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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,
Abogado
CARLOS R. OLARTE
ASUNTO Radicacion 09 9317
Tramite 011
Evento 379
Actuacién 519
Oficio 11439
Folios 006
Patente de Invencién Patente de Modelo de Utilidad [ ]
Via Nacional
Via PCT (fase nacional) Cap.| [] Cap. I []

No. Solicitud Internacional PCT/US2007/074790
Fecha de Presentacion Internacional 31 julio 2007

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

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 68 a 155 02/Febrero/2009
Reivindicaciones: Folios 156 a 166 02/Febrero/2009
Prioridad: US 60 835 000 02/Agosto/2001

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacidn 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: "Peptidomimeticos de SMAC utiles como inhibidores de
proteinas de apaptosis (IAP)",

El problema planteado en esta solicitud consiste en proporcionar compuestos Utiles
que se enlazan con el bolsillo de enlace de SMAC, promoviendo la apaptosis de las
células que se dividen rapidamente, con utilidad para tratar enfermedades
proliferativas incluyendo cancer.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto

de la formula (1) y composiciones que o contienen.
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El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificaciéon Internacional de
Patentes (CIP): CO7K 5/06, AG1P 35/00, AB1K 31/4439 // 31/427.

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

El objeto de las reivindicaciones 21 - 25 no es patentable de acuerdo con el Art
citado.

5. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

1- En la reivindicacién 1 se solicita al usuario definir la estructura en forma concreta

porque ésta se encuentra en términos A — D — A1 y esto hace que no se pueda
evidenciar realmente el compuesto objeto de la presente patente.

2- Las reivindicaciones 1-4,6,7,9,12,14 y 16 23 no son concisas porque contienen

los géneros funcionales que se citan a continuacion:

Reivindicacion | Radical | Compuesto !

1 R' Alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquenilode 2 a 4
atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4 atomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 10 atomos de carbono,
| sustituido o no.

. R? Alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquenilode 2 a 4
atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4 atomos de
carbono, cicloalguilo de 3 a 10 atomos de carbono,
sustituido ¢ no. En conjunto con R3 pueden formar
junto con un atomo de N, un anillo heterociclico, cuyo
alquilo, alquenilo, alguinilo ¢ anillo heterociclico puede
estar sustituido o no.

R | Alguilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquenilo de 2 a 4
atomos de carbono, alguinilo de 2 a 4 atomos de
carbono, CHz-Z, en conjunto con R pueden formar
junto con un atomo de N, un anillo heterociclico, cuyo
alquilo, alquenilo, alquinilo o anillo heterociclico puede
estar sustituido o no.

R* | Alquilo de 0 a 10 atomos de carbono, alquenilo de 0 a
10 atomos de carbono, alquinilo de 0 a 10 atomos de |
carbono, cicloalquilo sustituidos o no.

A Het sustituido o no

D Alguenilo de 1 a 7 atomos de carbono, alquenilenc de
2 a 9 atomos de carbono, NRz;n S(O)r, C{O)-alquilo de
' 1a 10 atomos de carbono, O-alquilo de 1 a 10 atomos -
. de carbono, S(O)-r-alquilo de 1 a 10 atomos de
carbono, O-arilalquilo de 0 a 10 atomos de carbono,
S{O)r-arilalquilo de 0 a 10 atomos de carbono;
sustituidos ono, res 0,16 2.

-
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1 A Arilo, het., sustituido o no por alquilo, alcoxilo inferior,
;‘ NRsRg, SR,
i Q | Alquilo de 1 a 10 4tomos de carbono, alcoxilo de 1 a

10 atomos de carbono, aril-alcoxilo de 1 a 10 atomos
de carbono, O-alquilo de 1 a 10 atomos de carbono,
(CHz)o.s-cicloalquilo de 3 a 7 atomos de carbono, arilo,
aril-alquilo de 1 a 10 atomos de carbono, O-(CH3) o.
! sarilo, (CH2)1,5het, het, O—(CHz) 1.5het, OR11, C(O)R11, -
" C{OIN(R11)}{R12}, N(R11)(R12), SR11, S(O)R11. S(O)2R11,
$(0)2-N{R11){R12), NR11-8(0),-(R12), sustituidos o no
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-n=0,12,34567

Het= anillo de 5 a 7 miembros, con 1 a 4 heteroatomos
o un sistema de anillo fusionado de 8 a 12 miembros,
que incluye anillo heterociclico monociclico de 5a 7
miembros que contiene 1,2 o 3 heteroatomos,
sustituido o no.

