Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

REsoLUCION NO: 5254
Por la cual se deniega una patente de invencién

Rad. PCT/09-062881

El SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO
en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las conferidas en el numeral 26 del
articulo 3° del Decreto 4886 de 2011,y

CONSIDERANDO:

PRIMERO: Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 17 de junio de 2009,
con el N° 09-062881-00000-0000, por la sociedad Plexxikon Inc, entré a fase nacional la
solicitud de patente de invencion titulada “COMPUESTOS Y METODOS PARA
MODULACION DE CINASAS, E INDICACIONES PARA ELLO", que corresponde a la
solicitud internacional PCT/US2007/088237 del 19 de diciembre de 2007.

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad
Industrial N° 619 del 20 de agosto de 2010, sin que se hubieran presentado oposiciones por
parte de terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 12604 y notificado por
fijacion en lista el 18 de julio de 2012 se requirié a la solicitante en los términos del articulo 45
de la Decision 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, para que presentara respuesta a
las observaciones de caracter técnico visibles a folios 195 a 200 del cuaderno administrativo,
relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los requisitos establecidos por esta
Decision, para la concesion de la patente.

CUARTO: Que la solicitante mediante escrito radicado bajo el N° 09-062881-00008-0000 del
28 de noviembre de 2012, respondié oportunamente el requerimiento formulado, y presenté
nuevas reivindicaciones 1 a 10 (Fis. 210 a 218) que reemplazan las originalmente presentadas,
atendiendo de esta manera las observaciones efectuadas en el examen de fondo. Se acepto el
nuevo capitulo reivindicatorio presentado, comoquiera gque se ajusta a las prescripciones
contenidas en el articulo 34 de la Decision 486. Asimismo modifica el titulo de la invencion el
cual quedara de la siguiente manera “DERIVADQS DE PIRROLO[2,3-b] PIRIDINA COMO
MODULADORES DE QUINASA".

QUINTO: Que en virtud de lo dispuesto en el articulo 14 de la Decisién 486 expedida por la
Comision de la Comunidad Andina “Los paises miembros oforgaran patentes para las
invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnologia,
siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial.”

SEXTO: Que las reivindicaciones 1 a 10 contenidas en los folios 210 a 218, no cumplen con
el requisito de nivel inventivo. Lo anterior, de acuerdo con las siguientes consideraciones:

6.1. Objeto de la invencién
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El objeto de la invencién se refiere a compuestos derivados de pirrolo-piridinas (tiles como
moduladores de proteina cinasas.
6.2. Determinacién del estado de la técnica

El estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacién de la solicitud de
prioridad invocada, es decir, el 21 de diciembre de 2006.

Consultadas las fuentes de informacién con que se cuenta, se encontrd el siguiente
documento que anticipa el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion

Pyrrolo-Pyridine Kinase

D1 | WO2006015123 Modulators 9/Febrero/2006

El documento D1' divulga compuestos derivados de pirrolo-piridinas Gtiles como
moduladores de cinasas

6.3. Nivel Inventivo.

Segln lo dispuesto en el articulo 18 de la Decisién 486: “Se considerara que una invencion
tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada en la materia
técnica correspondiente, esa invencion no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado de
manera evidente del estado de la técnica”.

En el presente caso, los compuestos reclamados en la solicitud no tienen nivel inventivo,
teniendo en cuenta que la reivindicacién 1 se refiere a: “Un compuesto que tiene la
estructura quimica de la formula (1)” (Fls. 210 y 211).

La tabla siguiente presenta la comparacién entre las caracteristicas técnicas esenciales de la

solicitud estudiada, mencionadas en la reivindicacion 1, y las reveladas en el documento D1,
que representa el estado de la técnica:

Tabla 1

1hnp:fiworldwide.espacenet.com/publicationDetailsforiginal Document?
CC=WO&NR=2006015123A14&KC=A1&FT=D&ND=3&date=200602094&DB=worldwide.espacenet.com&locale=en_
EP
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Pirrolopiridina Pirrolopiridina
coO Lt
L! es un enlace, -(SO), -, -O-, -NH-, C_C,
alquileno sustituide ¢ insustituido,
heteroalquileno de dos & cinco miembros
sustituido ¢ insustituido.
nesunenteroentre 1y 2
{Pag. 4 Pérr. [0015))
Fenilbencenosulfonamida Al
Al es fenilo sustituido por uno 0 mas
grupos R¥(Pag. 15 Parr, [0068] y [0069])
R*es NR®R (Pag. 15 Parr. [0069])
R® es hidrogeno y R” es -S(0),R! (Pég.
16 Parr. [0073])
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R es arilo sustituido o heteroarilo
sustituido por halégeng, OR’, NR'R”,
S(0O),R'y CN (Pag. 8 Parr. [0033))

Rt L2—-A2

Hidrégeno, -CN, -NR®R7, -OR7, -S(O)2R7. fldor, cloro, | (2esun enlace, .S(O)n. donde n es un
alguilo inferior, alquilo inferior sustituida con flior entero entre 0y 2, -O-, -NH- y -C-C,
cicloalquilo, heterocicloalquilo, arilo, heteroarilo. alquileno (Pag. 4 Parr. [0015])

A? gs cicloalquilo, heterocicloalquilo, arilo,
heteroarilo {Pag. 4 Parr. [0016))

