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No. Solicitud Internacional PCT/JP2007/32181
Fecha de Presentacidn Internacional 02 Octubre de 2006

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

1. Roecumentos estudiados

Descripcién: Folios 20 a 251 30/Marzo/2008
Reivindicaciones: Folios 252 a 306 30/Marzo/2009
Prioridad: JP 2006-271172 02/Octubre/2006

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacién 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 invencidn

Titulo de la solicitud: “Inhibidor de |la actividad de STAT3/5".

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de necesidad de
proporcionar inhibidores de la activacién de STAT3/5.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
aromatico (1) representado por la férmula general o una sal del mismo como
ingrediente activo.
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP). C 07 D 317/518.

4. Excepcidén a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literales (a) j'- (d))
El objeto de ias reivindicaciones 54 y 57 no es patentable de acuerdo con el Art
citado. l

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

El uso de las reivindicaciones 52, 53, 55, 56 no es patentable, de acuerdo con el Art
14,

6. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacién 1 no es concisa, porque presentan una exceswa complejidad, lo
cual dificulta determinar la extensién del objeto que se busca plroteger

El capitulo reivindicatorio no es claro ni conciso porgue las definicion de la invencion
en termino de sustituyentes “heterociclico”, “cicloalquilo”, entre otros, son géneros
funcionales que no permiten distinguir la invencion del estadg de la técnica. Esto
debido a que no se especifican el numero de atomos de carbono que los conforman,
en el caso de los carbociclo, ni el numero y clase de heteroatomos que los pueden
llegar a conformar en el caso de los “hetero”, motivo por el cuz | se obtienen un sin
numero de compuestos que no encuentran soporte en la desct ipcién.

El capitulo reivindicatorio no es conciso, ni esta sustentado en la descripcién porgue
no hay suficientes ejemplos que demuestren que se hayan obtenido los compuestos
de las formulas con los sustituyentes tal como se encuentran alli definidos. Se
encuentra que los compuestos obtenidos corresponden a I&s que comprenden
preferiblemente los siguientes sustituyentes:

i }
—Y—A L
X,
£ |
; R2 X1 i i -Y-A

LO\E r Atomo de hidrégeno | Atomo de nitrégeno Mm
bl

O\c’ﬂ“‘ Atomo de hidrégeno | Atomo de nitrégeno \,QL\J\ O\/()::)
i ]
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Fal iV
OTL Atomo de hidrégeno | Atomo de nitrogeno 4 m

A | Atomo de hidrdgeno | Atomo de nitrégeno MD’MD \m
5 ¥
Fi E‘ﬁ
\01 il | Atomo de hidrogeno CH \QO’ ‘j‘()m
" 3t
U i\ Atomo de hidrégeno | Atomo de nitrégeno \(Cc . Om

\O\/“\ Atomo de hidrégeno | Atomo de nitrégeno \ﬂq
. .
A(:]TL Atoma de hidrégeno | Atemo de nitrogeno Mm

Se requiere al Solicitante hacer las aclaraciones necesarias.

7. Determinacién del Estado de fa Técnica

El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la
Solicitud de Prioridad: Octubre 02 de 2006, y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

Item Documento Titulo Fecha de Publicaclén®

D1 WO 2006 014012 Aromatic compound 08/Febrero/2006
Products prepared from the

D2 US 3182085 reaction of halomethylated 04/Mayo/1965

dephenyl oxide and amines

Nitrosodiphenylamine derivatives
and their pharmaceutical use

D3 WO 03076406 against oxidative stress 18/Septiembre/2003
pathologies
Pr for preparation of acid
D4 GB 1484117 Peass Tor PraReraon ot ac! 07/Diciembre/1977

D1 hitp:/Aworldwide. espacenet.com/publicationDetails/oridinalDocument?CC=WOANR=2006014012A2
E&KC=A28FT=DA&ND=38date=20060209&DB=EPODQC&locale=an EP

divulga (pagina 4, linea 15) un compuesto de la formula (1).
2
RS R

<
. .TY_A

Xi )

D2htip:/iworldwide espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=US&NR=3182085AK =
A&FT=D&ND=3&date=1965050440DB=EPODOC4&locale=en EP

divulga (Columna 1) un compuesto de la férmula.
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R y ’
\N—CHn-—@-—O—@—Clﬂ"N\
R/ H

