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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,
Abogada MARGARITA CASTELLANQS
ASUNTO Radicacion 09-3378
Tramite 011
Evento 378
Actuacion 519
Oficio _
Folios OOTE_J‘ 256 6i
Patente de Invencién L] Patente de Modelo de Utilidad L]
Via Nacional D
Via PCT (Fase Nacional) [ ] Cap! [ Cap. It [_]

No. Solicitud Internacional PCT/JP2007/148780
Fecha de Presentacion Internacional 22 Junio 2007

Como resultado del examen de fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45 de
la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se comunica;

1. Documentos estudiados

Descripcidn: Folios 193 a 417 16/Enero/2009

Reivindicaciones: Folios 418 a 428 16/Enero/2009
Folios 446 a 457 13/Cctubre/2010

Prioridad: JP 174331/2006 23/Junio/2006
JP 220082/2006 11/Agosto/2006
JP 274143/2006 05/0ctubre2006

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 ia
prioridad reivindicada,

3. Objeto de la invencién

Titulo de la solicitud: “Compuesto 6-(bencilo sustituido con heterociclo)-4-
oxoquinolina y su uso como compuesto inhibidor de integrasa VIH".

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proveer un
compuesto que tenga una actividad anti-VIH, en particular un compuesto que tiene
una actividad inhibidora de integrasa. (Folio 200)

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
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de la férmula (I} o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus
solvatos.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP). C 07 D 215/56, 401/10, 413/10, 417/10; A 61 K 31/4709, 31/496,
31/5377,31/541; A 61 P 31/18, 43/00

4. Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literales (a) - (d))

El objeto de las reivindicaciones 17 - 19 no es patentable de acuerdo con el Art
citado.

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

El uso de las reivindicaciones 15 - 16 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.

6. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacion 1 no es clara porque la definicién de la invencién en término del
sustituyentes “"heterociclico”, es un género funcional que no permite distinguir la
invencion del estado de la técnica. Esto debido que no especifica el nimero de
atomos que lo conforman, ni la clase ni nimero de heteroatomos que lo conforman,
motivo por el cual se obtiene un gran numero de alternativas de compuestos que no
encuentran soporte en la descripcion,

El capitulo reivindicatorio no es conciso, ni esta sustentado en la descripcion porque
no hay suficientes ejemplos que demuestren que se hayan obtenido los compuestos
con los sustituyentes tal como se encuentran alli definidos. Se encuentra que los
compuestos obtenidos corresponden a los que comprenden preferiblemente los
siguientes sustituyentes:

Radical Realizaciones preferidas sustentadas en la descripcién |
A Oxopirrolidina. morfolina, i
R3yR4: [ Atomo de halogeno :
R2 OR11 I

R11: Alquilo C1-4
R1 Compuesto alquilo C1-4
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R6 Atome de hidrégeno
(R5)m Atomo de halogeno
m: L

Se requiere al Solicitante hacer las aclaraciones necesarias.

7. Determinacién del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de Ia
solicitud de prioridad: Junic 23 de 2006, y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicifud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacién®
4-oxoquinoline compounds and
D1 US 20050239819 | utilization thereof as HIV integrase 27/0ctubref2005
inhibitors
1-Aryl-4-ox0-1.4-dihydro-3-
D2 WO 0108275 quinolinecarboxamides as antiviral 27/Diciembre/2001
agents

D1 hitp://woridwide. espacenet.com/publicationDetails/originalDocument ?F T=D&date=20051027 &DB=E
PODOCA&locale=en_EP&CC=US&NR=2005239819A18KC=A1&ND=2 Divulga (pagina 3, parrafo
30) un compuesto de la formula (1).

D2http:/iworldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=WONR=0198275A28KC
=A2&FT=D&ND=8date=20011227&DB=4&locale=en EPDivulga (Pagina 4, linea 10) un
compuesto de la farmula ().

