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REsOLUCION NO: 43770
Por la cual se deniega una patente de modelo de utilidad

Rad. PCT/09-112458

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 09 de octubre de 2009,
con el N° 09-112458-00000-0000, por la(s) sociedad(es) Novexel, entré a fase nacional la
solicitud de patente de invencién titulada “NUEVOS COMPUESTOS TRICICLICOS
SUSTITUIDOS QUE COMPRENDEN 3 A 5 ATOMOS DE NITROGENO, DERIVADOS DE UN
SISTEMA SATURADO DE 1,3-DIAZEPINA, SU PREPARACION Y SU UTILIZACION COMO
MEDICAMENTOS ANTIBACTERIANOS", que corresponde a la solicitud internacional
PCT/FR2008/000509 del 04 de noviembre de 2008.

SEGUNDO: Que el extracto de esta solicitud fue publicado en la Gaceta de la Propiedad Industrial
N° 622 del 19 de noviembre de 2010, sin que se hubieran presentado oposiciones por parte de
terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 17291, notificado por fijacién
en lista el 02 de octubre de 2012, se requirié a la solicitante en los términos del articulo 45 de la
Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina para que presentara respuesta a las
observaciones de caracter técnico, relacionadas con la patentabilidad o cumplimiento de los
requisitos establecidos por esta Decisidn para la concesion de la patente.

CUARTO: Que la solicitante mediante escrito radicado bajo el N® 09-112458-00007-0000 del 13
de febrero de 2013, respondié oportunamente el requerimiento formulado y presenté nueva(s)
reivindicacion(es) 1 a 11 que remplaza(n) las originalmente presentadas, atendiendo de esta
manera las observaciones efectuadas en el examen de fondo. Se aceptd el nuevo capitulo
reivindicatorio presentado, comoquiera que se ajusta a las prescripciones contenidas en el articulo
34 de la Decision 486.

QUINTO: Que de acuerdo con el objeto de la solicitud se modifica el titulo, el cual quedara de la
siguiente manera: "COMPUESTOS PIRAZOL{3,4e]DIAZEPIN-6-ONA SUSTITUIDOS QUE
PRESENTAN ACTIVIDAD ANTIBACTERIANA Y SU PREPARACION".

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

SEPTIMO: Que las reivindicaciones 1 a 11, no cumplen con el requisito de novedad y nivel
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inventivo. Lo anterior, de acuerdo con las siguientes consideraciones:

6.1. Objeto de la invencién

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar compuestos
antibacterianos. Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona

compuestos de formula general ().
& "0S0.H (1)

6.2. Determinacion del estado de la técnica

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 12 de abril de 2007, que corresponde a la fecha de
presentacion de la solicitud de cual se invoca prioridad. Consultadas las fuentes de informacion con que se
cuenta, se encontrd (encontraron) el (los) siguiente(s) documento(s) que anticipa(n) el objeto de esta
solicitud:

[ ftem | “Documento ~ Titulo Fecha de Publicacién
. Novel heterocyclic compounds, method for preparing ,
[ D1 | US2005245505 | ame and use thereof as medicines, in particular as 3/noviembre/2005
t _ antibacterial agents
azabicyclic compounds, preparation thereof and use |
LDz W00210172 as medicines, in particular as antibacterial agents 7tebrero/2002

El documento D1 @ divulga compuestos triciclicos sustituidos como antibacterianos y SU
procedimiento de preparacion (Pags. 72 y 73).

El documento D2 @ divulga compuestos triciclicos sustituidos como antibacterianos (Cols. 68 y

1 http:/iworldwide.espacenet.com/publicationDetails/originalDocument?
FT=D&date=20051103&DB=EPODQOC&locale=en EP&CC=US&NR=2005245505A1&KC=A1&ND=2

2http:/fworldwide.espacenet.com/publicationDetails/orginal Document?
CC=WO&NR=0210172A1&KC=A1&FT=D&ND=1&date=20020207&DB=EPODOC&locale=en_EP
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69).

