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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES .
TENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
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JOSE LUIS REYES VILLAMIZAR Act 519 TRASLADOINFORME - Foles:

info@reyes-abogados.com

ASUNTO - Radicacion 08 89267
Tramite 011
Evento 379 4 ‘
Actuacion 519 [
Oficio ' @J 45 8 LQ
Folios 013
Patente de Invencién Patente de Modelo de Utilidad (]
Via Nacional
Via PCT (fase nacional) Cap.| [ ] Cap. Il [ ]

No. Solicitud Internacional PCT/IN2007/000039
Fecha de Presentacion Internacional 29 Enero 2007

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

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 4 a2 103 26/Agosto/2008
Reivindicaciones: Folios 104 a 122 26/Agosto/2008
Prioridad: INDIA 131/MUM/06 27/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.
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3. Objeto de la invencion |
Titulo de la solicitud: "Novedosas 11B-Hidroxiandrosta—4-en-3-jonas”

El problema planteado en esta solicitud consiste en suministrar corticosteroides
(glucocorticoides) para el tratamiento de enfermedades inflamatorias de la piel, vias
respiratorias, 0jos, tracto digestivo, articulaciones, SNC, entre otros, sin ocasionar
reacciones adversas ya que actuan en el sitio especifico de 1Ia inflamacién y sus
efectos secundarios son insignificantes.

1
Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio propdrmona un compuesto
de férmula (1) y las composiciones que lo contienen. 1
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El objeto de l’a presente Solicitud se relaciona con la Clasifioac}:ién Internacional de
Patentes (CIP): C 07 J 3/00 // 31/00 '

4. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

1- Enlos folios 105, 106, 107, 109, 110, se encuentra el termm‘ o “opcionalmente”, el
cual es impreciso, por lo cual no permite distinguir la mvenmon del estado de la
técnica. Se sugiere al Solicitante sustituirlo por un término preciso.

2- Las reivindicaciones 1 — 6 no concisas porque las deﬂmuones de, R* R® R® R’,
G,JKL,P y Q porque contienen géneros funcionales tales como arilo, anillo
heterociclico, Fraccion de A, B o C; se sugiere restrlngjr la solicitud a una
razonable generalizacion del tipo de compuestos que ha sido sintetizado 6
probado, es decir, que se encuentran debidamente sustentados.

Tabla 1: Estructuras Soportadas. |

| Radical | Sustituyente

- R 4-cloro-fenilo, 2,4-difluoro-fenilo, 3,4-dicloro- femlo 2-tienilo, 5-cloro-2-
tienilo, 5-metil-2-furilo, 1-butilo, metilo, 4- metoxxfemlo 1-adamantilo, 4-
trifluorometiloxifenilo, 2,4 ,6- trlmetlh‘emlo 4-metano-sulfonil-fenilo, fenilo,
4-metil-fenilo, 2,6-difluorofenilo, 2-benzofurilo, 4-t- ‘butil fenilo, 7-metoxi-
2-benzofurilo, 2-fluoro-4-metoxi-fenilo, 2-fluoro-4- metoxn fenilo, 2-metoxi-
fenilo, 2 4-dimetoxifenilo, 2-trifluoro-metilfenilo, ‘4 fluoro-fenilo, 3,5-
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| bis(trifluoro-metil)fenilo, 3-trifluoro-metilfenilo, 4-isobutilfeniio, 4-eti-
! fenilo, 4-ciclohexilfenilo, 4-isopropil-fenilo, 4-ciclopentii-oxifenilo, 4-metil-
I sulfonil-fenilo, 4-trifluoro metilfenilo, 3,5-dimetoxifenilo, 4-nitrofenilo, 2-
. naftilo, 1-naftilo, fenilo.

A

'Ry . H, CHa.

Ry |HFCL_

| R3 ! H, F.

I Rs 'Etoxi, etilo, 5-cloro-2-tienilo, diclorometilo,2-furilo,ciclopropilo,

! ciclohexilo, ciclopentilo, isopropilo, 2-furilo, butilo, 3-metil-2-furilo, 3-
1  furilo, ciclohexilmetilo, 4-cloro-fenilo, 3-clorofenilo, ciclobutilo.

P ~H, CHs.
Q “H, CHa.

