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REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO

Resoluciéon N° 33358
Ref. Expediente N° NC2018/0006473

Por la cual se otorga una Patente de Invencion

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 22 de junio de
2018, con el N° NC2018/0006473, por TAKEDA PHARMACEUTICAL COMPANY
LIMITED., entr6 a fase nacional la solicitud de patente de invencion titulada
“COCRISTAL, METODO DE PRODUCCION DEL MISMO, Y MEDICAMENTO QUE
CONTIENE DICHO COCRISTAL”, que corresponde a la solicitud internacional
PCT/JP2016/089224 del 22 de diciembre de 2016.

SEGUNDO: Que la solicitud fue publicada en la Gaceta de la Propiedad Industrial N°
832 el 10 de julio de 2018, sin que se hubieran presentado oposiciones por parte de
terceros.

TERCERO: Que realizado el examen de fondo mediante Oficio N° 12193, notificado el
29 de septiembre de 2020, se requirid al 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 Decision para la concesion de la patente.

CUARTO: Que el solicitante mediante escrito radicado bajo el N° NC2018/0006473 el 23
de diciembre de 2020, respondié oportunamente el requerimiento formulado y presenté
las reivindicaciones 1 a 7 que reemplazan las originalmente presentadas. Se acepta
este Ultimo capitulo reivindicatorio presentado, comoquiera que se ajusta a las
prescripciones contenidas en el articulo 34 de la Decision 486.

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

SEXTO: Que en el presente caso las reivindicaciones 1 a 7 incluidas en el radicado bajo
el N° NC2018/0006473 el 23 de septiembre de 2020, cumplen los requisitos indicados
en el considerando anterior, toda vez que refieren a un cocristal no hidrato de (S)-3-(1-
((2-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-triazol-5(4H)-ona y acido gentisico y
un método para su fabricacion, que difiere del estado de la técnica mas cercano,
W02014/164558, en la formacion del cocristal con el compuesto junto con el &cido
gentisico y en el patron de difraccion de rayos X en polvo con picos especificos.
Adicionalmente, estas diferencias no se encuentran sugeridas en el estado de la técnica
y, como consecuencia de ello, se evidencia el efecto de un 17% de mas
biodisponibilidad, asi mismo una velocidad de disolucion mejorada en un 70%. Sumado
a lo anterior, la materia reivindicada, es susceptible de aplicacion industrial.
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En consecuencia, las reivindicaciones 1 a 7 cumplen los requisitos de novedad, nivel
inventivo y aplicacion industrial establecidos en la normatividad citada en precedencia y
este Despacho encuentra procedente conceder para las mismas la patente solicitada.

SEPTIMO: Que de acuerdo con la modificacion presentada por el solicitante en el escrito
radicado bajo el N° NC2018/0006473 el 07 de julio de 2020, y teniendo en cuenta el
objeto concedido, se modifica el titulo de la invencion el cual quedara de la siguiente
manera: “COCRISTAL DEL COMPUESTO (S)-3-(1-((1-ACRILOILPIRROLIDIN-3-
IL)OXI)ISOQUINOLIN-3-IL)-1H-1,2,4-TRIAZOL-5(4H)-ONA, METODO DE PRODUCCION
DEL MISMO Y FORMULACIONES QUE CONTIENEN DICHO COCRISTAL”

RESUELVE

ARTICULO PRIMERO: Otorgar patente de invencion a la solicitud que entré en fase
nacional en virtud del Tratado de Cooperacion en Materia de Patentes (PCT), para la
creacion titulada:

“COCRISTAL DEL COMPUESTO (S)-3-(1-((1-ACRILOILPIRROLIDIN-3-IL)OXI)
ISOQUINOLIN-3-IL)-1H-1,2,4-TRIAZOL-5(4H)-ONA Y ACIDO GENTISICO, METODO
DE PRODUCCION DEL MISMO Y FORMULACIONES QUE CONTIENEN DICHO
COCRISTAL”

Clasificacion IPC: CO7D 401/14, A61K 31/4725, A61P 35/00, CO7C 65/05, CO7C 65/10,
CO07C 55/08, CO7C 57/145, CO7C 59/245, CO7C 59/265, CO7C 59/54.

Reivindicaciones: 1 a 7 incluidas en el radicado bajo el N° NC2018/0006473 el 23 de
diciembre de 2020, de acuerdo con el Anexo 1.

Titular: TAKEDA PHARMACEUTICAL COMPANY LIMITED.

Domicilio:1-1 DOSHOMACHI! 4-CHOME, CHUO-KU, OSAKA-SHI, OSAKA 541-0045,
OSAKA, JAPON.

Inventores: Koya KIMOTO, Mitsuo YAMAMOTO, Masato KITAYAMA, Yasuhiro SAWAI,
Miyuki HOHOKABE y Kentaro IWATA.

Prioridad N°: 24/12/2015, JP (JAPON), 2015-252658.
Solicitud internacional N°: PCT/JP2016/089224. Fecha: 22 de diciembre de 2016.

Vigente desde: 22 de diciembre de 2016. Hasta: 22 de diciembre de 2036.

