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ASUNTO Radicacion 08-116894
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Actuacion 519
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Patente de Invencidn D Patente de Modelo de Utilidad D
Via Nacional D

Via PCT (Fase Nacional) Cap.l [] ~ Cap. Il []

No. Solicitud Internacional PCT/SE2007/000485
Fecha de Presentacién Internacional 16 Mayo 2007

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

1. Documentos estudiados

Descripcién: Folios 20 a 54 31/Octubre/2008
Reivindicaciones: Folios 55 a 60 31/Octubre/2008
Folics 86 a 91 29/Mayo/2009
Prioridad. US 60 747 476 17/Mayo/2006
US 60 824 975 08/Septiembre/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: “Ligandos del receptor nicotinico de acetilcolina 101"

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos que se enlazan a los receptores nicotinicos de acetilcolina alfa-7, los
cuales son particularmente dtiles en el tratamiento de esquizofrenia, ansiedad vy
depresion.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona compuestos
derivados de furopiridina de formula | y composiciones farmacéuticas que los
contienen.
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP); C 07 D 491/22

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

El uso de las reivindicaciones 14 y 15 no es patentabie, de acuerdo con el Art 14,

5. De la Solicitud de Patente
Titulo

El titulo no corresponde con el objeto de la solicitud porque tanto en la descripcion
como las reivindicaciones se divulga que la invencién se relaciona con compuestos
derivados de furopiridina que se enlazan a los receptores nicotinicos de acetilcolina y
particularmente con compuestos que se enlazan a los receptores nicotinicos de
acetilcolina alfa-7, por lo cual se sugiere al solicitante hacer la correccién necesaria.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las reivindicaciones 1 a 10 reclaman un esteroisémero, enantidmero o precursor
hidrolizable in vivo farmacéuticamente aceptable del compuesto de férmula |, sin
embargo la obtencién de dichas variedades no esta sustentada en las realizaciones
preferidas. Adicionalmente no se evidencian las condiciones por las cuales se
obtienen dichos esteroisbmeros, enantidmeros o precursores. Con respecto a los
precursores hidrolizables in vivo se aclara que éstos no se consideran parte de la
invencion debido a que son productos desarrollados dentro del cuerpo. Se sugiere
modificar las reivindicaciones de tal manera que se excluyan los términos
esteroisdmero, enantiomero y precursor hidrolizable in vivo.

Se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacién del tipo de
compuestos que ha sido sintetizado ¢ probado, es decir, que se encuentran
debidamente sustentados En la descripcion no se encuentra sustento para X=N o
NH, n=0, 2, 3, Ry R? = alquenilo, alqulnlio CF3;, CONR’R?, CH,NRR? CH,OR® 6 un
aniflo heteroaromatico formado con R', R? y el atomo de N al que estan unidos, etc.
Los radicales sustentados son los sngwentes

Radical Ejemplos sustentados en la descripcion !
X S o N, - i
Y |V VS g |
n1 1
R -H, -CHs, <L ]
TRZ ] -H, CHs
R'yR Q
forman un ciclo Q g:) |
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La reivindicacion 3 no es clara porque se refiere a un disclaimer {exclusion), que
. oy -
consiste en que cuando el anillo =% es furilo al menos uno de R’ 0 R* no es
hidrégeno. Sinembargo, los ejemplos 14 y 16 ensefan un compuesto donde el anillo
corresponde a furano y donde R’ o R?sonH. Se sugiere eliminar la reivindicacion 3.

El capitulo reivindicatorio no es conciso porque contiene un excesivo numero de
reivindicaciones independientes, lo cual hace dificil definir cual es el objeto que se
busca proteger. Por ejemplo, las reivindicaciones 9 y 10 estan formuladas como
reivindicaciones independientes, pero comparten sus caracteristicas esenciales con
la reivindicacién 1. Por tal motivo, se sugiere al solicitante modificar dichas
reivindicaciones para hacerlas dependientes de la reivindicacién 1.

6. Unidad de invencion (Art 25 D 486)

La solicitud no cumple con el requisito de unidad de invencién porque se refiere a 2
grupos inventivos.

Los grupos inventivos estan definidos por las siguientes caracteristicas esenciales: /

1° Compuestos derivados de espiroazabiciclo-furopiridina sustituidos en la posicion e
5" con un anillo de furano (divulgados en D1)

2° Compuestos derivados de espiroazabiciclo-furopiridina sustituidos en la posicion 4
5' con un anillo de tiofeno (divulgados en D2)

Se sugiere presentar las Solicitudes Divisionales que considere necesarias, é limitar
la solicitud inicial a una sola invencion, eliminando de ella las otras invenciones.