Mo 0,1, o

ms : 0,1

Z ' 0,S.
N4 0,1,
N2 2

G | Fenilo
J | H, (CH,)s, CH3, O.
K "H, (CHy)s.0.
X _Doble enlace, triple enlace 3
L - OH, F, 1,4-dioxaspiro[4,5]decan-2-il metoxi-carboniloxi, OCO-O(CH,)4-

ONO,, 1,4-dioxaspiro[4,4]decan-2-il metoxi-carboniloxi, OCOC,Hs,
OCOC3Hy, OCOCH(CH3),, OCO-C4Hg, OCO-ciclobutil, OCOCsH 14,
OCH;,  OCOCO-0OC;H;, OCOCO-OCyHs,  2-acetoxipropioniloxi,
OCOC3H;, OCO-ciclopropil, OCO-ciclobutil, OCO-ciclopentil, OCO-
OCHs, OCO-OC(CHs)s, OCO-OCH,CH-(CH3);, OCO-(CH,),CH,CI,
i . OCOCHCIy, 2-metilpropiletil  caboniloxi, OCO-COOCH,CHj,
i

adamantilcarboniloxi, OCOCH,-OCHj;, 2-metilpropil-etil-carboniloxi,
OCOCH,-CF;, CH,COOH, OCOCHs;, 2,2-dimetil-butilcarbonyloxi,

, canfanilcarboniloxi, OCONH-C(CH3);, COOC,Hs, metilcarboniloxi,
; | OCOCH;NH-COCH;, OCOCH=CH-COOC,Hs, 3-cloro,2,2-dimetil-
propioniloxi, OCOCH=CH-COOCH;, OCO-CCI(CH3);, OCO(CH,),-
COOCH,F, 2-metilbutiriloxi, OCO-2-(furil), 3-hidroxi-2,2-dimetilpropionil-
oxi, QCO-CH=CH,, OCOC(OH)-(CzHs),, OCOOCH,-ciclopropil.
- OCOC=C-COOH;, OCOO-ciclopentil, OCOO-CH;-ciclopentil, 2,2-
- dimetil-1,3-dioxolan-4-il-etoxi-etil-carboniloxi, OCON(C,Hs),, piperidin-1-
| il-etil-carboniloxi, 4-metil-piperazin-1-iletil-carboniloxi, N(C;Hs),,

- OCOOCH_-ciclohexil, OCOO-(CH;)sCH;, OCOOCH: -(furan-2-il), 2,2-

. dimetil-3-fluoro-propioniloxi,  2,2-dimetil-1,3-dioxolan-4-il-metoxi-etil-
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- carboniloxi, (morfolin-4-il)etil-carboniloxi, 2,2,7,7-tetrametiltetrahidro-bis |

L [1,3]dioxolol[4,5-b;4’,5'-d]piran-5-iimetoxi-etil-carloniloxi.

5. Unidad de invencién (Art 25 D 486)

La Solicitud no cumple con el requisito de unidad de invencién porque se refiere a 3
grupos inventivos, que aunque son derivados de la estructura de la reivindicacion 1

no guardan un unico concepto inventivo entre si;

Lo encontrado a priori, se confirma a posteriori con el documento D1 en el que se
anticipa el concepto comun el cual corresponde a los compuestos de férmula (1) cuyo

radical R4 corresponde con las férmulas (A) y (C):

Férmula (1)
C"d‘:;:‘ Pty
1405 h‘\_”’_ﬂ_%‘_k&!‘/} :‘:\m_::% B
o ‘«5 - me 'P.',,/l———_..‘......l
[oox]

En los cuales el radical R4 corresponde a las fracciones:
P

l p (Him; iy
—(Chy~—CO—R,, t 1 1
—(T)nx,mC—X—C‘“(C)ng =K
Q o L
(A) (B)

Para los compuestos, los grupos Inventivos estan definidos por las siguientes

caracteristicas esenciales:
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R4 correspondiendo a la fraccion A:
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i

Caracterlstzcas esenciales

D1

| Compuesto de férmula general (1):

b, el by
B s et e— B
Hrw I],— e,
- ~-~M;

Compuesto de formula general:

R= Hidrogeno

R'= Hidrogeno

R3 Hidrogeno

R°= Hidrogeno

R'= Hidrégeno

R’= Hidrogeno

Z=0,S

| X=0.,8 |

R*= C-(P,Q)-CO-R®
. Py Q= Hidroégeno, correspondiendo
" a la fraccion A

{A)

| R'=CH,COO0R®

R O-(C4-Cy)alquilo

R°=Alquilo C,-Cs

R®= Alqunlo Ci-Cyo

Rz: AIC]U“O C1-C1o

R4 correspondiendo a la fraccion fraccnon B:

Caracteristicas esenciales

DA

- Compuesto de formula (1)

Compuesto de formula:
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P Hym, HimyJ

_Fraccion B

- P,Q= Hidrogeno

M1=1

- X=doble enlace R1= Alguenilo C.q0

- M3=Hidroégeno
J,L . K=Hidrégeno

1° Compuestos en los cuales el radical R4 corresponde a la fraccion A, y P,Q son
hidrogenos y R6 es O-(C+-Cg)alquilo.