ARTICULO SEGUNDO: El titular tendra los derechos y las obligaciones establecidos en la
Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina y en las demas disposiciones
legales vigentes sobre propiedad industrial, precisando que para mantener vigente la
patente se debera cancelar la tasa anual de mantenimiento, conforme lo dispone el articulo
80 de la referida norma comunitaria.
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ARTICULO TERCERO: Notificar el contenido de la presente resolucion a TAKEDA
PHARMACEUTICAL COMPANY LIMITED., advirtiendo que contra ella procede el recurso
de reposicion, ante el Superintendente de Industria y Comercio, el cual podra ser
interpuesto en el momento de la notificacion o dentro de los diez (10) dias habiles
siguientes a ella.

NOTIFIQUESE Y CUMPLASE
Dada en Bogota D.C., el 31 de mayo de 2021

Firmado digitalmente
por: ANDRES
‘ BERNARDO BARRETO
Ausily W & GONZALEZ
ANDRES BARRETO GONZALEZ Eg%hlaB(%oczé-?ssl
SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO - .
Razén: Validez juridica.
Ubicacion: Bogot4,
Colombia.
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ANEXO 1

REIVINDICACIONES CONCEDIDAS

1. Un cocristal de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-
triazol-5(4H)-ona y acido gentisico, caracterizado porque el cocristal muestra un patrén de
difraccion de rayos X en polvo que tiene picos caracteristicos en espaciamientos de red (d)
de 13,04 £ 0,2, 10,92 £ 0,2, 9,97 £ 0,2, 6,14 + 0,2, 5,96 £ 0,2, 5,28 + 0,2, 4,67 £ 0,2, 3,63 +
0,2y 3,28 + 0,2 angstroms;

una relaciéon molar de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-
triazol-5(4H)-ona y acido gentisico ((S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-
1,2,4-triazol-5(4H)-ona:acido gentisico) es 1:1;y

el cocristal es un no hidrato.

2. Un cocristal de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-
triazol-5(4H)-ona y &cido gentisico, caracterizado porque el cocristal muestra un patrén de
difraccidon de rayos X en polvo que tiene picos caracteristicos en espaciamientos de red (d)
de 25,97 £ 0,2, 13,06 £ 0,2, 7,98 + 0,2, 7,64 £ 0,2, 7,08 + 0,2, 6,54 £ 0,2, 6,01 + 0,2, 5,24 +
0,2y 5,02 + 0,2 angstroms;

una relacion molar de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-
triazol-5(4H)-ona y acido gentisico ((S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-
1,2,4-triazol-5(4H)-ona: acido gentisico) es 1:3;y,

el cocristal es un trihidrato.

3. Un cocristal de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-
triazol-5(4H)-ona y acido gentisico, caracterizado porque el cocristal muestra un patréon de
difraccién de rayos X en polvo que tiene picos caracteristicos en espaciamientos de red (d)
de 25,08 + 0,2, 9,02 + 0,2, 7,20 £ 0,2, 6,83 £ 0,2, 6,42 + 0,2, 6,25 + 0,2, 5,98 £ 0,2, 5,25 +
0,2y 5,01 + 0,2 angstroms;

la relacibn molar de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-
triazol-5(4H)-ona y acido gentisico ((S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-
1,2,4-triazol-5(4H)-ona: acido gentisico) es 1:3;y,

el cocristal es un monohidrato.

4. Un medicamento caracterizado porque comprende el cocristal de acuerdo con
cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3.

5. Un método de produccién del cocristal de acuerdo con la reivindicacion 1,
caracterizado porque comprende la mezcla y la agitacion de una solucién acuosa
fuertemente basica de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-triazol-
5(4H)-ona, y una solucién de acido gentisico, en donde

el método de produccién comprende la adicion, como cristal de siembra, de un
cocristal de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-triazol-5(4H)-ona y
acido gentisico a la mezcla de la solucién acuosa fuertemente béasica de (S)-3-(1-((1-
acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-triazol-5(4H)-ona y la solucién de &cido

gentisico,
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el acido gentisico en la solucion mezclada de la solucién acuosa fuertemente basica
de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-triazol-5(4H)-ona  y la
solucion de &cido gentisico tiene una concentracion de 0,298 a 0,592 mol/L;

la velocidad de agitacion de la solucion mezclada es de 1 - 1200 rpm, la
temperatura de agitacion de la solucién mezclada es de 0 — 100°C, el tiempo de agitacion
de la solucién mezclada es de 0,1 h - 10 dias, y la cantidad del cristal semilla para afadir
es de 0,1 - 200 mg con respecto a 1 g de (S) -3- (1 - ((L-acriloilpirrolidin-3- il) oxi)
isoquinolin-3-il) -1H-1,2,4-triazol- 5 (4H) -ona.

6. El método de produccion de acuerdo con la reivindicacion 5, caracterizado
porque el acido gentisico en la solucibn mezclada de la solucién acuosa fuertemente
béasica de (S)-3-(1-((1-acriloilpirrolidin-3-il)oxi)isoquinolin-3-il)-1H-1,2,4-triazol-5(4H)-ona y la
solucion de &cido gentisico tiene una concentracion de 0,388 a 0,592 mol/L.

7. El método de produccién de acuerdo con la reivindicacion 5, caracterizado
porque un solvente de la solucion de acido gentisico es

(i) agua,

(i) un solvente organico seleccionado del grupo que consiste en alcohol isopropilico,
dimetilsulfoxido, N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, metanol, etanol, 1-propanol,
tetrahidrofurano, acetona, 2,2,2-trifluoroetanol, acetonitrilo, 1-metil-2-pirrolidona, y acido
aceético, o

(iii) un solvente mixto del solvente organico seleccionado del grupo que se describe
en el punto (ii) y agua.
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