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Via Nacional D
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No. Solicitud Internacional PCT/EP2007/040492
Fecha de Presentacion Internacional 27 Abril de 2007

Come resultado dei Examen de Fondo realizado, con fundamente en el Articulo 45 de
la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 17 a 204 30/Marzo/2009
Reivindicaciones: Folios 204 a 260 30/Marzo/2009
Prioridad: DE 10 2006 046 743.4  29/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. Objsto de la invencidn

Titulo de la solicitud: “Derivados sustituidos de sulfonamida”.

El problema planteado en esta solicitud consiste en poner a disposicion nuevos
compuestos, que sean apropiados como sustancia activa farmacolégica en los
medicamentos, de preferencia, en medicamentos para el tratamiento de trastornos o
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enfermedades, transmitidas al menos en férma parcial por los receptores de B1R.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona derivados de
sulfonamida sustituida de la formuia general (1).
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): C 07 D 401/12, 401/14; C 07 D 403/12.

4. Reivindicaciones relativas a un uso 0 a un segundo uso {(Art 14y 21 D 486)

El uso de las reivindicaciones 17 - 19 no es patentable, de acuerdo con el Art 14.
5. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

El capitulo reivindicatorio no es claro ni conciso perque la definicién de la invencién
en términos de sustituyentes “heteroarilo”, “arilo” y “residuo alcalino”, son géneros
funcionales que no permiten distinguir la invencién del estado de la técnica. Esto
debido a que no se especifican el numero de dtomos de carbono que los conforman,
en el caso de los anillos, ni el numero y {a clase de heteroatomos que los pueden
llegar a conformar en el casc de los "hetero”, motivo por el cual se obtienen un sin

numero de compuestos que no encuentran soporte en la descripcién.

El capitulo reivindicatorio no es conciso, ni esta sustentado en la descripciéon porgue
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 | Ejemplo sustentado en la descripcién
R1 Fenilo opcionalmente sustituido
R2a-¢ Atomo de hidrégeno
R3 Atomo de hidrégeno, forman un anillo aromatico
R4 de 8 miembros (benceno).
' RS . Atamo de hidrogeno, alguile C1-5, R5 y R6

forman un ciclealquilo de 4 a 6 miembros con un
atomo de nitrégeno,

R6 Atomo de hidrogeno, heterociclo C4-8, R5 y R6
forman un cicloalguilo de 4 a 6 miembros con un
atomo de nitrdgeno,
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La reivindicacion 15 no es clara debido que un proceso dabe estar caracterizado por
la secuencia légica de pasos, donde se especifica condiciones de reaccion como
temperatura, presidn, reactivos, etc. Se sugiere caracterizar el procedimiento, de
acuerdo ¢on io que se encuentra sustentado en la memoria descriptiva.

Se requiere ai Solicitante hacer las aclaraciones necesarias.

8. Determinacién del Estade de ia Técnica

El Estado de la Técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la
solicitud de prioridad: 29 de Septiembre de 2008, y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

ltem Documento Titulo Fecha de Publcacion®
D1 | US 20040171614 | Novel gamma sscretase inhibjtors 02/Septiembre/2004
Quimica
D2 organica. Acuita | Capltulo X Compuestos organicos 1986
A. Flora nitrogenados Pag. 242
FUNED, 1988

D1 hitp:/iworldwide. espacenet.com/publicationDetailsioriginalDecument?CC=USANR=2004171 614A1&
KG=A18FT=DE&ND=38date=200409028DB=EPODOC&locaig=en EP
Divulga (pagina 1, parrafo 4) un compuesto de la formula (1)

®'
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D2http:/lbooks.qoocieAcom.coibooks’?id=T’LBSUAXZSJQC&grinise(::front_covgréhf=es&§ourcg=gbs ge
summary_rdcad=0#v=onepageda&f=false
Divulga (Pag. 242) Preparacion de amidas.

7. Examen.de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacién 1 consiste en derivados de sulfonamida sustituidos de la formula
genearal (1),
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Comparacion de |as caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de 1a Técnica:
¢

Caracteristicas esenciales D1
‘ Compuesto de formula (1)
! Compuesto de férmula (1) {1{‘» |
1 R‘ s :
50, b
R " O/H N.I\ RS w?
vcnz*j 0 |
R3 n ()]
' Ejemplo 169-A
Lo
| o9
R1: Arilo ! ' ' Q
R¥**: Atoma de hidrogeno Ejemplo 169-B
. I
n: 2 /'\_.'\/'\‘)\q/‘
m:1i - -
R3: Atomo de hidrégeno oA o
R5: Grupo alquilo C 1 -6, 4tomo de - :
hidrégeno. Ejemplo 169-C
R6: C3-8 cicioalquilo, cicloalquilo C3- ,/j,v#;:/
8 ligado a una cadena C1-3, donde o !
el cicloalquilo puede tener uno o g '
| varios hetercatomos Ejempio 169-D
. e .
RPN e
"

