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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

RAD: 11-144548- -7 FECHA: 2013-01-29 15:51:40

DEP: 2020 DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES EVE: 378 FASE NACIONAL INCLUIDO CAPITULO |
TRA: 11 PCT-PATENTE DE INVENCION CAPITULOS I Y I FOLIOS: 6

ACT: 519 PRESENTACION

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

Abogado(a)/Sefior(a)
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ
cavelier@cavelier.com

Asunto: Radicacion: 11-144548- -7

Tramite: 11

Evento: 378

Actuacion: 519

Oficio: 1526

Folios: 6
Patente de Invencion X Patente de Modelo de Utilidad
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) X Capitulo | X | Capitulo Il
No. Solicitud Internacional PCT/JP2010/055257
Fecha de Presentacion Internacional 25/03/2010

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 19 a 102 Octubre 26 de 2011
Reivindicaciones Folios 103 a 106 Octubre 26 de 2011
Prioridad: JP 2009-077078 Marzo 26 de 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 invencién

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,
so6lo se estudiaran las cubiertas por la tasa pagada.
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Por lo tanto, las reivindicaciones 11 a 16 visibles en los folios 104 a 106 son
aceptadas para ser estudiadas, porque se registra el pago por dichas
reivindicaciones adicionales, de acuerdo con el recibo presente en el folio 117.

Titulo de la solicitud: “compuestos de pirazol”

El problema planteado en esta solicitud consiste en la obtencién de compuestos
alternativos inhibidores de la bomba de protones Na‘*/H* ATP asa, para el
tratamiento de ulcera péptica y de enfermedades gastricas dependientes de la
excesiva produccion de acido en el estomago.

Para resolver este problema técnico, la solicitud en estudio plantea la obtencion de
compuestos derivados de pirazol, con actividad inhibidora de la bomba de
protones Na'/H* ATP asa, para el tratamiento de ulcera péptica y de
enfermedades relacionadas con la sobreproduccion de acido en el estomago.
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El objeto de la presente Solicitud reporta Clasificacion Internacional de Patentes
(CIP): A61K31/4439; A61P1/04; CO7D401/04.

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

El objeto de la reivindicacion 15 no es patentable, de acuerdo con el articulo
citado.

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

El uso de las reivindicaciones 12 a 14 y 16 no es patentable, de acuerdo con el
articulo 14.

6. De la Solicitud de la Patente
Titulo

El titulo de esta solicitud se considera muy general y no ilustra detalladamente el
objeto de la invencidn. Se observa que el objeto de esta invencion corresponde a
los compuestos derivados de 1 — (piridin — 3 — il) — 3 — metil aminometil — 5 — fenil
sulfonil pirazol. Se solicita corregir el titulo de manera que se mencione el objeto
de esta invencion.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacién 1 se considera imprecisa, porque se menciona que “R* es un
sustituyente” pero no se define cual o cudles. Se solicita mencionar que
sustituyentes pueden ser R™.

Para esta misma reivindicacion se solicita mencionar los sustituyentes especificos,
dado que al mencionar los sustituyentes como “alquilo Ci¢" 0 “alcoxi Ci¢" se
pueden obtener muchos compuestos (en este caso se solicita especificar si dicho
alquilo c1-6 corresponde a metil, etil, isopropil, pentii o si un alcoxi Cis
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corresponde a metoxi, etoxi, tercbutoxi, pentoxi). Se sugiere limitar los
sustituyentes de acuerdo a lo soportado en de capitulo descriptivo y se muestran
en la siguiente tabla:

Sustituyente Soportado en la descripciéon
R* F
R? H, CHs, Br, CN
R? H, F, OCH;

De igual manera, se solicita realizar dichas restricciones para las reivindicaciones
3 a5, de acuerdo a lo planteado con la reivindicacion 1.

