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Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de
la Decisidn 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se le comunica:

Documentos estudiados:

Los textos estudiados fueron la descripciér; (Folios: 239 a 552)y las reivindicaciones
1 a 49 (Folios: 553 a 579).

La presente so!icitud reivindica prioridad americana N° US60.279928 de 29 de marzo
de 2001 y US 60.329449 de 15 de octubre de 2001 y cumple con lo establecido en
los articulos 9, 10 y 11 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina.

Objeto de invéncién:

La presente solicitud se titula: “N-(2-ariletil)bencilaminas como antagonistas de!
receptor 5-HT6".

El objeto de la presente solicitud se refiere a compuestos de N-(2-
ariletil)bencilaminas que son antagonistas del receptor 5-HT86.

Segtn la descripcién, el receptor 5-HT6 es un miembro de la superfamilia de
receptores acoplados a la proteina G de los receptores de serotonina, y al igual que
los receptores 5-HT4 y SHT7, esta acoplado positivamente a la adenilciclasa. Hasta
la fecha, no hay agonistas selectivos de afinidad elevada conocidos, en el receptor 5-
HT6. La serotonina misma tiene Gnicamente una afinidad moderada por el receptor
5-HT6 (Ki= 65 nM) y el agonista mas selectivo comunicado hasta la fecha, N,N-
dimetil-2-etil-5-metoxitriptamina, tiene una Ki= 81 nM y Gnicamente una selectlwdad
de 3,5 veces superior comparada con Ia del receptor 5-HT2A.

Mucho del reciente interés por el receptor 5-HT6 se debe a la observacion de que
diversos agentes psicotrépicos son antagonistas de afinidad elevada, en el receptor
5-HT6 humano. Estos compuestos incluyen amitriptalina y los antipsicéticos atipicos
clozapina, olanzapina y quetiapina ninguno de estos compuestos son selectivos. Los
antagonistas selectivos del receptor 5-HT6 modulan la funcién neuronal colinérgica y
glotamatérgica. Los sistemas neuronales colinérgico y giitamatérgico desemepfian
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funciones importantes en la funcién cognitiva. Los agentes anticolinérgicos que
actdian a nivel central deterioran la funcién cognitiva en estudios animales y clinicos y
la péfdxda de neuronas colinérgicas es uno de los sellos de identidad de la-
enfermedad de Alzheimer.

De acuerdo con la presente solicitud, los compuestos de la presente invencion son
antagonistas selectivos del receptor 5-HT6 de afinidad elevada y por lo tanto,
proporcionan un tratamiento valioso para los trastornos medlados por el receptor 5-
HT6. _

Lo que se reivindica como novedoso es lo siguiente: un compuesto de férmula [ (ver
folio: 553) y sales farmacéuticamente aceptables del mismo.

El ObjBtO de la solicitud definido anteriormente se clasificé en la IPC A61K 31/5086,
CO?D 209/16.

Respecto de los articulos 28 y 30:

El articulo: 30 de la Decision 488 de la Comisién de la Comunidad Andina establece que: “Las
reivindicaciones definirén la maleria que se desea proteger mediante la patente. Deben ser claras y
concisas y estar enteramente sustentadas por la descripcion.

Las reivindicaciones podran ser independientes o dependientes. Una reivindicacién serd independiente
cuando defina la materia que se desea proteger sin referencia a otra reivindicacién anterior. Una
reivindicacion serd dependiente cuando defina la materia que se desea proteger refiriéndose a una
reivindicacién amerior. Una reivindicacion que se refiera a dos o mas reivindicaciones anteriores se
considerard una reivindicacion dependiente mulfiple.”

