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é", . Lﬁlr :Cie‘me'n‘i:ia DE PAEZ, ‘en m:L cond1c16n de apoderada de la:- ' L
R dad SOllCltante de~ la patente de’ la - referenc1a, me - reflero al‘f R
X :‘Fofluo No. 10580 notlflcado por f13ac16n en llSta del 11 de septl’ 'mbre B

t‘e:;documento Dl WO 020968-; ,;75 e
sollcltud por cuanto revela todas las'

. NIT.860.041.3673 . -




Slgulendo;los 11neam1ent0 : : :
'ne por ‘novedosa toda 'sollc1tud que revele ‘por» lo menos ‘una:‘

ané' sis comparat1VO claro respecto a las caracteristlcas técnlcas qne
vela la ante: iorldad c1tada v, cémo éstas equlvalen»exactamente a la"

sard teristlcas:técnlcas de la presente sollc1tud. Ad1c1onalmente, para_

MIa afectacmén de este requ131to se: ha reallzado solamente una copla de

1Iialgunas apartes . de’ la anterlorldad c1tada (f : lnglés) -se ha

| isolifItado ver todo el documento,'tablas I a III y los esquemas de
;firea001én, de manera que demuestran que la;mater;a reclamada en. la
ipr sente sollcltud no es nueva"‘ S

7351n embarge, con el fln de dyferenclar ;me1on la p;esente
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AathsAans , , : g £ 3 , , o
-8i- blen es: c1erto que el documento Dl revela derlvados de

glnollna comozgantagonlstas del receptor Ag de. aden051na,;
‘Qampuestos de la presente 1nvenc16n son estructuralmente dlferentes de‘:
8 revelados' en Dl: la. dlferenc1a radlca _en -el’ sustltuyente =
(R"’)(RF”) ‘De’ este modo, cuando ‘en’ el compuesto ‘de férmula generalf}
(I) de Dl se reemplazan R Yy R? por un . grupo 1 2-butad1en11,;éste noii
puede ser sustltuldo por un grupo amlno. Teroo : : s ¥ ‘

, Por lo tanto, el documento\ ‘D1 no. puede ser tenldo como unan'
anterlorldad véllda capaz de afectar el nlvel 1nvent1vo de la- presente'i:
“”011c1tud,4 ya ‘que To. revela todas las caracteristlcas, técnlcas‘f;

iienCLales de la mlsma.;.}

seﬁala el articulo 18 de la Dec1316n 48

De otra ladoj

ido de la técnlca. AdlClonalmente,,tamblén es relevante tener en.:_
ta que un. lndlClO de nlvel 1nvent1vo son el efecto 1nesperado y/oilv*
ejora que las dlferen01as técnlcas de la presente sol1c1tud aportan,f\j
especto al estado de la técnlca. EE ~ RRCE

"fef_ftos técnlcos 1nesperados adlclonales, en partlcular, con respetto a], f, g
:olubllldad de ‘los compuestos de férmula general (I) de- acuerdo con.g»ffiiﬁﬂ
,Va?presente sollc1tud al ser. comparados con los compuestos descrltos en’fﬂ;[§e
: *}fDl,' mlentras se. mantlene ‘un efecto antagonlsta fuerte y una altarf'

7 ﬂseléct1v1dad para el receptor A; de aden031na._ Pt B S

%_f' 'Lo { anterlor se . encuentra 3 soportado ’éﬁ7u los - resultados“§ 
—experlmentales que se adjuntan al presente memorlal (Ver anexo 1), 1057

,cu g muestran 4la dlferenc1a obtenlda para da- solubllldad de’ los, ‘
cmpuestos <de la presente 1nven516n con respecto a los compuestos,ﬁwi”i?‘ﬁ

‘jydescrltos en.Dl.
. ‘,.7’

) De esta nwnera,:conSIderamos que los resultades experlmentaleshf
) .éenczan que los compuestos de férmula (I) de la presente 301101tu&i?
‘;fsol;lionan el problema técnlco,res dec1r, tlenen de 10 a- 100 o: masff?
'7vecesAmejor solubllldad que los: compuestes ConQCldOS en el arte prev1o.g§gfi;fg7
Tenxendo en cuenta qﬁé este resultado no afecta el fuerte _efecto Rt
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antagonlsta ni la alta select1v1dad por el” receptor A3 de adenos,

por medio de la sustitucién en- la- p031c16n 6 del anillo de qulnol :
T *—N(R"’)(Rs”) - tal como se deflne en, la re1v1nd1cac1éu1 1 -de 'la

ente sollcitud, consideramos que una persona medlanamente versadav

,1a no podrla predec1r la solu01én tal como esté re1v1nd1cada

dado que en la presente

ua01én, correspondlente al sustltuyente X,
citud "R* ‘no puede representar un arilo blClCllCO o un anlllo

narllo blCiCllCO.

