480
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,
Abogado LUZ CLEMENCIA DE PAEZ
ASUNTO Radicacion 08-67243
Tramite 011
Evento 378
Actuacién 519
Oficio 12500
Folios 006 ’
Patente de Invencion Patente de Modelo de Utilidad D
Via Nacional D

Via PCT (Fase Nacional) Cap.| Cap. Il [ ]

No. Solicitud Internacional PCT/US2006/046039
Fecha de Presentacion Internacional 1 Diciembre de 2006

Como resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45 de
la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se comunica;

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 182 a 421 01/Juliof2007
Reivindicaciones: Folios 422 a 436 01/Juliof2007
Figuras Folio 444 01/Julio/2007
Prioridad: US 60 741 366 01/Diciembref2005

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: “5-(Arilsulfonil)-pirazolopiperidinas”

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proporcionar
compuestos Utiles en la prevencién y/o tratamiento de la Enfermedad de Alzheimer
(AD).

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
de la férmula (I) y composiciones que lo contienen.
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): A61 K 31/4162 //A61 P 25/00// C 07 D 471/002

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

El objeto de las reivindicaciones 18 que hace referencia a un método de tratamiento
de la Enfermedad de Aizheimer no es patentable de acuerdo con el Art citado.

5. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacién 1 no es clara ni concisa porque la definicién de la invencion en
termino de sustituyentes “heteroarilo”, “heterocicloalguilo”, “arilo” y "cicloalquito”, entre
otros, son generos funcionales que no permiten distinguir la invencion del estado de
la técnica. Esto debido a que no se especifican el nimero de atomos de carbono que
los conforman, en el caso de los anillos, ni el nimero y la clase de heteroatomos que
los pueden llegar a conformar en el caso de los “hetero”, motivo por el cual se
obtienen un sin nimero de compuestos que no encuentran soporte en la descripcion.

El capitulo reivindicatorio no es conciso, ni esta sustentado en la descripcién porque
no hay suficientes ejemplos que demuestren que se hayan obtenido la totalidad de
los compuestos con los sustituyentes tal como se encuentran alli definidos. Se
encuentra que los compuestos obtenidos corresponden a los que comprenden
preferiblemente l0s siguientes sustituyentes:

Radical Ejemplo en la Descripcion
A Bencenc  sustituido con  un
compuesto halbgeno,
B Pirazol, piridina,
R1yR1a, R2yR2a, R3y R3a | Atomo de hidrégeno, alquilo,
CO2R’,

La reivindicacion 19 no es clara porque el uso del término "por lo menos” precediendo
una caracteristica no es limitativo, porque hace opcional ala caracteristica y no limita
el alcance de la reivindicacion. Se sugiere incluir las caracteristicas opcionales o
preferentes en una reivindicacion dependiente.

6. Determinacién del Estado de la Técnica
El estado de la técnica se determin6 con base en la fecha de presentacion de ia

solicitud de prioridad: Diciembre 1 de 2005, y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

Item Documento Titulo Fecha de Publicacion®
Byciclo-pyrazoles active as kinase
D1 WQ2002012242 inhibitors, process for hair 14/Febrerc/2002
preparation and pharmaceutical
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pompositions comprising them
rused N-Containing Heterocyclic
D1 JP 2004/217654 Compounds And Medical Use 22/ uio/2004
Thereof

D 1http./iworldwide espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=WONR=0212242A2&KC
=AZ&FT=D&ND=38&date=200202 14&DB=EPODQCA&locale=en EPdivuiga (pégina 3. linea 28) un
compuesto de la férmula (1), o una sal del mismo.

localezen EP&FT=D&date=20040722&CC=WO&NR=2004060892A18KC=A1 divulga (pagina 1,

linea 54) un compuesto de la formula (1), pro farmaco o una sal del mismo.

R? ™ (e

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de formula (1).

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D1
Compuesto de Formula (I}
Compuesto de Formula (1) a .
|
LN |
2 Y e |
e (@l (@, |
G A
3n (0 Re | Ra
AN
Anillo A: Arilo, Cicloalquilo, heterocicloalguilo, | R1: SO,R’
cada uno Opcionalmente sustituido R': Aril C1-6, cicloaglquill C3-6
Anillo B: Hetero-aril Compuesto heterarilo
R'-R™; R*-R%: Hidrégeno, Alquil o Alguenil, Ra, Rb, Re, Rd: Atomo de hidrégeno, alquilo
opcionalmente sustituido, Ca.s Cicloalquilo, Aril, C1-6, arilo, arilo C1-6-alquilo ¢ junto pueden
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ArlCsAlquil. formas junto con el &tomo de carbono al que se |
R’y R™; R’y R™; R®y R*®: Con el carbono al encuentran unido forman un cicloalquilo C3-8
que se enlazan, pueden formar ciclo-alquil Ca. m: 061

algun carbono opcionalmente sustituido por O, N,
S, y el anillo opcignalmente sustituido

R* - R™: Hidrogeno, Halégeno, CysAlquil, OH 6 | Atomo de hidrogeno
NR'R"

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicaciéon 1 habian sido
divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer un compuesto de formuia () el
cual presenta en su estructura un anillo heterociclo de 6 miembros cen un
hetercatomo, nitrégeno, el cual se encuentra fusionado con un compuesto
heterociclico de 6 miembros, que presenta dos atomos de nitrégeno, pirazol. El
nitrdgeno presente en el ciclohexano se encuentra sustituido con el grupo sulfonil,
S02, el cual es sustituido por un compuesto aromatico o cicloalquile. Adicionalmente
dicho ciclo se encuentra sustituido por los compuestos Ra, Rb, Re¢, Rd los cuales
corresponden a un atomo de hidrogeno, alquilo C1-6, arilo, arilo C1-6-alquilo 0 junto
con el carbono al que se encuentran unido pueden formar un compuesto cicloalquilo
C3-6.

