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TITULO DE LA SOLICITUD: “COMPUESTOS ANTIPARASITARIOS DE

ISOXAZOLINA, FORMULACIONES INYECTABLES DE ACCION PROLONGADA QUE

LOS COMPRENDEN, METODOS Y USOS DE LOS MISMOS”

NUMERO DE SOLICITUD INTERNACIONAL: PCT/US2017/019239

FECHA DE PRESENTACION INTERNACIONAL: 24 de febrero de 2017.

PRIORIDADES: 25/08/2016, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/379,348
24/02/2016, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/299,333

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 15 de julio de 2020, bajo el numero
NC2018/0008829, por ajustarse a los requisitos legales.

2. Objeto de lainvencion

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, sélo 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 13 del radicado N° NC2018/0008829
del 15 de julio de 2020.

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proporcionar
composiciones veterinarias inyectables con accion prolongada que comprenda un
derivado de isoxazolina.

Para resolver este problema técnico, la solicitud en estudio proporciona una composicion
gue comprende un derivado de isoxazolina sustituido con naftaleno, PEG liquido, un
solvente polar miscible en agua, un antioxidante y un aditivo 0 excipiente
farmacéuticamente aceptable.

3. Delasolicitud de patente

3.1. Titulo
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El solicitante en el escrito radicado bajo el N° NC2018/0008829 el 24 de agosto de 2018,
tituld la invencion como: “COMPUESTOS ANTIPARASITARIOS DE ISOXAZOLINA,
FORMULACIONES INYECTABLES DE ACCION PROLONGADA QUE LOS
COMPRENDEN, METODOS Y USOS DE LOS MISMOS”. 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: “COMPOSICIONES DE ACCION PROLONGADA QUE
COMPRENDEN NUEVOS COMPUESTOS ANTIPARISITARIOS DE ISOXAZOLINA”.

3.2. Reivindicaciones (Art. 30 Decision 486)

La frase “es efectiva en contra de los parasitos durante...” de las reivindicaciones 7, 8 y
9 sugiere un resultado a alcanzar y no define la composicién, puesto que la reivindicacion
incluiria no sdlo la solucién propuesta por el solicitante, sino todas las alternativas
presentes o futuras que lleguen a ese resultado. Se recuerda que una composicion se
debe caracterizar por sus componentes y sus proporciones. Se requiere reemplazar por
las caracteristicas esenciales que contribuyen a la obtencion de ese efecto.

4. Determinacion del Estado de la Técnica

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 24 de febrero de 2016 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:

Estado de la técnica
item Documento Titulo Fecha de
Publicacién
D1 US20110059988 “Isoxazoline compositions and their use as 10 de marzo de 2011
antiparasitics”
D2 EP2193124 “Naphthalene isoxazoline compounds for control of 19 de diciembre de
invertebrate pests” 2012

El documento D1! divulga un compuesto derivado de isoxazolina Gtil para controlar
infestaciones parasitarias en animales y composiciones que lo comprenden (resumen;
pag. 26, parr. [0255]; pag. 28, parr. [0228]; pag. 33, tab. 7; pag. 34, tab. 9 y pag. 40, comp.
5-39).

El documento D22 ensefia un compuesto derivado de isoxazolina sustituido con un grupo
naftaleno atil para controlar pestes de invertebrados en animales y composiciones
veterinarias que lo comprenden (pag. 2, parrafos [0001] y [0005]; pag. 3, parr. [0006];
pag. 5, parr. [0026]; pags. 34-35, parr. [0120] y [0125]; y reivindicaciones 7 y 8).

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

5.1. Nivel Inventivo (Art. 18 Decision 486)

lhttps://contentz.cas.orq/vl/AUTH 9a355bb5cefd4c378bde0d541c6allce/patentpak-cdr-full-text-
123/patent/67248929 1537160410.pdf?temp _url_sig=ab37b09e22174e5e62e4304248198f48d19850da&temp_url_expires=158742
1623&inline

thtps://patentimaqes.storaqe.qooqleapis.com/4c/ef/16/6f9535df557faf/EP2193124Bl.pdf
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La reivindicacion 1 consiste en: “Una composicion inyectable de accién prolongada...”
(Radicado N° NC2018/0008829 del 15 de junio de 2020).

