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REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO

Resolucién N° 34256
Ref. Expediente N° NC2021/0006075
Por la cual se otorga una Patente de Invencion
LA SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA'Y COMERCIO

en ejercicio de sus facultades legales, en especial de las conferidas en el numeral 24 del
articulo 3° del Decreto 4886 de 2011, y

CONSIDERANDO:

Que mediante escrito radicado en esta Superintendencia el 10 de mayo de 2021 con el N°
NC2021/0006075, por NOVARTIS AG, entr6 a fase nacional la solicitud de patente de
invencién titulada “COMPUESTOS Y COMPOSICIONES PARA EL TRATAMIENTO DE
AFECCIONES ASOCIADAS CON LA ACTIVIDAD DE NLRP”, que corresponde a la
solicitud internacional PCT/US2019/060770 del 11 de noviembre de 2019.

Que la solicitud fue publicada en la Gaceta de la Propiedad Industrial N° 928 el 31 de
mayo de 2021, sin que se hubieran presentado oposiciones por parte de terceros.

Que realizado el examen de fondo mediante Oficio No. 19522 de 30 de noviembre de
2023, se requirio 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 concesién de la patente.

Que el solicitante presentod junto a la respuesta radicada el 05 de abril de 2024 bajo el
radicado No. NC2021/0006075, nuevas reivindicaciones 1 a 8 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.

Que en el presente caso las reivindicaciones 1 a 8 incluidas en el radicado No.
NC2021/0006075 el 05 de abril de 2024 superan las objeciones del articulo 30 de la
Decision 486 de 2000 de la Comisién de la Comunidad Andina, dado que se ha hecho
una limitacion de los anillos Ay B en la estructura de formula AA y se ha incluido en la
reivindicacion 1 la opcion de que el anillo A es pirazolilo, por tanto se entienden superadas
las objeciones relacionadas en los examenes de fondo.

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 la tecnologia, siempre que
sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacion industrial”.

Que en el presente caso las reivindicaciones 1 a 8 incluidas en el radicado bajo el No.
NC2021/0006075 el 05 de abril de 2024, cumplen los requisitos indicados en el
considerando anterior, toda vez que se refieren a compuestos derivados de heteroaril
sulfonimidamida, que difieren de la informacion del estado de la técnica mas cercano
W02017184623, en que los compuestos de la solicitud son sulfonimidamidas mientras
gue los compuestos del estado de la técnica son del tipo sulfoniltreas.

Adicionalmente, estas diferencias no se encuentran sugeridas en el estado de la técnica
y, como consecuencia de ello, se evidencia el efecto relacionado con la modulacion
NLRP3 lo que los hace adecuados contra enfermedades relacionadas con trastornos
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metabdlicos como diabetes tipo 2, ateroesclerosis, obesidad y gota, asi como
enfermedades del sistema nervioso central, tales como la enfermedad de Alzheimer y
esclerosis multiple y esclerosis lateral amiotrofica, y enfermedad de Parkinson,
enfermedad pulmonar, tal como asma y EPOC, enfermedades hepaticas, enfermedades
pancreaticas e intestinales, entre otras. Al revisar el capitulo descriptivo, se encuentra que
en las Tablas B1, B2, B3, y B4 se muestra la actividad biolégica de compuestos en el
ensayo hTHP — 1 que contenia 2 % de suero fetal bovino. Las Tablas B5 y B6 muestran
la actividad biolégica de compuestos en el ensayo hTHP-1 que contenia suero bovino
fetal al 10 %. Para distinguir los resultados de actividad (ICso) se encuentra que: <0,008
MM = “++++++7; 20,008 y <0,04 uM = “+++++7; 20,04 y <0,2 yM = “++++"; 20,2y <1 uM =
“+++7 21 y <5 uM = “++”; 25 y <30 uM = “+”. ND = no determinado, lo cual resulta
importante porque demuestran una superioridad de hasta 1000 veces en la mencionada
actividad, sobre la que se prob6 en el documento mas cercano del estado de la técnica
mencionado (descripcion, pag. 1119 en adelante).

En consecuencia, las reivindicaciones 1 a 8 cumplen los requisitos de novedad, nivel
inventivo y aplicacion industrial establecidos en la normatividad citada en precedencia y esta
Oficina encuentra procedente conceder para las mismas la patente solicitada.