En consecuencia, la reivindicacion 1 no es nueva 6 carece de novedad, segun lo
divulgado en el documento D1.

Las reivindicaciones dependientes 2 - 6, 11y 19 no mencionan alguna caracteristica
que haga nueva a la composicién de la reivindicacion 1, por lo cual se considera que
no son nuevas.

Novedad frente a D2

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de formula (1).

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D2

Compuesto de Formula (1) Compuesto de Formula {1)

. . :
R @ % twn—{ O

N, N \
S 0 0=5 A g

Rin N Ra R! ™ (CHn
3 R \R“
Raa B 0) gk

Anillo A: Arilo, Cicloalquilo, Hetero-arilo, A: Cy.ggrupo alquileno, C,. grupo algquileno.
Heterocicloalquilo, cada uno Opcionalmente n:0 1,263
sustituido

Anillo B: C;.14 anillo hidrocarbonado
opcionalmente sustituido

Un Grupo heterociclo opcionalmente
sustituido

R' - R": Hidrogeno, C4; alquil 6 Puedo formar
un anillo de 3 a 8 miembros opcionalmente incluir
un heteroatomo de N, Q. S

Anillo B: Hetero-aril 6 Hetero-ciclo-alquil, cada R’ y R* con R5: Un grupo Heterociclo
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uno opcionalmente sustituido. 1
Alquilo C4.4, Alguenilo Ca.

R9

R%, R, R", R""; Hidrégeno o grupo Alquilo C.
R'-R"™; R®-R*™: Hidrégeno, Halégeno, C.. Alquil o | R": Hidrégeno, Grupo Hidroxilo ¢

Alguenil, opcionalmente sustituido; ¢s.sAlquinil, C4. | hidroxiamino preferiblemente

& Cicloalquilo; C3-6 CicloaquilCy.gAlquil, Aril,

ArilC,.zAlquil, Hetero-aril;-CQ,R’, CONR'R”, C,. R": Hidrégeno o a C1-6 Alguilo (P. ej., metil,
gHalo-alquil opcionalmente sustituido con C;. butil) preferiblemente, y un atomo de
+Alcoxi; Cy.4 Halo-alcoxi-alquil, Hidroxilo Cy.6- hidrégeno preferiblemente.

Alquil, C..5 Alcancil, Ariloxy Gy Alquil,
Heteroariloxy Cy.sAquil, -C0-6 Aguil-OC(Q)NR'R",
-Co.s Alguil = NR'R”, Hidroxil, C0-6 Alguil-
OC(O)Heterocicloalguil.

Dende cada grupo aril, heteroaril y
heterocicloalquil es opcionalmente sustituido

R” ~ R*™ Hidrogeno, Halégeno, C:sAlquil, OH& | R° y R®: Afomo de Hidrégeno preferiblemente
NR'R"
R.R™; R“.R™; R*-R™ =0; =NOR m: 1263
R = Hidrogeno, C,.¢Alquilo, Aril (fenilo), Aril-Alquil
| (benzil o feniletil)

R'y R'™; R°y R®; R’y R™: Con el carbono al
que se enlazan, pueden formar ciclo-alquil Cag
algun carbono opcionalmente sustituido por O, N,
S, y el anilio opcignalmente sustituido

R'-R*: Forman un doble enlace

Las caracteristicas esenciales de la estructura de la reivindicacion 1, habian sido
divuigadas previamente en D2, el cual divulga un compuesto cuya estructura contiene
un anillo de 6 miembros, uno de ellos nitrégeno sustituido por un grupo sulfonil, y este
a su vez sustituido por un compuesto de formula A, unido a un compuesto de formuia
B. Segun lo divulgado en D2 el compuesto de formula A es n, donde n=0, e!
compuesto a desaparece y el compuesto B definide por un anillo carbonado
opcionalmente sustituido, 6 un grupo heterociclo opcionalmente sustituido. (Folio
479)

R% R*y R® se encuentran sustituido por un compuesto heterociclico opcionalmente
sustituido, ya que R8, R9, R10, R11 es opcionalmente grupo alquilo de Cq de

formula;
RH
\/lKRm

N~
d
R® \Rg
R’ enel compuesto de formula (1), esta dado por grupo Hidroxilo, unido a un grupc1>
carbonilo, demostrando la presencia de un grupo carboxilo, en la solicitud enel R

puede ser un grupo CO;R’ donde R' es un atomo de Hidrogeno, convirtiéndose en un
grupo carboxilo, divulgado en D2,

En consecuencia, la reivindicacién 1, no es nueva, segun o divulgado en el
documento D2.

Las reivindicaciones dependientes 2, 4, 5, 7, 8, 14, 15 y 19 no mencionan alguna
caracteristica que haga nueva a la composicion de la reivindicacion 1, por lo cual se
considera que no son nuevas.
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8. Conclusion

Los requisitos de Patentabilidad de |a presente Solicitud estan afectados asi:

ftem Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WQO2z002012242 1-6,11y19 Novedad i
D2 JP 2004/217654 1,2,4,57.8 14 15y 19 Novedad ;

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (80) dias
contados a partir de la fecha de notificacion de la presente comunicacién. En caso de
no dar respuesta al presente requerimiento, o 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.

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.

A
Director de Nuevas Creaciones (E)

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

18 0. 20

Elaborado por; Paola DuarteWydod)
Revisado por: Ana Pinzon.
Aprobado por: Jesus Fernel Garcia Gargla
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