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RAD: 13-238970- -4 FECHA: 2014-07-30 09:41:06

DEP: 2020 DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES EVE: 378 FASE NACIONAL INCLUIDO CAPITULO |
TRA: 11 PCT-PATENTE DE INVENCION CAPITULOS I Y I FOLIOS: 5

ACT: 519 PRESENTACION

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES
2020
Bogota, D.C.,

Abogado(a)/Sefior(a)
JUAN PABLO CADENA SARMIENTO

Asunto: Radicacion: 13-238970- -4

Tramite: 11

Evento: 378

Actuacion: 519

Oficio: 9259

Folios: 5
Patente de Invencion X Patente de Modelo de Utilidad
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) X Capitulo | X | Capitulo Il
No. Solicitud Internacional PCT/US2012/034349
Fecha de Presentacion Internacional 20/04/2012

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

Descripcion: 13-238970-00000-0000 08 de octubre de 2013

Reivindicaciones: 13-238970-00000-0000 08 de octubre de 2013

Prioridad: US61/478.076 22/04/2011
US61/555.339 03/11/2011

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 invencién
Titulo de la solicitud: “PIRIMIDINAS SUSTITUIDAS DE DIAMINOCARBONITRILO,

COMPOSICIONES DE LAS MISMAS Y METODOS DE TRATAMIENTO CON LAS
MISMAS”
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El problema técnico se refiere a la necesidad de proporcionar composiciones y
meétodos para tratar o prevenir trastornos fibroticos del higado o una condicion
tratable o prevenible por via de inhibicion de una JNK, para solucionar este
problema la solicitud presenta composiciones que comprenden una cantidad
efectiva de un compuesto de diaminopirimidina.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): CO7D 405/02.

4. Excepcidén de Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (d))

El objeto de las reivindicaciones 55 a 59 no es patentable de acuerdo con el Art
citado.

5. De la Solicitud de Patente

De acuerdo con lo establecido en el numeral 1.2.2.2 del Capitulo Primero del
Titulo X de la Circular Unica para efectos del examen de patentabilidad, se tendra
en cuenta la tasa pagada por el solicitante al momento de comenzar el examen
para las reivindicaciones adicionales; esto es dado que la solicitud contiene 59, es
decir mas de diez (10) reivindicaciones y solo se pago la tasa complementaria de
13 reivindicaciones, se estudiaran sélo las reivindicaciones presentadas porque
fueron cubiertas por la tasa pagada.

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacién 1 no es clara porque menciona los profarmacos del compuesto,
los cuales no estan definidos. Se sugiere hacer la aclaracién del caso.

La reivindicacion 33 no es clara porque se refiere a compuestos seleccionados de
la Tabla 2 de la descripcidn. Se recuerda que las reivindicaciones no deben hacer
referencia a la descripcién. Se sugiere eliminar la referencia a la descripcion, dado
gue esta no es estrictamente necesaria.

6. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determin6 con base en la fecha de presentacién de la
solicitud de prioridad invocada, es decir el 22 de abril de 2011.

Consultadas las fuentes de informacién con que se cuenta, se encontraron los
siguientes documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de
Publicacion
“derivatives of n2-(3-pyridil
or phenyl)-n4-(4-piperidyl)-
D1 | WO02010090875 2,4-pyrimidinediamine 12/Agosto/2010

useful in the treatment of
inflammatory, autoimmune

or proliferative diseases”
“2, 6-diamino-pyrimidin- 5-
D2 | W02009145856 yl-carboxamides as syk or 03/Diciembre/2009
jak kinases inhibitors”
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El documento D1! divulga compuestos que son Utiles como inhibidores de la
proteina quinasa C (PKC) y son por lo tanto Utiles para tratar una variedad de
enfermedades y trastornos que estdn mediados a través de la actividad de la PKC.
Este documento también se refiere a composiciones farmacéuticas que
comprenden estos compuestos, métodos de uso de estos compuestos en el
tratamiento de diversas enfermedades y trastornos, a procedimientos para la
preparacion de estos compuestos y compuestos intermedios Utiles en estos
procesos (resumen).

El documento D2? divulga compuestos de férmula I-Il y tautdbmeros
farmacéuticamente aceptables, sales o estereoisdémeros de los mismos que son
inhibidores de Syk y/o JAK quinasa. Este documento también se refiere a
intermedios usados en la fabricacién de dichos compuestos, la preparacion de un
compuesto de este tipo, las composiciones farmacéuticas que contienen un
compuesto de este tipo, métodos de inhibicién de Syk y/o actividad de la quinasa
JAK, los métodos de inhibicion de la agregacion de plaguetas, y métodos para
prevenir o tratar un nimero de condiciones mediadas al menos en parte por Syk
y/lo actividad de la quinasa JAK, tales como enfermedad cardiovascular,
enfermedad inflamatoria, enfermedad autoinmune y trastorno de la proliferacion
celular, la trombosis, la alergia, el asma, la artritis reumatoide, leucemia, o linfoma
de Hodgkin (resumen).

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D486)

En el presente caso, el compuesto reclamado en la solicitud no tiene nivel

inventivo, teniendo en cuenta que la reivindicacion 1 se refiere a: “Un compuesto
o}

HN™ N7 TNH

R’ R?
de formula (I): m y sales, tautomeros, estereoisomeros, enantiomeros,
isotopdlogos y profarmacos farmacéuticamente aceptables de los mismos, en
donde: R1 es alquilo...; y R2 es alquilo....” (Pag. 327 del radicado 13-238970-

00000-0000).

