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TiTULO DE LA SOLICITUD: “FORMAS DE DOSIFICACION DE LIBERACION
PROLONGADA PARA UN INHIBIDOR DE JAK1”
NUMERO DE SOLICITUD INTERNACIONAL: PCT/US2014/049940
FECHA DE PRESENTACION INTERNACIONAL: 6 de agosto de 2014.
PRIORIDADES: US 61/863,325 07 de agosto de 2013.
US 61/913,066 06 de diciembre de 2013.

Como resultado del examen de patentabilidad realizado a la solicitud indicada en la
referencia, atendiendo a lo consagrado en el articulo 45 de la Decision 486 de 2000, se
le comunica que esta Direccion ha encontrado que la materia objeto de solicitud no
cumple con algunos requisitos establecidos en la Decision, con fundamento en los
siguientes aspectos:

1. Modificaciones presentadas (Art. 34 Decision 486)

Se aceptan las modificaciones radicadas el 25 de mayo de 2018, bajo el numero
NC2018/0011249, por ajustarse a los requisitos legales.

2. Presentacion de solicitud(es) Fraccionaria(s) (Art. 36 Decision 486)

Esta solicitud se aceptdé como una divisional de la solicitud parental 16051256, porque
cumple con los requisitos establecidos en el articulo 36 de la Decision 486 de 2000 y el
Titulo X de la Circular Unica.

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, cuando la solicitud contenga
mas de diez (10) reivindicaciones y no se haya pagado la tasa complementaria, solo se
estudiaran las cubiertas por la tasa pagada al momento de realizar el examen de
patentabilidad consagrado en el articulo 45 de la Decision 486. Por lo tanto, se estudiaran
las reivindicaciones 1 a 22 del radicado N° NC2018/0011249 del 25 de mayo de 2018.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de formulaciones
mejoradas para la administracion de compuestos activos con actividad sobre kinasa JAK.

Para resolver este problema técnico, la solicitud en estudio proporciona una composicion
que comprende el compuesto {1-{1-[3-fluoro-2-(trifluorometil)isonicotinoil]piperidin-4-il}-3-
[4-(7H)-pirrolo[2,3-d]pirimidin-4-il)-1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il}acetonitrilo e hipromelosa.
4. De la solicitud de patente

4.1. Titulo
El nombre de la invencidén de que se trata en el articulo 27 literal d) de la Decisién 486
debera reflejar el objeto y el campo industrial con el cual se relaciona la misma y ser

concordante con la materia descrita y las reivindicaciones de la solicitud. El nombre no
podra referirse a nombres personales, marcas de productos o nombres de fantasia.
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El solicitante en el escrito radicado bajo el N° NC2018/0011249 el 1 de febrero de 2018,
tituld la invenciéon como: “FORMAS DE DOSIFICACION DE LIBERACION
PROLONGADA PARA UN INHIBIDOR DE JAK1”. Este titulo no se relaciona con el objeto
de la solicitud contenido en la descripcion y las reivindicaciones, por lo cual se sugiere el
titulo siguiente: “COMPOSICION FARMACEUTICA DE LIBERACION MODIFICADA QUE
COMPRENDE EL COMPUESTO  {1-{1-[3-FLUORO-2- (TRIFLUOROMETIL)
ISONICOTINOIL] PIPERIDIN-4-IL} -3-[4-(7H)-PIRROLO[2,3-D]PIRIMIDIN-4-IL) -1H-
PIRAZOL-1-ILJAZETIDIN-3-ILJACETONITRILO E HIPROMELOSA".

4.2. Reivindicaciones (Art. 30 Decisién 486)

La reivindicacion 1 no es clara, porque la referencia a “una primera hipromelosa y una
segunda hipromelosa”, debido a que no se establece ninguna caracteristica que permita
diferenciar estas dos clases de hipromelosa una con respecto de la otra. Se sugiere incluir
caracteristicas especificas y puntuales que permitan diferenciar estas dos clases de
hipromelosa.

