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REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

Resorucion No: 50000
Por la cual se deniega una patente de invencion

Rad.PCT/10-121065

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 30 de septiembre
de 2010, con el N° 10-121065-00000-0000, por la(s) sociedad(es) Boehringer Ingelheim
International GMBH, entré a fase nacional la solicitud de patente de invencion titulada
“DERIVADOS DE 1-HETEROCICLILO-1,5-DIHIDRO-PIRAZOLO[3,4-DIPIRIMIDIN-4-ONA
Y SU USO COMO MODULADORES DE LA PDESA”, que corresponde a la solicitud
internacional PCT/EP2009/053907 del 01 de abril de 2009.

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad
Industrial N° 632 del 20 de septiembre de 2011, sin que se hubieran presentado opaosiciones
por parte de terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 22723, notificado por
fijlacion en lista el 18 de diciembre de 2012, se requirid a la solicitante en los términos del
articulo 45 de la Decision 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° 10-121065-00006-0000 del
25 de abril de 2013, respondié oportunamente el requerimiento formulado y presentd nueva(s)
reivindicacion{es) 1 a 19 que remplaza(n) las originalmente presentadas, atendiendo de esta
manera las observaciones efectuadas en el examen de fondo. Se acepté el nuevo capitulo
reivindicatorio presentado, comogquiera que se ajusta a las prescripciones contenidas en el
articulo 34 de la Decision 486.
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QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el articulo 14 de la Decision 486 expedida por la
Comisién de la Comunidad Andina “Los paises miembros otorgaran patentes para las
invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de fa tecnologia,
siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacion industrial."

SEXTO: Que las reivindicaciones 1 a 19, no cumplen con el requisito de nivel inventivo. Lo
anterior, de acuerdo con las siguientes consideraciones:

6.1. Objeto de la invencion

El problema técnico consiste en la necesidad de proporcionar compuestos moduladores de
la PDESA dtiles para el tratamiento de trastornos del sistema nervioso central (SNC).

Para resolver este problema técnico solicitud en estudio proporciona un compuesto de la
formula (1):

He 2
[Rsly/—"[R ]x

Compuesta {l)
6.2. Determinacién del estado de la técnica

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 02 de abril de 2008, que corresponde
a la fecha de presentacién de la solicitud de cual se invoca prioridad.

Consultadas las fuentes de informacién con que se cuenta, se encontrd (encontraron) el
(los) siguiente(s) documento(s) que anticipa(n) el objeto de esta solicitud:
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item | Documento © 7T Titulo [ Fecha de publicacién

D1 | W02004099210 | “6-aryimethyl-substituted pyrazolopyrimidines” Jirlg’”""iemb"e’mm

“PDEY inhibitors for treating type 2 diabetes,
D3 wWO02004096811 metabokic syndrome, and cardiovascular 11/noviembre/2004
disease”

- L. - -

El documento D1Mdivulga pirazolopirimidinas sustituidas por 6-arilmetilo de férmula (1) y su
utilizacion para la fabricacion de medicamentos que permiten mejorar la percepcion, la
capacidad de concentracion y/o la capacidad de memoria. (Fl. 1, resumen)

HN | Y,
Ay
N N
\ b
R Compuesto |

De igual forma, el documento D1 divulga gue los compuestos son inhibidores especificos
de la fosfodiesterasa PDEQA inclusive en el rango nanomolar (FI1.17, tabla 1)

El documento D3™ divulga inhibidores de la fosfodiesterasa 9 (PDE9) de férmula (I} y su
uso para el tratamiento de enfermedades como diabetes, hiperglicemia, dislipidemias, entre
otras (Fl.4)

J\ 10
CHz)xR
(CHzlx Compuesto |

1:http:/iworldwide.espacenetl.com/publicationDetails/originalDocument?
CC=WO&NR=2004099210A1&4KC=A1&FT=0C&ND=4&date=20041118&DB=EPODOC &locale=en_EP

2:httpiiworldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?

DB=EPCDOCE&II=0&ND=3&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&date=20041111&CC=WOENR=2004096811A1&KC=A]
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De igual forma,el documento D3 da conocer los compuestos 4 (Fl. 27) y 13 a 16 (Fl. 29)
caracterizados por ser derivados de la 1-ciclopentil-4-0xo-4,5-dihidro-6-bencil-1H-
pirazolo[3,4-d]pirimidina con la siguiente estructura comun.

Finalmente, el documento D3 divulga que los compuestos evaluados producen una inhibicion mayor
al 40% de la fosfodiesterasa PDE9 en concentracién de 1uM y con IC,, en el caso de algunos

compuestos inferior a 50 nM {FI. 55, resultados).
6.3. Nivel Inventivo.

Segun lo dispuesto en el articulo 18 de la Decision 486: “Se considerard que una invencion tiene nivef
inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada en la materia técnica correspondiente,
esa invencién no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado de manera evidente del estado de la
técnica”.

