Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

REsoLUCION NoO: 31823
Por la cual se deniega una patente de invencion

Rad. PCT/08-030800

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las que se confirieron en el
articulo 3, numeral 26, del Decreto 4886 de 2011,y

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que mediante escrito radicado ante esta Superintendencia el 28 de
marzo de 2008 con el N° 08-030800-00000-0000, por la sociedad SANOFI-
AVENTIS, a través de apoderado, entrd a fase nacional 1a solicitud de patente de
invencion titulada “DERIVADOS DE FENIL-[1,2,4]-OXADIAZOL-5-OCNA CON
GRUPQ FENILO, PROCEDIMIENTOS PARA SU PREPARACION Y SU USO
COMO PRODUCTOS FARMACEUTICOS", que corresponde a la solicitud
internacional PCT/EP2006/009304 del 26 de septiembre de 2006.

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la
Propiedad Industrial N° 604 del 29 de mayo de 20098, sin que se hubieran presentado
oposiciones por parte de terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 130 y notificado
por fijacion en lista el 6 de enero de 2012 se requirio a la solicitante en los términos
del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, para que
presentara respuesta a las observaciones de caracter técnico visibles a folios 272 a
278 del cuaderno administrativo, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento
de los requisitos establecidos por esta Decisién, para la concesién de la patente.

CUARTO: Que la solicitante mediante escrito radicado bajo el N° 08-030800-00005-
0000 del 2 de abril de 2012, respondid oportunamente el requerimiento formulado, y
presentd nuevas reivindicaciones 1 a 9 (Fls. 283 a 285) que reemplazan las
originalmente presentadas, atendiendo de esta manera las observaciones
efectuadas en el examen de fondo. Se aceptd el nuevo capitulo reivindicatorio
presentado, comoguiera que se ajusta a las prescripciones contenidas en el articulo
34 de la Decisidn 486. Asi mismo, mediante el escrito del 2 de abril de 2012, la
solicitante present6 un nuevo titulo para la solicitud el cual es “DERIVADOS DE
PIRIDIL-1,2,4-OXADIAZOL-5-ONA Y DERIVADOS DE FENIL-[1,2,4]-
OXADIAZOL-5-ONA CON GRUPO FENILO Y PROCEDIMIENTOS PARA SU
PREPARACION", el cual cumplio con los requisitos legales.

QUINTO: Que segun lo dispuesto en el articulo 14 de la Decision 486 expedida
por la Comisiéon de la Comunidad Andina se otorgardn patentes (...} para fas
invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de la
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles
de aplicacion industrial”.
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SEXTO: Que la solicitante mediante escrito radicado bajo el N° 08-030800-00005-
0000 del 2 de abril de 2012 presentd formulario de modificaciones con el fin que se
tenga en cuenta el cambio de nombre de la solicitante a: SANOFI, para lo cual
aporta el respectivo documento donde consta el cambio de nombre, la cual se
encontrg se ajusta a los requerimientos legales.

SEPTIMO: Que las reivindicaciones 1 a 9 contenidas en los folios 283 a 285, no
cumplen con el requisito de nivel inventivo. Lo anterior, de acuerdo con las
siguientes consideraciones:

7.1. Objeto de la invencion.

El objeto de la invencién consiste en la necesidad de proporcionar compuestos
agonistas de PPARalfa y PPARdelta Utiles para prevenir y/o tratar enfermedades
tales como la diabetes tipo 2, la aterosclerosis y sus diversas secuelas, asi como
para tratar el trastorno de desmielinizacién y otros trastornos neurodegenerativos.
Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona una
compuestos de la formula (I) y composiciones que los contienen:
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7.2 Determinacién del estado de la técnica.

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 29 de septiembre de 2005,
que corresponde a la fecha de la prioridad invocada, para los compuestos en los
cuales B=C(R,) y la fecha de presentacion de la solicitud internacional: Septiembre

26 de 2006 para los compuestos en los cuales B=N.