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un compuesto representado por la siguiente férmula
(1) o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus solvatos. (FI. 446)
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Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con (as del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D1
Un compuesto de formula (1)
u:

Compuesto de formula (1)

1} 4]

9]}
L

On 0! ()
Cy: Anillo C3-10 opcionalmente sustituido

A: Heterociclo monociclo opcionalmente con A
sustituido. A: anillo heteraciclo que contiene minimo
' un heteroatomo, seteccionado de O, N,§
R2: Atomo de hidrogeno. R31: Atomo de hidrégeno ,
X: CR32, '
Atomo de carbono sustituido con R2 _R32: Atomo de hidrégene. |
R2: Atomo de hidrégeno. Y: CR33 i
R33: Atcmo de hidrogeno.
Grupo de esiructura R1: Alquilo C1-10 opcionalmente sustituido
R con un compuesto seleccionado de B
NV B: alquilo opcionalmente sustituido cen
| | compuesto seleccionado de A
H OH an donde, A: ORat

R1y R6: Alguiic C1-6
Grupo de estructura

}
J\ . R2: Atomo de hidrogeno
0k ]

Ra1: Atomo de hidrégeno

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacién 1 habian sido
divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer un compuesto de formula (1), que
presenta una estructura 4-oxoquinolina, cuando X y Y se representa por un
compuesto CR32 y CR33 respectivamente, en donde R32 y R33 son de manera
independiente un. La estructura 4-oxoquinolina es sustituida con un compuesto C-Cy
que corresponde a un anillo aromatico de 3 a 10 miembros el cual puede estar
sustituido con un compuesto A, el cual corresponde a un compuesto heterociclico
gue contiene minimo un heteroatomo seleccionado de O, N o S. La posicion 1 de la
estructura 4-oxoquinolina se encuentra sustituida con R1 el cual representa un grupo
alquilo C1 -10 opcionalmente sustituido con un compuesto A o B, los cuales
corresponden un compuesto ORa1 en donde, Ra1 corresponde a un atomo de
hidrégeno y B es un grupo alquilo opcionalmente sustituido. R31 corresponde a un
atomo de hidrégeno. (Pag. 3, parrafo 30 — 36)

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

Las reivindicaciones dependientes 2, 4, 6, 9, 11— 14, 20 y 21, no mencionan alguna
caracteristica que haga nueva a la composicion de la reivindicacién 1, por lo cual se
considera gue no son nuevas.
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La reivindicacién 1 consiste en un compuesto representado por la siguiente formula
() o una de sus sales farmacéuticamente aceptables o uno de sus soivatos. (Fl. 446)

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales D1 D2
Un compuesto de formula (1) | ¢ompuesto de formula () Compuesto de formula (1) (Pag. 4)
0 0 R' 0o o

|

A: Heterociclo monociclo

. opcicnalmente sustituido.

Cy: Anillo C3-10 opcionalmente
sustituido con A

A: anillo heterociclo que
contiene minimo un
heteroatomo, seleccionado de
O, N5

R2: Alquilo C1-4 opcionaimente
sustituido con R10

R10; Heterociclo 0 compuesto
aromatico opcionalmente sustituido
o fusionado con un carbociclo.

R2: Atomo de hidrogeno,
grupo alquilo C1-4 u OR11

R3: Grupo alguilo C1-10, OR11.

con R2
R2: Atomo de hidrégeno o
grupo alquilo C1-4.

R32: Atomo de hidrégeno.

Y: CR33
R33: Atomo de hidrogeno.

R11: Atomo de hidrégeno. No mencicna R11:Atomo de hidrogeno. alquito
: C1-7
grupo alquilo C1-4
~ Atomo de carbono sustituido | X: CR32, Atomo de carbono sustituido con

R3
R3: Atomo de hidrégeno o grupo
alguile C1-7

Grupo de estructura
RA
RI

an en donde,
R1y R6: Alquilo C1-6

R1: Alguile C1-10
opcionalmente sustituido con
un compuesto seleccionado de
B

B: alguilo opcionalmente
sustituido con compuesto
seleccionado de A

A: ORa1

Ra1: Atomo de hidrégeno

Grupo de estructura
{1

Py

R2: Atomo de hidrogeno

No menciona

No menciona

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de !a técnica cercano a la
invencion definida en la reivindicacion 1 porque