Las reivindicaciones 2 a 6, 8, 9 y 13 a 16, no son claras, porque mencionan el término
“aproximadamente” es impreciso, porque no permite diferenciar la invencion con respecto
al estado de la técnica. Se sugiere omitir este término, o definir los valores o rangos
especificos.

5. Determinacion del Estado de la Técnica

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 7 de agosto de 2013, que
corresponde a la fecha de presentacion de la solicitud de prioridad.

Consultadas las fuentes de informacidén con que se cuenta, se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de Publicacion
D1 | Wo2011112662 | T peridin-4-yl azetidine derivatives as JAK1 | 45 4o o itiembre de 2011
inhibitors
Plrlyapraganha. Effect of source variation on drug release from
International

D2 HPMC tablets: Linear regression 17 de marzo de 2011
Journal of . -
modeling for prediction of drug release

Pharmaceutics
Mourao et al.
D3 International DISSO|utI0!’l parameters for sodlum_ diclofenac- 24 de noviembre de 2009
Journal of containing hypromellose matrix tablet
Pharmaceutics

El documento D1' divulga compuestos derivados de piperidin-4-il azetidina, como
inhibidores de JAK1 kinasa y composiciones que lo comprenden (Resumen).

El documento D22 divulga composiciones que comprenden HPMC (hipromelosa) de
liberacién modificada y la respectiva determinacién de las variables que inciden en el
proceso de liberacion (Abstract).

1 https://patents.google.com/patent/W02011112662A1/fr?0q=W02011112662

2 Piriyaprasartha, S., Sriamornsaka, P. Effect of source variation on drug release from HPMC tablets: Linear
regression modeling for prediction of drug release. International Journal of Pharmaceutics. 2011. 411; 36—
42. Recuperado de https://www.sciencedirect.com/science/article/pii/S0378517311002213?via%3Dihub
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El documento D32 divulga composiciones que comprenden diclofenaco sédico y HPMC
(Abstract).

6. Examen de Patentabilidad (Art. 14 Decision 486)

6.1. Nivel Inventivo (Art. 18 Decision 486)
La reivindicacion 1 consiste en: “Una forma de dosificacion de liberacion prolongada que
comprende: (i) {1-{1-[3-fluoro-2-(trifluorometil)isonicotinoil]piperidin-4-il}-3-[4-(7H)-pirrolo
[2,3-d]pirimidin-4-il)-1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il}acetonitrilo, 0 una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo; (ii) Una primera hipromelosa; y (iii) Una segunda hipromelosa.
(Radicado N° NC2018/0011249 del 25 de mayo de 2018).

Tabla 1. Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:

Caracteristicas esenciales D1 D2
Una composicién farmacéutica Una composicion farmacéutica Una composicion farmacéutica

(Pag. 272-274, ej. 399) (Pag. 38, tabla 2)

Comprende el compuesto {1-{1- | Comprende la sal de acido adipico

[3-fluoro-2-(trifluorometil) del compuesto {1-{1-[3-fluoro-2-

isonicotinoil] piperidin-4-il}-3-[4- | (trifluorometil) isonicotinoil] Comprende un principio activo

(7H)- pirrolo[2,3-d]pirimidin-4-il)- | piperidin-4-il}-3-[4-(7H)- pirrolo[2,3- | (cafeina o teobromina)

1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il} d]pirimidin-4-il)-1H-pirazol-1-

acetonitrilo illazetidin-3-il} acetonitrilo

Comprende una primera Comprende

hipromelosa y una segunda Comprende celulosa microcristalina | hidroxipropilmetilcelulosa

hipromelosa (HPMC)

El documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion definida
en la reivindicacién 1, porque este documento divulga composiciones farmaceéuticas
sélidas que comprenden como principio activo la sal de acido adipico del compuesto {1-
{1-[3-fluoro-2-(trifluorometil) isonicotinoil] piperidin-4-il}-3-[4-(7H)- pirrolo[2,3-d]pirimidin-
4-il)-1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il} acetonitrilo como inhibidor de JAK1 kinasa (Pag. 272-
274, ej. 399).

