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DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
2020
Bogota, D.C.,
Abogado(a)/Sefior(a)
SILVANA MARIA LOPEZ DIAZ
Asunto: Radicacion: 13-138546- -5
Tramite: 11
Evento: 378
Actuacion: 519
Oficio: 929
Folios: 10
Patente de Invencion X Patente de Modelo de Utilidad
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) X Capitulo | X | Capitulo Il
No. Solicitud Internacional PCT/US2011/061174
Fecha de Presentacion Internacional 17/11/2011

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 estudiados

Descripcion: Rad. No. 13-138546-00000-0000 07/Junio/2013
Reivindicaciones: | Rad. No. 13-138546-00000-0000 07/Junio/2013
Rad. No. 13-138546-00001-0000 27/Junio/2013
Prioridad: US61414977 18/ Noviembre/2010
US61522518 18/Agosto/2011

2. Analisis de la Prioridad
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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
10 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, sélo se
estudiaran las cubiertas por la tasa pagada. En el presente caso se estudiaran las
51 reivindicaciones bajo radicado No. 13-138546-00001-0000.

Titulo de la solicitud: “Moléculas bifuncionales con actividad de reclutamiento de
anticuerpos y actividad inhibitoria inicial contra el virus de la inmunodeficiencia
humana”.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proporcionar
compuestos Utiles en el tratamiento, prevencidon o reduccion de efectos
secundarios del VIH.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un
compuesto de la estructura quimica:

RY

[4BT]

Donde ABT es un extremo de unién a anticuerpo, que comprende un hapteno el
cual es capaz de enlazarse a un anticuerpo de un paciente.

El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): C0O7D 405/14.

4. Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (d))

El objeto de las reivindicaciones 40-46 no es patentable de acuerdo con el Art
citado.

5. Reivindicaciones relativas a un uso (Art 14)

El uso de las reivindicaciones 47 — 51 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.
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6. De la solicitud de patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacion 1 no es clara ni se encuentra sustentada porque se refiere a un
sustituyente con actividad de hapteno, lo cual no es claro considerando que existe
un sinnamero de radicales que presentan esta actividad y que evidentemente no
se encuentran descritos en el capitulo descriptivo.

Las reivindicaciones 1- 3 no son concisas ni se encuentran sustentadas porque se
refieren a sustituyentes en los radicales R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, A, By RN,
de tipo alquilico, cicloalquilo, heteroarilo, alquilo, heteroarilo sustituido, aril,
cicloaril, alquil que corresponden a grupos funcionales dando a lugar a un
sinnimero de compuestos que no se encuentran descritos. Se le sugiere a la
solicitante hacer una razonable generalizacion de los compuestos que han sido
sintetizados y evaluados.

Las reivindicaciones 4-9 no son claras porque la expresion: “opcionalmente”,
precediendo una caracteristica no es limitativo, porque hace opcional a la
caracteristica y no limita el alcance de la reivindicacion. Se sugiere incluir las
caracteristicas opcionales o preferentes en una reivindicacion dependiente.

La reivindicacion 18 no es concisa porque se refiere a sustituyentes de tipo
monosacarido, disacarido, oligosacarido, polisacarido que corresponden a grupos
de azucares, lo cual no es conciso considerando que esta expresion genera la
posibilidad de un sinnUmero de compuestos que no se encuentran descritos. Se
sugiere limitarse a los sustituyentes de tipo azucar que se encuentran en el
capitulo descriptivo.

Las reivindicaciones 32 a 40 no se encuentran sustentadas porque se refieren a
composiciones farmaceéuticas que no se encuentran descritas en el capitulo
descriptivo. Adicionalmente se le recuerda a la solicitante que una composicion
farmacéutica se caracteriza en términos de sus ingredientes y las respectivas
proporciones, en el presente caso no existe sustento a una composicion como tal
se sugiere eliminar del capitulo reivindicatorio o hacer aclaraciones necesarias.

Las reivindicaciones 32 a 40 no se encuentran sustentadas porque se refieren a
composiciones farmaceéuticas que comprenden los compuestos de formula | junto
a otros agentes anti-VIH, lo que da lugar a un sinnimero de composiciones que
no se encuentran sustentadas. Se sugiere eliminar del capitulo descriptivo.

Descripcion (Art 28 D 486)
La descripcion no divulga la invenciéon de manera suficientemente completa para

qgue la persona del oficio normalmente versada en la materia pueda ejecutarla,
considerando que no divulga de manera adecuada todos los posibles compuestos
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gue se encuentran descritos en las reivindicaciones dado el amplio alcance que
tienen las reivindicaciones.

Se requiere al solicitante hacer las aclaraciones necesarias.
7. Determinacion del Estado de la Técnica
El estado de la técnica se determino con base en la fecha fecha de presentacion

de la solicitud de prioridad: 18 de noviembre de 2010 y se encontraron los
siguientes documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicaciéon*
“Composition and antiviral
activity of substituted
indoleoxoacetic piperazine
derivatives ”
“Chimeric small molecules for
D2 W02009139863 the recruitment of antibodies to 19/Noviembre/2009
cancer cells”

D1 US20030069245 10/Abril/2003

El documento D1' revela compuestos Utiles en el tratamiento del VIH que
comprenden la formula (1) (Parr. [0121]).