7. 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 (Mayo 17 de 2006} y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion
D1 WO 03 087102 Furyl Compounds 23/Octubre/2003
D2 WO 03087103 Thienyl Compounds 23/0ctubre/2003

D1http://worldwide. espacenet.com/publicationDetails/biblioc?DB=EPODOCA&II=0&ND=3&adiac
ent=true&locale=en EP&FT=D&date=20031023&CC=WO&NR=03087102A1&KC=A1 divulga
(Pag. 1, lineas 17 — 22; reivindicacién 4) compuestos de formula | que son ligandos potentes
de receptores nicotinicos de acetilcolina, derivados de espiroazabiciclo-furopiridina sustituidos
en |a posicidn 5 con un anillo de furano, asi como composiciones farmacéuticas que los

contienen.
/ﬂ\\A/ /__//“‘Ar

D2http://worldwide espacenet.com/publicationDetails/biblio?DB=EPODOC&II=0&ND=38adjac
ent=trie&locale=en EP&FT=D&date=20031023&CC=WOINR=03087103A1&KC=A1 divulga
(Pag. 1, lineas 17 ~ 20; reivindicacion 4) compuestos de formula | que son ligandos potentes
de receptores nicotinicos de acetilcolina, derivados de espiroazabiciclo-furopiridina sustituidos
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en la posicion 5 con un anillo de tiofeno, asi como composiciones farmacéuticas que los
contienen.

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacién 1 consiste en un compuesto de acuerdo con la férmula | o un
esterotsomero, enantiomero, precursor hidrolizable in vivo o sal farmacéuticamente
aceptable del mismo

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciaies, con las del Estado de la Técnica
(Frente a D1);

Caracteristicas esenciales D1
Compuesio de formula Compuesio de formula
[ ﬁ o-«(”*ﬁ /) i N, |
S Gy YW |
PNy A O R A
Rr? :
!  dondeResH

_—— e — . — e wd

X
E@? Corresponde a Ar: »
Furano ‘

donde X se selecciona de CH 6 Oy no mas de
un X es O,
( Hz)n 1 12
N-R Corresponde a —-(CH;)NR'R
;‘?2

. . _ donde R'y R? se seleccionan de H,
donde R’y R se seleccionan de H. alquilo C1s | alquilo C,,ynes0, 162
ynes0, 162

Las caracteristicas esenciales de la composicién de |a reivindicacién 1 habian sido
divulgadas previamente en D1, el cual ensefia compuestos que son ligandos
potentes de receptores nicotinicos de acetilcolina (Pag. 1, lineas 17 - 18) derivados
de aminas heterociclicas espiroazabiciclicas (Pag 1, lineas 4 — 5). D1 divulga los
compuestos (2'R)-5'-(5-aminometilfuran-3-iljespiro[1-azabiciclo[2.2.2]octan-3,2'(3'H)-
furof2,3-blpiridina] y (2'R)-5'-(5-aminometilfuran-2-il)espiro[ 1-azabiciclo[2.2.2]octan-
3,2'(3’H)-furo[2,3-b]piridina] (Reivindicacion 3, lineas 15-16 y 21-22), los cuales
coinciden con los compuestos de férmula | de la presente solicitud. D1 también da a
conocer composiciones farmacéuticas que contienen los compuestos divulgados
(Reivindicacion 4).
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En consecuencia, la reivindicacion carece de novedad, segun lo divulgado en el
documento D1.

Las reivindicaciones dependientes 2 a 13 no mencionan alguna caracteristica que
haga nuevo al compuesto de la reivindicacion 1, por Io cual se considera que no son
nuevas.

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica
{Frente a D2):

Caracteristicas esenciales D2
Compuesto de formula Compuesto de foarmula

( ’O'ﬁ\/N-j %, ASH) /ﬂ sl |
.NJ\ xf“(OY TR L,N\%\/%//L\Ar :

X=X L2
I i
h donde R es H ) :
)4 |
XC—JX' Corresponde a Ar:
Tiofeno
donde X se selecciona de CH ¢ O y no mas de
un X es Q.
(),
%Ni_# Corresponde a ~{CH,),NR'R®
\2
\ 2 R ) donde R’ y R? se seleccionan de H,
donde R’y R* se seleccionan de H, aiquilo C1 | alquilo Ciyynes 0,162
ynes0, 162

Las caracteristicas esenciales de la composicion de la reivindicacién 1 habian sido
divulgadas previamente en D2, el cual ensefia compuestos que son ligandos
potentes de receptores nicotinicos de acetilcolina (Pag. 1, lineas 17 — 18) derivados
de aminas heterociclicas espiroazabiciclicas (Pag 1, lineas 4 - 5). D2 ensefia que el
anillo de furopiridina esta unido a un tiofeno en la posicion 5', y a su vez e! tiofeno se
encuentra sustituido con un grupo —(CH2).NR'R? de iguales caracteristicas al
reclamado en la reivindicacidn 1 de la presente solicitud. D2 también da a conocer
compaosiciones farmacéuticas que contienen los compuestos divulgados
(Reivindicacion 4).

En consecuencia, la reivindicacion carece de novedad, segun lo divulgado en el
documento D2.

Las reivindicaciones dependientes 2 a 13 no mencionan alguna caracteristica que
haga nuevo al compuesto de |a reivindicacién 1, por lo cual se considera que no son
nuevas.

9. Conclusion

Los requisitos de patentabilidad de la presente Solicitud estan afectados asi;

ltem Documento Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta |
D1 WO D3 087102 1-13 Novedad |
D2 WO 03 087103 1-13 Novedad ]
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En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (60) dias
contados a partir de [a 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 concesién, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme alo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del
capitulo quinto del titulo primero de ta Circular Unica No. 10 de 2001.

T _—
JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

Ef anterior requerimiento fue notificado por fijacién en lista, de fecha

Elaborado por: Ménica Alexandra Nova Manosalva
Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamon
Apraobado por: José Luis Salazar Lépez
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