Que de acuerdo con la modificacion presentada por el solicitante en el escrito radicado
bajo el N° NC2021/0006075 el 31 de octubre de 2023, y teniendo en cuenta el objeto de
la invencién, el titul6 quedara de la siguiente manera: “COMPUESTOS DERIVADOS DE
HETEROARIL SULFONIMIDAMIDA COMO ANTAGONISTAS DE NLRP3 Y
COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE LOS COMPRENDEN?”,

Con fundamento en las anteriores consideraciones, la Superintendente de Industria y
Comercio,

RESUELVE

ARTICULO 1: Otorgar patente de invencion a la solicitud que entr6 en fase nacional en virtud
del Tratado de Cooperacion en Materia de Patentes (PCT), para la creacion titulada:

“COMPUESTOS DERIVADOS DE HETEROARIL SULFONIMIDAMIDA COMO
ANTAGONISTAS DE NLRP3 Y COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE LOS
COMPRENDEN”"

Clasificacion IPC: CO7D 221/16, CO7D 401/12, CO7D 409/12, CO7D 417/12, A61K 31/435,
A61P 35/00.

Reivindicaciones: 1 a 8 incluidas en el radicado bajo el No. NC2021/0006075 el 05 de
abril de 2024, de acuerdo con el Anexo No. 1.

Titular: NOVARTIS AG.
Direccion: 4002 BASILEA, SUIZA.

Inventores: Shomir GHOSH, Gary GLICK, Jason KATZ, William ROUSH, Hans Martin
SEIDEL, Dong-ming SHEN y Shankar VENKATRAMAN.

Prioridades N°: 19/04/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/836,585.
4/09/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/895,595.
13/11/2018, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/760,244.
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13/11/2018, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/760,209.
19/04/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/836,577.
19/04/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/836,575.
19/11/2018, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/769,151.
16/11/2018, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/768,811.
23/01/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/795,919.
24/01/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/796,356.
24/01/2019, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/796,361.
13/11/2018, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/760,248.
19/11/2018, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 62/769,165.

Solicitud internacional N°: PCT/US2019/060770 Fecha: 11 de noviembre de 2019.

Vigente desde: 11 de noviembre de 2019 Hasta: 11 de noviembre de 2039.

ARTICULO 2: El titular tendréa los derechos y las obligaciones establecidos en la Decisién
486 de la Comisién 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.

ARTICULO 3: Notificar el contenido de la presente resolucion a NOVARTIS AG advirtiendo
gue contra ella procede el recurso de reposicion, ante la 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 27 de junio de 2024

LA SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y COMERCIO,

Firmado digitalmente
por: CIELO ELAINNE

RUSINQUE URREGO
Fecha: 2024.06.27
@ 17:02:25 COT

Razon: Validez juridica.
Ubicacién: Bogota,
Colombia.
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ANEXO No. 1

REIVINDICACIONES CONCEDIDAS

1. Un compuesto de la Férmula AA
R3
o (R%),
HN 0
(RY) \s// )k 0
m J
\N N
H
(R?)q
Formula AA
en donde
m=0,1,02;
n=0,1,02;
en donde

A es tiofenilo, o
A es tiazolilo, o
A es pirazolilo, o
A es fenilo;

(Y)q

P
g
X

el anillo B es @ ;ges0,1,02;res0,1,02; endonde cadauno de Yy Z esta
independientemente seleccionado a partir de C;-Cg alquilo e hidroxi; o en donde cuando
dos Y estan unidos al mismo carbono, los dos Y se toman junto con el carbono al cual
estan unidos para formar un anillo ciclopropilo; o en donde cuando dos Z estan unidos al
mismo carbono, los dos Z se toman junto con el carbono al cual estan unidos para formar
un anillo ciclopropilo; o

(Y)q

el anillo B es (R ; R esta seleccionado a partir de C,-Cg alquilo, C¢-Cyg arilo, y
C3-Cyp cicloalquilo; pes0,1,02;g9es0, 1,0 2; en donde cada Y esta independientemente
seleccionado a partir de C;-Cg alquilo y hidroxi; o cuando dos Y estan unidos al mismo
carbono, los dos Y se toman junto con el carbono al cual estan unidos para formar un
anillo ciclopropilo; o
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R6
\
/ N
: R®(R7) . : . :
el anillo B es P ; cada R® esta independientemente seleccionado a partir de C;-Cgq
alquilo; cada R’ esta independientemente seleccionado a partir de halo; pes 00 1; 0

RG

/

/Z

. 6 (R’ - . : .
elaniloBes R R )P; cada R® esta independientemente seleccionado a partir de C;-Cgq
alquilo; cada R’ esta independientemente seleccionado a partir de halo; pes 00 1; 0

