invencién del estado de la técnica. Para todos los
radicales no se definen los atomos de carbono que los conforman; para los grupos
arilo, arilalquilo, heterociclo, no se define el numero de miembros que los conforman;
y para los “hetero” no se definen los heteroatomos que los conforman. Por otra parte,
el término “alquilo inferior” no es de uso comun por lo cual la persona del oficio
versada en la materia no lograria distinguir el nimero de atomos de carbono que
conforman dicha cadena alifatica. En cuanto al término “opcionalmente sustituido” no
se menciona cuales son los sustituyentes con los cuales es posible reproducir la
invencion. Se sugiere definir los radicales de manera precisa de tal manera que
pueda definirse claramente el objeto de la invencion, asi como restringir la solicitud a
una razonable generalizacion del tipo de compuestos que ha sido sintetizado 6
probado, es decir, que se encuentran debidamente soportados.

Las reivindicaciones 3, 26, 43, 45, 54, 60, 68, 69, 70 no son claras cuando emplean
la expresiéon “en condiciones suficientes para proporcionar un compuesto de
féormula...”, la cual no es clara, porque primero, tratan de un procedimiento pero este
no se define mediante caracteristicas como alguna etapa ¢ alguna condicion
especifica en que debiera realizarse; segunde, no permite que la persona del oficio
normalmente versada en la materia pueda llevar a cabo la invencién porque no se
mencionan cuales son las “condiciones suficientes” que permiten desarrollarla. Se
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sugiere, entonces, definir la invencidbn por sus caracteristicas esenciales,
estructurales o funcionales, eliminando esta expresion del capitulo reivindicatorio.

Las reivindicaciones 73, 84, 89 y 98 no son claras porque el patrén de difraccion de
rayos X en |polvo (DRXP) no se presenta con por lo menos los 20 picos
correspondientes a las intensidades de los haces difractados o a los espacios
interplanares dn segun los indices de Miller (hkl) medidos de acuerdo con el angulo
de difraccion de Bragg 26 en el intervalo mas representativo comprendido entre 5°
hasta 90°. Se solicita caracterizar las formas cristalinas de acuerdo a lo soportado en
la descripcion, o eliminar las reivindicaciones del pliego reivindicatorio.

Las reivindicaciones 73, 74, 84, 85, 89, 90 y 98 y 99 no son claras cuando emplean
los téerminos “alrededor de”, “uno o mas”, “y/0”, que son imprecisos, lo cual no permite
distinguir la invencién del estado de la técnica. Se sugiere sustituirlos por términos

precisos o rangos concretos.
5. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la
solicitud de prioridad 26 de julio de 2007 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion

i Inhibidores del co-transportador 2

D1 CO 09-31839 de sodio y glucosa y métodos 20/Mayo/2010*
para su uso

Process for the preparation of 2'-

520030060622 halo-beta-L-arabinofuranosyl 27/Marzo/2003
nucleosides

Process for the preparation of 2'-

D3 US20050187384 halo-beta-L-arabinofuranosy! 25/Agosto/2005

‘ nucleosides

Selective oxidation of

D4 Articulo’ monosaccharide derivatives to 12/Febrero/1993

uronic acids -

C-aryl glucoside SGLT2 inhibitors
and method

* Publicado el 20 de mayo de 2010 en la Gaceta de Propiedad Industrial No. 616. Corresponde al
documento WQ2008/109591, con fecha de prioridad 08 de marzo de 2007.

D2

C

D5 US2002137903 26/Septiembre/2002

D1
http://argos.sic.gov.co/Sic2/Tramites/Radicacion/Radicacion/Consultas/ConsultaRadic
acion.php, divulga (pg. 54, ejemplo 14; pg. 38, ejemplo 5, paso A; pg. 32, ejemplo 1,
paso D) los compuestos (2R,3S,4R,5S, 6S)-4,5-diacetoxi-6-[4-cloro-3-(4-etoxi-bencil)-
fenil]-2-metilsulfanil-tetrahidro-piran-3-iléster de acido acético, (3S,4R,5S,6S)-2,4,5-
triacetoxi-6-[4-cloro-3-(4-etoxi-bencil)-fenil]-tetrahidro-piran-3-iléster de acido acético y
4-cloro-3-(4-etoxibencil)fenil)litio.

D2
http://www.gobgle.com/patents/U820030060622?dq=us20030060622&hl=en&sa=x&
ei=4gNpUNXIEoye8QTF70HADg&ved=0CC4Q6AEWAA, divulga (pg. 2, esquema A)
el compuesto 5-(hidroximetil)-2,2-dimetil-3a,5,6,6a-tetrahidrofuro[2,3-d][1,3]dioxol-6-
ol.

! Davis N, et al; Selective oxidation of monosaccharide derivatives to uronic acids; Tetrahedron
Letters; Vol. 34, No. 7; pgs. 1181-1184. Referenciado en el Informe Preliminar de Patentabilidad de
10 de Febrero de 2010, folios 177-178.
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D3

http://www.google.com/patents/US20050187384 ?2dq=us20050187384&hl=en&sa=X&
ei=QKppUNzgG4awBASUiYGQCw&ved=0CDEQBAEWAA, divulga (pg. 2, esquema A)
el compuesto 5-(hidroximetil)-2,2-dimetil-3a,5,6,6a-tetrahidrofuro[2,3-d][1,3]dioxol-6-
ol.

