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Solicitud de Patente de Invencion titulada: “COMPOSICION FARMACEUTICA QUE
COMPRENDE UN DERIVADO DE INDOLIL-MALEIMIDA”.
Solicitante: NOVARTIS A.G.

SOLICITUD DE EXAMEN DE PATENTABILIDAD SEGUN
EL ARTICULO 44 DE LA DECISION 486, GACETA No. 584

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogotd, D.C., identificado tal como aparece
al pie de mi firma, en mi condicién de apoderado de la sociedad de la referencia, respetuosamente
me permito solicitar que se examine si la invencién retine los requisitos de patentabilidad
previstos en la misma, dando cumplimiento a lo establecido en el articulo 44 de la Decision 486
de la comision de la Comunidad Andina. Adjunto recibo por el monto de $420.000 pesos para

cubrir la tasa correspondiente, segun la Resolucion 44372 de 26 de diciembre 2007.

CARLOS R. OLARTE
C.C. 79.782.747 de Bogota
T.P. 74.295

Anexo:  Recibo por $420.000 pesos
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Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 07-089734

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 584 DE

FECHA 31 DE DICIEMBRE DE 2007 EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA

LEY EXPIRA EL 31 DE MARZO DEL 2008

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de publicacion
en la gaceta de Propiedad Industrial, debera solicitar y cancelar el examen de
patentabilidad so pena de que la solicitud caiga en abandono, de acuerdo con lo
establecido en el Articulo 44 de la Decisidén 486/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.
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La presente invencién se refiere a derivados de indo-

lilmaleimida, a un proceso para su produccién, y a composicio-

‘nes f&fﬁi#éﬁﬁic&é"qﬁél1d§_q¢hfiéﬁen. :

De una manera més particular, la presente invencién

proporciona un compuesto de ia‘férmu;a Is

en.déndez _
Re @8 H; alquilo de 1 a 4:at9mos de carbono; o alquile’

de'l a4 atemos de carbono sustituido por OH, NH;, NH-alquile de
1 a 4'aﬁomog de carbono, 6 N(dialquilo'de‘l é 4 4tomos de car-
bono) 2} |

Q*igies*ﬂs o alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono;

\'j"'-':"f‘_".'_.es un radical de la £érmula (a), (b), (e}, (d), (e},
6 (£): - | |
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en donde:

ca'daf uno de Ry, Rg, Ry, Rs, Rii, ¥y Riq es OH; SH; un re-
siduo heterociclico; NRisR;7, en donde cada uno de Rigs y Ry7 es
independientemente H o alquilo de 1 a 4 Atomos de carbono, 0 Ris

y Ri7 forman, junto con el &tomo de nitrégeno con el que estén

"enlazados, un residuo heterociclicos o un radical de la f&zinula

a:
~X-Re-Y {a)

‘en donde X es un enlace directo, O, 8, & NRy, en don-
de Ryjp es H 0 alquilo dé 1 a 4 atomos de carbono,

Re @8 alquileno de 1 a 4 atomos de carbono, o alquile"-
no de 1 a 4 &tomos de carbono en donde un CH; es reemplazado por
CR:zRy, - en donde uno de Ry ¥y Ry €8 H y el otro es CH;, cada uno de
Re Y Ry 68 CHy, 6 Rz ¥y Ry forman juntos -CHa~CHz~, e

'Y estd enlazado con el &tomo de darbot_:o' terninal, y se
selecciona a partir de OH, un  residuo heterociclico, y -
NRigRag, en. donda cada uno de Rig ¥ Ry €8 :I.nd_epem_!iantamente H,
clcloalquilo de 3 a 6 Atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono-alquilo de 1 a 4 &atomos de ocarbono, arilal-
quilo de 1 a 4 d4tomos de carbono, o alquilo de 1 a 4 &tomos de

carbono opclonalmente sustituido scbre el &tomo de carbono ter—

minal por OH, o Riys y Rz forman, junto con el dtomo de nitrégenc
con el que estédn enlazadba,;un residuo heterociclico;
“cada uno de Rz, Ry, Rs, Re, Rs, Rig, Riz, Ria, Rusy ¥ R'ys

es independientemente H, haldgeno, alquilo de 1 a 4 &tomos de
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carbono, CF;, OH, SH, NHz, alcoxilo de 1 a4 dtomos de carbono,

ticalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, NH-alquilo de 1 a 4 dto-

mos de carbono, N(dialquilo de 1 a 4 &tomos de carbono)z, o CN;
Ees -N» y G es -CH=, c bien E es -CH= y G es -N=; y

el anillo A estéd opcionalmente sustituido.

Cualquier alquilo o fraccién de algquilo en, por ejem~
plo, alcoxilo, puede ser lineal o ramificada. Halbdgeno puede
ser F, Cl, Br, 6 I, da preferencia F 6 Cl. Cualquier arilc pue-
de ser fenilo o naftilo, de preferencia fenilo.

