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DEP: 2020 DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES EVE: 378 FASE NACIONAL INCLUIDO CAPITULO |
TRA: 11 PCT-PATENTE DE INVENCION CAPITULOS I Y I FOLIOS: 9

ACT: 519 PRESENTACION

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
2020
Bogota, D.C.,

Abogado(a)/Sefior(a)
ALICIA LLOREDA RICAURTE
NOTIFICACIONMARCAS@LLOREDACAMACHO.COM

Asunto: Radicacion: 11-39945- -5

Tramite: 11

Evento: 378

Actuacion: 519

Oficio: 901

Folios: 9
Patente de Invencion X Patente de Modelo de Utilidad
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) X Capitulo | X | Capitulo Il
No. Solicitud Internacional PCT/EP2009/65354
Fecha de Presentacion Internacional 18/11/2009

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 21 a 123 31/Marzo/2011

Reivindicaciones: Folios 124 a 134 31/Marzo/2011
Folios 139 a 149 18/Abril/2011

Prioridad: EP 08170188.0 28/Noviembre/2008

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

De acuerdo con lo establecido en el numeral 1.2.2.2 del capitulo primero del Titulo 10
de la Circular Unica para efectos del examen de patentabilidad, se tendra en cuenta la
tasa pagada por el solicitante al momento de comenzar el examen para las
reivindicaciones adicionales; esto es que cuando la solicitud contenga mas de diez (10)
reivindicaciones y no se haya pagado la tasa complementaria, sélo se estudiaran las
cubiertas por la tasa pagada.
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Para el caso de la presente solicitud, al verificar la tasa pagada, todo el ultimo capitulo
reivindicatorio presentado se tendr& en cuenta para realizar el examen de
patentabilidad.

Titulo de la solicitud: “Arilciclohexiléteres de dihidro-tetraazabenzoazulenos para su uso
como antagonistas del receptor V1A de vasopresina”.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de desarrollar compuestos que
actuen como moduladores de receptor de la V1a y en particular como antagonistas del
receptor, puesto que actlan en diferentes estados patolégicos, que posean selectividad
para evitar efectos secundarios no deseados.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
-R

2

de la férmula | R donde los radicales estan debidamente definidos (folios
31 a 32) que actuan como moduladores del receptor de la Vl1a y en particular como
antagonistas de la misma.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): C 07 D 487/04.

4. Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (d))

El objeto de las reivindicaciones 20 y 22 no es patentable de acuerdo con el Art y literal
citado, ya que se trata de emplear para el tratamiento humano.

5. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (Art 14y 21 D 486)
El uso de la reivindicacién 19 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.
6. De la Solicitud de Patente

Titulo

El titulo no corresponde con el objeto de la solicitud porque el termino uso no debe ser
empleado puesto que el uso no es ptentable, por lo cual se sugiere al Solicitante hacer
la correccion necesaria.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las reivindicaciones 1 a 17 no se encuentran debidamente soportadas en la descripcion
puesto que en las realizaciones preferidas sélo hace referencia a la preparacién de los
compuestos mencionados en la tabla 1, lo cual no evidencia la actividad de todos los
compuestos. Se sugiere restringir la solicitud a una razonable cantidad de acuerdo al
tipo de compuestos que ha sido sintetizado y probado, es decir, que se encuentran
debidamente soportados en el capitulo descriptivo. Teniendo en cuenta la descripciéon
en los ejemplos se encuentra:
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Tabla 1. Ejemplos de los compuestos soportados
Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados

- | OYS T o OO

. £ [ “
R2 - a "N\ér? '? —F-NJk| / Z;_.__
DS IR T R S S e .
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El solicitante debe definir especificamente la materia y el alcance de la invencion a
través de las caracteristicas técnicas esenciales que se encuentren enteramente
soportadas en la descripcion.

En la reivindicacion 1 la expresion “0” es disyuntiva, lo que quiere decir que es
alternativo emplear el significado de un radical u otro, lo que originaria compuestos
estructuralmente diferentes debido a la amplia definicion de los radicales.