El documento D1 da a conocer un compuesto de formula (1), que presenta una
estructura 4-oxoquinolina, cuando X y Y se representa por un compuesto CR32 y
CR33 respectivamente, en donde R32 y R33 son de manera independiente un. La
estructura 4-oxoquinolina es sustituida con un compuesto C-Cy que corresponde a un
anillo aromatico de 3 a 10 miembros el cual puede estar sustituido con un compuesto
A, el cual corresponde a un compuesto heterociclico que contiene minimo un
heteroatomo seleccionado de O, N 0 S. La posicion 1 de |a estructura 4-oxoquinolina
se encuentra sustituida con R1 el cual representa un grupo alquilo C1 -10
opcionaimente sustituido con un compuesto A o B, los cuales corresponden un
compuesto ORa1 en donde, Ra1 corresponde a un atomo de hidrégeno y B es un
grupo alguilo opcionalmente sustituido. R31 corresponde a un atomo de hidrégeno.

{Pag. 3, parrafo 30 — 36)
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El documento D2 da a conocer un compuesto de férmula (1), que presenta en su
estructura 4-oxoquinolina sustituida en posicion 1 el grupo feniio, en la posicidén 3
amida N-susituida y en las posiciones 5, 8, 7 y 8 sustituido con R1, R2, R3y R4, en
donde el sustituyente R3 corresponde a un grupo alquilo C1-7 opcionalmente
sustituido con R11 compuesto OR11, en donde R11 corresponde a un atomo de
hidrégeno ¢ un grupo alquile C1-7

La diferencia entre la invencién, definida en ia reivindicacion 1 y el compuesto
divulgado en D1 consiste en la presencia de un grupo alguilo 0 OR11 enla posicién 7
del anillo de 4-oxoquinolina, en donde R11 corresponde a un atomo de hidrégeno o
un grupo alquilo C1-4.

La diferencia entre la invencién, definida en ia reivindicacién 1 y el compuesto de
formula (1) de D2 consiste en la presencia de las sustituciones en la posicidn 1 porun
K 4]

N

grupo o, en posicidn 3 el compuesto ot

El efecto que logra el incluir un grupo alquilo C1-4 o un compuesto de férmula OR11,
en donde R11 corresponde a un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-4 es
obtener compuestos que presenten actividad anti-VIH.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: "cémo madificar el compuesto de formula (1) conocido en D1 para
obtener compuestos alternativos que presentan actividad anti-VIH".

Sin embargo, la sustitucion en posicién 7 de fa estructura de 4-oxoquinolina de un
grupo alquilo C1-4 0 OR11, en donde R11 corresponde a un atomo de hidrogeno o
un grupo alquilo C1-7, ya esta divulgada en el documento D2, (Pag. 5 - 6)

En consecuencia, el la persona del oficio normalmente versada en la materia,
incluiria una sustitucion con un grupo alquilo C1-4 o OR11, en donde R11
corresponde a un atomo de hidrogeno o un grupo alquilo C1-7 de D2 en el
compuesto de férmula (1) de D1 para llegar asi al objeto de la reivindicacion 1 de la
solicitud. Por lo cual se considera obvia.

En conclusion, la reivindicacion 1 no cumple con el requisito de nivel inventivo (Art.
18).

9. Conclusién

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

[ Item | Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta |
D1 US 20050239819 1,2.4.6,9 11 - 14, 20, 21 Novedad |

Nivel Inventivo :

D2 WO 0198275 1,5y6 Nivel inventivo |
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En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 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 |a 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.

JESUS FERNEL GARCI
Director de Nuevas Creaciones (C)

E! anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

13
RoSL I
Elaborado por: Pacia Duarte Qtdd) pz/

Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamon
Aprobado por: Jesus Fernel Garcla Garcia
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