R? R es arilo sustituido

. . S Los sustituyentes para grupos arilo
R? se selecciona de ~CN, flGar, cloro, alguilo inferior, 4 para grup

alquilo inferior sustituido con fliior, NR®R', -OR? y incluyen: haldgeno, OR', NR'R", S{O),R"y
-S(0),R7, CN (Pag. 8 Parr. [0033])
R? Al es fenifo sustituido por uno o mas

grupos R (Pag. 15 Parr. [0068] y [0069])
R?se selecciona del grupo que consiste de

hidrégeno, flaor y cloro. R es halégeno

Al es fenilo sustituide por uno o mas
grupos R*®{Pag. 15 Parr. [0068] y [0069])

R'® es haldgeno (Pag. 15 Parr. [0069])

Como se dijo anteriormente, el documento D1 es considerado el estado de la técnica
cercano a la invencion definida en la reivindicacion 1, el cual divulga compuestos derivados
de pirrolo-piridinas GOtiles como moduladores de cinasas (Pags. 3 y 4 Parr. [0013] y [0016))

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicaciéon 1, y los compuestos del
documento D1 consiste en que el compuesto reclamado presenta un grupo carbonilo
enlazando el anillo de pirrolo piridina con el anillo de fenilo en lugar de los grupos SO o SO,
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presentes en el compuesto divulgado en el documento D1

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede
formular asi: ¢como modificar los compuestos conocidos en el documento D1 para
proporcionar moduladores de proteina cinasas?

Sin embargo es conocido en el estado de la técnica el efecto bioisostérico entre el grupo
carbonilo y los grupos SO y SO,?

En consecuencia, una persona normalmente versada en la materia, esperaria que el
compuesto reclamado en la solicitud presentara el mismo efecto como inhibidor de proteina-
cinasas que el compuesto divulgado en el documento D1, pese a la sustitucién del grupo —
S(0), por un grupo carbonilo; para [legar asi al objeto de la reivindicacion 1 de la solicitud.
Por lo cual se considera obvia.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 a 10 no mencionan caracteristicas
adicionales, se considera que tales reivindicaciones tampoco tienen nivel inventivo.

El solicitante afirma gue en las formulas I, Il y 1l el anillo intermedio es un anillo fenilo, tri o
tetrasustituido que presenta un grupo fldor localizado entre un sustituyente carbonilo y un
sustituyente sulfonamida y unido en la posicién 3 del anillo 7-azaindol mediante un enlace
carbonilo y que no hay nada en D1 que le ensefie o siquiera le sugiera a la persona
medianamente versada en la materia a incluir un grupo carbonilo en la posicién 3 del nicleo
pirrolo[2,3b]piridina en lugar de un enlace -S$(0), -O-, 0 ~NH-, como se ensefia en D1; sin

embargo un anillo de fenilo tri 0 tetrasustituido que presenta un grupo fillor esta ya sugerido
en el documento D1 cuando contempla que A? es fenilo sustituido por uno o mas grupos R
(Pag. 15 Parr. [0068] y [0069]) y que R corresponde a un halégeno (Pag. 15 Parr. [0069]).
El documento D1 divulga igualmente que fa posicién 3 del ndcleo pirrolo[2,3b]piridina se
encuentra sustituida por un sustituyente L! el cual corresponde a un grupo —S(O), del cual ya

es conocida su relacién bicisostérica® con los grupos carbonilo por lo cual la estructura
quimica reclamada ya se encuentra sugerida en el documento D1.

Finalmente el solicitante afirma que la actividad farmacolégica que exhiben los compuestos
de la presente invencion no se encuentra siquiera sugerida en el arte previo; sin embargo en
la descripcién se menciona que los compuestos de la presente invencion son activos sobre
proteina cinasas en general entre las cuales se incluyen las cinasas Abl, Met y PDK1 sobre
las cuales muestran accion los compuestos divulgados en el documento D1; motivo por el
cual esta Superintendencia considera que la solicitud es obvia y carece de nivel inventivo.

2 Lidia Moreira Lima and Eliezer J. Barreiro. Current Medicinal Chemistry, 2005, 12, 23-49."Bioisosterism: A Useful
Strategy for Molecular Modification and Drug Design®

3 Ibid
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En conclusion, teniendo en cuenta que los argumentos de la solicitante no desvirtian de
manera alguna las objeciones a la patentabilidad ya sustentada, el Superintendente de
Industria y Comercio,

RESUELVE:

ARTICULO PRIMERO: Denegar la patente de invencion a la creacién titulada “DERIVADOS
DE PIRROLO[2,3-b] PIRIDINA COMO MODULADORES DE QUINASA”,

ARTICULO SEGUNDO: Notificar el contenido de la presente resolucion a la sociedad
Plexxicon, Inc, entregandole copia de la misma y advirtiéndole que contra ella procede el
recurso de reposicion, ante el Superintendente de Industria y Comercio, el cual podra ser
interpuesto en el momento de la notificacion o dentro de los cinco 5 dias habiles siguientes a
ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogota D.C., el 19 Feb 2013

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA'Y COMERCIO,

PABLO FELIPE ROBLED STILLO

Doctor
CARLOS REINALDO OLARTE
office@olartemoure.com

Elabord: Rodalfo Cadena Amaya "
Revisé: Glaria Jacqueline Alfonso Rozo ¥
Revisd: Jose Luis Salazar Lopez ¥
Aprobd: Jose Luis LondoNo Femandez ¥
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