La reivindicacién 1 no es concisa porque R' y R? se definen de manera imprecisa,
puesto que en los grupos funcionales, arilo y heteroarilo no se menciona cuantos
atomos de carbono tiene y cuales son los heteroatomos.

Las reivindicacion 21 hace referencia a una composicion farmaceutica pero no se
mencionan los componentes y las proporciones de los mismos, por lo tanto se sugiere
mencionar cuales son los componentes y sus proporciones. Ademas no se encuentra
debidamente sustentada puesto que en las realizaciones preferidas no se menciona la
actividad de dichas composiciones con sus respectivas proporciones.

7. 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, Noviembre 28 de 2008 y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicaciéon*
D1 WO02005068466 “Compounds useful in therapy” 28/Julio/2005
“triazolobenzodiazepines and their use as
D2 W02006021882 vasopressin antagonists” 02/Marzo/2006

A
Z
R1/ \n/

El documento D1™ divulga un compuesto de formula (1) % Y 0 su derivado
farmacéuticamente aceptable, donde X es NR 6 O; W es N o CH; Y y Y’ son H, halégeno, OH, CF;, CH,

10URL:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
CC=WO&NR=2005068466A1&KC=A1&FT=D&ND=3&date=20050728&DB=EPODOC&Iocale=en_EP
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entre otros; A es un anillo heterociclico que al menos tienen un N; Z es un enlace directo, alquil C.s 0
cicloalquil Csg; R* es R?, OR?, OR®-R*, entre otros, empleados como antagonistas del receptor humano
V1A (Pag. 1, lineas 6 — 13; P4g. 3; reivindicaciones 14 y 15).

\>_\N,R

El documento D2? divulga un compuesto de férmula (I) GDQ , donde R: H, alquil Cys,

COR?, SO,,entre otros, donde R* es alquil Ci.; A es un anillo fenil o p|r|d|n|I los cuales exhlben actividad
de antagonista de vasopresina (Pag. 1, lineas 25 — 27; Pag. 2, lineas 13 — 20),)

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D486)

-R

N \’N
Q'NJ::N

La reivindicacién 1 consiste en un compuesto de formula (1) R , donde los
sustituyentes R, R? y R? estan debidamente definidos (folios 139 a 140).

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D1 D2
Compuesto de formula |
- Compuesto de formula (1) Compuesto de formula ()
_— N’
\>_
5 / % N""R
R1/Z\”/N X
N \,N o .
N—" N y © Y
R®
X:NR 6 O,
donde R es
H, alquilo C..
R3ZC| oF ) SOz-
. N
N—N alquilo Cy.¢ NT \>
i A »\ /LN N R M, alquil
, - w W:N o CH -, algui
2 R*H, alquilo C,. " Cre, CORY,
N Sustuido, - YyY:H alquil Cy.
" (CH)q-R?, donde ARASR qull =
> ! v geno,
R®* es fenllt?, Y OH. CFs, cl
entre otrois,“- CH, alquil
(CHZ)'NR, RY, Cis, €ntre
S(0),-alquilo C;. otros
12, €ENtre otros
_R R*:arilo o A: anillo , | A:anillo fenil
heteroarilo @/ heterociclico N o piridinil
sustituido o sin R1/z\n/ que al
sustituir por A, . menos
donde A es o tienen un N
halégeno, ciano, Z:enlace
Oh, entre otros directo,

2IURL :http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
CC=WO&NR=2006021882A1&KC=A1&FT=D&ND=3&date=20060302&DB=EPODOC&Iocale=en_EP
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alquil Cys 0
cicloalquil
C3-8
R%: R?, OR?,
OR3-R%,
entre otros,
donde R?y
R*es H,
cicloalquil
Css, €ntre
otros, R® es
un enlace
directo o
a|C]UI| Cis

Los documentos D1 y D2 son considerados el estado de la técnica mas cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 1 porque:
N—N
[ 3
A w

N X

Z
R1/ \n/

(o}

El documento D1 divulga un compuesto de férmula (I) Y Y 0 su
derivado farmacéuticamente aceptable, donde X es NR 6 O, donde R es H, alquilo C150
SOz-alquilo Ci.5; W es N o CH; Y y Y’ son H, halégeno, OH, CF3, CH, alquil Cis, entre
otros; A es un anillo heterociclico que al menos tienen un N; Z es un enlace directo,
alquil C1s o cicloalquil Css; R* es R?, OR? OR3-R*, entre otros, donde R? y R* es H,
cicloalquilo Css, entre otros, R® es un enlace directo o alquil Cis (Pag. 3) empleados
como antagonistas del receptor humano V1A (Pag. 1, lineas 6 — 13).