D3nttp:/Awvorldwide espacenet. com!publ|catlonDeta|Is!onqmalDocument?CCnWO&NR 03076406A1&K
C=A18FT=D&ND=38&date=200309184DB=EPQODOC&locale=en EP ,
divulga ( Pag 3, linea 15) un compuesto de la formula. (1) ’
oo

JtD&date =1977120780B=E

N
N X P
I (CH,), —W-N
= ~
Z (I

Ddhttp.//worldwide. espacenet.comypublicationDetails/originalDocument?F T
PODOC&locale=en EPACC=GBANR=1484117A&KC=AGND=4

divulga ( Pag. 8) un compuesto de la férmula.

engri-co {Zo o

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 1 consiste un inhibidor de la activacion de STﬁ;«TB/S, caracterizado
porgue comprende un compuesto aromatico representado porla férmula general o
una sal del mismo como un ingrediente activo. (FI. 252)

R?

Rl\fp\/n
\X 1)

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de 1a Técnica:

Y—4
(1)

Caracteristicas esenciales ! I|.)1

Compuesto de formulg (1)

Compuesto de férmula (1)

/ Rl ,Rz
S ,J e, A
X7 (1) ki (1)
X1: N, CH= X1: N, CH=
R1: -Z-R6 R1; -Z-R6

| Z: -N(R8)-B-, -B-N(R8}, BO-O-, —-NHCO—Q--, C(0),

- CH(OH), N(R9a)-CO-N-(R9b), N=CH, N(R10a)- { C(O), CH{OH), N{R9a)-CO-N-(RSb), N=CH,
- 802-(B22a)e, alquileno inferior, NHCO-B1, NHCO- | N(R10a)-S02- (8223)' alquileno  inferior,
fo, I NHCO-B1, NHCO 2-(Wi,  BO-0O-B193,
“"h\[/ KBy — | (CH s
B2-(W)u, B0-O-B19a, 0 . :"" _ N=tbs
e N e— l Y T s02- |
‘ A , SO2-N(R10b9), S, alquinileno | N(R10b9), S, alqu1n1leno inferior, alquiteno

. inferior, algquileno |nfer|or N-(R8d), CO-NH-B18a.

| inferior, N-(R8d), CO-NH-B18a,

Z: -N(R8)-B-, -B-N{(R8}, B0-O-, -—NHCO—l |

t

f
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R6: Heterociclo, moncciclo saturado o insaturado, di
ciclico o triciclico de 5 a2 15 miembros con 1-4
atomos de N, Q, S, grupo adamantilo, naftilo,
alquilo, cicloalquilo, alquenilo inferior, alcanociio
inferior, benzoilo, alquilo inferior sustituido con un

F (R,
atomo de halégeno, cicloalguil-aquilo, —Q

R6: Heterociclo. monociclo saturado o
insaturado, diclclico o triciclico de 5 a 15
miembros con 1-4 atomos de N, O, S, grupo
adamantilo, naftilo, alquilo, cicloalgquiio,
alquenilo inferior, alcanoilo inferior, benzoilo,
alquilo inferior sustituido c¢on un atomo de

Xm'}.
halégeno, cicloalguil-aguilo, _Q

R2: H, halégeno, alquilo inferior.

R2: H, haldégeno, alquilo infarior.

Y: O, N{R8), CO, CH{OH), alguileno inferior,

Y: O, N{R5), CO, CH(OH), alquileno inferior,

S(O)n, C{=N-OH;) S{O)n, C(=N-OH)
n0,162 no162
Al A:

¢ R, .
- _fﬁﬂ. 1 ¢ R -—@;’ ’ —mn‘
p:162 p:162

Las caracteristicas esenciales de la composicién de la reivindicacién 1 habfan sido
divuigadas previamente en D1, el cual da a conocer un compuesto de férmula
general (1) (Pag. 4).

RZ

1
“\{/n |
\'/—;*—Y-'A

A (1)
En donde X1 corresponde a un atomo de nitrdgeno o un grupo CH=, presenta en su
estructura sustituida con R1, R2, Y-A, como se muestra en la tabla anterior.
Novedad frente at documento D2

Comparacion de |as caracter(sticas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica;

Caracteristicas esenciales D2

Compuesto de formula (1) Compuesto de férmula

! R b4 b4
’ ;ﬁ YA n)“““"@"@““"‘“in
X1: N, CH= l - CH= -
R1: -Z-R6 -cu,-win
Z: Alguile inferior sustituido -CH2-
R’: Fenil

R’ ¥ R juntc con el nitrégeno at que se
encuentra unido pueden formar un ciclo
de 4 a § atomos de carbono.