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

Caracteristicas esenciales D1 D2
Una composicion inyectable de | Una composicién inyectable de | Una composicion inyectable,
accion prolongada que | accidn prolongada que comprende: que comprende
comprende: (parr. [0002] y parr. [0226] (pag. 35, parr. [0120])
uUn compuesto isoxazolina, | yn compuesto isoxazolina, | Un compuesto isoxazolina,
caracterizado porque es de | caracterizado porque es de formula | caracterizado porque es de
formula (Ic) (le) formula A4-5-1

o
CF.
o HJ\\N —cr,
N H (9] CF3,

CFy \
X N /
N o NH
y FiC .
la

Donde X1, X2 y X3 son halégeno, @

alquilo C1-C3 o haloalquilo C1- B

C3: (pag. 40, comp. 5-39)
PEG200. PEG300. PEGAD, o | Poltiendical ¢ PEG 400

una mezcla de los mismos: (pag. 3, tab. 7 y pag. 56, parr. [0255])
un solvente polar miscible en | Dimetilsulfoxido | semememeeeeee
agua; (pag. 3, tab. 7)
Un antioxidante | e
(pag. 26, parr. [0248])
Y opcionalmente un excipiente | | e
farmacéuticamente aceptable o
mezclas de los mismos, donde no | Lactato de etilo
se encuentran presentes otros | (pag. 3, tab. 7).
polimeros farmacéuticamente
aceptables.

Un antioxidante;

El documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion definida
en la reivindicacion 1 porque divulga una composicion inyectable de accion prologada
gue comprende un compuesto derivado de isoxazolina atil para controlar infestaciones
parasitarias en animales que muestran que en el plasma del animal permanece en una
concentracion del 99,7% después de 58 dias de su aplicacion, mostrando asi que la
composicion es activa por mas de 58 dias (resumen y pag. 40, comp. 5-39; pag. 34, tab.
9).

La diferencia entre la invenciéon definida en la reivindicacion 1 y la composicion que
comprende un derivado de isoxazolina divulgado de D1 consiste en que la isoxazolina
esta sustituida por un grupo naftaleno.

No se evidencia un efecto asociado al incluir un sustituyente como el naftaleno.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede
formular asi: ¢ Cémo modificar la composicion en D1 con el fin de tener una composicion
alternativa?

Sin embargo, el incluir el naftaleno como sustituyente en compuestos derivados de
isoxazolina, para incluirlos en composiciones ya esta divulgado en el documento D2 que
se refiere a un compuesto derivado de isoxazolina sustituido con un grupo naftaleno util
para controlar pestes de invertebrados en animales y composiciones que lo comprenden
(pag. 2, parrafos [0001] y [0005] y pag. 3, parr. [0006]).
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En consecuencia, la persona normalmente versada en la materia, estaria motivada a
incluir el compuesto derivado de isoxazolina que tenga un sustituyente como el naftalen
del documento D2 en la composicion de D1, para asi llegar al objeto de la reivindicaciéon
1. Por lo cual se considera obvia.

Adicionalmente, D1 ensefia que los equivalentes a X1, X2 y X3 son halégeno y
trifluorometilo respectivamente. Asimismo, D2 menciona que la composicion comprende
los enantiomeros s y e de los derivados de naftalenisoxazolina, lactonas macrociclicas y
un vehiculo farmacéuticamente aceptable, donde el solvente se selecciona de alcohol y
n-propanol (pag. 3, parr. [0006]; pag. 5, parr. [0026]; pags. 34-35, parr. [0120] y [0125]; y
reivindicaciones 7 y 8).