(Y)q
7 N

el anillo B es R® R’ : RS esta seleccionado a partir de C;-Cg alquilo y C3-Cyg
cicloalquilo; R” esta seleccionado a partir de C;-Cq alquilo, C;-Cg haloalquilo y C3-Cyg
cicloalquilo; o R® y R7, tomados juntos con los atomos que los conectan,
independientemente forman un anillo Cs carbociclico opcionalmente sustituido con uno o
mas C;-Cg alquilo; g es 0, 1, 0 2; cada Y esta independientemente seleccionado a partir
de C;-Cg alquilo; o cuando dos Y estan unidos al mismo carbono, los dos Y se toman junto
con el carbono al cual estan unidos para formar un anillo ciclopropilo;

R1, cuando esta presente, esta independientemente seleccionado a partir de grupo
formado por C;-Cg alquilo opcionalmente sustituido con uno o més hidroxi, C,-Cg alquilo
opcionalmente sustituido con uno o mas halo, oxo, C;-Cg alcoxi, o NR&R?; Cs-C;
cicloalquilo opcionalmente sustituido con uno o mas hidroxi, halo, oxo, C;-Cg alcoxi, C;-Cg
alquilo, o NR®R® en donde el C;-Cg alcoxi o C;1-Cg alquilo esta ademas opcionalmente
sustituido con uno a tres hidroxi, halo, NR8R?, u oxo; heterocicloalquilo de 3- a 7-miembros
opcionalmente sustituido con uno o mas hidroxi, halo, oxo, C;-Cs alquilo, o0 NR8R® en
donde el C;-Cg alcoxi 0 C1-Cq alquilo esta ademas opcionalmente sustituido con uno a
tres hidroxi, halo, NR8R?, u oxo; C;-Cg haloalquilo; C;-Cg alcoxi; C1-Cg haloalcoxi; halo;
CN; CO-C;-Cg alquilo; CO-Cg-Cyg arilo; CO(heteroarilo de 5- a 10-miembros); CO,C;-Cq
alquilo; CO,C3-Cg cicloalquilo; OCOC;-Cg alquilo; OCOC4-Cg arilo; OCO(heteroarilo de 5-
a 10-miembros); OCO(heterocicloalquilo de 3- a 7-miembros); Cs-C1q arilo; heteroarilo de
5- a 10-miembros; NH,; NHC;-Cg alquilo; N(C,-Cg alquilo),; CONR8R?; SFg; S(O,)NRR?;
S(0)C;-Cq alquilo; y S(0O,)C4-Ce alquilo;

en donde R?, cuando esté presente, esta independientemente seleccionado a partir
del grupo formado por C;-Cg alquilo opcionalmente sustituido con uno o mas hidroxi, C;-
Cs alquilo opcionalmente sustituido con uno o mas halo, oxo, C;-Cg alcoxi, 0 NR8R?; Cs-
C- cicloalquilo opcionalmente sustituido con uno o mas hidroxi, halo, oxo, C;-Cg alcoxi,
C,-Cs alquilo, o NR8R? en donde el C;-C¢ alcoxi o C;-Cg alquilo estd ademas
opcionalmente sustituido con uno a tres hidroxi, halo, NR8R?, u oxo; heterocicloalquilo de
3- a 7-miembros opcionalmente sustituido con uno o mas hidroxi, halo, oxo, C;-Cg alquilo,
0 NR8R? en donde el C;-Cg alcoxi o C;-Cq alquilo esta ademas opcionalmente sustituido
con uno a tres hidroxi, halo, NR8R®, u oxo; C;-C¢ haloalquilo; C;-Cg¢ alcoxi; C1-Cg
haloalcoxi; halo; CN; CO-C;-Cs alquilo; CO-C4-Cyg arilo; CO(heteroarilo de 5- a 10-
miembros); CO,C,-Cg¢ alquilo; CO,C3-Cg cicloalquilo; OCOC,-Cg alquilo; OCOCs-Cy arilo;
OCO(heteroarilo de 5- a 10-miembros); OCO(heterocicloalquilo de 3- a 7-miembros); Ce-
Cyo arilo; heteroarilo de 5- a 10-miembros; NH,; NHC;-Cg alquilo; N(C;-Cg alquilo)y;
CONR®R?; SFs5; S(0O,)NRMR1?; S(0O)C;-Cq alquilo; y S(0O,)C;-Cs alquilo;
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cada uno de R8 y R® en cada aparicion es seleccionado de manera independiente
de hidrégeno, C,—Cg alquilo, C,—Cg alquenilo, C3—C; cicloalquilo, C,—Cg haloalquilo,
(C=NR¥)NRR12 5(0,)C;—Cg alquilo, S(O,)NR!1R2, COR3, CO,R!® y CONR!R?; en
donde el C,—Cg alquilo esta opcionalmente sustituido con uno o mas hidroxi, halo, C;—Cg
alcoxi, C¢—C arilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros, C3;—C- cicloalquilo, heterocicloalquilo
de 3 a 7 miembros, o NR11R1Z