De acuerdo con lo anterior, el objeto reivindicado no es conciso por cuanto emplea
términos muy generales y ambiguos, como por ejemplo: "opcionalmente sustituido”,
"opcionalmente benzocondensado”, entre otros, y hay varios tipos de sustituyentes lo
que confluye en una gran cantidad de compuestos que pueden no estar dentro del
objeto de la solicitud enmarcado en los ejemplos que se encuentran en la
descrfpclén

La reivindicacién 36 (folio: 577) y sus dependientes, que se relacionan con un
compuesto quimico, derivado de indol, dependen de una reivindicacion de uso.
Deberian depender de otra reivindicacidn de compuesto, de tal manera que
conformen un Unico concepto inventivo. De igual modo, la reivindicacion 35 {folio:
576) deberia hacerse dependiente de una reivindicacion anterior de compuesto.

Excepciones de Patentabilidad:

El articulo 20 de la Decisién 486 se establece: “No seran patentables: a) las invenciones cuya
explotacién comercial en el territorio del Pais Miembro respectivo deba impedirse necesariamente.para
proteger ef orden pablico o la moral. A eslos efectos la explotacién comercial de una invencién no se
considerard contraria al orden ptiblico o a la moral solo debido a la existencia de una disposicién legal
o administrativa que prohiba o que regule dicha explotacion; b} las invenciones cuya explotacion
comercial en el Pals Miembro respectivo deba impedirse necesariamente para proleger Ia salud o Ia
vida de fas personas o de los animales, o para preservar los vegetales o el medio ambiente. A eslos
efectos la explotacion comercial de una invencion no se considerard contraria a la salud o Ia vida de las
personas, de los animales, o para la preservacion de los vegetales o del medio ambiente sélo por
razén de exlstir una disposicién legal © administrativa que prohiba o que regule dicha explotacion; c)
{as plantas, los animales y los procedimientos eserncialmente biolbgicos para la produccion de plantas
0 animales que no sean procedimientos no bioldgicos o microbiolégicos; d) fos métodos terapéuticos o

_ quirdrgicos para el tratamienfo humano o animal, asi como los métodos de diagnéstico aplicados a los

seres humanos o a animales.”
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De acuerdo con lo anterior, la(s) reivindicacion(es): 22 a 28 (Folios: 574y 575)y 45y

46 (folios: 578 y 579), que se refiere(n) a un procedimiento para tratar trastornos
asociados al receptor 5-HT6, no es (son) patentable(s).

Reivindicaciones de uso:

El articulo 14 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina establece: “Los Paises
Miembros olorgaran patentes para las invenciones, sean de producto o procedimiento, en todos los
campos de la tecnologia, siempre que sean nuevas, fengan mvel mvenﬁvo y sean susceptibles de
aphcacién industrial”, _

De acuerdo con lo anterior, la(s) reivindicacion {(es) 28 a 34 (Folios: 575y 576) y 47
a 49 (folio: 579), que se reflere(n) a el uso de un compuesto de la reivindicacion 1
como farmaco y para la fabricacién de un medicamento para tratar trastornos
asociados al receptor 5-HT6, no se encuentra(n) dentro del campo de la
patentabmdad nomibrado en el articulo 14. .

Detenni_nacién del estado de la técnica:

El articulo 16 de fa Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina establece que "El estado de
la técnica comprendera todo lo que haya sido accesible af publico por una descripcion escrita u oral,
utilizacion, comercializacién o cualquier otro medio antes de la fecha de presentacion de la solicitud de
Patente o, en su caso, de fa prioridad reconocida.

Solo para el efecto de Ja determinacion de la novedad, también se considerara deniro del estado de la
técnica, ef contenido de una soficitud de patente en trémite ante la oficina nacional competente, cuya
fecha de presentacién o de prioridad fuese anterior a la fecha de presentacién o de prioridad de la
solicitud de patehte que se estuviese axaminando, siempre que dicho conlenido esté incluido en la
solficitud da fecha anterior cuando efla se publique ¢ hubiese transcurrido el plazo previsto en el articulo
40",

Considerando que las fechas de presentacién de las primeras solicitudes de patente
de las cuales se reivindica prioridad son: 29/03/2001 y 15-10-2001, se buscaron
documentos del estado de la tecnfca relacionados, con fecha de publicacién anterior
a esta.

