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Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

RESOLUCION NO: 27439
Por la cual se deniega una patente de invencion

Rad. PCT/10-134179

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las conferidas en el numeral 26
del articulo 3° del Decreto 4886 de 2011, y

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 28 de octubre
de 2010, con el N° 10-134179-00000-0000, por la(s) sociedad(es) Astrazeneca AB.,
entré a fase nacional la solicitud de patente de invencion titulada "DEPOSITO
FARMACEUTICO QUE COMPRENDE N-{5-[(CICLOPROPILAMINO) CARBONIL] -2-
METILFENIL} -3-FLUORO-4-(PIRIDIN-2-ILMETOXI) BENZAMIDA", que corresponde
a la solicitud internacional PCT/GB2009/050353 del 09 de abril de 2009.

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la
Propiedad Industrial N° 631 del 22 de agosto de 201, sin que se hubieran presentado
Qposiciones por parte de terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 20098, notificado por
fijacion en lista el 06 de noviembre de 2012, se requirié a la solicitante en los términos
del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina para que
presentara respuesta a las observaciones de caracter técnico, relacionadas con la
patentabilidad o cumplimiento de los requisitos establecidos por esta Decision para la
concesion de la patente.

CUARTO: Que la solicitante mediante escrito radicado bajo el N° 10-134179-00009-
0000 del 12 de marzo de 2013, respondid oportunamente el requerimiento formulado y
presentd nueva(s) reivindicacién(es) 1 a 10 que remplaza(n) las originalmente
presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas en el examen
de fondo. Se aceptd el nuevo capitulo reivindicatorio presentado, comoquiera que se
ajusta a las prescripciones contenidas en el articulo 34 de la Decision 486.

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el articulo 14 de la Decision 486 expedida
por la Comisién de la Comunidad Andina “Los pafses miembros otorgarén patentes
para las invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos fos campos de la
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de
apficacion industrial.”
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SEXTO: Que las reivindicaciones 1 a 10, no cumplen con el requisito de nivel
inventivo. Lo anterior, de acuerdo con las siguientes consideraciones:

6.1. Objeto de la invencién

El problema técnico consiste en la necesidad de un depdsito farmacéutico, en donde
el principio activo pueda ser proporcionado en una concentracion alta sostenida en el
sitio de administracion, para proveer su liberacibn de manera controlada y/o
sostenida, y a su vez sea hidroliticamente estable. Para resolver este problema
técnico, la solicitud en estudio proporciona un depdsito farmacéutico (composicidn)
que comprende microparticulas © nanoparticulas del compuesto N-{5-
[(ciclopropilaming) carbonil] -2-metilfenil} -3-fluoro-4-(piridin-2-ilmetoxi) benzamida, y
un polimero biodegradable de acido lactico-acido glicélico.

6.2. Determinacion del estado de la técnica

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 09 de abril de 2008, que
corresponde a la fecha de presentacion de la solicitud de cual se invoca prioridad.

Consultadas las fuentes de informacion con que se cuenta, se encontrd (encontraron)
el (los) siguiente(s) documento(s) que anticipa(n) el objeto de esta solicitud:

N° Documento Titulo Fecha de publicacion

Amide derivatives Bearing A

D1 Cyclopropylaminoacarbonil Julio 7 de 2005
W02005061465 Substituent useful as cytokine
I Inhibitors
b2 US5876761 Sustained Release Formulations Of Marzo 2 de 1999

water Soluble Peptides

D1! divulga un compuesto de la formula |, procedimientos para su preparacion,
composiciones farmacéuticas que lo contienen y su utilidad en el tratamiento de
enfermedades o condiciones médicas mediadas por citoquinas.

Pagina2de 6
Al contestar favor indique el nimero S Sede Centro: Carrera 13 No. 27-00 pisos 2, 5, 7 y 10 PBX: 5870000
de radicacion gue se indica a continuacion: Sede CAN: Av. Carrera 50 No. 26- §5int. 2 Tel 5737020
Cod Verificacion: 1672091716 Call Center 5920400. Linea gratuita Nacional 01800-910165

web: www,sic.gov.co e-mail: contactenos@sic.gov.co
Bogota D.C. Colombia



Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

resoLucion No: 27439
Por fa cual se deniega una patente de invencion

Rad. PCT/10-13417¢9

D2? ensefia microparticulas que comprenden una matriz polimérica, preferiblemente
PLGA y formulaciones de liberacidn sostenida que contienen dichas microparticulas
y el uso de dichas formulaciones en el tratamiento de acromegalia y cancer.