El documento D2? divulga compuestos Utiles en el tratamiento de enfermedades
proliferativas de formula | (Pag. 26), que comprenden en su estructura
compuestos capaces de reconocer anticuerpos en el organismo (Pag. 30).

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 consiste en “Un compuesto de la estructura quimica (...)”

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

Caracteristicas esenciales D1 D2

Un compuesto anti- HIV de

formula (1) (Parr. [0121]) Un compuesto quimico

Un compuesto quimico

1.Url:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?
CC=US&NR=2003069245A1&KC=A1&FT=D&ND=&date=20030410&DB=&locale=en_EP
2.Url:http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/description?
CC=WO&NR=2009139863A2&KC=A2&FT=D&ND=&date=20091119&DB=&locale=en_EP
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Aryl es un grupo aromético o hetero-
aromatico

(Parr. [0121])
Donde W es (Parr. [0124])
R R

R

5o

R R
R RS

Y donde A es un
heteroarilo sustituido (Parr.
[0123])

Compuestos de formula L

——{CON|
(A); \<B)n

donde CON es (Pag. 26):

Linker es una molécula enlazadora

Ry es ausente o arilo sustituido, O, -S-,
-0S(0)2

R5 es un arilo, cicloaquilo,
heteroarilo (Parr. [0143]),
C1-C6 alcoxi, C(O)R8
(Parr. [0144])),
-CO2CH2C(0O)R25,
(CH2),C(O)R26 (Parr.
[0145])

Donde L es un linker de
férmula (Pag. 28)

e

X2 es H, (CH2)nOH, CN, halégeno,
alquilo C1-C6

R2 es H, (CH2)nOH, CN,
hal6geno, alquilo C1-C6
(Pérr. [0128-0143])

X3 es h, Alquilo C1-C6, heteroarilo,
halogeno

Y donde A es un
heteroarilo sustituido Parr.
[0123])

H (P4g. 28)

R1y R2 sonH o alquilo C1-C3

R5 es un arilo, cicloaquilo,
heteroarilo (Parr. [0143]),
C1-C6 alcoxi, C(O)R8
(Parr. [0144])),

-CO2CH2C(0O)R25,
(CH2)qC(O)R26 (Parr.
[0145])
|l es 0-1 lesO | es 0-1 (Pag. 27)
Jes0,1,2,3 Jes0,1,2, 3 (Pag. 27)
Kes01203 k donde A es un heteroarilo Kes01203

sustituido (Parr. [0123])

NesO0,1,2,3,4,5,6

(CH2)qC(O)R26 (Parr.
[0145]) donde qes 0,1, 2, 3
(Pérr. [0167])

NesO0,1,2,3,4,5,6

Y3 es H o un grupo alquilo

R20 o0 R19 es H o alquilo
(Parr. [0164-0165])

No menciona

RN es H o un grupo alquilo C1-C3

R6 es H o un grupo alquilo
C1-C3 (Parr. [0147])

No menciona

ABT es un hapteno

R8, R25 o0 R26 morfolino,

piridilo, alquilo, heteroarilo

sustitudio con uno o mas
alquilos (Parr. [0148])

ABT es
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(Pag. 29)

El documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 1 porque revela compuestos utiles en el tratamiento
del VIH que comprenden la formula (1) (Parr. [0121]), donde el anillo de indol se
encuentra sustituido en la posicion 7 por un radical seleccionado entre: arilo,
cicloaquilo, heteroarilo (Parr. [0143]), C1-C6 alcoxi, C(O)R® (Parr. [0144]),
-CO.,CH,C(O)R* y (CH2)qC(O)R* (Parr. [0145]), donde dichos compuestos
presentan porcentajes de inhibicion mayores al 98% a una concentracion de 10
uM (P4g. 168-170). Adicionalmente el documento D1 divulga composiciones
farmacéuticas en forma de tabletas, capsulas y otros sistemas de entrega del
farmaco, que comprenden compuestos de féormula | junto a agentes anti-VIH,
inmunosupresores e inmonomuladores (Rev. 37).

La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacion 1 y los compuestos
del documento D1, consiste en que la solicitud divulga la presencia de un hapteno
unido al linker que se encuentra enlazado en la posicion 7 del anillo de indol.

El efecto que logra el incluir un hapteno en la posicién 7 del indol es favorecer la
activacion de la respuesta inmune.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “como modificar los compuestos divulgados en el documento
D1 para proporcionar compuestos capaces de activar respuesta inmune”.

