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Como resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45
de la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcién: Folios 10 a 682 24/Julio/2008
Reivindicaciones: Folios 683 a 760 24/Julio/2008
Folios 805 a 807 29/Agosto/2012
Prioridad: US 60 762 801 27/Enero/2006
US 11 625 874 23/Enero/2007

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: “Derivados de piperidinilo como moduladores de la actividad
del receptor de quimiocina”

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos antagonistas parciales novedosos de |a actividad del receptor MCP-
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1a o CCR-1 para el tratamiento de enfermedades inflamatorias como la artritis.
Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona

compuestos de la formula (Ib) que pueden ser utiles como moduladores efectivos
del MCP-a y actividad de la quimiocina.
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Compuestos de la formula (Ib)

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacidon Internacional de
Patentes (CIP). C07D211/18, C07D211/38, CO07D211/52, (C07D211/58,
C07D211/70, C07D401/12, CO7D401/14, CO7D405/12, CO7D409/12, CO7D413/12,
C07D417/12, CO7D417/14, CO7D487/04, CO7D491/10, A61K31/45

4. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

En las reivindicaciones 1 a 3 el término “opcionalmente”, es ambiguo porque hace
eventual la sustitucion de los grupos funcionales y no permite distinguir la
invencion del estado de la técnica. Se sugiere sustituirlo por un rango concreto.

5. Determinacién del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determiné con base en la fecha de prioridad

(27/Enero/2006) y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el
objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicaciéon

Compounds useful as modulators of

DT | WO02/070511 | eianocortin receptors and pharmaceutical | 12/Septiembre/2002
compositions comprising same
D2 WQ02/059117 | Piperazine and piperidine as melanocortin, 1/agosto/2002

receptor agonists

D1.http://worldwide .espacenet.com/publicationDetails/biblio?CC=W002/0705119&
KC=&FT=E&locale=en EP '

Divulga compuestos antagonistas del receptor MCP-1a de férmula derivada del
piperidilo para el tratamiento de enfermedades inflamatorias (Pag. 73 y 91).

D2 http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?DB=EPODOC&II=0&

ND=38&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&date=19960220&CC=W002/059117

&KC=A

Divulga compuestos de formula | derivados de piperidinas y piperazinas
antagonistas del receptor MCP-1a para el tratamiento de enfermedades
inflamatorias (P&g. 160 y 229).
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6. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D486)
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l.a reivindicacion 1 consiste en un compuesto de la formula (Ib), donde (Fl. 805).
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Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales

D1

D2

Combuesto de formula lb
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T=-CO, CONRS8 donde

= lqui -

R8=H.alquilo G donde G=-NR-CO T= (CH) =T donde
L= H, oxo
R1=alquilo, fenilo o cicloalquilo - . - _ .
opcionalmente sustituido W= alquilo sustituido T =heterociclos
: . R
R2=alquilo opcionalmente (Rao)
sustituido con OH 7 N\ R3= alquilo
(sec-butilo) R2= —
R4= F, OH, alquilo H R2=H
W= OH R9=H W=H
R5= halo, CN o alquilo 1 0 mas sustituyentes R2=H, halo
. . Esteroisémeros o sales

Esteroisomeros o sales Diastereosémeros ¢ sales farmacéuticamente

farmacéuticamente aceptables.

farmacéuticamente aceptables

aceptables. aceptables

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de ia técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacién 1. El documento D1 divulga compuestos
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antagonistas del receptor MCP-1a de férmula derivada del piperidilo para el
tratamiento de enfermedades inflamatorias (Pag. 73 y 91).

El documento D2 divulga compuestos de féormula | derivados de piperidinas y
piperazinas antagonistas del receptor MCP-1a para el tratamiento de
enfermedades inflamatorias (Pag. 160 y 229).

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicaciéon 1 y formula del
documento D1, consiste en que la invencién tiene un grupo alquilo en el radical
R2.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 y el compuesto de
formula | del documento D2; consiste en que la invencion tiene un grupo carbonilo
en el radical T.

No se evidencia que por el hecho de tener un grupo alquilo en el radical R2, se
tenga un efecto tecnico inesperado.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencién se
puede formular asi: “como modificar los compuestos de férmula conocidos en el
documento D1 para conseguir compuestos alternativos como antagonistas del
receptor MCP-1a para el tratamiento de enfermedades inflamatorias”.

Sin embargo, la utilizacion de un grupo alquilo en la posicién equivalente al radical
R2 ya esta divulgada en el documento D2 (Pag. 229). Adicionalmente la solicitud
no aporta resultados de evaluacion de actividad ni la demostracion de un efecto
técnico sorprendente.

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia, estaria
motivada a incluir un grupo alquilo en la posicidn equivalente al radical R2 de los
compuestos de formula del documento D1, para llegar asi al objeto de la
reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo que la materia reivindicada se deriva
evidentemente a partir del estado de la técnica y es obvia a partir de las
ensefanzas de los documentos.

Conclusion:

La reivindicacion 1 no cumple con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

Las reivindicaciones dependientes 2 a 4 no mencionan alguna caracteristica que
haga inventiva a la reivindicacion 1, por lo cual se considera que no son
inventivas.

7. Conclusién

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

ftem Documento Reivindicaciones afectadas ‘Requisito que afecta
D2 WO02/070511 _ 1a4 Nivel inventivo
D3 WQ02/059117 1a4 Nivel inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisidbn 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
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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 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.

JOSE LUIS SALAZ;;%

Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha
02 4%, BR

Elaborado por. Ruth Angélica Lizarazo Pedrazag/
Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamén 9{
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