Alquilo de 1 a 10 atomos de carbono, {(CH,)o.s.
cicloalguilo de 3 a 7 atomos de carbono, (CHa)ge-
(CH)o.1(arilo)1-2, C(O)-alquilo de 1 a 10 atomos de
carbono, -C(0)-(CH3}1.g-cicloalquilo de 3 a 7 4tomos de
carbono, —C(O)—O-(CHz)o-s-al'“O, -C(O)- (CHg)o.e-O-
fluorenilo, C(O)-NH-(CH;)o.g-arilo, C(O)- (CH3)g.s-arilo,
C(O)- (CH2)1.6-het, -C(S)-alquilo de 1 a 10 atomos de
carbono, -C(S)- (CHy)+.s-cicloalquilo de 3 a 7 atomos
de carbono, -C(8)-O-(CH;)g.6-arilo, -C(S)- (CH)g5-O-
fluorenilo, C(S)-NH-(CH;)qg-arito, -C(S)- (CH3)g5-arilo,
C(S)- (CHa)1.e-het, C-(O)R1:, C(O)NR11R12, C(O)R14,
C(OINR11R12, C(O)OR+y, S(O)nRyy, S(O)MNRRy; |
m=1062, C(S)R+1, C(S)R11R12, C(S)OR:4, sustituidos o
. NO.

Junto con nitrégeno forman un het. Con sustituyentes
que pueden ser alquilo de 1 a 10 atomos de carbono,
O-alquilo de 1 a 6 atomos de carbono, -S-alquilo de 1 a -
6 atomos de carbono o0 NR1R 5. '

Rs. Rs
y Ry

Alquilo inferior, arilo, aril-alquilo inferior, cicloalquilo, o
cicloalquilo  inferior  C(O)R;S(0O)Rs, C(O)ORs,
C(O)NRsRg

Ry
R14

Alquilo inferior, o junto con un atomo de nitrégeno
formar un anillo heterociclico de 3 a 8 miembros que
. contiene un heteroatomo de nitrogeno en el anillo y

opcionalmente uno o dos heteroatomos adcicionales,
. que puede estar sustituido © no con alquilo inferior,
| alcoxilo, di-alquilo inferior, carbalcoxilo inferior,
alcanoilo inferior, N- o N,N-dialguilo inferior carbamoilo,
tioalquilo inferior.

Alquilo inferior, arilo, arilo alquilo inferior, arilo
sustituido, aril-alquilo inferior arilo sustituido por
halégeno, aril-alquilo inferior sustituido por halégeno.

Cicloalquilo de 5 a 7 atomos de carbono, sustituido o
no

Ciclohexilo sustituido o no

W
e
A
o

Alquilo de 1 a 4 4tomos de carbono

NR7, S(O)r

Arilo sustituido

O ~I®
>

Heteroarilo de 5 a 6 miembros

S(O)r

— |
I b
A

Alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, sustituido o no

Alquilo de 1 a 4 atomos de carbono, sustituido o no

Alquilo de 1 a 4 dtomos de carbono, sustituido o no

| oxigeno o azufre, el cual puede estar sustituido o no

D

Ciclohexilo sustituido o no
Heteroarilo de 5 a 6 miembros que contiene nitrégeno

| S(O)r, NR;7

16 D

: Arilo sustituido con halégeno

L.
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Los cuales son muy generales y no permiten determinar el alcance de la
invencion;, ademas, con dichos radicales se obtiene un gran numero de
compuestos, muchos de los cuales no estan ejemplificados en la forma de
modalidades de la invencién dentro del capitulo descriptivo, se sugiere restringir fa
solicitud a una razonable generalizacion de compuestos que han sido sintetizados
0 probados, es decir, que se encuentran debidamente sustentados.

3- Laexpresion “que puede estar insustituida o sustituida” en las reivindicaciones 1
-3y 14 esimprecisa, por lo cual no permite distinguir la invencién del estado de
la tecnica. Se sugiere sustituirlo por un término preciso.

4- E|termino “opcionalmente” en la reivindicacidn 1 precediendo una caracteristica
no es limitativo, porque hace opcional a la caracteristica y no limita el alcance de
la reivindicacion. Se sugiere incluir las caracteristicas opcionales o preferentes en
una reivindicacion dependiente.

5- En las reivindicaciones 11, 17, 18 no son claras, pues mencionan una sal de los
compuestos pero no se evidencia cual es ni como se forma, por lo que se sugiere
al solicitante, realizar la correspondiente aclaracion.

8- La reivindicacion 20 no es concisa, pues no evidencia cual es la agente anti-
proliferativo adicional con el que se administra el compuesto de la presente
invencion ni en la descripcidn se encontré soporte del mismo, por lo que se
sugiere al solicitante que realice la correspondiente aclaracion.

