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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C.,
Abogada
ALICIA LLOREDA RICAURTE
ASUNTO Radicacion 09 064 186
Tramite 11
Evento 378
Actuacion 519 T
Oficic 81 28 | 3
Folios 8 ==
Patente de Invencién Patente de Modelo de Utilidad
Via Nacional
Via PCT (Fase Nacional) V] Capitulo | ke Capitulo H
No. Solicitud Internacional PCT/GB2008/000061
Fecha de Presentacion Internacional 10/Enera/2008

Como 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 24 a 492 19/Junio/2009

Reivindicaciones: Folios 483 a 501 19/Junio/2009
Folios 524 a 532 20/Octubre/2009

Prioridad: US 60 884 454 11/Enero/2007
US 60 941 749 04/Junic/2007
US 60 952 047 26/Julio/2007

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. Objeto de la invenciodn

Titulo de la solicitud: “Compuestos quimicos ©637: piridopirimidindionas como
inhibidores de PDE4".

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
inhibidores de PDE4 con efecto emético reducido.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
de formula I
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E! objeto de ia presente solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): CO07D213/80//401/12//471/04//471/08//1519/00, A61K31/519,
AB1P11/06.

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

El objeto de la reivindicaciones 14 y 15 no es patentable de acuerdo con el Art citado.
5. De la Solicitud de Patente

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las reivindicaciones 1, 7, 8, no son claras, ni concisas, por la definicion de la
invencion en términos de radicales “arilo”, “heteroarito”, “ariloxi”, "heteroariloxi”,
“ariltio”, “heteroariltio”, "heterociclilo”, “cicloalquilo”, entre otros, porque no se definen
los atomos de carbono que los conforman, ademas, para los grupos “hetero” no se
define el numero de atomos de carbono o de miembros que los conforman, ni los
heteroatomos que los conforman. Se sugiere definir los radicales de manera precisa
de tal manera que pueda definirse claramente el objeto de la invencion, asi como
restringir la solicitud a una razonable generalizacién del tipo de compuestos que ha
sido sintetizado 6 probado, es decir, que se encuentran debidamente soportados.

Las reivindicaciones 12 y 13 no son claras porque indican el usoc que puede darse al
producto reivindicado, el cual no es una caracteristica técnica que defina a la
mnvencion. Se sugiere eliminar estas reivindicaciones del alcance del pliego
reivindicatorio.

La reivindicacion 16 no es clara, concisa, ni se encuentra soportada en la descripcion
porgue no se encuentran composiciones farmaceuticas que contengan las
combinaciones mencionadas, ademas, utiliza términos como ‘“agonista del
adrenoreceptor 32", “modulador de fa funcién del receptor de la gquimoquina”,
“inhibidor de la funcion de la quinasa”, “inhibidor de la proteasa”, “agonista del
receptor glucocorticoide esteroide”, “agente anticolinérgico”, “agonista del receptor
glucocorticoide no esteroide”, entre otros que definen los componentes de Ia
compaosicion por su funcién pero no por un compuesto como tal, lo que hace que se
obtengan un numero indefinido de composiciones gue no encuentran soporte en la
descripcién. Se sugiere al solicitante eliminar esta reivindicacion del capitulo
reivindicatorio.

El capitulo reivindicatorio no esta sustentado en la descripcién porque no hay
suficientes ejemplos que demuestren que se han obtenido los compuestos de
formulal. En la descripcion se encuentra soporte para los sustituyentes refacionados
en la siguiente tabla. Se solicita restringir la solicitud a una razonable generalizacion
del tipo de compuestos que han sido sintetizados y probados, es decir, que se
encuentran debidamente soportados.