Un residuo heterociclico como Ri, Rq, Ry, Rs, Rii, Rues
6 Y, o formado respectivamente por NRigRi7 & NRigRzo, €8 un anillo
heterociclico de 3 a 8, de preferencia de 5 a 8§ mlembros, satu-
rado, insaturado, o aromitico, que comprende 1 6 2 heterodto~
mos, de preferencia seleccionados a partir de N, O, y S, y esté
opcionalmente sustituido. lLos ejemplos adecuados incluyen, por
ejemplo, plridilo, por ejemple 3- & 4-piridilo, piperidilo, por
ejemplo piperidin-l-ile, 3- & 4-piperidile, homopiperidilo, pi-
perazinilo, homopiperazinilo, morfolin~4-ilo, imidazolilo, imi-
dazolidinilo, pirrolilo, o pirrolidinilo, opcionalmente susti-
tuido, por ejemplo mono— 6 poli-sustituido. Cuando el residuo
heterociclico estd sustituido, esto puede ser sobre unoc o més
dtomos de carbono del anillo, y/o sobre un &tomo de nitrégeno
cuando estd presente. Los ejemplos de un sustituyente sobre un

dtomo de carbono del anillo incluyen, por ejemplo, alquilo de 1



15

Y

&

3 .

. tioalquilo de 1 a 4 &tomos de'ca;bono, NH~alquilo de 1 a 4 &to-

mos de carbono, N(dialquilo de 1 a 4 4tomos de carbono)y, o CN;j

E es -N=y G o8 -CH=, 0 bien E es ~CH= y G @8 -N=j y
el _ahillo A estéd opcionalmente sustituido,

© una sal del mismo.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,

en donde _al"residuo{_hetarociclica como Ri, Rn- R, Rey Ru, Ruiv 6

Y, o formado, _zenpedtivamente-. por NRjeRiz 6 NR;,RN,"'Q_& un anille

heterociclico de 3 a B miembros, saturadc, insaturado, ° aromi-

tico, que comprende uno o dos hetord&tomﬁ, 'y opclonalmente

sustituido sob_ra.' uno o mis Atomos de cazbono del anillo, y/o

‘sobre un étomo de nitrégeno del anillo cuando esté presente.

3. Un compueato de acuerdo con la’ re:l.v:l.nd:l.cacién 2,

en donde el residuo heterociclico como R, R., Ry, Rey Ru1s Riey 6

Y, © fomdo, respectivamonte, por NRigRi7 & HR;ngo, es un resi-
“duo de J.a fému.‘l.a m: '

en donde:

e.'l. an:l.llo D ag un an:l.llo de 5, 6, é 7 miembroa. satu~

‘ radc, insaturado. o aromét::l.cw

x., es ~N-; -C-, 6 -CH-:
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~ Patente de Modelo de Utmdad M

- Fecha de Presentaclon lnternal Febrero 27 de 2006

Como resultado dei examen de fondo, reahzado con fundamento en el articulo 45
de.la Decnsnén 486 de la Comnsuén de la Comumdad Andma se le comunlca

o Documentos estudnados

1, pescng cién: ~ Folios:43a74 - como se radicé inicialmente
Relvindicacione '-Fo'-lios 752 82 _como se radicd mncnalmente
13.  Prioridad: Marzo 1 de 2005, GB; 0504203 1

2. Objeto de la mvenmén 3

Titulo de la invencién: COMPQSICION FARMACEUTICA QUE COMPRENDE UN -
DERIVADOQ DE INDOLIL-MALEIM!DA

El problema planteado en esta solicitud es la necesndad de una composicion:

- farmacéutica con un compuesto derivado de Indolil-maleimida, para
- administracién . oral, en el tratamiento de enfermedades mediadas por los

linfocitos-T y/o PKC, por ejemplo rechazo -agudo o crénico de alo-o xeno-mjertos- a
de drganos o tejidos, entre otras( fOlIO 43y 66-67)

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporcmna una."
~ composicion, que comprende un compuesto de formula (l) ’

. Exp2007-080734, 1°art45



en donde los significados de los radicales son como lo muestra la reivindicacion
1(folio 75, pg32); y el proceso para su obtencion (folios 81y .82, pgs 38-39).

IPC: A61K31/404, AG1K9/20.
3. De la solicitud de Patente

3.1 Reivinciicaciones_ (articulo 30 D 486)'

La reivindicacién 1, no esta soportada en ia descripcién, por una composicion
particular definida concretamente caracterizada por sus componentes (principio
activo y excipientes especificos); por el contrario, lo que se menciona, de manera
general, es que la composicion puede contener cualquier derivado de la formula
X, como principio activo (folios 44-57) y que en dicha ‘composicién farmacéutica

95

sélida, pueden estar presentes vehiculos o diluyentes farmacéuticamente

aceptables los cuales son-ampliamente conocldos enel estado de la técnlca)

" Las relvmdlcacxonesa 57, 9 11 13, mencionan la expresion. “cuando menos”, la
- cualno es congisa.