6.3. Novedad.

Segun lo dispuesto en el articulo 16 de la Decision 486: “Una invencién se consideraré nueva
cuando no esta comprendida en el estado de la técnica. El estado de la técnica comprendera
todo fo que haya sido accesible al publico por una descripcion escrita u oral, utilizacion,
comercializacion o cualquier otro medio antes de la fecha de presentacion de la solicitud de
patente o, en su caso, de fa prioridad reconocida”,

En el presente caso, el procedimiento de preparacion reclamado en la solicitud no es nuevo,
teniendo en cuenta que la reivindicacion 5 estd referida a: "Un procedimiento para la
preparacion de fos compuestos de formula (i), caracterizado porque contiene: a) Una etapa
durante la cual se hace reaccionar, con una agente de carbonifacion, si llega el caso en
presencia de una base, un compuesto de formula (If)

H n

Para obtener un compuesto intermediario de férmula (111)
R. 1
X ™\ R,

R
Xa

4

("

b) Una etapa durante la cual se cicla al intermediario obtenido anteriormente, en presencia de una base; y
en la que c) Si llega el caso, la etapa a) se precede y/o la etapa b) se sigue por una o varias de la
reacciones siguientes, en un orden apropiado; proteccion de las funciones reactivas, desproteccion de las
funciones reactivas, esterificacion, saponificacién, suffatacion, reduccion de ésteres, alquilacion,
carbamoifacion, formacion de grupo azido, reduccion de un azido a amina, salificacion, cambio de iones,
desdoblamiento o separacion de diasteroisomeros” {Pag. 145 del radicado Ne (09-112458-00007-0000)

La siguiente tabla presenta la comparacion entre las caracteristicas técnicas esenciales de la solicitud
estudiada, mencionadas en la reivindicacién 5, y las reveladas en el (los) documento(s) D1 que
representaln) el estado de la técnica;
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Caracteristicas esenciales D1

Procedimiento para la preparacién de los | Procedimienio para la preparacion de fos
compuestos de formula (1) caracterizado | compuestos de formula (1) caracterizado
porque comprende: porque comprende: sPeng. Jyd)

L7
nﬁ*.
‘osa (1) m

a)Reaccién con un agente de carhonilacion, | Reaccién con un agente de carhonilacidn, en
en presencia de una base del compuesio de | presencia de una base dsl compuesio de

formula (i1} férmula (II) {Pags. 3 y 4}
R, Ry Ry
H N)\\..-R s lt..,.\ EN
R Wl =
ZH )] A (1)
R'1= CN, COOH prolegido R'1= CN, COCH protegido
R'2= OH, COOH protegido R’2= GH, COOH protegido
Ry R4 como la formula (1} R3 y R4 como Ia férmuta {1
ZH= NHQH protegido ZH= NHOH protegido

Para obiener un compuesto intermed:ario de Obtener intermedio f6rmula (Ill}

farmuta (Ik) e,

x, R 2

R,
I (1))

X1=H o protector Xi=H o protector
X2=2-CO-X3 X2=Z-CO-X3
X3= agente carbonilagion. X3= agente carbonilacign
b) Cictacion de intermediario en presencia de | b} Ciclacién de intermediario en presencia de
una base une base

Continuar con una o varias etapas de las
reacciones de. proteccion, esterificacidn,
reduccién, entre otras.

(Pags. 3y 4)

Conlinuer con una o vanas etapas de las
reacciones de: proteccidn, esterificacion,
reduccioén, entre olras.

Las caracteristicas técnicas esenciales del precedimiento de preparacioén del compuesto de férmula (1)
habian sido divulgadas previamente en el documento D1 (Pags. 3 y 4), el cual da a conocer un método de
preparacion a partir de un compuesto de formula (Il) por reaccidn con un agente de carbonilacion, en
presencia de una base; asimismo se divulga la ciclacién del intermediario en presencia de una base (P4g.
3). De igual manera se divulga en el esquema de reaccion que se puede continuar con una o varias etapas
de las reacciones de: proteccion, esterificacion, etc., tal como se presenta en el cuadro anterior.