Las reivindicaciones dependientes 2 a 7 y 9 a 13 tampoco cumplen con el requisito de
nivel inventivo.
6. Conclusién con respecto a nivel inventivo

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

item Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 US20110059988 la7y9al3 Nivel inventivo
D2 EP2193124 la7y9al3 Nivel inventivo

7. Respuesta alos argumentos del solicitante
Argumentos respecto a D1

El solicitante argumenta que D1 no afecta la patentabilidad de la presente solicitud porque
sus ensefianzas se centran en un derivado de isoxazolina como tal, y en su posible patron
de sustitucion y “no hay ejemplos ni revelaciones especificas de ninguna composicién
gue incluya dichos compuestos de isoxazolina en combinacion con un PEG liquido”.
Adicionalmente, D1 no ensefia compuestos como los reivindicados que son derivados de
isoxazolina sustituidas con naftaleno, ni composiciones segun la presente invencion que
sean activas durante 110 dias, ya que ensefia que sus composiciones son activas
solamente por 58 dias, es decir las composiciones de la presente solicitud son activas
casi el doble de tiempo que en D1.

Se aclara al solicitante que D1 divulga una composicién inyectable de accion prolongada
gue comprende especificamente un derivado de isoxazolina, polietilenglicol, un solvente
miscible en agua como el dimetilsulfoxido y un aditivo como el lactato de etilo (pag. 33,
tab. 7, grupo B), dicha composicién presenta un 99,7% del compuesto activo en el plasma
del animal a los 58 dias después de su aplicacién, lo indica que la composicién es activa
por mucho més tiempo (pag. 34, tab. 8, grupo B); lo que no ensefia D1 es el compuesto
derivado de isoxazolina con un sustituyente como el nafataleno, por esta razén D1 no
afecta la novedad, pero si el nivel inventivo de la presente solicitud.

Argumentos respecto a D2

El solicitante argumenta que D2 no afecta el nivel inventivo de la presente solicitud porque
menciona el uso de PEG de una manera general y no se encuentra el uso especifico de
este excipiente en una formulacion; adicionalmente no se observan datos que muestren
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la farmacocinética de las composiciones que indique que son composiciones de accion
prolongada.

Este Despacho aclara que el analisis de nivel inventivo no se hace con documentos
separados que indiquen todas las caracteristicas técnicas esenciales de la invencion, por
lo tanto, es la combinacion de las ensefianzas de D1y D2 las que llevan a hacer obvia la
materia reclamada (ver item 6.1). D2 ensefia claramente compuestos derivados de
isoxazolina sustituidos con naftaleno y sus enantiomeros y composiciones que los
contienen (pag. 3, parr. [0006]; pag. 5, parr. [0026]; pags. 34-35, parr. [0120] y [0125]; y
reivindicaciones 7 y 8), por esta razén D2 no afecta la novedad, pero si el nivel inventivo
de la presente invencién

Argumentos respecto a D3

El solicitante manifiesta que D3 no puede afectar la patentabilidad de la presente solicitud
porque no ensefia composiciones de accion prolongada que comprenda derivados de
isoxazolina.

Contrario a los argumentos del solicitante, esta Oficina aclara que D3 afecta el nivel
inventivo de la presente solicitud porque ensefia composiciones inyectables de liberacion
prolongada que comprende una lactona macrociclica y polietilenglicol (resumen; pag. 13,
ej. 16 y reiv. 8), sin embargo, en el examen del nuevo capitulo reivindicatorio no se tendra
presente D3.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 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 invencion a proteger, iii) 0 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 Direccion 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 actuacién administrativa.
W

Edna Marcela Ramirez Orozco
DIRECTORA DE NUEVAS CREACIONES
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INFORME DE BUSQUEDA
EXAMEN DE PATENTABILIDAD

