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2020
Bogota, D.C.,

Abogado(a)/Sefior(a)
MAURICIO PATINO BONNET
PATMARKS@PRIETOCARRIZOSA.COM.CO

Asunto: Radicacion: 11-43783- -6

Tramite: 11

Evento: 378

Actuacion: 519

Oficio: 213

Folios: 7
Patente de Invencion X Patente de Modelo de Utilidad
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) X Capitulo | X | Capitulo Il
No. Solicitud Internacional PCT/EP2009/61733
Fecha de Presentacion Internacional 10/09/2009

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 23 a 199 08/Abril/2011

Reivindicaciones: Folios 199 a 214 08/Abril/2011

Prioridad: US 61/191,918 11/Septiembre/2008
GB 0900333.6 09/Enero/2009

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.

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.
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Titulo de la solicitud: “Nuevos compuestos de imidazolidina como moduladores del
receptor de androgenos”.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de desarrollar compuestos que
no presenten efectos colaterales, tales como sensibilidad en las mamas o ginecomastia,
debido a la baja selectividad de tejidos, que tengan mejor biodisponibilidad, buena vida
media, buena estabilidad metabdlica y que afecten la actividad de los receptores de
androgenos .

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona compuestos de
Rt
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formula Ib R donde los radicales R*, R%®, R?®, R%*, R%,

R*, R*, R* estan debidamente definidos (Fls. 29 — 33) que afectan la actividad de los
receptores de andrégenos.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): C 07 D 233/60 // 233/66 // A 61K 31/4166 // P 35/00.

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

El objeto de las reivindicaciones 59 — 61 no es patentable de acuerdo con el Art y literal
citado, ya que son para el tratamiento humano de enfermedades.

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

El uso de las reivindicacion 58 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.

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

Las reivindicaciones 1 a 55 no se encuentran debidamente soportadas en la descripcion
puesto que en las realizaciones preferidas sélo hace referencia a la preparacion y
ensayos de actividad 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 descripcion en los ejemplos se encuentra:

Tabla 1. Ejemplos de los compuestos soportados

Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados

R g
-CH3, -CH2-C=N, -CH2CH3, H
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Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados
HO—°
R2 i Ok
Ho-g- HO-5_ )
H1 O 3 D" il Cl HHN.“! n ‘:
R2b RZC ,—k
y H, -CH2CH3, -CH3, !
R3a H, F, Cl, -C=N
R H, Cl, -CF3, -CH3
RAa H
R* -CF3, Cl
R* -C=N, CI
ml 0,1

El solicitante debe definir especificamente la materia y el alcance de la invencién a
través de las caracteristicas técnicas esenciales que se encuentren enteramente
soportadas en la descripcion.

En la reivindicacion 1 la expresiéon “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.

Las reivindicacion 57 hace referencia a una composicién farmacéutica 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, Septiembre 11 de 2008 y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion*
“Inidazolidine derivatives, uses therefor,
D1 | WO2007137874 preparation thereof and compositions 06/diciembre/2007
comprising such”

Rg

El documento D1™ divulga un compuesto de férmula (1) ! , donde X
es O 0 S; R; es alquil lineal o ramificada, cicloalquil, alquenil, alquinil, entre otros, sustituido por el grupo
b, que puede ser halégeno, hidroxil, entre otros; R, es alcoxi, hidroxialquil, alqueniloxi, entre otros; Rs es
H, halogeno, hidroxil, alcoxil, entre otros; Rs y Ry son H, halégeno, hidroxil, alquil lineal o ramificado, entre
otros; R; es H, halégeno, hidroxil, alcoxil, entre otros; Rs y Rs son H, haldgeno, hidroxil, trifluorometil,
entre otros; Rs es H, halégeno, ciano, entre otros, y sal farmacéuticamente aceptable y esteres en la
manufactura de un medicamento para la modulacién de uno o mas receptores de andrégeno (Pags. 5 —
7, reivindicacion 1).

Ry Ry x

10URL:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
DB=EPODOC&II=0&ND=3&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&date=20071206&CC=WO&NR=200713
7874A2&8KC=A2
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8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad
La reivindicacibn 1 consiste en un compuesto de formula Ib
R ]
Ria
R:'_r. C'
— Ria
Rda D
Rt N (R)rms
NWN———R‘I
X .
Ree , donde los sustituyentes R, R#, R®, R*, R%, R* R*,
R, estan debidamente definidos (folios 199 a 201).
Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:
Caracteristicas esenciales D1
compuesto de formula Ib Compuesto de formula |
R .
Ric ORe o Rs Ry
- Ria
pis O N
b
Rl (R)rms Rs N Ry
M N_“‘R"
Y }‘N\
R X Ry Ry x Ry Rg
X006S X:006S
R*: H o alquilo C; — Cs, cicloalquilo C; — C-, R:: alquil lineal o ramificada, cicloalquil, alquenil,
alquenilo C; — Cg, entre otros, donde pueden alquinil, entre otros, sustituido por el grupo b,
estar sustituidos por ciano, halo, entre otros gue puede ser halégeno, hidroxil, entre otros
R?:H, P(O)(OH). y C(O)
R (CH,),C(O)OH, entre otros
ORia . i i i i Ay
R\~ R y R?:H, alquilo C1-Cs, Rz:alcoxi, hidroxialquil,alqueniloxi, entre otros
entre otros
R*:H, halo, ciano, nitro, alquilo C;-Cs, entre otros Rs: H, halogeno, hidroxil, alcoxil, entre otros
R®: H, halo, ciano, nitro, alquilo C1-Cs, entre Rs ¥ Ro; H, hallo.geno, hidroxil, alquil lineal o
otros ramificado, entre otros;
Rz: H, halogeno, hidroxil, alcoxil, entre otros.
ml:0,162
R*y R*: H, halo, ciano, nitro, alquilo C;-Cs, Rs y R4: H, halogeno, hidroxil, trifluorometil, entre
entre otros otros
R**:halo ciano o nitro Rs:H, halogeno, ciano, entre otros
Es posible concluir que las caracteristicas esenciales del compuesto de la

reivindicacion 1 cuando R, R®* y R* son H, habian sido divulgadas previamente en D1
porque de acuerdo con la tabla anterior donde se comparan las caracteristicas técnicas
de la reivindicacion 1 con la anterioridad D1, se concluye que el compuesto de formula
Ib descrito en la reivindicacion 1, ya era conocido en el estado de la técnica como se
evidencia de forma independiente con las anterioridades encontradas.

