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No. Solicitud Internacional PCT/US2007/060883

Fecha de Presentacion

. 23/enero/2007
Internacional

Como resultado del examen de fondo realizado, con fundamento en el articulo 45 de
la decision 486 de la comision de la CAN, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcidn: Folios 5a 99 29Julio/2008
Reivindicaciones: Folios 100 a 110 29Julio/2008
Respuesta del solicitante:  Folios 306 a 310 27/Juniof2003
Prioridad: US 60 761 548 24/Enero/2006

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacion de prioridad porque esta 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

Titulo de la solicitud: “Bencimidazoles 2-sustituidos como moduladores de receptor
de androgeno selectivos”.
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El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proporcionar
compuestos Utiles para el tratamiento de trastornos y condiciones moduladas por el
receptor de androgeno, como un incrementador de livido, como un contraceptivo
masculino, como un incrementader de rendimiento masculing, y/o para remplazo
muscular en recuperacion de quemaduras.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un
compuesto de la formula (1):

\
Rl 0)
El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CiP). C 07 D 235/12 /7 403/04 // 405/04 /] 413/04, A 61 K 31/4184 //
31/422; A 61 P 5/00.
4. Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (d))

El objeto de fas reivindicaciones 17 — 20 no es patentable de acuerdo con el Art
citado.

5. Reivindicaciones relativas a un uso o 2 un segundo uso (Art 14y 21 D 486)

El uso de Ias reivindicaciéon 21 no es patentable, de acuerdo con el Art 14,
6. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

+ Las reivindicaciones 1-12 carecen de concisién porque existen muitiples
posibilidades de sustitucién a nivel del compuesto de férmula (1) para los radicales
R' a R® que son géneros funcionales, se sugiere restringir la solicitud a una
razonable generalizacion del tipo de compuestos gue ha sido sintetizado 6 probado,
es decir, que se encuentran debidamente sustentados:

Tabla 1
Radicales Soportados
[ _Sustituyente B Realizaciones probadas |
| \o ©
: R1 H, CH3, N=C-, H3C-CHZ, ‘“‘Si/
! X OCH,4
N 1
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R2 Cl

R3 Cl, NC-,

=0, -OH, CH2=CH-CH2-, HM2C=C=CH-, HC=C-CH2-, HO-CH2-C=C-,
HzC=C= C CH3) C NC-CH2-, H3G-CEC-, H2C= C(CHS) H3C-CH=CH-,

TR OO

s Lasreivindicaciones 1 - 12 no son concisas porque se encuentran términos como:

Alquilo inferior, alguenilo y alquinilo para los que no se define el nimero de atomos
de carbono que los conforman; para heteroarilo y arilo no se enuncia el niumero de
atomos de carbono y heteroatomos que los conforman, en el caso de heteroarilo; en
el grupo alcoxi inferior se sugiere indicar el nUmero de atomos de carbono que los
constituyen.

« El solicitante menciona en la reivindicacién 16 un procedimiento para hacer ia
compaosicidon farmacéutica de la formula (1), que no se encuentra definido mediante
sus caracteristicas técnicas esenciales como las etapas y las condiciones
fisicoquimicas bajo las cuales éstas se realizan. Se sugiere entonces, definir la
invencidn por sus caracteristicas esenciales.

¢ Se sugiere corregir en el folio 100, linea 16 incluyendo una coma “," entre los

sustituyentes halégeno e hidroxi.
7. Determinacién del Estado de la Técnica
El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la

solicitud de prioridad: Enero 24 de 2006 y no se encontraron documentos que
anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento ~ Titulo Fecha de Publicacion”
D1 US3987182 Novel antimidazoles useful as 19/0ctubre/1976

: anti-androgens
D2 EPos25511 | Heterocyclic compounds and their | o4\ i e a0

use in pharmaceutical

D1 http:/iworldwide.espacenet. com/publicationDetails/biblio?CC=US&NR=39871828KC=&F T=E&locale
zen EP

Divulga (Col.12, lineas 44-52) compuestos Utiles como antiandrégenos de la formula:

: Iil Rz
T >
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D2
http://worldwide. espacenet.com/publicationDetails/biblic?CC=EP&NR=0625511&KC=&FT=E&locale=e
n EP

Divulga (pag.12, reiv.1) derivados bencimidazoles de la férmula

R3

1
R X
\Y—cl:—-R4
2 s
R z '
OH

Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de la formula

R® N R*
pOESE
R? N CFy

\
R’ ()
Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con [as del Estado de la Técnica:

. _ __Caracteristicas esenciales D2 ;
i 3 I
H 3 4 ‘ R {

N Rt N 4
i ! \~ C/Ra Y~C-—R"
R? N, B R 27| |
! R OH '
I S - =
R1=H, CH3 FR1=H, alquno de cadena corta .
f R2 = C X, Y= NO2, trifluoro alquilo de R1=NO2, CN, CF3,
cadena corta y halogeno
rR3=CL e - _R2=N02,CN, CF3, .
R4 = alquinilo R2 = afquﬂo de cadena corta “R3= alquil sustituido con F 6 CI
- R5 = alquinilo, -OH . R3 = alquilo de cadena corta , R4 = alquil sustituido con F ¢ Cl

! 5 XY Z=N. O S=N=C-NH

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 1 porque divulgan el compuesto derivado de
. bencimidazol 1, 2, 5, 6 tetrasustituido.

La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacién 1 y el compuesto de D1
consiste en que en D1 los radicales R2 y R3 no presentan opcion de sustitucion para
radicales alquilos sustituidos por atomos de halégenos.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 1 y el compuesto de D2
consiste en que en D2 no se contempla la sustitucién por radicales alquilos sobre los
heteroatomos X y Z.

El efecto que logra el incluir los halo alquil derivados es que presentan una mayor
actividad para el tratamiento de enfermedades mediadas por el receptor andrégeno
selectivo.
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Por lo tanto, el Probiema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencién se
puede formular asi: “cémo modificar el los compuestos conocido en D1 para que
presenten mayor afinidad por los receptores andrégeno selectivos y hacerlos mas
especificos™.

Sin embargo, la utilizacién de sustituyentes alquil halogenados para aumentar la
eficiencia, ya esta divulgada en el documento D2 que se refiere a bencimidazoles
utiles en el tratamiento de la posible formacion de tumores en el sistema reproductor.

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia, incluiria
derivados alquil halogenados de D2 en la posicién 2 en los compuestos de D1 para
llegar asi al objeto de la reivindicacién 1 de la solicitud. Por lo cual se considera
obvia.

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

8. Conclusion

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

Item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
{8y US3987182 1-15 Nivel Inventivo
D2 EPDE25511 1-15 Nivel Inventivo 1

En cumplimiento del articulo 45 de |a Decision 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (60) dias
contados a partir de la fecha de notificacion 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 concesion, se denegara |a patente.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al término
faltante para (60) dias y presentarla por escrito

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,

clor de Nuevas Creaciones (E)

El anterior re imiento, fue notificado por fijacién en lista, de fecha
69 2 per

Elaborado por. Juan Pablo Ramos Piferos
Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamén
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