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Asunto: PATENTE DE INVENCION - PCT
Patente de Invencion PT Patente de Modelo de Utilidad

Via Nacional

Via PCT (Fase Nacional) PCT Capitulo | X Capitulo 11
No. Solicitud Internacional PCT/US2015/015706

Fecha d? Presentacion 12 de febrero de 2015
Internacional

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

1. Documentos estudiados

Descripcion: Radicado N° NC2016/0001817 12/Septiembre/2016
Reivindicaciones: | Radicado N° NC2016/0001817 12/Septiembre/2016

Radicado N° NC2016/0001817 26/Enero/2017
Secuencias Radicado N° NC2016/0001817 12/Septiembre/2016
Prioridad: Pais: US, ESTADOS UNIDOS DE AMERICA

Numero: 61/939,488

Fecha: 13 de febrero de 2014.

Pais: US, ESTADOS UNIDOS DE AMERICA
NuUmero: 62/061,283

Fecha: 08 de octubre de 2014.

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacion de prioridad porque ésta solicitud fue presentada dentro
del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su contenido técnico corresponde con el de la
prioridad reivindicada.
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3. Objeto de la invencion

De acuerdo con lo establecido en el numeral 1.2.2.2 del Capitulo Primero del Titulo
X de la Circular Unica para efectos del examen de patentabilidad, se tendra en
cuenta la tasa pagada por el solicitante al momento de comenzar el examen para las
reivindicaciones adicionales; esto es que cuando la solicitud contenga mas de diez
(10) reivindicaciones y no se haya pagado la tasa complementaria, sélo se
estudiaran las cubiertas por la tasa pagada. Con relacién a la presente solicitud se
realiz6 el pago de las reivindicaciones adicionales y se estudiaran las
reivindicaciones 1 a 40 de acuerdo con el radicado NC2016/0001817 del 26 de
enero de 2017.

Titulo de la solicitud: “CICLOPROPILAMINAS COMO INHIBIDORES DE LA LSD1".

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de suministrar
compuestos inhibidores de la desmetilasa 1 especifica de lisinas (LSD1) para tratar
canceres hematoldgicos, de pulmon, gastrointestinales, genitourinarios, sarcoma, de
higado, de huesos, del sistema nervioso, ginecologicos o de piel.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un
compuesto de formula (1)
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El objeto de la presente solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): CO7D 401/06, 401/12, 471/10, 205/04; A61K 31/397, 31/438,
31/4427, 31/4439, 31/445, 31/4468, 31/454, 31/4545, 31/496, 31/501, 31/506.

4. De la solicitud de patente
Titulo

El titulo no permite identificar el alcance de la invencibn comoquiera que los

compuestos derivados de ciclopropilaminas conforman un sinfin de posibilidades que

no encuentran sustento en la memoria descriptiva, por lo que, se sugiere restringir el

titulo a compuestos derivados de fenilciclopropilaminoazetidin/piperidin carbonilo.
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Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La reivindicacién 1 no es clara, ya que no (R®)m-0) Siempre estarda ausente,
comoquiera que m=0, razén por lo cual se sugiere eliminar R? de la estructura.

Las reivindicaciones 33-35 no son claras, porque la expresion “al menos”
precediendo una caracteristica no es limitativa, porque hace opcional a la
caracteristica y no precisa el alcance de la reivindicacién. Se sugiere incluir una
expresion concreta de acuerdo con los ejemplos sustentados.

Las reivindicaciones 1-4, no estan sustentadas para todas las definiciones C, R4, Ry,
Rs, R4 Rs, Rs, ¥ R, se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacion
del tipo de sustituyentes que han sido probados, es decir, que se encuentran
debidamente sustentados. En el presente existente sustento para:

Sustituciones Soporte de los ejemplos presentados
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Descripcion (Art 28 D 486)

La descripcion no divulga la invencidn de manera clara ni suficiente para que una
persona normalmente versada en la materia pueda ejecutarla o reproducirla, ya que
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no desarrolla composiciones farmacéuticas por combinacion que comprendan
alguno de los compuestos reclamados y un segundo agente activo.