En consecuencia, la reivindicacion 5 no es nueva, segun lo divulgado en el documento D1,

Por su parte, las reivindicaciones dependientes 6 a 9 no mencionan alguna caracteristica que haga nuevo
el método de la reivindicacion 5, por lo tanto, tampoco cumplen con lo establecido en el mencionado
articulo 16 de la Decision 486,

6.4. Nivel Inventivo.

Segun lo dispuesto en el articulo 18 de la Decisién 486. “Se considerard que una invencion tiene nivel
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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 /a técnica”,

En el presente caso, el compuesto reclamado en la solicitud no tiene nivel inventivo, teniendo en cuenta
que la reivindicacion 1 se refiere a; "Compuestos de formula general (1), en forma libre, de zwitteriones y
en forma de sales con las bases y los &cidos minerales u organicos farmacéuticamente aceptables.” (P4g.
6 del radicado Ne 09-112458-00007-0000)

& "OSO,H(1)

La siguiente tabla presenta la comparacién entre las caracteristicas técnicas esenciales de la solicitud
estudiada, mencionadas en la reivindicacion 1, y las reveladas en el (los) documento(s) D1 y D2 que
representa(n) el estado de la técnica:

Caracteristicas

esenciales D1 D2

Compuesto  de  farmula | Compuesto de formula (Rv.
(Pag.1, Pé&rr. 7) 1)

Compuesto de férmula (1)
R

N
A:
J-'N\ =e=CUl— Ry
OSO,H ;
X:COBdondeBesN- | x;: COB donde B es N-
OSQ3H 0SO3H
n:162 n162

R1: (CH2)n-NH2 o (CH2)n-
NR donde R es alquilo

: NAR d
R1: (CH2)n-R5 (Rv. 1) eR: : Jéfﬁo?)(rwﬂ? onde R

) . R2: Atemo de hidrégeno .
R2:Atomo de hidrégeno (Pag.. Parr. 19) Atomo de hidrégeno

No menciona

R3 y R4 Compuesto | L m .
pirazofilo, i R3 y R4: Pirazolila (Rv. 5)

Los documentos D1 y D2 se consideran el estado de la técnica cercano a la invencion definida en la
reivindicacién 1 porque el documento D1 divulga la estructura de compuestos triciclicos sustituidos con
actividad como antibacterianos (Pags. 72 y 73).

Adicionalmente, ! documento D1 divulga los siguientes compuestos especificos que presentan actividad
antibacteriana y confirman la cercania estructural a los compuestos de la invencion: La sal de sodio de
trans -1-metil-6-ox0-5-{sulfooxi)-4,5,6,8-tetrahidro-4, 7-metang-1H-pirazolo[3,4-e][1,3)-diazepina-8(7H)-
carboxamida (Pag. 72; Parr. 2445), y el compuesto la sal de sodio de 1-metil-5-(sulfooxi)-5,6,7,8-
tetrahidro-4,7-metano-4H-pirazolo[3,4e](1,3]-diazepinaG(1H)-ona (Pag. 72; Parr. 2448},

Por su parte, el documento D2 divulga la estructura de compuestos ftriciclicos sustituidos como
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antibacterianos (Cols. 68 y 69).