En consecuencia, la reivindicacién 1 carece de novedad, segun lo divulgado de forma
independiente en cualquiera de los documentos D1.

Las reivindicaciones dependientes 2 — 6, 8, 12, 24 y 30 — 55 no mencionan alguna
caracteristica que haga nuevo al compuesto de la reivindicacion 1, por lo cual se
considera que no son nuevas.
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Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacibn 7 consiste en un compuesto de formula Ib
Rt

R"r. ORZB
- Ra3s
R © T I
Rab {R }m
M N"“R"
X . R .
R , segun las reivindicaciones 1 o 2 donde R* y R* se unen

para formar un anillo ciclopropilo o ciclobutilo.

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

Caracteristicas esenciales D1
compuesto de formula Ib Compuesto de férmula |
Re .
) OR®=
R._r.
- Ria
pis O N .
R"'L' {R ]Im‘l Rs
NYNER"
X Ry R3
Rdr_'
X:006S X:006S
R*: alquilo C; — Cs, cicloalquilo C; — C-, alquenilo | Ri: alquil lineal o ramificada, cicloalquil, alquenil,
C; — Cs, entre otros, donde pueden estar alquinil, entre otros, sustituido por el grupo b,
sustituidos por ciano, halo, entre otros gue puede ser halégeno, hidroxil, entre otros
R?:H, P(O)(OH), y C(O)
R (CH2)n:C(O)OH, entre otros
OR® ] L . . o
R A\ R? y R?*:H, alquilo C1-Cs, Rz:alcoxi, hidroxialquil,alqueniloxi, entre otros
entre otros
R32:H, halo, ciano, nitro, alquilo C;-Cs, entre otros Rs: H, halogeno, hidroxil, alcoxil, entre otros
R%: H, halo, ciano, nitro, alquilo C-Cs, entre Rs Y Ro; H, hal_o_geno, hidroxil, alquil lineal o
otros ramificado, entre otros;
R-: H, halogeno, hidroxil, alcoxil, entre otros.
ml1:0,162
R*y R*: H, halo, ciano, nitro, alquilo C;-Cs, Rs y R4: H, halogeno, hidroxil, trifluorometil, entre
entre otros otros
R*:halo ciano o nitro Rs:H, halogeno, ciano, entre otros

El documento D1, considerado el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 1, divulga un compuesto de férmula (I)

) \
h BoX " , donde X es O 6 S: R; es alquil lineal o ramificada,

cicloalquil, alquenil, alquinil, entre otros, sustituido por el grupo b, que puede ser
halégeno, hidroxil, entre otros; R, es alcoxi, hidroxialquil, alqueniloxi, entre otros; Rs es
H, halogeno, hidroxil, alcoxil, entre otros; Rs y Re son H, halégeno, hidroxil, alquil lineal o
ramificado, entre otros; R; es H, halégeno, hidroxil, alcoxil, entre otros; Rs y R4 son H,
halégeno, hidroxil, trifluorometil, entre otros; Rs es H, halégeno, ciano, entre otros, y sal
farmacéuticamente aceptable y esteres en la manufactura de un medicamento para la
modulacién de uno o mas receptores de andrégeno (Pags. 5 — 7, reivindicaciéon 1)

.
4

]

Como se evidencia en la tabla comparativa anteriormente presentada, los compuestos
de formula Ib de la solicitud bajo estudio corresponden a una seleccion de compuestos
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gue ya habian sido revelados en el documento D1 y la diferencia entre la invencion,
definida en la reivindicacion 7 y el compuesto del documento D1 consiste en que en el

Re
QR
R N\

grupo los radicales R%#, R® y R* son diferentes de H, mientras que en D1
dichos radicales son H o metilo.

El efecto que lograria las diferencias estructurales, los radicales R??, R*® y R* son
diferentes de H, antes mencionada en el compuesto de férmula Ib de la reivindicacién 7,
en cuanto a su accion de afectar la actividad de los receptores de andrégenos, 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.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo a resolver consiste en plantear una alternativa
a los compuestos de formula | conocidos segun D1 para que sea mas eficiente su
accion de afectar la actividad de los receptores de andrégenos.

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 toda vez que las
diferencias se limitan a seleccionar de los compuestos ya conocidos los de mejor
actividad, tal como el solicitante lo plantea en la descripcion, sin que ese hecho confiera
una mayor accion de afectar la actividad de los receptores de andrégenos.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 9 — 11, 25 — 29, 56 y 57 no mencionan
caracteristicas inventivas adicionales, tampoco pueden ser consideradas inventivas.

Conclusion:
Las reivindicaciones 7, 9 — 11, 25 — 29, 56 y 57 cumplen el requisito de novedad (Art.
16), pero no cumplen 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
1-6,8,12,24y30-55 /7,9 Novedad / Nivel
D1 W02007137874 —11,25-29,56y57 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 2013-01-22

Elabord: Mayra Alejandra Quintero
Revisoé: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo
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