AdlClonalmente, los compuestos de D2 son 1nh1b1dores de proteinas
1p6 t1r031na quinasas mientras que el prop031to de la- ‘presente
1tud ‘es. la preparacién de llgandos del receptor A; de adenosina,
rlblemente antagonlstas. Por lo. tanto, teniendo ‘en cuenta que los
estos de D2 actian sobre un ObjethO farmacéutlco dlstlnto, una
na medlanamente versada en la. materla no hubiese tenido en cuenta .
documento a la hora de- preparar antagonlstas selectlvcs del “',§~t

gtor A3 de aden031na y tampoco hublese reallzado al menos des

,lo resultadcs experlmentales, los cuales demuestran la patentabllldad
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Radicacién N°: 06-018278

Clasificacion Internacional (IPC): C07D215/54, C07C229/60, A61K31/47,
A61P11/00, 9/00

Concepto Técnico N°

Patente de Invencién D

Via PCT (fase nacional) & Capl & Cap. Il ]

No. Sol. Internacional PCT/DK2005/000159
Fecha de Presentacién Internal. 22/sep/2005

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 48 de
la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se le comunica:

Documentos estudiados

Descripcién: Folios: 52 a 108 Como se radic6 inicialmente.
Reivindicaciones: Folios 109 a 123 Como se radicé inicialmente.
Folios 179 a 189 Modificadas.
Folios 196 a 206 Modificadas nuevamente.
Folios 219 a 230 Modificadas nuevamente.
Prioridad: Folio: 1, HU P0302440, 31/jul/2003

HU P0401467, 21/jul/2004
HU P0401468, 21/ul/2004

Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: DERIVADOS AMINOQUINOLINA Y SU USO COMO
LIGANDOS A; DE ADENOSINA

El objeto de la presente solicitud de patente de invencién consiste en derivados
de N-[6-amino-3-ciano-4-(metilamino)quinolin-2-iljcarboxamida, de formula (1):




A1

Reivindicaciones 1-5: Compuestos de la formulas | y |II”
Reivindicacién 5: Procedimientos de sintesis para obtener los compuestos.
Reivindicacién 6 y 7: Composiciones que los contienen ‘

Determinacién del Estado de la Técnica

La fecha que se ha tenido en cuenta para determinar el estado de la técnica fecha
de presentacion de la solicitud de la cual se reclama prioridad, 31/jul/2003.
Teniendo en cuenta la fecha indicada se realiz6 la busqueda del estado de la
técnica, en bases de datos donde esta oficina tiene acceso libre, para busqueda de
documentos relacionados con la materia que se reclama como nueva e inventivaen
presente solicitud, encontrandose los siguientes documentos mas relevantes:

Fecha de

N° Documento Titulo _publicacién*

Aminoquinoline and aminopirydine
D1 | WO02096879 derivatives and their use as 02-dic-2002
adenosine A; ligands

Substituted 3-cyanoquinolinones as 06-abr-2000

D2 | WO0018761 protein tyrosinekynases inhibitors

Analisis de patentabilidad (articulo 14 D486 de la C.AN.)

La solicitud en estudio reclama derivados de N-[6-amino-3-ciano-4-
(metilamino)quinolin-2-illcarboxamida de férmulas (1) y (1)

R
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N
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-D1 [WO 02096879] describe derivados 3-cianoquinolina utiles como ligandos del
receptor de adenosina Az .



Vease toda la solicitud especialmente folios 6,tabla |, tabla I, tabla Il y esquemas de
reaccién, se puede ver entonces que el sustituyente amino de la posicion 6 del
segmento 3-cianoquinolinil de la solicitud en estudio no aparece en D1, por lo tanto
la materia reclamada en la solicitud en estudio es nueva, entonces cumple con el
requisisto exigido en el articulo 14 D486 de la C.AN..

Nivel inventivo (articulo18 D486 de la C.A.N.)

D2 [WO 0018761] ensefia derivados de 3-cianoquinolinas

(CHa)n-X
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Al Ver todo D2 especialmente folios 7-15, esquemas de reaccién donde podemos
observar que la anterioridad no comprende el sustituyente de la posicion 2, que es
una carboxamida sustituida sobre la porcién 3-cianoquinolinil, como si aparece enla
materia reciamada en la solicirud en estudio. Por io tanto la solicitud cumple con el
requisito exigido en el articulo 14 D486 de la C.AN.

Nivel inventivo (articulo18 D486 de la C.A.N.)

Los compuestos de la solicitud de férmula | de la solicitud en estudio se diferencian
estructuralmente de D1 en el sustituyente amino de la posicion 6 del 3-
cianoquinolinil. Respecto a D2 la diferencia esta se presenta en el sustituyente
carboxamida sustituida del 3-cianoquinolinil. Entonces se observa que esas
modificaciones que presenta la solicitud en estudio sobre la estructura 3-
cinoquinolinil aumentan notablemente la solubilidad, sobre los compuestos del
estado de la técnica citado, entonces asi las cosas, para una personé del nivel medio



no le es posible derivar la invencién del estado de la té’cm';:a éiiado; tomando
compuestos anélogos'y conocidos que pudiesen tener el mismo gjecto terapéutico,
por lo tanto la oficina considera que la invencion cu’rﬁple con el requisito exigido en el
art. 18 de la D 486 de la C.A.N.

Evaluacion de la Aplicacién Industrial: (art. 19 de la D. 486 de la C.A.N.)

Los compuestos de la presente solicitud son susceptibles de sintesis de derivados
de N-[6-amino-3-ciano-4-(metilamino)quinolin-2-iljcarboxamida de formula (1) y UE
en las cantidades requeridas por la industria farmacéutica, para producir
medicamentos, por lo tanto se considera que la solicitud cumple con lo exigido en el
art. 19 de la D. 486 de la C.A.N.

En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder el
privilegio solicitado para las reivindicaciones 1 a 8 de los folios 219 a 230.

De acuerdo a la materia concedida el titulo ajustado a esa materia es:
DERIVADOS DE N-[6-AMINO-3-CIANO-4-(METILAMINO)QUINOLIN-2-IL]
CARBOXAMIDA Y SU PROCESO DE OBTENCION.

Bogota, D. C., 06 de abril de 2010

CONCEPTO TECNICON° /3" | EXAMINADOR TECNICO Cédigo N°202012
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