Se hizo la busqueda de documentos relevantes en el estado de la técnica,
entendiendo como estado de la técnica la definicion provista en el articulo 16 de la
Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina y las excepciones fijadas en el
articulo 17 de la misma.

Se encontré como anterioridades (documentos cuya fecha de publicacién es anterior
a la fecha de presentaciéon de la primera solicitud de patente sobre la cual se
reivindica prioridad ¢ de la fecha de presentacion de esta solicitud) que pueden
afectar la patentabilidad del objeto de la presente solicitud:

N° | Documento Titulo Fecha de
- . : Publicacién
| : Indole and indoline derivatives as { 13 de febrero de
1 US_ 6187805 _ 5-HT6 selective ligands 2001

'Evaluacién de los requisitos de Patentabilidad:

El Articulo 14 de la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina el cual establece: "Los

_ Paisas Miembros olorgaran Patentes para las invenciones, sean de producto o de procedimienio en

todos los campos de la lecnologia siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean
susceptibles de aplicacion industrial”.
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Se procedio a evaluar Ios..réquisitos de novedad, nivel inventivo y aplicacién industrial
con el fin de establecer la patentabilidad de la invencién reivindicada en la solicitud
en estudio.

Evaluaci6n de Nivel Inventivo:

El articulo 18 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina establece que "Se
consideraré que una invencién tiene nivel inventivo, si para una persona de! oficic normalmente
versada en la materia técnica correspondiente, esa invencion no hubiese resultado obvia ni se hubiese
derivado de manera evidente del estado de la técnica”™

El Nivel lnventlvo se evalud por comparacién entre lo solicitado y encontrado en el
estado de la técnica y que se relaciona con el objeto reivindicado y de acuerdo con
la definicién de nivel inventivo del Articulo 18 de la Decisién 486 de la Comisién de la
Comunigdad Andina.

La presente Solicitud de Patente reivindica lo siguiente: compuestos derivados de N-
(2-aﬁle‘til)bencilaminas gue son antagonistas del receptor 5-HT6.

 El documento US 6187805 (folios: ) menciona compuestos derivados de indol e

indolina que son antagonistas del receptor 5-HTs; y que se emplean para el
tratamiento de Alzheimer. Estos compuestos tienen una estructura quimica similar a
los compuestos de la presente solicitud, cuando Ry es un heterociclo aromatico que
puede estar benzocondensado y el heteroatomo es nitrégeno, y cuando X es CH, ¥
R4 es alquilo C..,.

Se observa que:

¢ - Lareivindicacién 1 y sus dependientes no mencionan una caracteristica que
conceda un efecto diferente o especial a los compuestos, que pueda
considerarse como un aporte a la técnica, asi que son obvios para una
persona versada en la materia.

» Elproblema planteado en esta solicitud que era la necesidad de compuestos
antagonistas del receptor de 5-HT6 selectivos se resuelve proporcionando
compuestos derivados de N-(2-arifetil) bencilaminas es decir de la misma
manera como se resolvia en la anterioridad US 6187805.

« Elresuitado obtenido: es decirlos compuestos N-(2-arilet|l) bencilaminas, no
' @8 inesperado.

e No parece haberse superado un prejuicio técnico anterior, con los
compuestos N-(2-ariletil} bencilaminas propuestos, de manera que el objeto
reivindicado no tiene nivel mventwo

Como se observa, el objeto de esta solicitud podria resultar obvio para una persona
del oficio normalmente versada en la materia y derivarse de manera evidente del
estado de Ia técnica.

- En cumplimlento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comision de ia Comunidad

Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta dias
contados a partir de la fecha de la nofificacién de la presente comunicacion. En caso







tyo
 nd

de no dar respuesta al presente requéri'miento 0 si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conformpe alo dispuesto en el numeral 5.2, literal €), del
capitulo quinto del titulp primero g€ la Circylar Unica N° 10 de 2001.

ALIX CARMENZX CESPEDES DEVERGEL
Jefe de la Divisign de Nuevas Creaciones

fecha

El anterior/ requegimiento fue; notificado por fijacion en lista, de
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