Para la reivindicacion 11 se solicita mencionar especificamente que profarmaco
debe integrar el objeto de esta invencion, puesto que existen muchisimas
posibilidades existentes de profarmaco que amplian los posibles compuestos a
obtener.

Para la reivindicacién 12, se solicita cambiar la expresion “medicamento” por la
expresion “composicion farmacéutica” que constituye el término técnico mas
preciso para mencionar la mezcla que integra los compuestos de esta invencion
mas los excipientes.

6. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la
solicitud de la cual se invoca prioridad, es decir, el 26 de marzo de 2009.
Consultadas las fuentes de informacién con que se cuenta, se encontré el
siguiente documento que anticipa el objeto de esta solicitud.

Item Documento Titulo Fecha de Publicacion
D1 EP2005957 “Acid secretion inhibitors” Diciembre 24 de 2008

El documento D1' divulga compuestos derivados de sulfonil heterociclos con
actividad inhibidores de la bomba de protones Na*/H* ATP asa, para el tratamiento
de ulcera péptica y de enfermedades relacionadas con la sobreproduccion de

acido en el estomago.
3

7. Examen de Patentabilidad.

Nivel inventivo (Art 18 D 486)

La reivindicaciones 6 a 9 divulgan compuestos caracterizados porque son... (Folio
104, lineas 10 a 22)

1http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?
FT=D&date=20081224&DB=EPODOC&Ilocale=en_EP&CC=EP&NR=2005957A1&KC=A1&ND=2
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Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Solicitud D1
Compuesto de la Reivindicacién 6 Ejemplo 8 (Pagina 65)

b " {NHME
i A
o) S
N ' 0=8-0
o] F

1-|5- [ (4-fluorofenil) sulfonil]-1- (2- fluoropiridin-3-i1)

-1K-pirazol-3-11}-N-netilmetanamina 141 (2, 6-difluorophenylisulfenyl]-2-phenyl-
1H-imidazol-4-y[}-N-methylmethanamine
Compuesto de la Reivindicacién 7 Ejemplo 7 (Pagina 65)
{ NHMe
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1-{1-{2-f1uorofenﬂ-3-11}-5-[(4-metoxifenil]au1fanil] OMe
-1H-pirazol-3-i1)-N-metilmetanamina 14 1-{(3-methoxyphenylisulfonyl]-2-phenyl-
1 H-imidazol-4-yl}-N-methylmethanamine
Compuesto de la Reivindicacién 8 Ejemplo 11 (Pagina 67)
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1-{1- (2-fluoropiridin-3-11)-5-[(3-metilfenil) sulfonil] Me
-1H-pirazol-3-il}-N-metilmetananina N-methyl-1-{1-[(4-methylphenyl)sulfonyl]-
‘5-phenyl-1H-pyrazol-3-ylimethanamine
Compuesto de la Reivindicacién 9 Ejemplo 10 (Pagina 66)
NHMe
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3-({1-(2-fluoropiridin-3-11) -3- [ (metilamino) metil] N-rr]ethyH -[1 -phen}rl-z-[phgnylsulfunyl}—
-1H-pirazol-5-i1}sulfonil)benzonitrilo 1H-imidazol-4-yllmethanamine

El Estado de la Técnica D1 se considera el mas cercano a la invencién, porque
divulgan compuestos especificos derivados de fenilsulfonil imidazol/pirazol con
actividad inhibidora de bomba de protones Na'/H* ATP asa, para el tratamiento de
enfermedades relacionadas con el incremento de produccion de acido estomacal
(D1: Péaginas 65 a 67, ejemplos 7, 8, 10y 11).

La diferencia entre los compuestos especificos de la invencion y los ejemplos
ilustrados en D1, consisten en que para la invencion el anillo central es un pirazol
sustituido en posicién 1 por un 2 — fluoropiridin — 3 — il y sustituido en posicién 5
por un fenilsulfonil sustituido, mientras que en D1 el anillo central es
preferiblemente un imidazol sustituido en posicion 1 por un fenilsulfonil sustituido y
en posicion 2 por un fenil.