Compuestos de formula | |

""Radical Soporte en la descripcién
¢'  IH,

B 'CF
A C-H

Fenilo opcionalmente sustituido por el grupo seleccionado de fenilo et cual esta
| opcionalmente sustituido del grupo seleccionado de —~OH, -SCH,, -C(O}H, -COCH, -
R’ - CF3, halogeno, alquilo Cy.,, O- alquilo C,_,, estos dos Ultimos opcionalmente sustituidos
| del grupo seleccionado de -OH, NRxRy, donde Rx y Ry son seleccionados del grupo
!de H, alquilo Cy4, 0 Rx y Ry junto con el nitrégeno al cual estan unidos forman un

—
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" heterociclilo de 5 a 7 miembros con opcionalmente otro heteroatomo seleccionado del
' grupo N, Q0 S, donde e! anilio esta opcionalmente sustituido por cicloalquilo C3-6,

, alguilo C1-4 opcionalmente sustituido por OH, NRxRy, donde Rx y Ry son

} seleccionados del grupo de H, alquilo Cy.4, -COC-alquilo Cy; O- alquilo C; .4

" NR™C(O)R” 0 NR*R”donde R™ es H, donde R¥es seleccionado de alquilo Cr..

i opcionalmente sustituido por heteroarilo seleccionado de gquinoxalinilo, benzimidazolilo,

- quinofinilo, tiazolilo, isoquinolinito, benzofuranite, pirazolilo piridinilo, pirimidinilo, 1H,

‘ pirazol opcionalmente sustituido por alquilo C,.4, F; heterociclilo seleccionado de

i piperazinilo, azolidinilo, oxinanilo, piperidinilo apcionalmente sustituido por aiquilo CHa,

R? | C{O)alquilo C.4; cicloalquilo Cs. opcionalmente sustituido por OH, NH,, NR**R* donde

| R®y R* son CHa: donde R* es H, alquilo Cy.., y R® es seleccionado de H, alguilo 1

I opcionalmente sustifuido por OH, cicloalguilo Cs, fenilo (opcionalmente sustituido por
OH, metilo, metoxi, F, Cl, alquilo C1-4, O-alquilo Cy.4), heteroarilo seleccionado de
benzofuranilo, pirimidinilo, indolilo o 1H-pirazolilo, {opcionalmente sustituido por bencilg,

. metilo, o CF3).

6. Unidad de invencién (Art 25 D 486)

La solicitud no cumple con el requisito de unidad de invencion porque se refiere 2
grupos inventivos. Los grupos inventivos estan definidos por las siguientes
caracteristicas esenciales:

1° Intermediarios de férmula V (Divulgado en D1).

2° Compuesto de formula | e intermediarios diferentes a los intermediarios de férmula
V.

Las anteriores invenciones se refieren a piridopirimidindionas inhibidoras de PDE4 y
compuestos que pueden ser usados como intermediarios en la preparacion de estos
compuestos. El documento D1 ensedia que las piridopirimidindionas son inhibidores
de PDE4. A la luz de estos documentos el problema a ser solucionado por el grupo
inventivo 2 consiste en la necesidad de suministrar piridopirimidindionas inhibidoras
de PDE4 y los intermediarios para su obtencién. Sin embargo, los compuestos de
formula V, usados como intermediarios en la preparacién de piridopirimidindionas ya
son conocidos de acuerdo a lo divulgado en los documentos D1 y D2, por o tanto el
problema a ser solucionado por el grupo inventivo 1 consiste en la necesidad de
suministrar compuestos de farmula (V), que en la presente solicitud son usados como
intermediarios en la preparacion de piridopirimidindionas. Debido a que los anteriores
grupos inventivos no comparten una caracteristica técnica comun, la solicitud carece
de unidad de invencién. Se sugiere presentar las solicitudes divisionales que
considere necesarias, ¢ limitar Ia solicitud inicial a una sola invencién, eliminando de
ella las otras invenciones.

Debido a la falta de unidad de invencion el examen de patentabilidad se limitara al
grupo inventivo 1.

7. Determinacién del Estado de la Técnica
E! estado de la técnica se determind con base en la fecha de presentacion de la

solicitud de prioridad 11 de enero de 2007 y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacién
. | Structure-activity relationship of
D1 Articulo quinazolinedione inhibitors of 01/Febrero/1991

"Lowe J , et al; Structure-activity relationship of quinazelinedione inhibitors of calcium-independent
phosphodiesterase; Volume 34; Issue 2; pg. 624-628; Febrere de 1991; fis 539 - 541.
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calcium-independent
phosphodiesterase
Cycloalkylaminoaryicarboxylic

D2 US 3.907.879 acid derivatives 23/Septiembre/1975
Certain 2-substituted-6-(3 or 4- .
D3 US 3.838.156 pyridyh)-nicotinic acid derivatives 24/Septiembre/1974
Heteroarylaminopyrazole
D4 WQ2005/086656 derivatives useful for the 22{Septiembre/2005

treatment of diabetes

D1 (folios 539 - 541) divulga {abstract, pg. 626, col. 1) quinazolinedionas inhibidoras
de PDE4 e intermediarios para su obtencién.