Se requiere al solicitante hacer las aclaraciones necesarias.

5. Determinacion del Estado de la Técnica

El estado de la técnica se determindé con base en la fecha de presentacion de la
solicitud de la cual se invoca prioridad, es decir, febrero 13 de 2014. Consultadas las
fuentes de informacion con que se cuenta, se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

ftem Documento Titulo Fecha de Publicacion
D1 WO02012135113 Cyclopropylamines as LSD1 04/Octubre/2012
inhibitors
“Lysine specific demethylase-1
D2 W2011035941 inhibitors and their use” 31/Marzo/2011

El documento D1' divulga compuestos derivados de fenilciclopropilamina como
inhibidores de la actividad demetilasa lisina especifica, para el tratamiento del cancer
(Resumen).

El documento D2? divulga compuestos derivados de fenilciclopropilamina como
inhibidores de la actividad de la demetilasa lisina especifica, para el tratamiento del
cancer, que en su estructura presentan un anillo heterociclico entre 4 a 6 miembros
enlazados mediante un puente alquilico al radical fenilciclopropilamina (Resumen y
Pag. 127, Rv. 1y Pag. 128, Rv. 11).

6. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 1 consiste en “Un compuesto de la Formula Il: o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, donde: X es -CH2- o -CH2-CH2-; Y es -

CH2- 0 -CH2-CH2-; el anillo A es fenilo; (...)” (Radicado NC2016/0001817 del 26 de
enero de 2017).

'www.google/patents/ WO2012135113
2 www.google/patents/ W2011035941
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Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la
técnica:

Caracteristicas esenciales D1

Compuestos
Un compuesto de la Férmula II:

(Ra)p O

(R?),, Ll o HO
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N
9=1; (R?)(m=0), (RMn=0; (R®)p=0 [E
A=Fenilo N,

R=H; Ré=H

R=H (Pag. 76, Ej.26)
L=CH2 0
opaellon
Y=-CH2-CH2 N

C= Fenilo; R=COOH (Pag. 84, Ej. 30)

Direccion: Cra. 13 # 27 - 00 pisos 1.3, 4,5, 6.7 ¥ 10, Bogota D.C.- Colombla - Teléfono: (571) 5870000 - e-mail: contactenos@sic.gov.co s

De acuerdo con la tabla anterior, las caracteristicas esenciales de la composicion de
la reivindicacién 1 habian sido divulgadas previamente en el documento D1, por lo
tanto, la materia reivindicada no es nueva.

En consecuencia, la reivindicacion 1 carece de novedad, segun lo divulgado en el
documento D1.

Las reivindicaciones dependientes 2,4 no mencionan alguna caracteristica que haga
nuevo al compuesto de la reivindicacion 1, por lo cual se considera que no son
nuevas.

Nivel inventivo (Art18 D486)
La reivindicacion 3 consiste en “El compuesto de la reivindicaciéon 1 o 2, que tiene la

Formula llla: o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo”. (Radicado
NC2016/0001817 del 26 de enero de 2017).
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Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la

técnica:
Caracteristicas esenciales D1 D2
Compuestos
Un compuesto de la Férmula hel
A: N
,.,N/\/N\)
®) Compuestos H o Hel
. (Pag. 2, Ej. 1)
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C= Fenilo; R*=COOH

S

(Pag. 76, Ej.26)
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Pag 84, Ej. 30)

(Pag. 93, Ej. 2)
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(Pags. 93-95, Ejs. 4-6)

e
H

(Pag. 96, Ej. 8)
Este documento ensena
compuestos de formula

(A7)x=(A)-(B)~(Z)-(L)-(D)
I
En donde D es una anillo
heterociclico,
seleccionado de
azetidinil, o pirrolidinil, o
piperidinil, o morfolinil

(Pag. 127, Rv. 1y Pag.
128, Rv. 11)
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El documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 3 porque divulga compuestos derivados de
fenilciclopropilamina como inhibidores de la actividad demetilasa lisina especifica,
para el tratamiento del cancer (Resumen).