La diferencia entre la invencidn definida en la reivindicacion 1 y las composiciones
divulgadas en el documento D1, consiste en que las composiciones de la solicitud
comprenden hipromelosa, mientras que las composiciones del documento D1
comprenden celulosa microcristalina.

El efecto técnico asociado a la inclusion de hipromelosa, consiste en que las
composiciones de la solicitud son de liberacion modificada, donde esta forma de
liberacién esta asociada al incremento de la viscosidad del medio de disolucion, debido
a capacidad de la hipromelosa de retener mayor cantidad de agua.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede
formular asi: Como modificar las composiciones divulgadas en el documento D1, para
obtener una composicién farmacéutica de liberacion modificada por aumento en la
viscosidad del medio de disolucion.

3 Mouréo, S. Da Silva, C. Bresolin, T. Serra, C. Porta, V. Dissolution parameters for sodium diclofenac-
containing hypromellose matrix tablet. International Journal of Pharmaceutics. 2010. 386; 201-207.
Recuperado de https://www.sciencedirect.com/science/article/pii/S0378517309008242?via%3Dihub

=" El progreso
%

Pagina3de?7




('.I/

i !J .
Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO

Oficio N° 929 de 22 de enero de 2020
Ref. Expediente N° NC2018/0011249

Sin embargo, el documento D2 divulga composiciones farmacéuticas que comprenden
un principio activo e hidroxipropilmetilcelulosa (HPMC), en donde las composiciones
presentan liberacién modificada debido al aumento de la viscosidad asociado a la accion
de la HPMC (Pag. 38, tablas 2 y 3, pag. 38 y 39, numeral 3.3 y fig. 1).

En consecuencia, la persona normalmente versada en la materia, estaria motivada a
modificar la composicion divulgada en el documento D1, incluyendo la hipromelosa
sugerida en el documento D2, para asi llegar al objeto de la reivindicacién 1. Por lo cual
se considera obvia.

Las reivindicaciones dependientes 2 a 22 no mencionan alguna caracteristica que, junto
con las caracteristicas de la reivindicacion independiente, aporte nivel inventivo a la
composicién de la reivindicacién 1, por lo cual se considera que no tienen nivel inventivo.

La reivindicacion 1 consiste en: “Una forma de dosificacién de liberacion prolongada que
comprende: (i) {1-{1-[3-fluoro-2-(trifluorometil)isonicotinoillpiperidin-4-il}-3-[4-(7H)-pirrolo
[2,3-d]pirimidin-4-il)-1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il}acetonitrilo, 0 una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo; (ii) Una primera hipromelosa; y (iii) Una segunda hipromelosa.
(Radicado N° NC2018/0011249 del 25 de mayo de 2018).

Tabla 1. Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del estado de la técnica:

Caracteristicas esenciales D1 D3

Una composicion farmacéutica
(Pag. 201, abstract; pag. 202,
tabla 2; pag. 205, fig. 1)

Una composicién farmacéutica

Una composicion farmacéutica (Pag. 272-274, ej. 399)

Comprende el compuesto {1-{1- | Comprende la sal de acido adipico

[3-fluoro-2-(trifluorometil) del compuesto {1-{1-[3-fluoro-2-

isonicotinoil] piperidin-4-il}-3-[4- | (trifluorometil) isonicotinoil] Comprende un principio activo
(7H)- pirrolo[2,3-d]pirimidin-4-il)- | piperidin-4-il}-3-[4-(7H)- pirrolo[2,3- | (diclofenaco sddico)
1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il} d]pirimidin-4-il)-1H-pirazol-1-

acetonitrilo ilJazetidin-3-il} acetonitrilo

Comprende una primera Comprende

hipromelosa y una segunda Comprende celulosa microcristalina | hidroxipropilmetilcelulosa
hipromelosa (HPMC)

El documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencién definida
en la reivindicacion 1, porque este documento divulga composiciones farmacéuticas
sélidas que comprenden como principio activo la sal de acido adipico del compuesto {1-
{1-[3-fluoro-2-(trifluorometil) isonicotinoil] piperidin-4-il}-3-[4-(7H)- pirrolo[2,3-d]pirimidin-
4-il)-1H-pirazol-1-ilJazetidin-3-il} acetonitrilo como inhibidor de JAK1 kinasa (Pag. 272-
274, ej. 399).

La diferencia entre la invencion definida en la reivindicacion 1 y las composiciones
divulgadas en el documento D1, consiste en que las composiciones de la solicitud
comprenden hipromelosa, mientras que las composiciones del documento D1
comprenden celulosa microcristalina.

El efecto técnico asociado a la inclusion de hipromelosa, consiste en que las
composiciones de la solicitud son de liberacion modificada, donde esta forma de
liberacion esta asociada al incremento de la viscosidad del medio de disolucion, debido
a capacidad de la hipromelosa de retener mayor cantidad de agua.
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Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede
formular asi: Como modificar las composiciones divulgadas en el documento D1, para
obtener una composicién farmacéutica de liberacién modificada por aumento en la
viscosidad del medio de disolucion.

Sin embargo, el documento D3 divulga las composiciones farmacéuticas F1, F2 y F3 que
comprenden diclofenaco sddico e hidroxipropilmetilcelulosa (HPMC), en donde las
composiciones presentan liberacion modificada debido al aumento de la viscosidad
asociado a la accion de la HPMC (Pag. 201, abstract; pag. 202, tabla 2; pag. 205, fig. 1).

En consecuencia, la persona normalmente versada en la materia, estaria motivada a
modificar la composiciéon divulgada en el documento D1, incluyendo la hipromelosa
sugerida en el documento D3, para asi llegar al objeto de la reivindicacion 1. Por lo cual
se considera obvia.

Las reivindicaciones dependientes 2 a 22 no mencionan alguna caracteristica que, junto
con las caracteristicas de la reivindicacion independiente, aporte nivel inventivo a la
composicién de la reivindicacidn 1, por lo cual se considera que no tienen nivel inventivo.

7. Conclusion con respecto a novedad y/o nivel inventivo

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

item Documento Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta

D1 W02011112662 1a22 Nivel Inventivo

D2 Piriyaprasartha. Internat/gnal Journal of 1322 Nivel Inventivo
Pharmaceutics

D3 Mouréo et al. Internat/opal Journal of 1222 Nivel Inventivo
Pharmaceutics

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de 2000, 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
concesion, se denegara la patente.

Si como respuesta a este requerimiento, el solicitante modifica: i) el capitulo
reivindicatorio, ii) la descripcién de la invencidn a proteger, iii) o presenta un nuevo
capitulo reivindicatorio debera observar las instrucciones contenidas en el numeral
1.2.2.1.1., del Capitulo Primero del Titulo X de la Circular Unica y la Direccién de Nuevas
Creaciones seguira el procedimiento descrito en el numeral 1.2.2.5.1.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 6.2 del Capitulo

Sexto del Titulo | de la Circular Unica, informandoles que contra el mismo no procede
recurso alguno en actuacion administrativa.
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INFORME DE BUSQUEDA
EXAMEN DE PATENTABILIDAD

Solicitud No. Examen de patentabilidad
NC2018/0011249 1° [ X | 20 | | 3 | | Revoca |
Solicitud Internacional No. Fecha solicitud internacional: (DD/MM/ANO)
PCT/US2014/049940 6 de agosto de 2014
Fecha de determinacion estado de la técnica Prioridad Presentacién
7 de agosto de 2013 X
Solicitante
INCYTE CORPORATION
Reivindicaciones que no son objeto de busqueda por:
Art. 14 | - JAart.15 ] - |Art. 20 | - |Art. 25 (Falta de unidad de invencion) | -
CRITERIOS DE BUSQUEDA
Reivindicaciones objeto de busqueda 1-22