0 R8y R® se toman junto con el nitrégeno al cual estan unidos para formar un anillo
monociclico o biciclico de 3 a 10 miembros que opcionalmente contiene uno 0 mas
heteroatomos ademas del nitrogeno al que estan unidos, en donde el anillo esti
opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados de manera
independiente de halo, C,_Cg alquilo, C;_Cs haloalquilo, C;—Cg alcoxi, oxo, N(C1—Csg
alquilo),, NH,, NH(C,—Cg alquilo), e hidroxi;

R13 es C,—Cg alquilo, C,—Cg haloalquilo, 0 —(Z1~Z2).,—Z3;

cada uno de Ry R12 en cada aparicion es seleccionado de manera independiente
de hidrégeno, C;—Cg alquilo, y —(Z'-Z?),1—Z3;

al es un nimero entero seleccionado de 0-10;

cada Z! es de manera independiente C,—Cg alquileno opcionalmente sustituido con
uno o mas sustituyentes seleccionados de manera independiente de oxo, halo, e hidroxi;

cada Z? es de manera independiente un enlace, NH, N(C,—Cg alquilo), -O—, —S—, o
heteroarileno de 5—-10 miembros;

Z3 es de manera independiente Cq_C1j arilo, C,—Cg alquenilo, C,—Cg alquinilo, Cs—
Co cicloalquilo, heteroarilo de 5 a 10 miembros, o heterocicloalquilo de 3 a 10 miembros,
cada uno de los cuales estd4 opcionalmente sustituido con uno o0 mas sustituyentes
seleccionados de manera independiente de halo, C;—Cg alquilo, C,_g haloalquilo, C;—Cg
alcoxi, oxo, N(C,—Cg alquilo),, NH,, NH(C,—Cg alquilo), e hidroxi;

R3 esta seleccionado a partir de hidrégeno;

con la condicion de que el compuesto de la Formula AA no sea:

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

2. El compuesto de la reivindicacion 1, en donde m=1y n=0, y

N
Rl/Q»};\’ o

en donde el anillo A opcionalmente sustituido es

Rl
N
Rl/zls_\)}i

en donde el anillo A opcionalmente sustituido es

en donde el anillo A opcionalmente sustituido es o]
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S
Rl’gk
en donde el anillo A opcionalmente sustituido es N , 0

Rl\N/N\
Rl'N\ /B\;\ —
en donde el anillo A opcionalmente sustituido es N o] , 0

Rl
S
Dy
en donde el anillo A opcionalmente sustituido es , 0

S
Rl[/?i
en donde el anillo A opcionalmente sustituido es , 0

Rl
en donde el anillo opcionalmente sustituido es 3 .

3. El compuesto de la reivindicacion 1 o 2, en donde m=1y n=1,y
Rl

en donde el anillo A opcionalmente sustituido es ~ R? , 0

en donde el anillo A opcionalmente sustituido es N , 0

en donde el anillo A opcionalmente sustituido es

4. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-3, en donde R! esta
seleccionado del grupo que consiste en 1-hidroxi-2-metilpropan-2-ilo; 1,2-dihidroxi-2-
propilo; metilo; etilo; difluorometilo; isopropilo; 2-hidroxi-2-propilo; hidroximetilo; 1-
hidroxietilo;  2-hidroxietilo;  1-hidroxi-2-propilo;  1-hidroxi-1-ciclopropilo;  1-hidroxi-1-
ciclobutilo; 1-hidroxi-1-ciclopentilo; 1-hidroxi-1-ciclohexilo; morfolinilo; 1,3-dioxolan-2-ilo;
COCHj3;; COCH,CHgs; 2-metoxi-2-propilo; (dimetilamino)metilo; (metilamino)metilo; 1-
(dimetilamino)etilo; fltor; cloro; fenilo; piridilo; pirazolilo; S(O,)CHs; y S(O,)NRMR12,

5. Un compuesto seleccionado del grupo que consiste en los compuestos a
continuacion:

Comp. Estructura Comp. Estructura
# #
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y sus sales farmacéuticamente aceptables.

6. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en donde el azufre en el
resto S(=0)(NHR?)=N- tiene estereoquimica (S).

7. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en donde el azufre en el
resto S(=0)(NHR?3)=N- tiene estereoquimica (R).

8. Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto o sal segun se
reivindica en cualquiera de las reivindicaciones 1-5 y uno 0o mAas excipientes
farmacéuticamente aceptables.
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