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No. Solicitud Internacional: PCT/EP2008009440

Fecha de Presentacion Internacional: Noviembre 8 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 88a 162 Mayo 21 de 2010
Reivindicaciones Folios 163 a 177 Mayo 21 de 2010
Prioridad: EP 07076019.4 Noviembre 22 de 2007

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacién 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 invencién

Titulo de la solicitud: "5 - [(3, 3, 3 — trifluoro — 2 — hidroxi — 1 — arilpropil) amino] 1H —
quinolin — 2 — onas, un proceso para su produccidn y su uso como agentes
antiinflamatorios”

El problema' planteado en esta solicitud consiste en la obtencion de compuestos
alternativos con actividad antiinflamatoria

Para resolver este problema técnico, la solicitud en estudio plantea la obtencién de
compuestos derivados de 5 - [(3, 3, 3 - trifluoro — 2 — hidroxi — 1 — arilpropil) amino] 1H -
quinolin — 2 = onas, como agentes antiinflamatorios
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El objeto‘de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): A61K31/4704; A61P29/00; C07C49/233; C07D215/38; C07D303/32;
C07D405/12.

4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (Art 14y 21 D 486)

El uso de las reivindicacion 8 no es patentable de acuerdo con el articulo 14.

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

La reivindicaciones 1y 2 no son concisa porque se emplean expresiones generales tales

como “alquilo C1.1¢”, “alcoxi C1.1¢”, “alquiltio C1.1¢", “perfluoroalquilo C1.5", “alquileno C1.5”",
“alquenilo Cx.10", “alquinilo C1.1¢”, “Cs.7 cicloalquil alquilo C1.5”", “Cs.7 cicloalquil alquenilo C.
g, "Cs.7 cicloalquil alquinilo C1.g", “heterociclil alquilo C1.g", “heterociclil alquenilo C.",
“heterociclil alquinilo C1.”, “arilo”, entre otras. Estas, a pesar de ser una limitacion de las
grandes generalidades, constituyen muchas posibilidades de compuestos a obtener, de
manera gue genera una alta complejidad y por lo tanto no se puede determinar de manera
certera el alcance de esta solicitud. Se sugiere realizar una generalizacién aun mas
razonable de los sustituyentes para los compuestos de esta solicitud. Se sugiere realizar
dichas restricciones de acuerdo a lo soportado dentro del capitulo descriptivo y que se

muestra en la siguiente tabla:

Sustituyente Soportado en la descripcién
R' R°yR’ H, F, Cl, OCHs, OH,
R? H o F en posicién 7 del anillo de Quinolin — 2 - ona
R’ SCH3, SCH,CH3, OCH;, OCH,CHs, OH, CI, N(CHs),,

Para la reivindicacion 1, se solicita claridad sobre los valores p+1y p+2, debido a que en el
capitulo descriptivo no se muestran dichos sustituyentes en los que R1 y R2 forman
conjuntamente un ciclo.

Las reivindicaciones 5y 6 no son concisas porque se muestra una cantidad apreciable de
compuestos. Se solicita restringir la cantidad de compuestos a aquellos que hayan sido
probados, que tengan la mejor actividad, los cuales representan verdadero y legitimo
interés para el inventor.

Para la reivindicacion 7, se sugiere eliminar la palabra “uso”, dado que la intencién de esta
reivindicacion es proteger las composiciones farmacéuticas de los compuestos de las
reivindicaciones 1 a 6. Se recuerda que el uso no se considera patentable. Se solicita
cambiar el enunciado de esta reivindicacion.

Las reivindicaciones 11, 12 y 13 se consideran redundantes de la reivindicacion 10,
porque cada una de estas pretende proteger cada paso de todo el proceso explicito dentro
de la reivindicacién 10. Se sugiere eliminar estas reivindicaciones y las ideas adicionales,
agregarlas a la reivindicacion 10 segun sea el paso de cada proceso.

Para estas mismas reivindicaciones se solicita especificar los acidos de Lewis, los metales

del trifluoroepoxipropano, metales alcalinos y demas reactivos que intervinieron en el
proceso.
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6. Unidad de Invencién (Art 25 D 486)

La solicitud no cumple con el requisito de Unidad de Invencién porque dentro de la misma
se han identificado 3 Grupos Inventivos diferentes que son los siguientes:

» Grupo Inventivo 1: Compuestos de la formula | y sus respectivas composiciones y
obtencién de los mismos, de acuerdo a las reivindicaciones 1 a 15, 18y 21,

5
R" on
“_|..cF,

« Grupo Inventivo 2: Proceso de sintesis de los compuestos de la formula VIII, de acuerdo
a las reivindicaciones 16 a 19.

* Grupo Inventivo 3: Proceso de sintesis de los compuestos de la formula IX, de acuerdo a
las reivindicaciones 17 a 20.