Consultadas las fuentes de informacion con que se cuenta, se encontraron los
siguientes documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

‘ Fecha de
No. Documento Titulo publicacién
D1 WQ2005097762 *1,3,4-o0xadiazol-2-ones as PPAR 20/10/2005
delta modulators and their use
thereof”
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D3 WO2005097786 Oxadiazolone derlva'tlve:'s as PPAR 20/10/2005
delta agonists

El documento D1! divulga derivados de 2-fenil-4H-1,3,4-oxadiazol-2-ona como
agonistas de PPARdelta para el tratamiento de desordenes metabdlicos
{reivindicacion 1).

El documento D3? compuestos oxadiazolonas de la formula (1) como agonistas de
PPARdelta para el tratamiento y/o prevencion de desérdenes del metabolismo de
acidos grasos, desoOrdenes en los cuales hay resistencia a la insuling,
enfermedades neurodegenerativas y desordenes desmielinizantes (Resumen,
Pag. 1y reivindicacién 1).

7.3. Nivel inventivo.
7.3.1 De los compuestos.

Segun lo dispuesto en el articulo 18 de la Decisibn 486: “Se considerarg que una
invencion tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente
versada en la materia técnica correspondiente, esa invencion no hubiese
resultado obvia ni se hubiese derivado de manera evidente del estado de la
tecnica”.

En el presente caso, los compuestos reclamados en la solicitud no presentan nivel
inventivo, teniendo en cuenta que la reivindicacion 1 esta referida a: Compuestos
de formula I

La siguiente tabla presenta la comparacién entre las caracteristicas técnicas
esenciales de la solicitud estudiada, mencionadas en la reivindicacion 1, y las
reveladas en los documentos D1 y D3 que representan el estado de la téchica
para aquellos compuestos en los cuales B=N:

1http/iwordwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
DB=worldwide espacenet.com&|l=0&ND=3&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&dale=200510208CC=WO&NR=20050977
62AZEKC=A2

Zhttp:/fworldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?
DB=worldwide.espacenel.com&I1=0&ND=3&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&dale=200510208CC=WO&NR=20050977
B6ALEKC=A1
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Caracteristicas esenciales
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W: Enlace
ARYL: piridinil Fenil
gpcionalmente
B:N. sustituido con uno o
mas sustituyenies X: Enlace.

seleccionados del
grupo gque consiste de:

R, H, halégeno, alquilo (C1-C4) en el
que el alquilo no esta sustituido o esta

mong, di- o trisustituido con F, alquilen
(CO-C4)-O-alquilen (CO-C2)-H.

R:H

*
R,: Hy halégeno

R, ¥ R, junto con los atomos de

carbono a los que estan unidos forman
un anillo (C6) o heteroarilo (C5-C6), en
donde uno o mas atomos de carbono
esta reemplazado por un heterodtmo
seleccionado de N, Oy S.

Halégeno, falqullo C1l- R, R, R,y R,son
C6, alquenil C2-C6,
alcoxi C1-C6, C1-C6
perfluoroalguil.

independientemente H, F,
Cl, Br, CF,, {C1-C4) alquilo.

X: O, O-CH,

Z: enlace
Z. -O(CH,),
Y:0
n:enterode lab.
W: CH, 0 CH,CH,

VesN

X:068S. ) UnodeUyVesN,elotroes
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Su0.

UesO,S.
W: es un enlace, alquileno (C1-C3)
Y: es un enlace, N(R,)
R.H

R,:C, , alquilo R,:(C1-C8) alquilo
R,y R, junto con el atomo de nitrégenc
al gue estan unidos (Y=N(R_)) forman
una piperidina que esta monosustituida
por CF,
Z: enlace R,: fenilo sustituido o

insustituido. R,y R, son
R7: CF Donde el sustituyente independientemente H o

? puede ser C,, CFy

Rg H perfluoroalquil

El documento D3 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 1, porque divulga compuestos de la formula (1)
agonistas de PPARdelta y PPARalfa de estructura muy similar a la de los
compuestos de la presente solicitud (Resumen, Pag. 1 y reivindicacion 1).
Adicionalmente el documento D3 revela composiciones que contienen los
compuestos divulgados y un procedimiento para preparar productos farmacéuticos
gue los contengan (reivindicaciones 21 y 33).