La diferencia entre la invencién, definida en la reivindicacion 1 y la estructura pirazol [3,4€](1,3]diazepina,
divulgada en el documento D1 corresponde a que la invencion presenta en el radical R1 un grupo de
formula (CH2)n-NHR, en donde R corresponde a un grupo alquilo C1-3.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1 y la estructura del documento D2 consiste
en gue la invencion presenta una compuesto heterociclo, pirazol, en la union de los radicales R3 y R4,

El hecho de incluir un grupo (CH2)n-NHR, en donde R corresponde a un grupo alquilo C1-3, en el radical
R1, no evidencia un efecto técnico inesperado ¢ sorprendente asociado a la actividad antibacteriana.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede formular asi:
coémo modificar los compuestos de férmula (1) conocidos en el documento D1 para conseguir compuestos
triciclicos sustituidos alternativos con actividad como antibacterianos.

Sin embargo, la utilizacion del grupo (CH2)n-NHR, en donde R corresponde a un grupo alquilo C1-3, en el
radical R1, ya se encuentra divulgada en el documento D2 (Col. 71).

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia estaria motivada a incluir el
grupo {CH2)n-NHR, en donde R corresponde a un grupo alquilo C1-3, en el radical R1, divulgado en el
documento D2 en los compuestos triciclicos divulgados en el documento D1.

Ahora bien, considerando que la actividad se debe al nucleo farmacoférico de la moiécula y las
modificaciones realizada sobre la estructura, no ocasiona una variacion importante en su actividad, una
persona normalmente versada en la materia, incluiria una sustitucion sobre la estructura congcida en el
documento D1, con la expectativa razonable de conservar la actividad antibacteriana de fos compuestos
de la invencién, razén por la cual es considerado obvio y por lo tanto sin altura inventiva,

Adicionalmente, el documento D1 da a conocer compuestos Utiles como antibacterianos, los cuales
presentan actividad sobre las sepas S. aureus, S. pyogenes, E. coli, E. cloacae, (Pag. 72; Parr. 2454), y
ensefia la concentracion minima inhibitoria (CMI) expresada en pg/ml, para los compuestos triciclos
sustituidos, que presentan cercania estructural con los compuestos de la solicitud estudiada;

De acuerde con el argumento de la solicitante donde refiere que la solicitud es una seleccion del
documento US2005245505, es oportuno aclarar que si bien es un compuesto seleccionado de una lista de
posibilidades, en el documento D1 se evidencia el grupo farmacofdrico que se conserva en 10s compuestos
de la presente solicitud, y que su actividad antibacteriana era esperada ya que los compuestos divulgados
en el estado de |a técnica presentan un amplio espectro, razén por la cual, dentro de las competencias de
una persona versada en la materia esta evaluar la actividad antibacteriana de un compuesto frente a
diferentes cepas de microorganismos, asi de esta manera el problema técnico planteado en la presente
solicitud puede ser resuelto con los compuestos divulgados en las anterioridades, entonces concluye que
la seleccion reivindicada es obvia y no presenta un efecto técnico inesperado.
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En conclusion, teniendo en cuenta que los argumentos de fa solicitante no desvirtian de manera alguna
las objeciones a la patentabilidad ya sustentadas, el Superintendente de Industria y Comercio,

RESUELVE:

ARTICULO PRIMERO: Denegar la patente de invencion a la creacion titulada “COMPUESTOS
PIRAZOL[3,4e]DIAZEPIN-6-ONA SUSTITUIDOS QUE PRESENTAN ACTIVIDAD ANTIBACTERIANA Y
SU PREPARACION".

ARTICULO SEGUNDO: Notificar el contenido de la presente resolucion a la(s) sociedad(es) Novexel,
.entregandole(s} copia de la misma y advirtiéndole(s) que contra ella(s) procede el recurso de reposicion, ante
el Superintendente de Industria y Comercio, el cual podré 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 30 Jul 2013

EL SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

PABLO FELIPE ROBLED TILLC

Doctor(a)
MAURICIO PATINO BONNET
info@prietocarrizosa.com

notificaciones@prietocarrizosa.com

Elabord: Diego Armande Galvis Sanchez ©
Revist: Jeny Paola Villate Becerra ™
Revisé: Jose Luis Salazar Lopez
Aprobd: Jose Luis LondoNo Fernandez
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