Estos 3 Grupos Inventivos no son parte de un concepto inventivo comun. Ademas, el
compuesto de formula VIt esta divulgado en Tetrahedron 2003: 59 (49); 9839 - 9847 (ver
la pagina 9840, tabla 1, compuesto 9i), mientras que el compuesto de férmula X se divulga
en WO03082787 (ver pagina 125, compuesto 11)

Se sugiere presentar las Solicitudes Divisionales para cada uno de los Grupos Inventivos o
se sugiere limitar la solicitud a un solo Grupo Inventivo, eliminando de la misma los demas
Grupos Inventivos.

7. Determinacion del Estado de la Técnica
El Estado de la Técnica se determiné con base en la fecha de solicitud de prioridad:

Noviembre 22 de 2007 y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto
de esta solicitud:

item Documento Titulo Fec.ha Cf‘?
Publicacion
Rearranged pentanols, a method for the production Junio 16 de
b1 US$20050131226 thereof, and their use as antiphlogistics 2005

D1: Divulga compuestos que pueden actuar como agentes antiinflamatorios
http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?F T=D&date=2005
0616&DB=&locale=en _EP&CC=US&NR=2005131226A1&KC=A1&ND=1

MH 2
C‘TF‘

R TNH
éz

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Nivel Inventivo (Art 18 D 486)

Para el Grupo Inventivo 1
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La reivindicacion 1 divulga un compuesto que responde a la férmula general (1) donde...
(Folios 163 a 165, lineas 1 a 13)

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estadc de ia Técnica:

Solicitud D1
Compuesto de la Formula | Compuesto de la Formula |
Lo “T/OH
"l O“'\\l/fﬂ!
5 NH
) L
R l; & ! R UNH
R N0 | F'lz
: e , ,
R! ' R" es un fenil opcionalmente sustituido por alquilo,
. " alcoxi, halbégeno, OH, CN o NO,
R |
h .
R™ ™ DondeR' R%yR®sonH, F, Cl, OCH,, OH, ﬁ’
S R® es un anillo aromatico heterociclico '1
opcionalmente sustituido por carbonil, haldégeno,
OH o alquilo.
rR* N" "OpondeR*esHoF a
CF’ R’ es perfluoroalquilo
R® es alquilo o alquenilo .

S
o
‘ !
&
i s !
L i

D1 es considerado el Estado de la técnica mas cercano a la invencion, porque divulga
compuestos derivados de pentanol aril sustituidos con actividad antiinflamatoria con las
caracteristicas técnicas esenciales descritas en la tabla anterior. (D1: Pagina 1, parrafos 7
a 30y pagina 2, parrafo 31).

La diferencia entre la invencién y D1 consiste en que dentro de la invencion R® puede ser
alquilo o alquenilo, excepto isopropil o 1 — propen — 2 — il, mientras que en D1 en dicha
posicidn el sustituyente puede ser isopropil 0 1 — propen - 2 —l.

Esta diferencia parece no conceder algun efecto técnico inesperado o ventajoso a los
compuestos de esta invencién con respecto a lo divulgado den D1, debido a que en
ninguno de los dos documentos se muestra algun tipo de determinacién cuantitativa que
demuestre que los respectivos compuestos poseen actividad antiinflamatoria y por lo tanto
no se pueden comparar ni deducir cual de los dos tiene mejor actividad antiinflamatoria.

El Problema técnico Objetivo que se pretende resolver es el siguiente: ; Cémo modificar los
compuestos divulgados en D1 para obtener otros compuestos alternativos que posean
actividad antiinflamatoria?

Aungue D1 no divulgue otro tipo de sustituyentes diferentes a los que se exceptian en la
invencién, se puede sugerir que la presencia de otro grupo alquilo diferente en dicha
posicion al parecer no influya de manera predominante sobre la actividad de estos
compuestos.

Por lo tanto, una persona versada en la materia y conocedora de los conceptos divulgados
de D1, sin ningun esfuerzo, puede cambiar el isopropil o el 1 — propen — 2 — il por otro
grupo alquilo o alquenilo y de esta manera llegar a los compuestos propuestos en esta
invencién de manera obvia o evidente.

En consecuencia, la reivindicacion 1, de acuerdo a lo divulgado en D1, carece de Nivel
Inventivo.

Las reivindicaciones 2 a 6, 9 y 21, dependientes de la reivindicacién 1, no mencionan

caracteristicas inventivas adicionales a los compuestos de la reivindicacion 1, por lo que
estas reivindicaciones, también carecen de Nivel Inventivo.
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9. Conclusion

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

226

ltern

Documento

Reivindicaciones afectadas

Requisito que afecta

US20050131226

1a6,9y 21

Nivel inventivo

D1

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisién 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 notificacidén 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 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

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

3 0 oct. 20

Elaborado por: Alexander Ramirez Reyes O

N

Revisado por: Gloria Jacqueline Alfonso
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