%N,R

El documento D2 divulga un compuesto de férmula (1) &) , donde

R: H, alquil C16, COR?, SO,,entre otros, donde R* es alquil Ci; A es un anlllo fenil o
piridinil (P4g. 2, lineas 13 — 20), los cuales ehiben actividad de antagonista de
vasopresina (Pag. 1, lineas 25 — 27)

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 1 y el compuesto del

~R
Z ©/
R1/ \n/

documento D1 consiste en el grupo , mientras que en D1 es un o}
, siendo A un heterociclo.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 y el compuesto del

e

-R N

documento D2 consiste en el grupo , mientras que en D2 es ,
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siendo A un anillo piridinil o fenil.

El efecto que lograria las diferencias estructurales, el tipo de anillo, antes mencionada
en el compuesto de formula | de la reivindicacion 1, en cuanto a su accion como
moduladores de receptor de la V1a y en particular como antagonistas del receptor, no
puede ser determinado toda vez que no existe alguna evidencia que indique que dichas
diferencias estructurales, otorgan al compuesto ahora reivindicado una ventaja técnica
sobre los compuestos ya conocidos en la anterioridad D1 o D2.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo a resolver consiste en plantear una alternativa
a los compuestos de férmula | conocidos segun D1 o D2 para que sea mas eficiente su
accién como moduladores de receptor de la V1a y en particular como antagonistas del
receptor.

Teniendo en cuenta lo expuesto anteriormente, la personas de nivel medio versada en
la materia derivara de manera obvia los compuestos descritos en la reivindicacién 1 de
la presente invencion a partir de las ensefianzas del documento D1 o D2 toda vez que
las diferencias se limitan a colocar otro tipo de anillo al grupo central, sin que ese hecho
confiera una mayor accion como moduladores de receptor de la Vl1a y en particular
como antagonistas del receptor.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 — 17 no mencionan caracteristicas
inventivas adicionales, tampoco pueden ser consideradas inventivas.

Conclusion:
Las reivindicaciones 1 — 17 cumple el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumplen
con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

La reivindicacién 21 consiste en una composicion farmacéutica debidamente definido
(ver folio 202)

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D1 D2
Composicién farmacéutica que Composicién farmacéutica que Composicién farmacéutica que
comprende: comprende: comprende:
Como ingrediente activo un
compuesto de formula | Como ingrediente activo un

Como ingrediente activo un

X m t formula (I
compuesto de formula (1) compuesto de formula (1)

N"N

N—N AN
[\ )1\ > N, ~R
)\X N N

-R
3
Z
R1/
N o .
=N
N
2.’

Cl
R
i NN X:NR 6 O, —~N R: H, alquil
/4 % donde R es /N“\ \>_\ _R Crs, CORI,
Nj\‘\m a. w H, alquilo C.. N N donde R* es
_,)““"hf RiCloF X 8 0 SO»- alguil Cy6
Rz’N alquilo C1s |
R2H, alquilo Cy. Y Y' W:N o CH
12, Sin sustituir o Cl
sustituido, - YyY:H,
(CH2)g-R?, donde halogeno,
R? es fenilo, OH, CF3!
entre otros; - CH, alquil
(CHz)rNRiR", Cis, €ntre
S(0),-alquilo C,. otros
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12, €ntre otros
A: anillo
heterociclico
que al
menos
tienenun N
Z:enlace
directo,
R':arilo o alquil Ci5 0
-R heteroarilo cicloalquil
sustituido o sin A Css L .
sustituir por A, 1.-Z O/ R%: R?, OR? A: an_ﬂ!glfglnll
donde A es \ﬂ/ OR®*R’, O pindint
halégeno, ciano, ‘ entre otros,
Oh, entre otros donde R?y
R*esH,
cicloalquil
Css, entre
otros, R® es
un enlace
directo o
alquil Cy.5