D2

http://worldwide espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?FT=D&date=197
50923&DB=&locale=en_EP&CC=US&NR=3907879A&KC=A&ND=1, divulga
(abstract, ejemplos 20y 23, col 13, In 55 —col 14, In 56; col 15, In 45 — 47) derivados
de acidos cicloalguilaminoarilcarboxilicos con actividad analgésica.

D3

http:/fworldwide .espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=US&NR=38
38156A&KC=A&F T=D&ND=&date=19740924&DB=_&locale=en_EP, divulga (abstract,
ejemplo 2, col 6, in 16 — 41) derivados de acido nicotinico e intermediarios para su
preparacion

D4
http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?CC=WQ&NR=2
005086656A28KC=A2&F T=D&ND=8&date=20050922&DB=&locale=en_EP, divulga
{(pg. 1. par. 002; ejemplos 1, 8, 9, 17, 18, 28 - 36, tabla 1, pgs. 44, 46, 49, 53-55)
derivados de heteroaril amino pirazol para el tratamiento de diabetes y desérdenes
relacionados.

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)
Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacién 17 consiste en un compuesto intermediario de la férmula (V):
e
’A\ OH
o
chali Sl Y
R (V)

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de (a #cnica:

| Caracteristicas |
i esenciales | D1 | D2 D3 D4 i
' Compuesto Compuesto 1b ;{&C_){JH: H'\'{ ‘
| intermediaric de la (1139 626.col. | fcido  2-(2.3- | Acido s | Ty b !
formula (V): Vo e | dimetilciclohexil) | etilamino  6- TN |
A P * amino nicotlnico | metilnicotinico “f'\© on e
. o *-jr’ OH [ i l (gjemplo 23, col | (ejernplo 2, col ' i
N i ©\ 115,10 45 = 47) 6. In 16 — 41) (Ejenjplo 1. pg. .
| R(V) . o 29, par. 111) |
' GlesH, alquilc 6. 1 H H Metilo Metilo
_EesCH | CH CH CH CH
. A es CH | CH CH CH CH
'R"  es fenilo | fenilo Ciclohexilo Etilo Pirazolilo
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["opcionalmente sustituido | sustituide por — | sustituide  por sustituido por t-
por ~CO;H; ¢ heteroarito | CO,H metilo butilo y fenilo
sustituidg por alquilo, o : sustituido por

sustituido por alguilo Cy..; ' ‘ metilo
0 cicloalquilo Csy ! 1 ‘ ‘
apcionalmente sustituido
por alquilo Cq.q; 0 alquilo |
Ciig |

!

|

Las caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 1 habian sido
divulgadas previamente en D1, D2, D3 y D4 los cuales dan a conocer derivado de
acido nicotinico cuya estructura es idéntica a los compuesto de férmula V de la
invencion (D1. pg. 626, col. 1; D2: ejemplos 20y 23, col 13, In 55 —col 14, In 56; col
15,In 4547, D3: ejemplo 2, col 6, In 16 — 41, D4: ejemplos 1, 8, 9, 17, 18, 28 - 36,
tabla 1, pgs. 44, 46, 49, 53-55).

En consecuencia, la reivindicacién 1 no es nueva ¢ carece de novedad, segln lo
divulgado en los documentos D1, D2, D3 y D4.

9. Conclusion

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

!__ [tem Documento  Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 | Adiculo 17 Novedad
D2 US 3.807.878 17 Novedad

, 03 i US3838156 17 Novedad

| D4 | WO2005/086656 17 Novedad |

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de ia 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 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. '

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 GARCIA
Director de Nuevas Creaciones (E)

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

29Uk, 2012

Elaborado por; Rubiela Pacanchique Vargas Ow

Revisado por:  Jacgueline Aifonso Rozo
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