Ut‘:‘b P e P
a I/, At e T i
(I8 PR P
\H) ” J g‘*’“’ B '—(C)nn“"TCO—‘R(!
o |
Y 0
%, , con Ry fraccion A: (A)

Estan divulgados en D1 BE889563 Pag. 6 - 9.

2° Compuestos en los cuales el radical R4 corresponde a la fraccién B, y P,Q,M3 ,J;
Ky L son hidrogenos, M1 es 1, y X es un doble enlace.

[ WS e Y

e
SIS b A by 93

1463 M“,ﬂ"“"‘J--"” A
¥

N"T“"""ix i,
PRI N S— [ A
T Gt
S ;_.-/r‘,- R
L¥] 2: L
i, ., con R4 fraccion B: Q

Estan divulgados en D1 BE889563 Pag. 6 —- 9.
3% Compuestos en los cuales el radical R4 corresponde a ia fraccion C.

2° Compuestos en los cuales el radical R4 corresponde a la fraccion C, y P,Q M3 J;
Ky L son hidrégenos, M1 es 1, y X es un doble enlace. ‘
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", , con R4 fraccion C: (€

Los anteriores grupos inventivos no se relacionan entre si mediante un Unico
concepto inventivo, ya que no presentan las mismas caracteristicas técnicas. Se
encuentra que la invencidon del grupo 1° y grupo 2° ya estaban divulgados en el
estado de la técnica mediante el documento D1, el cual da a conocer compuestos
derivados de androsterona utiles como antiinflamatorios.(Pag. 1, resumen)

Se sugiere presentar las solicitudes divisionales que considere necesarias, ¢ limitar la
solicitud inicial a una sola invencién, eliminando de ella las otras invenciones.

El presente examen se llevara a cabo sobre los grupos inventivos 1° y 2° definidos.
6. Determinacion 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 27 de 2006, y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

Fecha de

item | Documento Titulo PR
Publicacién
D1 | BEssgse3 | oteroides douxexergantune | g o soay
activité anti-inflammatoire
Soft steroids having anti- '
| D2 US4996335 inflammatory activity 26/Febrero/1991

D1

http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?F T=D&date=198
11103&DB=EPODOC&locale=en_EP&CC=BE&NR=889563A1&KC=A1&ND=4
Divulga (pagina 6) un compuesto de la formula:
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T
Lm0

B3¢ — o'gonz
#,0 i’ ! Nna
Faq
= -~

=
23

D2

http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=US&NR=49
96335A&KC=A&FT=D&ND=3&date=19910226&DB=EPODOC&Iocale=en_EP
Divulga (pagina 2, renglones 45 — 55) un compuesto de la férmula:

X~K;

o
il

|
c=0
HaC OCOR;
z ¢ .
3
w\
//A 4 R
#i ]
13 /}

ok \:’//\‘»/
7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de 11B-hidroxiandrosta-4-3-ona, de
férmula (1) y su sal fisiologicamente aceptable:

Gam by
1 { LS Sl S st S8
14ty e L
N
S
N I T —
[ o “_i,.«v % ‘\_I/«'
.
~, S, T
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Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la

Técnica:

Caracteristicas esenciales

D1

. Compuesto de férmula general (1):

P

¥

Compuesto de férmula general:

o _

=)

~R=Hidrogeno

R*= Hidrégeno

' R’= Hidrogeno

R°= Hidrégeno

'R'= Hidrogeno R’= Hidrégeno

- 7=0,8 X=0,S
"R'=C-(P,Q)-CO-R® 1_ 6

. P y Q= Hidrégeno R'=CH,COOR

. R®= 0-(C4-Cg)alquilo R°=Alquilo C1-Cg

' R°=Alquilo C+-C1

R*= Alquilo C4-C1g

Las caracteristicas esenciales de la reivindicacion 1 habian sido divulgadas
previamente en D1, el cual da a conocer el compuesto de la presente solicitud (Pag.

6-9).