Esta diferencia no parece conceder ningun efecto técnico inesperado o ventajoso
a los compuestos de la invencion con respecto a lo divulgado en D1, al comparar
la actividad de los compuestos divulgados en la invencion con los compuestos de
D1, se observa que los compuestos de D1 poseen una mejor actividad ICs, para
inhibir la bomba de protones, particularmente para el Ejemplo 7, el cual se cita
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dentro de este andlisis (Ver en esta Solicitud la Tabla 1 en el folio 100 y ver en D1
la tabla 1 en la pagina 69, parrafo [0263]).

Compuestos de la Invencién Compuestos de D1
Ejemplo ICs0 (NM) Ejemplo ICs0 (NM)*
1 120 1 180
2 350 5 160
3 88 7 30
4 230 12 170
* En la tabla original se reporta la actividad como ICs, (UM) y se realiza la respectiva conversion a

|Cso (nM)

El Problema Técnico Objetivo que se pretende resolver es el siguiente: ¢Como
modificar los compuestos divulgados en D1 para obtener compuestos especificos
derivados de 1 — (2 — fluoropiridin — 3 — il) — 5 — fenilsulfonil pirazol, inhibidores de
la bomba de protones Na+/H+ ATP asa Utiles en el tratamiento de ulcera péptica y
de enfermedades relacionadas con la sobreproduccion de acido en el estbmago?

D1 divulga en la pagina 20 una estructura de la formula la — 16, donde se observa
un compuesto derivado de pirazol, el cual se sustituye en posicion 1 por el
sustituyente R? (el cual puede ser un fenil sustituido por halégeno o un piridin
sustituido por halégeno), también se sustituye en posicion 5 por el sustituyente
-SO; — R*® (Donde R puede ser un fenil sustituido por halégeno, CN, Ci.s alquilo,
C16 alcoxi),en posicion 3 se encuentra el sustituyente R* que es un CH,NHCH; y
en posicion 4 de este anillo de pirazol se encuentra el sustituyente R® que es H
(Ver en D1: Pagina 30, lineas 40 — 44 y 49 — 53; pagina 31, lineas 25, 29, 32y 33;
pagina 32, lineas 13y 16 — 18).

Por lo tanto, una persona versada en la materia y conocedora de los conceptos
divulgados en D1, lograria sin ningun esfuerzo y a partir de la formula la — 16
sugerida en D1, cambiar el anillo central de imidazol por el anillo de pirazol de esta
férmula y de acuerdo a los sustituyentes planteados en esta férmula, permutar el
fenil por un 2 — fluoropiridin — 3 — il en la posicion 1 del pirazol y asi mismo
introducir sustituyentes tales como alquilo, alcoxi, CN o halégenos al fenilsulfonil
de la posicion 5 del anillo de pirazol, tal cual lo sugiere D1, para obtener de esta
forma los compuestos propuestos en esta invencién de manera obvia o evidente.

En consecuencia, la reivindicaciones 6 a 9, de acuerdo a lo divulgado en D1,
carecen de Nivel Inventivo.

Las reivindicaciones 1 a 5, de las cuales dependen dichas reivindicaciones, asi
como las reivindicaciones 10 y 11, dependientes de las reivindicaciones 6 a 9, no
divulgan caracteristicas inventivas adicionales para los compuestos especificos de
estas reivindicaciones. Por lo tanto, estas reivindicaciones también carecen de
Nivel Inventivo.

8. Conclusion

Los requisitos de Patentabilidad de esta solicitud se ven afectados de la siguiente
manera:

Item

Documento

Reivindicaciones

Requisitos que afecta

D1

EP2005957

lall

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
Diractor de Nuevas Craaciones (c)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha 2013-02-05

Elabord: Dayron Alexander Ramirez Reyes
Revisoé: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo
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