En el presente caso, los compuestos reclamados en la solicitud no tienen nivel inventivo, teniendo en
cuenta que la reivindicacién 1 se refiere a: “Un compuesto de la férmula (1)..." (Pag.12 del radicado N°
10-121065-00006-0000)

La siguiente tabla presenta la comparacion entre las caracteristicas técnicas esenciales de la solicitud
estudiada, mencionadas en la reivindicacion 1, y las reveladas en el {los) documento(s) D1 y D3 que
representa(n) el estado de la técnica:

Tabla 2
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Como se dijo anteriormente, el documento D3 es considerado el estado de la técnica cercano a la
materia reclamada definida en la reivindicacion 1 porque divulga y ejemplifica inhibidores de la
fosfodiesterasa PDES que presentan estructura de: 1-ciclopentil-4-oxo-4,5-dihidro-6-bencil-1H-
pirazolo[3,4-d]pirimidina.

La diferencia entre la solicitud, definida en la reivindicacién 1 y los compuestos del divulgados en
el documento D3 consiste en que en la solicitud se define el sustituyente en la posicién 1 del anillo
pirazolo[3,4-d]pirimidina  como: (C,-C )heterocicloalquil, que se selecciona entre tetrahidropiranilo,

tetrahidrofuranilo, piperidinilo y pirrolidino mientras que en el documento D3 se define como
sustituyente en este posicién un (C,-C Yheterocicloalquil de forma general.

El efecto que se logra al seleccionar los derivados de la 1-(tetrahidropiranilo o tetrahidrofuranilo o
piperidinilo 0 pirrolidino)-4-oxo-4,5-dihidro-6-bencil-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidina  consiste en
obtener compuestos moduladores alternativos de la PDE9A Utiles para el tratamiento de trastornos
del sistema nervioso central (SNC).

El problema técnico objetivo que pretende resolver esta solicitud se puede formular asi: ¢cémo
obtener compuestos alternativos a los divulgados en el documento D1 moduladores de la PDESA,
utiles para el tratamiento de trastornos del sistema nervioso central (SNC).

Ahora bien, dado que el documento D1 divulga que las pirazolopirimidinas sustituidas por 6-
ariimetilo son inhihidores selectivos de la fosfodiesterasa PDES, dtiles para el tratamiento de
trastornos cognitivos porque mejoran la percepcion, la capacidad de concentracion y de memoria,
y que el documento D1 divulga una seleccidon de compuestos del documento D3 cercanos a los
seleccionados en la solicitud, se puede concluir con centeza que una persona del oficio contaba
con la sugerencia o motivacién razonable para elegir aguellos compuestos que presentaban un
perfil de actividad medida en términos de IC,; similar al que se reporta en los documentos D1 y

D3, esperando conservar la capacidad de los mismos para tratar enfermedades cognitivas, por lo
tanto la seleccion efectuada por el solicitante no presenta efecto técnico inesperado y se considera
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obvia.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 a 19 no mencionan caracteristicas adicionales, se
considera que tales reivindicaciones tampoco tienen nivel inventivo.

En referencia a los argumentos de la solicitante, segun los cuales los compuestos de la solicitud
son activos en el tratamiento de deterioro cognitivo como consecuencia de la sustitucion con un
grupo seleccionado entre: tetrahidropiranilo, tetrahidrofuranilo, piperidinilo, y pirrolidinilo porque
logran cruzar la barrera hematoencefdlica, este Despacho aclara que los compuestos del
documento D1 no presentan como sustituyente en la posicion 1 del anillo pirazolo[3,4-d]pirimidina
un grupo tetrahidropiranilo, tetrahidrofuranilo, piperidinilo, y pirrolidiniio como la solicitud en estudio,
sin embargo, comparten las demas caracteristicas técnicas esenciales y son (tiles para el
tratamiento de deterioro cognitivo de acuerdo con los resultados in vivo del test de ensayo social
de reconocimiento en ratas adultas, efectuado para probar la actividad o accién mejorada sobre
aprendizaje y memoria (FI. 19, lineas 7-33) y puesto que el documento D1 divulga que los
compuestos fueron administrados a los animales en estudio a través de inyeccidn, una persona del
oficio normalmente versada en la materia concluiria sin dificultad que los compuestos del
documento D1 atraviesan la barrera hematoencefélica y ejercen su actividad independientemente
que el sustituyente en la posicién 1 del anillo pirazolo[3,4-d]pirimina corresponda a los indicados
por la solicitante. Por lo cual, la seleccién efectuada por el solicitante se considera obvia.

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

RESUELVE:

ARTICULO PRIMEROQ: Denegar la patente de invencién a la creacion titulada “DERIVADOS DE 1-
HETERQCICLILO-1,5-DIHIDRO-PIRAZOLO[3,4-DJPIRIMIDIN-4-CNA ¥ SU  USO COMO
MODULADORES DE LA PDESA".

ARTICULO SEGUNDO: Notificar el contenido de la presente resolucién a fa(s) sociedad(es)
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Boehringer Ingelheim International GMBH, entregandole{s) copia de la misma y advirtiéndole(s) que
contra ella procede el recurso de reposicion, ante el Superintendente de Industria y Comercio, el cual
podra ser interpuesto en el momento de la notificacién o dentro de los cinco (5) dias hébiles siguientes

aella.
NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogotd D.C., el 26 Ago 2013

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

L =i

PABLO FELIPE ROBLED TILLO

Doctor{a) .
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ

cavelier@cavelier.com

Elabord: Lenin Roberto Guerrero *

Revisd: Consuelo Leguizamon Leguizamon
Revisd: Jose Luis Salazar Lopez ¥

Aprobé: Jose Luis LondoNo Fernandez *
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