JAK kinase and (hypromellose or HPMC) or viscosity and
[Structure Search]
Clasificaciones utilizadas para la busqueda CIP: |A61P 35/00, A61K 9/20, A61K 31/4045

DOCUMENTOS CONSIDERADOS RELEVANTES
(Documentos patente, Literatura no patente (LNP): Articulos, catalogos, etc.)
Informes de | N° de solicitud de Fecha de

Palabras clave utilizadas

busqueda / patente / Publicacion Reivindicac[ones . - CElEgark ek
Bases de datos| N° de patente / /Presentacién /Secuencias | Citas relevantes del estado de la técnica do_cumento
afectadas citado(?)
consultadas Autor LNP(") (DD/MM/AAAA)
EPO W02010039939| 08/04/2010 - - A
US2009233903 | 17/09/2009 - - A
US9487521 07/03/2013 - - A
USPTO [WO02007070514| 21/06/2007 - - A
US2010298334 | 25/11/2010 - - A
W02011112662| 15/09/2011 1-22 Pag. 272-274, ej. 399 Y
PATBASE US2013060026 | 07/03/2013 - - A
Piriyaprasartha. | 17/03/2011 1222 Pag. 38, tablas 2 y 3, pag. 38y 39, Y
SCIENCE 2011 numeral 3.3 y fig. 1
DIRECT . .
Mour&o. 2010 | 24/11/2009 1-29  |Pag. 201, abstract; pag. 202, tabla 2; Y
pag. 205, fig. 1
Piriyaprasartha, S., Sriamornsaka, P. Effect of source variation on drug release from
Cita completa literatura no|HPMC tablets: Linear regression modeling for prediction of drug release.
patente (LNP) International Journal of Pharmaceutics. 2011. 411; 36-42
Mouréao, S. Da Silva, C. Bresolin, T. Serra, C. Porta, V. Dissolution parameters for
sodium diclofenac-containing hypromellose matrix tablet. International Journal of
Pharmaceutics. 2010. 386; 201-207

(?) Categorias de documentos citados

“A” Documento que define el estado general de la técnica no
considerado como particularmente relevante.

“T” Documento publicado en fecha posterior a la de presentacion o la de

“E” Solicitud de patente o patente anterior pero publicada en la fecha prioridad de la solicitud internacional y no entra en conflicto con dicha

de presentacion internacional o en fecha posterior. solicitud, pero puede ser util para la mejor comprension del principio o
teoria en que se basa la invencion, o para demostrar que el razonamiento

“L” Documento citado para llamar la atenciéon sobre por ejemplo, o los hechos en los que se basa dicha invencion son incorrectos.

dudas acerca de una reivindicacion de prioridad o para determinar la

fecha de publicacién de otra cita, siempre van acomparfiados de una “X” Documento particularmente relevante; la invencion reivindicada no

explicacion, por la cual se citan. puede considerarse nueva o que implique una actividad inventiva por

referencia al documento aisladamente considerado.
“O” Documento del tipo actas de conferencia, este tipo de
documentos siempre estara acompafado por otra letra que indique la “Y” Documento particularmente relevante; la invencién reivindicada no
pertinencia del documento, por ejemplo, O,X, O,Y o bien O,A. puede considerarse que implique una actividad inventiva cuando el
documento se asocia a otro u otros documentos de la misma naturaleza,
“P” Documento publicado antes de la fecha de presentacion cuya combinacién resulta evidente para un experto en la materia.
internacional pero con posterioridad a la fecha de prioridad
reivindicada.

Fecha del reporte de busqueda: 18/12/2019
Examinador: DAYRON ALEXANDER RAMIREZ REYES
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