Sin embargo, la utilizacién de radicales con actividad como hapteno unidos a
linkers que se encuentran enlazados a anillos heterociclos para para favorecer la
activacion de la respuesta inmune, ya se encontraba divulgado en el documento
D2 que se refiere a compuestos Utiles en el tratamiento de enfermedades
proliferativas (Pag. 26), que presentan linkers con un nimero de unidades de
PEG de 1 a 3 (P&g. 28), unidos directamente a haptenos capaces de activar la
respuesta inmune (Pag. 29).

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia,
incluiria estos radicales con actividad como haptenos del documento D2 en los
compuestos divulgados en el documento D1 para llegar asi al objeto de la
reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo cual se considera obvia.

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

Por su parte las reivindicaciones dependientes 2-31 no mencionan caracteristicas
adicionales se considera que no tienen nivel inventivo

Expediente 13-138546- -5 (1er Art. 45)



Indusiria vy Comercio
SUPERINTENDENCIA

Prosperidad
par s

La reivindicacion 32 consiste en “La composicion de acuerdo con la reivindicacion
31 en donde dicha composicion ademas comprende una cantidad efectiva de un

agente adicional anti-VIH”

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

Caracteristicas esenciales

D1

D2

Una composicién que comprende un

Una composicion que
comprende un (Parr. [0280])

Una composicion que
comprende un

Un compuesto quimico

Un compuesto anti- HIV de
férmula (1) (Parr. [0121))

Un compuesto quimico

0. JARYL
7/ \
(\N \Xs)k
N
e
o
N
o

Aryl es un grupo aromatico o
heteroaromatico

(Parr. [0121)])
Donde W es (Parr. [0124])
R R1F

RI8

e Rl
R pi8

Y donde A es un heteroarilo
sustituido (Parr. [0123])

Compuestos de formula L

A——{CON|
CON \(B)n

(A

donde CON es (Pag. 26):

1
HO
HO OH OH
H
H o, ® s
HO o oH **Z’E*
OH| b W
H #

(P4g. 29)

Junto a una cantidad efectiva de un
agente adicional anti-VIH

Junto a una cantidad efectiva
de un agente adicional anti-
VIH Parr. [0280]) como:
zidovudina, ritonavir, indinavir,
efavirenz (Parr. [0005])

Junto a un segundo
agentes activos capaces de
activar respuesta inmune
(Pag. 19)

El documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 1 porque revela composiciones farmaceéuticas que
contienen agentes anti-VIH, inmunosupresores e inmunomoduladores (Rev. 37)
junto a compuestos utiles en el tratamiento del VIH que comprenden la férmula (1)
(Parr. [0121]), donde el anillo de indol se encuentra sustituido en la posicidon 7 por
un radical seleccionado entre: arilo, cicloalquilo, heteroarilo (Parr. [0143]), C1-C6
alcoxi, C(O)R® (Parr. [0144]), -CO.CH,C(O)R* y (CH2)qC(O)R* (Parr. [0145]),
donde dichos compuestos presentan porcentajes de inhibicibn mayores al 98% a
una concentracion de 10 uM (P&g. 168-170).
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La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 y las
composiciones del documento del documento D1, consiste en que la solicitud
divulga composiciones que contienen un compuesto activo que presenta un
hapteno unido al linker que se encuentra enlazado a la posicion 7 del anillo de
indol unido junto a un agente adicional anti-VIH.

No se evidencia un efecto técnico asociado a la adicibn de un segundo
compuesto activo en formulaciones farmacéuticas utiles en el tratamiento del VIH,
donde el segundo agente activo corresponde a un compuesto que contiene el
anillo de indol sustituido en la posicién 7 por un hapteno unido a un linker.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “cdmo proporcionar composiciones alternativas a las
divulgadas en el documento D1 que sean utiles en el tratamiento del VIH".

Sin embargo, la utilizacidbn de compuestos heterociclicos que presentan haptenos
unidos a linkers en la posicidbn 7 para para favorecer la respuesta inmune en
formulaciones farmacéuticas que comprenden dos activos, ya esta divulgada en el
documento D2 que se refiere a composiciones farmacéuticas que comprenden
dos agentes activos capaces de activar la respuesta inmune, donde uno de los
agentes activos presentan linkers con un nimero de unidades de PEG de 1 a 3
(Pag. 28), unido directamente a haptenos capaces de activar la respuesta inmune
(Pag. 29).

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia,
incluiria formulaciones farmacéuticas que incluyan compuestos que presentan
radicales con actividad como haptenos del documento D2 en las composiciones
divulgadas en el documento D1 para llegar asi al objeto de la reivindicacion 32 de
la solicitud. Por lo cual se considera obvia.

Conclusion:
La reivindicacion 32 cumple el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumple con
el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

Por su parte las reivindicaciones dependientes 33-39 no mencionan
caracteristicas adicionales se considera que no tienen nivel inventivo

9. Conclusiéon

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

item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 US20030069245 1-39 Nivel inventivo
D2 W02009139863 1-39 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 2015-02-03

Elabord: Diego Armando Galvis Sanchez
Revisé: Sandra Carolina Crespo
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