R6: Heterocicle,

R2: Atomo de hidrégeno Atoma de hidrogeno
Y: O Atomo de oxigeno
A: Compuesto
I3, v
A g (m}\ PN

I
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El documento D2 da a conocer compuestos de
\N-—c‘u.—(—\/\_ [ Iy >_cm N 1
formula ¥ , que presentan en su estructura fenilos
’IT —!\/
unidos por un atomo de oxigeno, sustituidos con el compuesto | “r, endonde R’

corresponde a un fenilo, Ry R' junto al atomo de nitrégeno al gque se encuentran
unido pueden formar un anilio con 4 6 5 atomos de carbono.

Novedad frente al documento D3

]
|
|
1
|
Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las de) Esitado de la Técnica:
[
I

: Caracteristicas esenciales D3
| Compuesto de formula (1) Compuesto cci)e fermula (1)
t
! R . N*
! T/\{LY"A : Al
! S ©/ @(CHE) 4 -~
L . ) ] ; "z g
X1: CH= X1 N, CH=
! Pl
' RY: -Z~R6 ! -(GH‘),-W—N\
1 nO0ab
| Z: C(0), S02-N(R1019), W; C{O) 0 SO2
Z: Atomo de hidrégeno
p RN R1: A-Cy
R6: Heterociclo, —C) . | A: Un enlacs
: . Cy: Aril, heteroaril, hetergciclo j
R2: H, halégeno, alquilo inferior. | R2: H, haldgeno, alguilo [nferior. !
Y:NRS) Atomo de nitrégeno sustituido :
T Compuesto E
A
, ="K 162 =

El documento D3 da a conocer compuestos de formula (1) Y. lsus derivados, que
presentan en su estructura fenilos enlazados por medio de un:atomo de nitrdbgeno

! /R1

HCH,)y~W-NC_
sustituido, el compuesto aromatico se encuentra sustituido con Z
n:0, el compuesto W es seleccionado de C(0) 0 SO2, enlazado a Z que corresponde a un
atomo de hidrogeno y a R1 que corresponde a A-Cy, en donde A es una enlace y Cy
es seleccionado de un compuesto arilo, heteroarilo o heterocuc[o

Novedad frente D4

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

e =+ e —

"Caracteristicas esenciales i D4

_—— E e i e v—— — } —_—

Compuesto de formula (1) Compuesto de formula

Lo . -
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2 H
Rl R ]
/{?_ . CH3-N-OO-©-0-< :}-CIO
AN w CHz- NH
X1: CH= Atomo de carbono
R1: -Z-R6 R1: -Z-RB
Z: C(O). C(O)
R6: Un grupo aming que puede tener un Grupo "
grupo alquilo cnb..ﬁ--
R2: H Atomo de hidrogeno
Y: 0. Atomo de oxigeno
A: Compuesto
~y (&,
gk
Hop162 @

Por su parte el documento D4 da a conocer un compuesto de formula

M
onyheoo o Ty o
3 1

CHx- NH como se muestra en la tabla anterior.

En consecuencia, la reivindicacion 1 carece de novedad, segtin lo divulgado en el

documento D1, D2, D3 y D4.

Las reivindicaciones dependientes 2 - 51 no mencionan alguna caracteristica que
haga nueva a la composicion de la reivindicacion 1, por lo cual se considera que no

SON huevas.

9. Conclusidn

Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud estdn afectados ast:

Item ‘Documento Relvindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WO 2006 014012 ] 1-53 Novedad
D2 US 3182085 1 Novedad
D3 WO 03076405 Novedad
D4 GB 1494117 1 Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de fa Comisién 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 notificacién de la presente comunicacion. 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.
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Se invita al solicitante se sirva indicar, si asl lo considera, su renuncia al término

faltante de sesenta (60) dias para dar respuesta a este requerirriento y presentarla
por escrito. ‘

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numéral 5.2, literal ), 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 requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

U 4 .QrT Dhen
v &WIL

Elaborado por: Pacla Duarte%dﬂf) .
Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamién W
Aprobado por: José Luis Salazar Lépez
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