La diferencia entre el compuesto, definida en la reivindicacion 3 y el compuesto
revelado en el documento D1 consiste en que el compuesto reclamado presenta
enlazado mediante un puente alquilico al grupo fenilciclopropilamina un anillo de
azetidina, mientras que el compuesto divulgado en el documento D1 en la misma
posicion presenta un anillo de piperidina.

El efecto que logra el incluir en la estructura un anillo de azetidina consiste en que la
actividad inhibitoria IC50 de histona LSD1 esta comprendida entre <100nM a
>100nM y <500nM.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se
puede formular asi: “como proporcionar compuestos inhibidores de la desmetilasa 1
especifica de lisinas (LSD1) para tratar canceres hematologicos, de pulmon,
gastrointestinales, genitourinarios, sarcoma, de higado, de huesos, del sistema
nervioso, ginecoldgicos o de piel.

Sin embargo, el documento D2 compuestos derivados de fenilciclopropilamina como
inhibidores de la actividad de la demetilasa lisina especifica, para el tratamiento del
cancer, que en su estructura presentan un anillo heterociclico entre 4 a 6 miembros
enlazados mediante un puente alquilico al radical fenilciclopropilamina, en donde
dicho anillo es seleccionado de azetidinil, pirrolidinil, piperidinil y morfolinil (Resumen
y Pag. 127, Rv. 1y Pag. 128, Rv. 11).

En consecuencia, la persona del oficio normalmente versada en la materia, tendria la
sugerencia de modificar el anillo piperidinil presente en la estructura de los
compuestos divulgados en el documento D1 por un anillo azetidin de acuerdo con lo
revelado en el documento D2, para llegar asi al objeto de la reivindicacién 3 de la
solicitud.

Por lo anterior, la reivindicacion 1 de acuerdo con lo divulgado en los documentos
D1y D2, carece de Nivel inventivo.

Puesto que las reivindicaciones dependientes 5-26 y 39 no mencionan
caracteristicas inventivas adicionales, tampoco se pueden considerar inventivas.
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7. Conclusién

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

item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
1-2y4 Novedad
D1 W02012135113 3,5-26y 39 Nivel inventivo
D2 W2011035941 3,5-26y 39 Nivel inventivo

En cumplimiento del articulo 45, de la Decision 486 de la Comision 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 notificacion de la presente comunicacién. 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.

Si como respuesta a este requerimiento el solicitante llegara a modificar: i) el
capitulo reivindicatorio, ii) la descripcion de la invencion a proteger, iii) o presente un
nuevo capitulo reivindicatorio, y desee que se realice un nuevo examen de
patentabilidad a esta modificacidn, no debera pagar la tasa de modificacion
voluntaria pero si la correspondiente a la tasa de examen de patentabilidad. En todo
caso, el numero de requerimientos por no patentabilidad estara supeditado a que el
término del estudio de patentabilidad no sea superior a 18 meses, contados desde la
publicacion de la solicitud de patente de invencion. Adicionalmente, se le recuerda al
solicitante que si como respuesta a este requerimiento llegara a modificar el capitulo
reivindicatorio y éste contenga mas de diez (10) reivindicaciones debera pagar la

tasa por reivindicacién adicional.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al término

faltante para los sesenta (60) dias.
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Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el Titulo |, Actuaciones ante la
Superintendencia de Industria y Comercio; Capitulo sexto, publicacién, comunicacion,
notificacion y ejecutoria de las decisiones de la Superintendencia de Industria y
Comercio, informandoles que contra el mismo no procede el recurso de la via

gubernativa.

Atentamente,

—

-

[DirectorName]
DIRECTOR DE NUEVAS CREACIONES

Elaborado:GERMAN ANTONIO CLAVIJO COHEN.
Revisado: GERMAN ANTONIO CLAVIJO COHEN
Aprobado: JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
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