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Como resultado del Examen de Fondo; realizaao con fundamento en el articulo 45
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

Documentos estudiados:

Descripcidn: Folios 67 a 164 como se radicé inicialmente.
Reivindicaciones: Folios 165 a 176 como se radicé iniciaimente.
Prioridad: 04%04856.2 2004-10-04 EP
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Objeto de la Invencion Gut

Sy

Titulo de la invencion: “ALQUIL-PIRID|NAS COMO INHIBIDORES DE 11-BETA
PARA LA DIABETES.”

Problema Técnico Planteado: “Necesidad de compuestos capaces de inhibir la
enzima 11beta-HSD1” ‘

Solucién: “Proveer derivados de piridina novedosos Utiles como inhibidores 11b-
HSD1”

IPC: A61K 031/551, A61P 035/000, CO7D 487/004

Reivindicacién 1-12: Compuestos de de acuerdo a la formula |

Reivindicacion 13: Método para la preparacion de una compuesto de acuerdo a la
formula | ’

Reivindicacion 14: Composicion farmacéutica-que comprende como ingrediente
activo un compuesto derivado de la formula | ‘

Exp. 07 040 337 — Primer Art. 45. {1 - i e

-



206

Andlisis de la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)
Claridad, concisién y soporte en la descripcion:

Reivindicacion 1 -12: Se observa que el alcance de estas reivindicaciones es muy
amplio dado que la definicion de cada radical en la formula | es demasiado
numerosa, p.ej.: “...R1 es hidrégeno, alquilo, cidoalquilo (sic), hidroxi, hidroxialquilo,
alcoxi, alcoxialquilo, amino alquilo, arilo, heterociclilo, alquilsulfonilo...” (f.165, Rv.1).
Se observa que se reclaman innumerables derivados de la formula | - que abarcan
mas de lo ejemplificado por el solicitante (1-192 ejemplos) — lo que evidencia una
carencia de concision y de soporte en la descripcion. Para superar esta objecion es
necesaria la restriccion del numero de carbonos de las funciones reclamadas, el
numero de miembros en el caso de los anillos y los heteroatomos empleados entre
otros. Tambien se llama la atencién al solicitante acerca de los términos incorrectos

empleados en el capitulo reivindicatorio, los cuales deben ser corregidos.
Determinacion del Estado de la Técnica
El Estado de la Técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la

solicitud de patente 2004-10-04 y se encontraron los siguientes documentos que
anticipan el objeto de esta solicitud:

! l . Fecha de
( Item | Documento Titulo Publicacién
: i Substituted aryl and heteroaryl derivatives
as moduldtors of glucose metabolism and
D1 ' W02004076413 the proph'y!ax:s and treatment of disorders 10.09.2004
1 _ thereof

A0

Analisis de Patentabilidad (Art 14 D486)
Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 dice: “Compuestos de forrhula I, ver folio 165.

Solicitud : , D1
R
2 4
1 l _ 0\\/9 AI'1\ s \ N/
R N ?/S\Rs B’D
] :

D1 presenta derivados SUStItUIdOS de heteroc:clos que son moduladores del
metabolismo de la glucosa, y pueden ser dmgldos al tratamiento de diabetes ydela
obesidad (portada, p.1). Una parte de la invencion se ha dirigido hacia los
compuestos de formula la, en donde Ay B son alguileno C1-3; U, N; V, ninguno;
W, -S(O)2NR4-; X, CR5: Y, CR6; Z H, Alquno C1-6, halogeno Ar1l es arilo o
heteroarilo sustituido; R5y R6, H, alcox101 -4, alquilo C1-8, C1-4 alquilsulfonil, C2-8
dialquilamino, ciano, carboxamida, cicloalquilo C3-6, halégeno, C1-4 haloalcoxi,
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hidroxilo, nitro, haloalquilo, R4, H o alquilo C1-8 (p.5-7, 20-21). Presenta
composiciones que contienen a dichos medicamentos (p.9, In. 5-10; p.20, In.1-6).

Ademas, D1 muestra compuestos de
acuerdo a la formula Ib, los cuales muestran

NOZ
explicitamente el grupo W como ;,—” “éﬁ
S(0O)2NR4- como se ve en la tabla antengr ‘ O\(O
y define a R4 como H. Presenta’ como. I ~
ejemplos un grupo de compuestos, dentro

de los cuales esta el denominado B1, cuya

estructura se presenta a la derecha (p.60, In. 1-5). Ademas presenta ensayos que
muestran la actividad biolbégica de los compuestos asi como su actividad sobre el
comportamiento de la insulina (p.84--88)

La solicitud se diferencia de D1 en la definicién del grupo R2 y R1.

El Efecto Técnico Logrado es obtener compuestos capaces de actuar como
inhibidores 11b-HSD1.

El Problema Técnico Objetivo de esta solicitud es la necesidad de proveer

compuestos alternativos para controlar la diabetes por medio del receptor 11b-
HSD1.

La persona versada al enfrentarse al problema planteado habria sido sugerida por
D1 - que pertenece al mismo campo técnico que el'de la solicitud — a retomar
caracteristicas de ese tipo de |nh|b|dores para: Iograr modificar heterociclos de
manera que mostraran una actlvrdgd b:olqguca que permmera el manejo de la
diabetes.

Por otro lado, D1 sugiere opciones mas concisas para cada uno de los radicales de
la formula la que las presentadas por la presente solicitud para los radicales de la
formula |, de manera que para el experto habria sido posible llegar a concluir que
podria introducir un grupo NO2 en la posicion R2, como parte de la rutina de
investigacion.

Se observa ademas que a lo largo de la descripcion hay numerosos ejemplos (e].1-
192) en los cuales solo se muestra la obtencién de los derivados de heterociclos
aca reclamados. Sin embargo, se observa la ausencia de datos bioldgicos que
respalden la hip6tesis de una respuesta biolégica mejorada o un efecto inesperado
conseguido por la materia aca reivindicada.

Se concluye entonces que la materia reclamada en la presente solicitud carece de
nivel inventivo. Las demas- relvmdlcgcmnes no, anaden caracteristicas que le
confieran nivel inventivo a la sohmtud

b
R

Conclusion

Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud se encuentran afectados
asi:

Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que
S afecta
D1 W02004076413 1-13 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 60 dias contados
a partirde la fecha de notificacién 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 concesién, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme a'lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e),
del capitulo quinto de] titulo primero-de la Circular Unica N= 10 de 2001.

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Directora de Nugvas Creaciones (C)

El anterle~"requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha
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