La tabla 1 presenta la comparacion entre las caracteristicas técnicas esenciales de
la solicitud estudiada, mencionadas en la reivindicacion 1, y las reveladas en los
documentos D1y D2 que representan el estado de la técnica.

1http://worldwide.espacenet.com/publicationDetaiIs/biblio’?CCzWO&NR:2010090875&KC=&Iocalezen_EP&FTzE
2http://worldwide.espacenet.com/publicationDetaiIs/biblio?CC:WO&NR:2009145856&KC=&Iocalezen_EP&FT:E
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Tabla 1
Caracteristicas esenciales D1 D2
0
| Iﬁ L
i
HI:J"'L"H MH o) "'ﬁ
R’ R?
(reiv 1) (reiv 1)
R1 Y1-R2
alquilo, cicloalquilo, heterociclilo no |heterociclilo (arilo o heteroarilo)- (heterociclilo,
aromatico, alquilcicloalquilo o heterociclilaminosulfonilo o alquilo)
alquilheterociclilo
(reiv 1) (reiv 1)
R2 D1-R1
alquilo, cicloalquilo saturado, heterociclilo no aromatico NH-(alquilo, cicloalquilo, heterociclo,
heterociclilo no aromatico o arilo o heteroarilo)-(H, amino,
alquilcicloalquilo aminocarbonilo, OH, alcoxi o CN)
(reiv1) (reiv1)
R5
o] o] e}
'JLNH: JJ“‘NH; JLNH;
(reiv1)

El documento D1, considerado el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 1, divulga un compuesto diaminopirimidina de férmula
(I) (Pag. 236, linea 1) donde R5 puede representar un grupo amida, Y puede
representar H, R7a o R8 puede representar alquilo, Q puede representar N.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1, y los compuestos
diaminopirimidina divulgados en el documento D1 consiste en que tiene un
sustituyente en el grupo amino (R1) que es alquilo, cicloalquilo, heterociclilo no
aromatico, alquilcicloalquilo o alquilheterociclilo y otro sustituyente en el otro grupo
amino (R2) que es alquilo, cicloalquilo saturado, heterocicliio no aromatico o
alquilcicloalquilo.

No hay evidencia de que el incluir especificamente los sustituyentes mencionados
sobre los grupos amino del compuesto diaminopirimidina proporcione un
compuesto con algun efecto técnico diferente al que ya proporcionaban los
compuestos divulgados en el documento D1.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: como modificar el compuesto conocido en documento D1 para
proporcionar otro compuesto alternativo.

El documento D2 divulga compuestos diaminopirimidina que tienen grupos (arilo o
heteroarilo)-(heterociclilo, heterociclilaminosulfonilo o alquilo) en la posicion
equivalente a R1 de la solicitud, y (alquilo, cicloalquilo, heterociclo, arilo o
heteroarilo)-(H, amino, aminocarbonilo, OH, alcoxi o CN) en la posicion
equivalente a R2 de la solicitud. Los compuestos son inhibidores de Syk y/o JAK
quinasa, por lo cual son utiles para tratar enfermedad cardiovascular, enfermedad
inflamatoria, enfermedad autoinmune y trastorno de la proliferacién celular, la
trombosis, la alergia, el asma, la artritis reumatoide, leucemia, o linfoma de
Hodgkin.
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Por lo tanto, la persona normalmente conocedora de la materia, incluiria grupos
alquilo, cicloalquilo, heterociclilo no aromatico, alquilcicloalquilo o alquilheterociclilo
en la posicion equivalente a R1 y alquilo, cicloalquilo saturado, heterociclilo no
aromatico o alquilcicloalquilo en la posicion equivalente a R2, como indica el
documento D2, en los compuestos que se conocen en el documento D1; dado que
hay una gran similitud estructural y en la distribucién estérica de las cargas entre
los grupos quimicos del estado de la técnica y los de la solicitud y la persona
versada esperaria que unos y otros grupos se comportaran de manera similar.
Ademas, los compuestos alternativos reivindicados, de la misma manera que los
compuestos del estado de la técnica, estan también destinados a inhibir proteinas
guinasas cuya funcién es critica en la progresion y estados carcinogénicos. De
manera que la reivindicacion 1 de la solicitud se considera obvia y, en
consecuencia, no tiene nivel inventivo.

Dado que las reivindicaciones dependientes 2 a 32 y 34 a 53 no presentan alguna
caracteristica adicional que conceda nivel inventivo al objeto de la reivindicacion
independiente, se considera que tampoco tienen nivel inventivo.

La composicion de la reivindicacion 54, que se caracteriza porque contiene un
compuesto de las reivindicaciones precedentes, no tiene nivel inventivo, dado que
aguellas no lo tienen.

8. Conclusién

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

item Documento Reivindicaciones Requisito que afecta
afectadas
D1 W02010090875 1-32y34-54 Nivel Inventivo
D2 W02009145856 1-32y34-54 Nivel Inventivo
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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 del dia siguiente de la fecha de notificacion de la presente comunicacion.
En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, o0 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.

Finalmente, se le recuerda al solicitante que si como respuesta a este requerimiento llegara
a modificar el capitulo reivindicatorio y éste contenga mas de diez (10) reivindicaciones, no
pagard la tasa de modificacidbn voluntaria pero si la correspondiente al pago por
reivindicacion adicional.

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.

0 T
JESUS FERNEL GARCI |

Director de Nuevas Creaciones (E)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha 2014-08-05

Elabord: Olga Rosa Gonzalez Fonseca
Revisé: Sandra Carolina Crespo
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