. , j

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 1 habian sido
divuigadas previamente en D1, el cual da a conocer el compuesto de férmula general
(1) y los compuesto especificos, compuestos 169-A, 169-B, 189-C, 168-D (Pag. 118,
parrafo 679), los cuales presentan en su estructura el grupo S02 sustituido con el
compuesto R1 que corresponde a un compuesto arilo, y con un atomo de nitrégeno
que se encuentra haciendo parte de un compuesto ciclico de 6 miembros, sustituido
en posicion 2 del anillo por un dtomo de carbono sustituido por un atomo de oxigeno,
de igual manera como se mostro en la tabla anterior.

En consecuencia, la reivindicacién 1 no es nueva 6 carece de novedad, segun lo
divulgado en el documento D1.

Las reivindicaciones dependientes 2 -' 7, 10, 11 y 16 no mencionan alguna
caracteristica que haga nueva a la composicion de la reivindicacion 1, por lo cual se
considera que no son nuevas.

Nivel inventivo (Art18 D486)

La reivindicacién 15 consiste en un procedimiento para la produccion de derivados de
sulfonamida sustituidos conforme a la rejvindicacion 1. (FI. 259)
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Comparacion de las caracteristicas téenlcas esenclales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales | D1 T b2
' ' ; 1 o
% Reaccion de los i__‘Hlf-&'-—()-ﬂ » OHH, -~
! pompuestos Ledn Arsalaa
I\l aedlicn
En que los acidos carboxllices de NP
formula L reacciona con ias L l
aminas primarias ¢ secundarias de I,
formula ge_neral M (NHRSRG) Con &l Qompuestg
[{;NMN’\> |
ﬂ_ Cri,—{o—NH,
N .
Acelnmids

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

El documento D1 divuiga diferentes métodos de preparacion de los compuestos de la

invencion, dentro de los cuales se da a conocer la reccion del compuesto de

P
| th, vl
e e

i

.

-

estructura & , el cual presenta en su estructura un heterociclo no aromatic
con un atomo de nitrogeno sustituido por un grupo SO2-Ar, en posicion 2 del anilio un
OO

0,
compuesto de estructura™ ™" con un compuesto amida sustituida, de
HN ™

0

estructura N, en presencia de DMF,

Por su parte, el documento D2 da a conccer la formacién de amidas a partir de
acidos carboxilicos en presencia de amoniaco o un compuestc nitrogenado
sustituido, con el fin de obtener amidas sustituidas, como se evidencia en el ejemplo
a continuacién.

C{’ Q
cn,wr;u,-z}i Q=M s CHNH, ~——3 cm-—cu,»ﬂﬂe“ NILCH,
A proplanico Metifamina Peopionats do Momilamonia
Cakar

v
1]

!
CH.*—*QH,**J“NHCF-I,
wemuhlprparaamida

La diferencia entre la invencidn, definida en la reivindicacion 15 y el procedimiento de
D1 consiste en hacer reaccionar especiicamente 10s compuestos de la invencion.

Ei hecho de hacer reaccionar el compuesto de formula (L) con el compuesto de
formula (M), no proporciona un efecto técnico inesperado asociado a la obtencién de
un mejor rendimiento o eficiencia en la reaccién.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: "céme modificar el procedimiento conocido en D1 para un
procedimiento alternativo para la formacién de amidas sustituidas por medio de la
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reaccion de un acido carboxilico con un compuesto nitrogenado sustituido”.

Sin embargo, la obtencion de amidas por medio de la reaccion de un acido
carboxilico y una amina, ya esta divulgada en el documento D2. (Folio 292)

|
En consecuencia, el la persona del oficio normalmente versada en la materia,
incluiria el procedimiento de D2 en el procedimiento de D1 para liegar asi al objeto de
la reivindicacion 1 de la solicitud. Por o cual se considera obvia.

En conclusion, |a reivindicacidn 15 no cumple con el requisito de nivel inventivo (Art.
18).

8. Conclusién

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

Item Documento Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta
1-7,10,11y 16 Novedad
O US 20040171614 15 Nivel Inventivo
Quimica organica. Acufia . .
D2 | A Flora EUNED. 1986 15 Nivel Inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la 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 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.

Notifiqguese 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.

. SR ~——

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ ;
Director de Nuevas Creaciones (C) ’

El anterior requerimiento fue notificado por fijacidén en lista, de fecha

Elaborado por; Paola Duarte QLL@ O/g

Revisado por: Consuelo Leguizamén Leguizamdn
Aprobado por: José Luis Salazar Lépez
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