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No. Solicitud Internacional PCT/US2010/054054
Fecha de Presentacion Internacional 26/10/2010

Como resultado del examen de fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45

de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion:

Reivindicaciones:

Reivindicaciones:

Dibujos:

Prioridad:

Expediente 12-68585- -5

Radicado No 12-068585-00000-
0000

1 — 18 del radicado No 12-
068585-00000-0000

1 — 10 del radicado No 12-
068585-00001-0000

Radicado No 12-068585-00000-
0000

US 61 255 837

ler Art 45,

26/Abril/2012
26/Abril/2012
02/Mayo0/2012
26/Abril/2012
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2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacion de prioridad porque ésta 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 X 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.

Dado que en la presente solicitud tan solo se reclaman 10 reivindicaciones se
procedera a estudiar el pliego en su totalidad.

Titulo de la solicitud: “Derivados de espirolactama y usos de los mismos”.

El problema planteado en esta solicitud consiste en derivados de espirolactama
gue actian como moduladores alostéricos del receptor metabotropico de
glutamato 5 (receptores mGlu5 o mGIuR5).

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona

compuestos de formula (1) y composiciones farmacéuticas que los comprenden.
R2
7

El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): AO1N 43/38.

4. De la solicitud de patente
Titulo

El titulo es muy general y no define el objeto de de la solicitud, por lo cual se
sugiere al solicitante hacer la correccion necesaria.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La Reivindicacion 1 no es concisa, porque presenta una excesiva complejidad, lo
cual dificulta determinar la extension del objeto que se busca proteger. En
particular, cuando menciona los términos: “arilo”, “heteroarilo”, alquilo”,
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“cicloalquilo”, “cetocicloalquilo”, “heterociclilo”, “alcoxi”, “trifluoroalquilo”, “acilo”,
“ciloalquilo”, con los cuales se pueden presentar multiples opciones de posibles
compuestos, dificultando entender el alcance de la materia reclamada en la
solicitud ya que no se especifica el numero de &tomos de carbono que los
conforman o los heteroatomos que hacen parte de los heteroarilos y heterociclos
en particular.

Por tal motivo se obtienen un numero indefinido de compuestos que no
encuentran soporte en la descripcion.

Se sugiere al solicitante restringir la solicitud a una razonable generalizacion del
tipo de compuestos que han sido sintetizados 6 probados, es decir, que se
encuentran debidamente sustentados en la descripcion, por ejemplo como se
observa a lo largo de las realizaciones preferidas mencionadas en los ejemplos del
capitulo descriptivo y en las reivindicaciones cuando:

R2
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R3 R4
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|
R; es N
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\
R, es N
R; — R;son H

Lo anterior aplica también para las reivindicaciones dependientes a la
Reivindicacion 1 que emplean tales términos. Se sugiere realizar las aclaraciones
necesarias.

5. 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 28 de octubre de 2009.

Consultadas las fuentes de informacion con que se cuenta, se encontrd
(encontraron) el (los) siguiente (s) documento (s) que anticipa (n) el objeto de esta
solicitud:

item Documento Titulo

Fecha de Publicacion*

D1 US2009099180 “Inhibitors of 11-beta-hydroxysteroid

dehydrogenase 1" 16/Abril/2009

“Aryl Spirolactam Cgrp Receptor

D2 US2008004304 o
Antagonists

03/Enero/2008

El documento D1 ? divulga (resumen) compuestos de férmula (1), que presentan
actividad antagonista de 11-B HSD tipo 1 y que presentan actividad en diabetes,

1URL:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
CC=US&NR=2009099180&KC=&FT=E&locale=en_EP
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hiperglicemia, obesidad, hipertension, hiperlipidemia, sindrome metabdlico y otras
enfermedades asociadas a esta actividad.

2

El documento D2 #4

divulga (resumen) compuestos de formula (I) como

antagonistas del receptor CGRP como agentes en enfermedades como dolor de

cabeza y migrafa.

6. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel inventivo (Art18 D486)

La reivindicacién 1 consiste en un compuesto de la formula (1):
2

(D

(ver radicado No. 12-068585-00001-0000).

R

R6
R>

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:

R; es arilo disustituido con
halégeno

No menciona
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R: es arilo trisustituido con
hal6geno y heterociclilo

Cl

No menciona

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la

invencion definida en

la

2URL:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
CC=US&NR=2008004304&KC=&FT=E&locale=en_EP
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estructuralmente similares a los compuestos de la presente invencion,
particularmente, compuestos derivados de morfolin-benzil-aza-spiro[4.5]decan-ona
como agentes en desoérdenes cognitivos (ver D1: resumen y ej. 7) y compuestos
tipo tetrahidrospiro-indeno-piridin fenil propanamida, como agentes para usarsen
en dolores como dolor de cabeza (ver D2: resumen y ejemplos 1 — 25).

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 y los compuestos
de D1 consiste en la fraccion amida como sustituyente del anillo espiro[4.5]dec.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 y los compuestos
de D2 consiste en el anillo espiro[4.5]dec y en la sustitucion del nitrogeno que
enlaza a Ra.

Esta diferencia en los sustituyentes del anillo farmacoférico no parece conceder un
efecto técnico inesperado o una ventaja a los compuestos reclamados en esta
solicitud ya que no parecen presentar propiedades superiores en comparacioén con
los compuestos del estado de la técnica cercano.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular la necesidad de compuestos derivados de espirolactama que
presenten una fraccion amida sustituyendo el anillo espiro[4.5]dec, para
afecciones relacionadas con enfermedades del sistema nervioso central como, por
ejemplo, dolor por migrafia y desoérdenes cognitivos, alternativos a los ya
conocidos en el estado del arte.

Sin embargo, D2 también divulga diferentes soluciones a este problema técnico,
particularmente divulga compuestos tipo tetrahidrospiro-indeno-piridin  fenil
propanamida (ver D2: resumen y ejemplos 1 — 25) que presentan una sustituciéon
-N—-CO- en el anillo farmacoférico y que presentan actividad en afecciones como
por ejemplo dolor por migrafa.

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia habria
podido modificar los sustituyentes de los compuestos divulgados en D1,
particularmente con un sustituyente de amida revelado en D2 obteniendo
compuestos que presenten actividad por ejemplo para desordenes cognitivos o el
dolor por migrafia, como una alternativa para llegar asi al objeto de la
reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo cual se considera obvia.

Conclusion:
La reivindicacion 1 cumple el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumple con el
requisito de nivel inventivo (Art. 18).

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 — 10 no mencionan caracteristicas
inventivas adicionales tampoco se pueden considerar inventivas.

7. Conclusiéon

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

Item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 US2009099180 1-10 Nivel inventivo
D2 US2008004304 1-10 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 2013-05-28

Elaboro: Nelson Ricardo Velasco Gonzalez
Revisoé: Gloria Jacqueline Alfonso Rozo
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