En consecuencia, la reivindicacion 1 no es nueva ¢ carece de novedad, segun lo

divulgado en el documento D1.

La reivindicacion dependiente 2 no menciona alguna caracteristica que haga nueva
al compuesto de la reivindicacion 1, por lo cual se considera que no es nueva.

La reivindicacién 3 consiste en un compuesto 11B-hidroxiahdrosta-4-3-ona, de
formula () y su sal fisiologicamente aceptable, como se define en la reivindicacion 1,

en donde R4 representa una fraccion (B).
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Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de Ia

Técnica:
; Caracteristicas esenciales D1
' Compuesto de férmula (1)
Qang, o, I
el B
ms\f‘__,.‘m\i_/, ;,‘._\M’K‘ [
] Lo Compuesto de formula; ;
e YT —R3 i
[ | 7 |
o S c=0
TSNS ""‘3""
Z
oy
R,=
P jH),—nz {Him; i
——(Cimy— (=X — é_{C)n, K
; | ,
. Q L
P.Q= Hidrégeno |
M1=1
- X=doble enlace R1= Alquenilo Cy.1¢
- M3=Hidrégeno
- J.L K=Hidrégeno

Las caracteristicas esenciales de la reivindicacidon 3 habian sido divulgadas
previamente en D1, el cual da a conocer el compuesto de la presente solicitud

En consecuencia, la reivindicacion 3 no es nueva 6 carece de novedad, segun lo
divulgado en el documento D1.

Las reivindicaciones 4 — 6 no mencionan alguna caracteristica que haga nuevo el
compuesto de la reivindicacion 3, por lo cual se considera gue no son nuevas.

Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 7 consiste en 18-hidroxiandrostad-en-3-ona como se reivindica en la
reivindicaciéon 1 seleccionada del grupo conformado por
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Técnica:
__Caracteristicas esenciales | D1 D2
H (P : i
;’)L-\f‘/‘k‘\ f ?H i
O, .5 U e ' OCOCH) f
i al%) JRCN TPV TN - B ’ {‘:’) ‘
T |
/\y[ LA /s
ALl
A= e
; F
?CH)C!
O}(]“.OCH]
‘ axu;scx;
=0
HO e olcl“och(
i
HiC
i
0PN
7
=0
M :
HaC Ry
| o |
; Rs i
E R4y Rs= Fluor, i
X . - ‘ R1=Propilo |
i _ _ Ris=Metilo i

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 7 porque divulgan compuestos que son
glucocorticoides con propiedades anti-inflamatorias, los cuales han sido divulgados
como realizaciones preferidas; en la tabla se incluyen solo algunos de los ejemplos
presentes tanto en la invencion como en los documentos D1y D2.
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La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 7 y los compuestos de
D1 consiste en la sustitucion de Z por un azufre y la presencia de halégenos
sustituyendo Ry,

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacién 7 y los compuestos de
D2 consiste en la presencia de un doble enlace en la cilohexadiona; la sustitucion de
Z por un azufre y la presencia de un metilo en R1,

El efecto que logra el incluir estos sustituyentes especificos es evitar efectos
colaterales, gracias a que estos compuestos acttian sobre el sitio especifico de la
inflamacion.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: "como sintetizar glucocorticoides que posean actividad
antiinflamatoria y presenten menos efectos secundarios”.

Sin embargo, la actividad antiinflamatoria de compuestos glucocorticoides ya habia
sido divulgada tanto en D1 (Pag. 3, renglén 2) como en D2 (Pag. 1, parrafo [57]) y los
resultados presentes en la invencion no demuestran que los efectos secundarios se
disminuyan considerablemente por lo tanto no se encuentra nivel inventivo en la
solicitud.

Conclusioén:
La reivindicacion 7 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:

. f Reivindicaciones Requisito que |
Item Documento |

i afectadas afecta 2

D1 BE889563 1-7 Novedad MNivel

: Inventivo !

D2 US4996335 1-7 Novedad MNivel
] 1 . Inventivo |

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (60) dias
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contados a partir de la fecha de notificacion de la presente co;municacién. Encasode

no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta subsistieran
los impedimentos para la concesidn, se denegara la patente.

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

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el nlhmeral 5.2, literal e), del
capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No. 10'de 2001.

i
|
1
I

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

i
El anterior re%i%r'fgﬁnéﬁlzfue notificado por fijacién Een lista, de fecha

Elaborade por: Angela Susana Pardo . !
Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamon (, |
Aprobado por: Jose Luis Salazar Lopez
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