D4 (folios 177 - 178) da a conocer los compuestos de férmula 5y 11.

D5

http://worldwide espacenet.com/publicationDetails/originalDocument:jsessionid=4CEQ
839A8CF491B98077894F46ED4020.espacenet levelx_prod 2?CC=US&NR=200213
7903A1&KC=A1&FT=D&ND=&date=20020926&DB=&locale=en_EP, divulga (pg. 5,
par. 0037, compuesto V) el compuesto 4-cloro-3-(4-etoxibencil)fenil)litio.

6. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 71 consiste en un compuesto de férmula:

O, Uy
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Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:
o Caracteristicas esenciales D1
Compuesto de la formula: Compuesto (pg. 54, ejemplo 14):
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Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 71 habian sido

divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer el compuesto (2R,3S,4R,58S,
6S)-4,5-diacetoxi-6-[4-cloro-3-(4-etoxi-bencil)-fenil]-2-metilsulfanil-tetrahidro-piran-
3-iléster de acido acético (pg. 54, ejemplo 14).

En consecuencia, la reivindicacion 71 no es nueva, segun lo divulgado en el
documento D1.

Las reivindicaciones dependientes 72 y 74 no mencionan alguna caracteristica que
haga nueva al compuesto de la reivindicacion 71, por lo cual se considera que no son
nuevas.

Las reivindicaciones 77 y 78 consisten en un compuesto de formula:
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Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:

Caracteristicas esenciales . D1
Compuesto de la férmula: ' .
LSNP NN i Compuesto (3S.4R,58.6S)-2.4,5-triacetoxi-6-[4-
A O ' cloro-3-(4-etoxi-bencil)-fenil)-tetrahidro-piran-3-
N | ilester de acido acético (pg. 38, ejemplo 5. paso A):

OAg |
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|
Las caracteristicas esenciales del compuesto de las reivindicaciones 77 y 78 habian
sido divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer el compuesto
(35,4R,55,6S)-2,4,5-triacetoxi-6-[4-cloro-3-(4-etoxi-bencil)-fenil]-tetrahidro-piran-3-
iléster de acido acético (pg. 38, ejemplo 5, paso A).

En consecuencia, las reivindicaciones 77 y 78 no son nuevas, segln lo divulgado en
el documentoiD1.

La reivindicaciéon 91 consiste en un compuesto de la formula:
. "",. O
| HO \-/ 0
HO' o)<

Comparacidn de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:

Caracteristicas esenciales D2 D3
@ Compuesto (pg. 2, esquema A). | Compuesto (pg. 2, esquema A):
Compuesto de la férmula: “ w

A, O O
s t
) o o
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Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 91 habian sido
divulgadas previamente en D2 y D3, los cuales ensefian el compuesto 5-
(hidroximetil)-2,2-dimetil-3a,5,6,6a-tetrahidrofuro[2,3-d]{1,3]dioxol-6-0l (D2: pg. 2,
esquema A; D3: pg. 2, esquema A). Si bien es cierto, estos documentos no
determinan la configuracion respecto de los carbonos quirales, en los mismos se
encuentra la divulgacion implicita del compuesto en comento porque la persona del
oficio normalmente versada en la materia puede derivar directamente el isémero
optico reivindicado.

En consecuencia, la reivindicacién 91 no es nueva, segun lo divulgado en el
documento D2 y D3.

La reivindicacion 92 consiste en un compuesto de la férmula:
' o

Ao
Al
Ho' '40/\‘
Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:
Caracteristicas esenciales D4
Compuesto de la ﬂérngula:
e Compuesto de formula 11 (fl 178)
{ Ho""qko"\r
\

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacién 92 habian sido
divulgadas previamente en D4, el cual da a conocer el compuesto de férmula 11 (folio
178) ’

En consecuencia, la reivindicacién 92 no es nueva, segun lo divulgado en el
documento D4 |

La reivindicacion 93 consiste en un compuesto de la férmula:
' MOX),
| N

I

£to Cl &
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__Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las de! estado de la técnica;

j Caracteristicas esenciales D1 ) D5
Compuesto de la formula: (pg. 32. ejemplo 1. paso D) (pg. 5 par. 0037. compuesto V).
S . A at
Ry = Py Lo /: .
e NS A~ _
_ Mes Li ; Li ; Li L
— pes cero i . ceo i . . _cero

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 93 habian sido
divulgadas previamente en D1 y D5, el cual da a conocer el compuesto 4-cloro-3-
(4-etoxibencil)fenil)litio (D1: pg. 32, ejemplo 1, paso D; D5: pg. 5, par. 0037,
compuesto V).

En consecuencia, la reivindicacién 93 no es nueva, segun lo divulgado en los
documentos D1y D5.

7. Conclusion

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

ltem ~  Documento  Reivindicaciones afectadas __Requisito que afecta
DI C009-31839 | 71.72.74.77.78y93 . Novedad
_D2 _ US20030060622 . 91 oo Novedad
D3~ T Us20050187384 91 T Novedad
D4 Articulo . 92 Novedad
D5 US2002137903 | 93 Novedad

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 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 denegara la patente.

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.

e

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El _anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha
2 3 OCT. 2012

Elaborado por: Rubiela Pacanchique Vargas wﬁi
Revisado por: Jacqueline Alfonso Rozo . 0
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