7- Las reivindicaciones 21 — 25 indican el uso que puede darse al producto
reivindicado, el cual no es una caracteristica técnica que defina a la invencién. Se
sugiere hacer la aclaracion respectiva.

6. Determinacion del Estado de |a Técnica
El Estado de la Técnica se determiné con base en 1a fecha de presentacion de la

solicitud de prioridad: Agosto 2 de 2006 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fe(.:ha de N
Publicacion
f D1 WQ02005097791 Inhibitors of IAP 20/Octubre/2005
’ Dimeric small molecule .
1 D2 US20050197403 potentiators of apoptosis 8/Septiembre/2005

D1http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio? DB=EPODOC&II=0&ND=
3&adjacent=true&locale=en_EP&FT=D&date=20051020&CC=WO&NR=2005097791
AT&KC=A1

Divulga ( pagma 1, en el abstract) un compuesto de la férmula:

e

D2http //worldwide.espacenet.com/publicationDetails/original Document?CC=US&NR=
2005197403A18KC=A1&FT=D&ND=3&date=20050908&DB=EPODOC&locale=en_E
P

Divulga (pagina 3. renglones 0030) un compuesto de la férmula:

“ N
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7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad (Art 16 D4886)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto de férmula:

O
27
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Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la

Técnica:

Caracteristicas esenciales

D1

. Compuesto de férmula general:

(Cy,
%, e r/;xj
; H i
R'.\‘N/L"“Tr N~~¥/(:WJQ*—-'—I\—D-—A‘
|
R, O R,

Compuesto de formula general:

R, o
H
R’\ - N U“Rs
|
R, © R,

"R¢= H, alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 atomos de |
carbong, alquinilo de 2 a 4 atomos de

- carbono, cicloalquilo de 3 a 10 atomos

| de carbono. Sustituido o no.

Ri=H, Alguilo C4-Cs4, alquenilo C4-Cy,
alguinilo  C4-C4, cicloalquilo C3-Cq,
sustituido o no.

"Ry= H, alquilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alguenilo de 2 a 4 atomos de
carbono, alquinilo de 2 a 4 atomos de

| carbono, cicloalquilo de 3 a 10 atomos

_de carbono. Sustituido o no.

Rz= H, Alquilo C;-C4, alquenilo C4-C.,
alquinilo  C4-Cg,
sustituido o no.

cicloalquilo  C3-Cyg, :

"Ry= H, CF3, CFs, alquiio de 1 a 4
atomos de carbono, alquenilo de 2 a 4
“atomos de carbono, CH»-Z

R3=H, -CFg, -CQF5, A!CIU”O C1-C4,
alquenilo C+-C,, algquinilo C1-C4,-CH,-2

I'R2 y R3 tomados junto con el atomo
- de nitrégeno con el que estan unidos,
forman un anillo heterociclico cuyo
alguito, alquenilo, alquinilo o anillo
| heterociclico puede estar o no
sustituido.

Rz y Rz juntos con nitrégeno forman un
anillo

Z= H, OH, F, Cl, CH;, CH,CI, CH.F,
_CH,0H

-

Z=H, -OH, F, Cl, -CHj, -CF3, -CH;F 0 —

CH,0H

Rs=alguilo de 0 a 10 atomos de

carbono, alquenilo de 0 a 10 atomos

de carbono, alguinilo de 0 a 10 atomos
_de carbono, sustituido o no.

R4=C+-C1s alquilo, C1-C1¢ alquenilo, Cs- :

- Cag alquinilo, sustituido o no.

U=

R, R

R, ><//;Ra]uv—-Rc
)

/’x_&

H{Q)n=H
i A=arilo (Rbjr—Rd—
' D=C(0) =N i
Aq= arito Re. Ry’ Ry, Re= H
. Rd= Ary-D-Ar;
= -CO_ i
R5=H
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Las caracteristicas esenciales de la composicion de la reivindicacién 1 habian sido
divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer un compuesto que contiene los
mismos sustituyentes presentes en la actual solicitud (folio 119 — 135).

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

Las reivindicaciones dependientes 2 — 20 no mencionan alguna caracteristica que
haga nueva a la composicién de la reivindicacion 1, por lo cual se considera que no
SON nuevas.

8. Conclusion

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

. ' Reivindicaciones | Requisito que
item Documento |
afectadas ! afecta
01 - WO02005097791 1-20 { Novedad

En cumplimiento del articuio 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 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
faitante para sesenta (60) dias 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 SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

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

Elzbaorado por: Angela Susana Pardo GI?EZM

Revisade por: Consuelo i.eguizamon
Aprobado por: José Luis Salazar Lopez
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