6.3. Nivel Inventivo.

Segln lo dispuesto en el articulo 18 de la Decisién 486. “Se consideraré que una
invencion tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada
en la materia técnica correspondiente, esa invencién no hubiese resulftado obvia ni
se hubiese derivado de manera evidente del estado de la técnica”,

En el presente caso, el depdsito farmacéutico reclamado en la solicitud no tiene nivel
inventivo, teniendo en cuenta que la reivindicacion 1 se refiere a: “Un depdsito
farmacéutico que comprende microparticulas o nangparticulas de N - {5-
[(ciclopropilamino)carbonil]-2-metilfenif} - 3 - fluoro - 4 - (piridin-2-imetoxi)
benzamida o una sal farmaceuticamente aceptable de la misma...” (Ver pagina 6 del
radicado Ne 10-134179-00009-0000).

La siguiente tabla presenta la comparacién entre las caracteristicas técnicas
esenciales de la solicitud estudiada, mencionadas en la reivindicacién 1, y las
reveladas en el (los) documento(s) D1 y D2 que representa{n) el estado de la
tecnica;

Tabla1
. A D2 -
Caracteristicas esenciales D1
- .| Compaosiciones que | Composiciones que
Un deposito farmaceutico comprenden: comprenden:

(composicién) que comprende:

microparticulas 0
nanoparticulas de N - {5-
[ (ciclopropilaming) carbonil ]
-2-  metilfenil}-3-fluore- 4 -
{ piridin-2-ilmetoxi) benzamida%
o una sal farmacéuticamente
aceptable de la misma vy,

Otro principio activo

El compuesto N - {5-
P { .Microparticulas

[ (ciclopropilaming) carbonil ] -2-
metilfenil}-3— fluoro - 4 - (piridin-
2-ilmetoxi ) benzamida o una sal
farmacéuticamente aceptable

No menciona Matriz polimérica de PL
Un polimero biodegradable de
acido lactico-4cido glicélico,
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Como se dijo anteriormente, los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la
técnica cercano a la invencién definida en la reivindicacion 1, porque D1 divulga el
compuesto N - {5- [(ciclopropilamino)carbonil | -2- metilfenil } - 3 ~ fluoro - 4 - (piridin-2-
ilmetoxi) benzamida o una sal farmacéuticamente aceptable (e).43), los cuales se
incluyen en composiciones farmacéuticas.

La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacién 1, y las composiciones del
documento D1 consiste en que esta menciona el polimerc biodegradable de acido
lactico-acido glicélico (PLGA).

El efecto que logra el incluir el polimerc biodegradable de &cido lctico-acido glicolico
(PLGA) es la entrega de liberacion prolongada o sostenida del compuesto N - {5-
[ (ciclopropilamino)carbonil ]-2-metilfenil }-3—fluoro-4-(piridin-2-ilmetoxi) benzamida.

El problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede formular
asi: ¢Como modificar las composiciones farmacéuticas que comprenden el compuesto
N- {5-[(ciclopropilamino) carbonil]-2-metilfenil }-3—fluoro-4-(piridin-2-ilmetoxi) benzamida,
divulgado en D1, para obtener una composicion de liberacion prolongada o sostenida?.

Sin embargo, en D2 se divulgaba composiciones en forma de microparticulas (col. 7,
lineas 45-51) en las cuales se utilizan polimeros para obtener un sistema de entrega
sostenido de principios activos, en donde dicho copolimero es lactido:glicolido, PLGA
(ejs. 1 a 5) el cual genera un medio acido para la liberacién del principio activo (col.10,
literal C), y esta en proparciones de 75:25 a 25:75 (col. 7, lineas 15-44).