La diferencia entre los compuestos, definidos en la reivindicacion 1 y los
compuestos del documento D3 consiste en que los compuestos de la presente
solicitud contienen un anillo de piridina unido al anillo de oxadiazol-5-ona en lugar
de un anillo de benceno y en que los compuestos de la presente solicitud
presentan un sustituyente R,.

No se evidencia que dicha diferencia genere algin efecto técnico, porque las
actividades de los compuestos previamente revelados en el documento D3 son
comparables con las de los compuestos de la presente solicitud.
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Por lo tanto el problema técnico objetivo es: ¢como modificar los compuestos
divuigados en la anterioridad D3 para obtener compuestos alternativos como
agonistas de PPAR delta?

Sin embargo, el documento D1 divulga compuestos que pueden contener tanto un
anillo de benceno como un anillo de piridina unido directamente al anillo de
oxadiazol-5-ona conservandose la actividad como agonistas de PPAR delta
(Resumen, reivindicacidén 1 y Pag. 27 lineas 25 a 28). Por io tanto, una persona de
nivel medio versada en la materia se veria motivada a cambiar el anillo de
bencenoc por un anillo de piridina, con la expectativa razonahble de conservar la
actividad de los compuestos revelados, porgue adicionalmente conoce que la
piridina y el benceno son grupos bicisGsteros y por lo tanto pueden ser
intercambiables®. Por otro lado, respecto a los sustituyentes R,, no se evidencia

que dicha sustitucion genere algun efecto técnico inesperado sobre el grupo
farmacoférico previamente revelado en el documentoc D3 puesto que los
compuestos presentan la misma actividad. Por lo tanto, teniendo en cuenta que la
estructura base que presenta la actividad, o grupo farmacoforico ya habia sido
revelado previamente, se considera que los compuestos de la presente solicitud
se derivan de las ensefianzas que en conjunto revelan los documentos D1y D3y
en consecuencia carecen de nivel inventivo.

Por su parte, las reivindicaciones dependientes 2 a 9 no mencionan alguna
caracteristica gue le confiera nivel inventivo a los compuestos de la reivindicacion
1, por lo tanto, tampoco cumplen con lo establecido en el mencionado articulo 18
de la Decision 486.

En conclusién, teniendo en cuenta que los argumentos de la solicitante no
desvirttan de manera alguna las objeciones a la patentabilidad ya sustentada, el
Superintendente de Industria y Comercio,

RESUEL.VE:

ARTICULO PRIMERO: Denegar la patente de invencion a la creacion titulada
‘DERIVADOS DE PIRIDIL-1,2,4-OXADIAZOL-5-ONA Y DERIVADOS DE FENIL-
[1,2,4]-OXADIAZOL-5-ONA CON GRUPO FENILO Y PROCEDIMIENTOS PARA
SU PREPARACION®.

3 Introduccion a la quimica terapéutica. 2° edicion. Editorial Dlaz de Santos. 14 de Noviembre de 2003.
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ARTICULO SEGUNDO: Notificar personalmente el contenido de la presente
resolucion a la doctora Margarita Castellanos Abondano, en su calidad de
apoderada de SANOFI, o0 a quien haga sus veces, entregandole copia de la misma
y advirtiéndole que contra ella procede el recurso de reposicion, ante el
Superintendente de Industria y Comercio, el cual podrd ser interpuesto en el
momento de la notificacién o dentro de los 5 dias habiles siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogota D.C., el 25 May 2012

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA'Y COMERCIO,

A

JOSE MIGUEL DE LAJCALKE RESTREPO

Doctora
MARGARITA CASTELLANOS ABONDANO
Calle 94 A No. 7 A - 08.

Bogota D.C

Elabord: Juanita Catalina Rico Valbuena ©
Revisd; Consuelo Leguizamon Leguizamon ™
Revis6: Andres Casas Santofimio ¥

Revist: Jose Luis Salazar Lopez ¥

Aprobd: Jose Luis LondoNo Fernandez ¥
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