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Via Nacional
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No. Solicitud Internacional PCT/CA2011/001397
Fecha de Presentacion Internacional 21/12/2011

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 estud

Descripcién:
Reivindicaciones:

Prioridad:

iados

Radicado N° 13-173187-00000-0000
Radicado N° 13-173187-00000-0000
Radicado N° 13-173187-00003-0000
US 61/426,773

PCT/CN 2011/074569

US 61/507,684

2. Analisis de la Prioridad

22/Julio/2013
22/Julio/2013
09/Octubre/2013
23/Diciembre/2010
24/Mayo/2011
14/Julio/2011

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. Modificaciones aceptadas (Art 34 D 486 y Art 19, 22 y 34 PCT)
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Se aceptan las modificaciones a las reivindicaciones en los folios 03 a 08 del Radicado
N°13-173187-00003-0000 ya que no amplian la materia inicialmente presentada, y
sobre dicho capitulo reivindicatorio modificado se realiza el andlisis de patentabilidad.

4. Objeto de la invencion

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 la 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, sélo se estudiaran las
cubiertas por la tasa pagada. En el presente caso se estudiaran las reivindicaciones 1 a
13 del capitulo reivindicatorio modificado voluntariamente (Radicado N° 13-173187-
00003-0000).

Titulo de la solicitud: “Inhibidores selectivos de la glicosidasa y usos de los mismos”.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proponer
compuestos con actividad inhibitoria selectiva sobre glicosidasas, para el tratamiento de
enfermedades y trastornos relacionados con la deficiencia o la sobreexpresion de la O-
GlcNAcasa, acumulacion o deficiencia de O- GICNACcs.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un conjunto de
compuestos con la formula (1) y composiciones que lo contienen.

R’ R’

El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): A61K 31/7056; CO7H 9/06; CO7D 513/04; C12Q 1/34.

5. De la solicitud de patente

Titulo

El titulo de la solicitud hace referencia a los usos de la invencion los cuales no son
patentables de acuerdo con el articulo 14 D 486, por lo cual se sugiere al solicitante
realizar la modificacién correspondiente.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacién 5 no es clara porque hace referencia a la descripcion, segun la
expresion “descrito en la Tabla 1”, Se sugiere eliminar la referencia a la descripcion e
incluir las caracteristicas estructurales a ser consideradas dentro del capitulo
reivindicatorio.

La reivindicacion 7 no es clara porque el término “profarmaco” es impreciso, por lo que
se sugiere aclarar las caracteristicas estructurales del compuesto reclamado, de

acuerdo a como se expresa en la descripciéon (Pags. 35-36).

Las reivindicaciones 8-12 no son claras porque:
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1- Indican el uso que puede darse a los compuestos reclamados, el cual no es una
caracteristica técnica que los defina. Se sugiere definirlo por sus caracteristicas
esenciales, estructurales o funcionales.

2- Caracterizan los compuestos por sus resultados a alcanzar, los cuales no definen
adecuadamente la solucién al problema técnico planteado. Se sugiere hacer la
aclaracién respectiva.

La reivindicacion 1 no es clara porque existe una contradiccién en la expresién, “Con la
condicién de que cuando R® es OR?, cada R’ es H Y con la condicién de que tanto R*
como R°® es distinto de OR3. Se sugiere definir adecuadamente los radicales que
pueden hacer parte de la estructura del compuesto reclamado.

La reivindicacion 1 no es concisa porque las definiciones de R®*y R® incluyen géneros
funcionales, se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacion del tipo de
compuestos que ha sido sintetizado 6 probado, es decir, que se encuentran
debidamente sustentados. Para mayor claridad a continuacion se ejemplifican los

sustituyentes que demuestran sustento en la descripcion.

Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados
R? -H

t—NQ
-H ,-CH3, -CHzCHg, -CH2CHch3, -CH3CH:CH2, CHzCECH,
RS

MNH F,

A -N‘H%\ -N:'r F _|u<>_|= N%E

F oH O

Descripcién (Art 28 D 486)

Se le recuerda al solicitante que la inclusion de marcas registradas no esta permitida.
Se solicita definir los nombres genéricos y las marcas mencionadas en la descripcion
(Pags. 33-34).

La descripcién asi como el titulo mencionan la selectividad como una propiedad
esencial de los compuestos reivindicados, sin embargo la descripcion no divulga de
manera suficiente este parametro para los compuestos reclamados.

Se solicita al solicitante hacer las aclaraciones necesarias.

6. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determindé con base en la fecha de presentaciéon de la

solicitud de prioridad: Diciembre 23 de 2010, y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion
D1 WO02008/025170 Selective Glycos_:_(:]aesrgc!frlhlbltors and uses 06/Marzo/2006
D2 | WO2006/092049 | Selective Glycosidase Inhibitors, Methods 08/Septiembre/2006
of making inhibitors and uses Thereof

El documento D1*divulga un compuesto de la férmula: (Pag. 8, lineas 1-5).