Solicitud No. Examen de patentabilidad
NC2018/0008829 1° 2° X 3° Revoca
Solicitud Internacional No. Fecha solicitud internacional: (DD/MM/ANO)
PCT/US2017/019239 24 de febrero de 2017
Fecha de determinacion estado de la técnica . L
(DD/MM/ARO) Prioridad Presentacion
24/02/2016 X
Solicitante
MERIAL, INC.
Reivindicaciones que no son objeto de busqueda por:
Art. 14 8 |art 15 - Jart20 - [An 25 (Falta de unidad de .
invencion)

CRITERIOS DE BUSQUEDA

Reivindicaciones objeto de bisqueda la7y9al3

Naphthalene isoxazoline AND composition AND injection

“polyethylene glicol” OR “PEG 400" AND “etanol” AND

- isoxazoline
Palabras clave utilizadas

“injection antiparasitics” AND "peg 400" AND alcohol AND

isoxazoline

cIp: AO1N 43/80, CO7D 261/04, AO1P 7/04, AO1P 7/02, AO1P
Clasificaciones utilizadas para la busqueda 3/00, A61K 9/00, AG1K 47/00, A61K 31/422

CPC:

DOCUMENTOS CONSIDERADOS RELEVANTES
(Documentos patente, Literatura no patente (LNP): Articulos, catélogos, etc.)

Informes de o o~
basqueda / nroE astgllﬁgu/d e Piifizg Ccilg n Reivindicaciones Categoria del
Bases de o p - /Secuencias Citas relevantes del estado de la técnica documento
N° de patente / | /Presentacion . 2
datos afectadas citado(?)

1
ol s Autor LNP(Y) | (DD/MM/AAAA)

Resumen; pag. 26, parr. [0255]; pag.
STN US20110059988| 10/03/2011 |la7y9al3 |28, parr. [0228]; pag. 33, tab. 7; pag. Y
34, tab. 9y pag. 40, comp. 5-39
pag. 2, parrs. [0001], [0005]; pag. 3,
parr. [0006]; pag. 5, parr. [0026];
pags. 34-35, parr. [0120] y [0125]; y
reivindicaciones 7y 8

Patbase |WO02005074912| 22/12/2011 - -
Espacenet |W02013039948| 21/03/2013 - -

Espacenet |W02014039475| 13/03/2014 - - A

(?) Categorias de documentos citados

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

Googlepatent| EP2193124 19/12/2012 |la7y9al3

“T" Documento publicado en fecha posterior a la de presentacion o la de
prioridad de la solicitud internacional y no entra en conflicto con dicha
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
o los hechos en los que se basa dicha invencién son incorrectos.

“E” Solicitud de patente o patente anterior pero publicada en la fecha
de presentacion internacional o en fecha posterior.

“L” Documento citado para llamar la atencién sobre por ejemplo,
dudas acerca de una reivindicacién de prioridad o para determinar la
fecha de publicacién de otra cita, siempre van acompafiados de una
explicacion, por la cual se citan.

“X" Documento particularmente relevante; la invencion reivindicada no
puede considerarse nueva o que implique una actividad inventiva por
referencia al documento aisladamente considerado.

“Y” Documento particularmente relevante; la invencion reivindicada no
puede considerarse que implique una actividad inventiva cuando el
documento se asocia a otro u otros documentos de la misma naturaleza,
cuya combinacién resulta evidente para un experto en la materia.

“O" Documento del tipo actas de conferencia, este tipo de
documentos siempre estara acompafiado por otra letra que indique la
pertinencia del documento, por ejemplo, O,X, O,Y o bien O,A.
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“P” Documento publicado antes de la fecha de presentacion
internacional pero con posterioridad a la fecha de prioridad
reivindicada.

Fecha del reporte de busqueda: (12/08/2020)

Examinador: NINI JOHANA SCARPETA ROMERO

Pagina7de7

o

Nuestro aporte es fundamental,
al usar menos papel contribuimos con el medio ambiente

El futuro

es de todos

Gobierno
de Colombia