Los documentos D1 y D2 son considerados el estado de la técnica mas cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 21 porque:

El documento D1 divulga una composicion farmacéutica cuyo ingrediente activo es un
compuesto de formula (1) (reivindicaciones 14 y 15). Donde el compuesto de férmula (1)
N—N
[ 3
A w \
N
R
T
Y Y 0 su derivado farmacéuticamente aceptable, donde X es NR
0 O, donde R es H, alquilo C150 SO:-alquilo Ci.5; Wes N o CH; Yy Y’ son H, halégeno,
OH, CF3, CH, alquil Ci, entre otros; A es un anillo heterociclico que al menos tienen un
N; Z es un enlace directo, alquil C1 o cicloalquil Css; R* es R?, OR?, OR®-R*, entre otros,
donde R? y R* es H, cicloalquilo Css, entre otros, R® es un enlace directo o alquil Cis

(Pag. 3) empleados como antagonistas del receptor humano V1A (Pag. 1, lineas 6 —
13).

El documento D2 divulga una composicion farmacéutica cuyo ingrediente activo es un
compuesto de férmula () (reivindicacion 11). Donde el compuesto de formula (1)

%N,R

&) c , donde R: H, alquil C1.s, COR?, SO,,entre otros, donde R* es

alquil Ci6; A es un anlllo fenil o piridinil (Pag. 2, lineas 13 — 20), los cuales ehiben
actividad de antagonista de vasopresina (Pag. 1, lineas 25 — 27)

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 21 y la composicion es en
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-R
el compuesto del documento D1 consiste en el grupo , mientras que en D1 es
(-
R1/Z\H/N
un o . , siendo A un heterociclo.

La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacion 21 y la composicion es en
-R

el compuesto del documento D2 consiste en el grupo , mientras que en D2 es

s
N

, siendo A un anillo piridinil o fenil.

El efecto que lograria las diferencias estructurales, el tipo de anillo, antes mencionada
en el compuesto de formula | ingrediente activo de la composicién de la reivindicacion
21, en cuanto a su accién como moduladores de receptor de la Vl1a y en particular
como antagonistas del receptor, no puede ser determinado toda vez que no existe
alguna evidencia que indique que dichas diferencias estructurales en el compuesto,
otorgan a la composicion ahora reivindicada una ventaja técnica sobre las
composiciones ya conocidos en la anterioridad D1 o D2.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo a resolver consiste en plantear una alternativa
a las composiciones conocidas segun D1 o D2 para que sea mas eficiente su accion
como moduladores de receptor de la Vla y en particular como antagonistas del
receptor.

Teniendo en cuenta lo expuesto anteriormente, la personas de nivel medio versada en
la materia derivara de manera obvia las composiciones descritas en la reivindicacién 21
de la presente invencion a partir de las ensefianzas del documento D1 o D2 toda vez
que las diferencias estan en el compuesto donde se limitan a colocar otro tipo de anillo
al grupo central, sin que ese hecho confiera una mayor accibn como moduladores de
receptor de la V1ay en particular como antagonistas del receptor.

Conclusion:
Las reivindicacion 21 cumple el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumple con el
requisito de nivel inventivo (Art. 18).

9. Conclusion

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

item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 W02005068466 1-17y21 Nivel Inventivo
D2 W02006021882 1-17y21 Nivel Inventivo
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En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comision 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.

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.

Finalmente, se le recuerda al solicitante que si como respuesta a este requerimiento llegara
a modificar el capitulo reivindicatorio y éste contenga mas de diez (10) reivindicaciones, no
pagard la tasa de modificacidbn voluntaria pero si la correspondiente al pago por
reivindicacion adicional.

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 (c)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha 2013-01-29

Elabord: Mayra Alejandra Quintero
Revisoé: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo
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