1 http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
DB=EPODOC&II=0&ND=3&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&date=20080306&CC=WO&NR=200802
5170A1&KC=A1
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7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel inventivo (Art 18 D486)

Prosperidad

p

La reivindicacion 1 consiste en: “Un compuesto de la formula (I) o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo” (Radicado N° 13-173187-00003-0000).

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

Caracteristicas esenciales

D1

D2

Un compuesto de formula (1) o
una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo

0
Con la condicion de que cuando
cuando R® es OR®, cada R” es H
Y con la condicién de que tanto
R! como RS es distinto de OR®

Un compuesto de formula (I) o
una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo

HG
1
R'0O,, o
R'O S
N
R (1)

(P4g.8, lineas 1-5)

Un compuesto de formula
general (1)

Re

Rs

N~

R (D)
(Pag.5, lineas 21-25)

Donde R® es —H 6 -Cy¢ acilo

Donde R* es un sustituyente no
interferente,

R%: -H, -OR?, -F -OR?, R3: Alcoholes, éteres, derivados
R%-H, -OR?, -F Donde R! es -H o grupo no con heteroatomos.

Donde R® es —H 6 -C. acilo interferente

R*-H, -OR?® -OR!? R®: Alcoholes, éteres, derivados
R%-H, -OR? Donde R* es -H o grupo no con heteroatomos.

Donde R® es —H 6 -Cy acilo interferente

R%:-H, -OR?®, -F R3:-OR*, -N3, -NR%, RS: Alcoholes, éteres, derivados

con heteroatomos

R":-H, -F -H -H
R®: -H, C alquilo, Cs alquenilo, | R?% Heteroaril, NR*, R%: Aminas
Css alquinilo, Cy¢ alcoxi. Azetidin | Donde R* es un sustituyente no
1il. Sustituidos con fldor, OH o interferente
metilo
Comparacién de compuestos especificos

O .8
F i
2—NH
HO" "N
OH
(Pag. 22)

H,

Nz&\
(Pag. 25)

2 http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?CC=WO&NR=2006092049A1&KC=A1&FT=D
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HCJ/\(J />_NH
HO™ i N AN

(Pag. 47)

(Pag. 67)

El documento D1 se considera el estado de la técnica cercano. Divulga un compuesto
con la estructura (l) (Pag. 8, linea 1-5), que presenta actividad inhibitoria selectiva sobre
O- GIcNAcasa (Pag. 9, linea 3-7).

La diferencia entre la solicitud y los compuestos divulgados el documento D1 consiste
que los sustituyentes R* o R? pueden ser diferentes de OR, mientras que el sustituyente
en el anillo de tiazol debe ser NR?,. Adicionalmente las condiciones limitan la presencia
simultanea del grupo —OR?® en los sustituyentes R' y R,

No se evidencia un efecto técnico asociado a incluir estas sustituciones en el
compuesto respecto a los compuestos divulgados en el documento D1.

El problema técnico objetivo puede ser considerado como la necesidad de proporcionar
compuestos alternativos a los divulgados en D1.

El documento D2 divulga un compuesto de estructura (I) (Pag., lineas 21-25), entre los
cuales se sugieren aminas como sustituyentes en el anillo de tiazol (R?) (Pag. 15, linea
11), el documento D1 proporciona ejemplos de este tipo de sustitucion (compuesto 21-
47, Pags. 21-25), de manera que la inclusion del grupo NR®, como sustituyente en el
tiazol seria una de las alternativas consideradas por la persona del oficio normalmente
versada en la materia.

Sin embargo, no se presenta evidencia de los compuestos reclamados presenten una
mejora en la inhibicion o en la selectividad sobre O- GIcNAcasa consecuencia de los
cambios estructurales (Pag. 103 y 104), la razén de selectividad para la inhibicién de los
compuestos reclamados se encuentra entre el rango de 10-100000 (Pag. 100, linea 2),
mientras que para los compuestos de D1 se encuentra entre 1000-100000 (Pag. 86,
linea 23).

De acuerdo a lo anterior se que los compuestos de la reivindicacion 1 carecen de nivel
inventivo.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2-13 no mencionan caracteristicas
inventivas adicionales tampoco se pueden considerar inventivas.

Conclusion:

Las reivindicaciones 1-13, cumplen el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumplen
con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

8. Conclusidn

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

item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 W02008/025170 1-13 Nivel inventivo
D2 W02006/092049 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 sesenta (60) dias
contados a partir del dia siguiente de la fecha de notificacion de la presente comunicacion.
En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 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 2014-08-26

Elabord: Ruth Andrea Rodriguez
Reviso: Consuelo Leguizamon Leguizamon
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