Por otro lado cabe mencionar, que los ejemplos 1y 2 de la presente descripcion (pags.
20 a 24) muestran la obtencion de microparticulas del compuesto N - {5-
[ (ciclopropilamino)carbonil]-2- metilfenil }-3 — fiuoro- 4-( piridin-2-ilmetoxi ) benzamida
con el copolimero PLGA, en proporciones de 50:50 y de 95:5, las cuales presentan un
perfil de liberacion a tiempos diferentes, lo cual estd de acuerdo con io conocido en el
arte previo® que divulga micro y nanoparticulas obtenidas con el copolimero PGLA,
mediante la técnica de microencapsulacion la cual presenta ventajas (pag. 2477, col.
derecha numeral 3) como son: estabilidad, rendimiento y calidad si presentar
agregacion o adherencia de las microparticulas), también se muestra que se puede
utilizar el copolimero en las proporciones 50:50 y 85:15 (pag 2482), ademas se
concluye que se pueden encapsular diferentes principios activos utilizando el
copolimero biodegradable PLGA, para ser entregados en diferentes periodos de tiempo
y por diferentes rutas, donde el perfil de liberacion se puede variar por el ajuste de la
composicion del PLGA (diferentes proporciones pag. 2484). Ademas, segin lo

3 The manufacturing techniques of various drug loaded biodegradable poly(lactide-co-glycolide) (PLGA)
devices. Biomaterials 21 (2000) 2475)2490  Rajeev A. Jain*
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ensefiado por Horisawa® se confirma que el copolimero PLGA se puede utilizar en
proporciones de entre 100:0 a 5050 (pag. 405, tabla 1), en composiciones
emulsionadas como micro o nanoparticulas para la entrega prolongada o sostenida del
principio activo dexametasona, en el tratamiento de la osteoartritis, las cuales se
administran por inyeccién directa intraarticularmente (pag 403).

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia, conociendo
el arte previo citado, incluiria el PLGA en las proporciones ya conocidas en D2, en las
composiciones del compuesto N - {5-[(ciclopropilamino)carbonil ]-2-metilfenil}-3— fluaro
-4-(piridin-2-imetoxi) benzamida, divulgado en D1 para lograr asi el objeto de la
reivindicacién 1 de la solicitud. Por lo cual se considera obvia y por lo tanto, sin altura
inventiva.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 a 10 no mencionan caracteristicas
inventivas adicionales, se considera que tales reivindicaciones tampoco tienen nivel
inventivo.

Es oportuno aclarar que, los documentos D1 y D2 por separado no revelan todas las
caracteristicas técnicas de la invencién, por lo tanto no afectan la novedad del deposito
farmacéutico reivindicado, pero estos en conjunto si afectan el nive! inventivo porque ya
se conocian que se podian obtener dichas composiciones con el copolimero PLGA
para el mismo fin, que es la entrega de principios activos mediante liberacion sostenida
en diferentes tiempos, variando las proporciones de acido lactico y acido glicolico.

En conclusion, teniendo en cuenta que los argumentos de la solicitante no desvirtan
de manera alguna las objeciones a la patentabilidad ya sustentadas, el Superintendente
de Industria y Comercio,

RESUELVE:

ARTICULO PRIMERO: Denegar la patente de invencién a la creacion titulada
'DEPOSITO FARMACEUTICO QUE COMPRENDE N-{5-[(CICLOPROPILAMINO)
CARBONIL] -2-METILFENIL} -3-FLUORO-4-(PIRIDIN-2-ILMETOXI) BENZAMIDA”.

ARTICULO SEGUNDO: Notificar el contenido de la presente resolucion a la(s)
sociedad(es) Astrazeneca AB., entregandole(s) copia de la misma y advirtiéndole(s)
que contra ella(s) procede el recurso de reposicion, ante el Superintendente de

4 Prolonged Anti-Inflammatory action of DL-Lactide/Glycolide Copolymer Nanospheres Containing
Bethametasone Sodium Phosphate for Intra-Articular Delivery System in Antigen-induced Arthritic
Rabbit Pharmaceutical Research, Vol. 19, N° 4, Abril 2002.
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Industria y Comercio, el cual podra ser interpuesto en el momento de la notificacion o
dentro de los cinco (5) dias habiles siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogota D.C., el 10 May 2013

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA'Y COMERCIQ,

T

PABLO FELIPE ROBLED TILLO

Doctor(a)
ALICIA LLOREDA RICAURTE
notificacionespatentes@lloredacamacho.com

Elabord: Lyna Del Carmen Mordecay Duncyer
Revist: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo ™
Reviso: Jose Luis Salazar Lopez ©

Aprobé: Jose Luis Londofo Fernandez *
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