Las reivindicaciones 12,14, no son concisas, porque menmonan un porcentaje de
o por ciento.

La rewmdlcacuén 24 esta caracterizada por un uso, lo cual no es Ia forma de”‘
caractenzar una composicion. : L

4 Excepcion a la- patentablhdad (articulo 20 D486 Ilteral d))

El objeto de las reivindicaciones 27 no es patentable porque se refiere a un
método de tratamiento. ’

5. Reivindicaciones relativas a un uso 0 a un segundo uso (articulos 14 y 21 D-
486) =

El uso de Ias reivindicaciones 28 no es patentable porque se- reﬁeren a un uso.
6. Determinacién del Estado de la Técnica

‘La fecha que se ha tenido en cuenta para determinar el Estado de la Técnica es:
Fecha de presentacion de la solicitud prioritaria Marzo 1 de 2005

Teniendo en cuenfa la fecha indicada se realizé la busqueda en el estado de la

técnica de documentos relacionados con la sohcntud encontréndose los siguientes
‘documentos mas relevantes:

N ‘ T | “Fecha de
N Dogumento | Tltulo , publicacién®
Derivados de Indolilmaleimida M
D1 C00337623 como inhibidores de protefna Mayo 16 de
. cinasa C 2002.

D1 (folios: 89-93); se refiere a compuestos derivados‘_'de indolilmaleimida, a un-
proceso para su produccion y a composiciones farmacéuticas que los contienen.

Exp 2007-089734, 1° art 45



7. Andlisis de patentabilidad (articulo 14 D488)

7.1 Novedad (articulo 16 D486)

Caracteristicas - esenciales de ' la Solicitud

| Colombiana No. 2007089734

W003/0337623

Una composicién la cual comprende un compuesto
de la formula (1)

o R O
- {
Dt
Rb ‘r '
Ra
En donde:

Re es H; alquilo de 1 a 4 atomos de carbono; o
alquilo de 1-a 4 atomos de carbono sustituido por
~OH,NH2,NH-alquilo de 1 a 4-atomos de carbono, o
N- (dl-alquno d e1 a 4 stomos de carbono)

composicion la cual comprende un compuesto |

de la fonnula ()]

En donde:

Ra &5 H; alquilo de 1 a 4 dtomos de carbono; o

alquilo de 1 a 4 atomos de carbono. sustituido |-

por OH,NH2,NH-alquilo de 1 a.4 atomos de

- carbono, o

| Rp=es H: 0 alquilo de{ a 4 atomos de carbo'no

Ry=es H; o alquilo de 1 a 4 dtomos de carbono

R= es un radical de formula:

B, 0, OO

&)

mﬁt@@

R= es un radical de férmula
o,

y
%0, o ¥

En donde g;ada uno:de R1.,-R4, Rs, RQ,-’-Ru y.Ryes
OH; 8H; un residuo heterociclico... (ver folios 76 -77

En donde cada uno de Ry, R4,R-,-,Ra R“ yRiyze8 |
OH; SH; un residuo heterociclico...( ver folios |’

91-92,-'pgs 2-3 de'la descripcion); o en forma de
sal ( folio 93, pg 83) .

. pgs 33-34, reivin‘dicacién_ﬂ), o en forma de sal.

Las caracteristicas esenciales de la reivindicacién 1,

fueron - divulgadas

previamente en D1, es decir la composicién farmacéuttca que comprende -un
compuesto de la formula (I), por lo cual la rerwndacac&én no es nueva, como
tampoco sus dependlentes 2-23 y 25-26.

8. Conclusion:

Los requisitos de patentabmdad de Ia presente solicitud se encuentran afectados -
asi: |

Reivindicaciones

N° ‘.. Docu_mento.N“ “afectadas Requisito qu.,afecta_ |
D1 . C0O0337623 1-23 y 25-26 _Novedad

En cumpllmnanto del articulo 45 de Ia Decision 486 de la Comlsnén de la
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de
sesenta dias contados a partir de la fecha de notificacién de la presente.
comunicacién, En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, osia

. Exp 2007-089734, 1° art 45
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Notifiqguese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e),
del capitulo quinto del titulo primero de Ia Circular Unica N° 10 de 2001,

JOSE LUIS SALAZZ; LEEZ

Director de Nuevas Creaciones (E)

pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesién, se
denegara la patente.

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha
A1 EEs

EXAMINADOR TECNICO

CONCEPTO TECNICO No.142 Codigo No.202078

Exp 2007-089734, 1° art 45



