Superintendencia de
Industria y Comercio

REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA'Y COMERCIO

Oficio N° 13370 de 19 de agosto de 2025

Ref. Expediente N° NC2022/0006942

Sefiores
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TITULO DE LA SOLICITUD: “COMPUESTOS DE 1,8-NAFTIRIDIN-2-ONA PARA EL
TRATAMIENTO DE UNA ENFERMEDAD AUTOINMUNITARIA”

NUMERO DE SOLICITUD INTERNACIONAL: PCT/EP2020/083113

FECHA DE PRESENTACION INTERNACIONAL: 24 de noviembre de 2020.
PRIORIDAD: CN 2019/120996 de 26 de noviembre de 2019

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

1. Modificaciones presentadas

Revisada la modificacion a la solicitud objeto de estudio, la cual fue radicada el 04 de
octubre de 2022 bajo el nimero NC2022/0014211, y teniendo en cuenta lo sefialado en
el articulo 34 de la Decision 486 de 2000 de la Comision de la Comunidad Andina, esta
oficina acepta las modificaciones presentadas por ajustarse a los requisitos legales.

2. Objeto de lainvencion

El problema planteado consiste en la necesidad de contar con compuestos organicos
utiles para el tratamiento y/o profilaxis de enfermedades autoinmunitarias, en particular,
del lupus eritematoso sistémico o la nefritis IUpica, mediante la inhibicion de TLR7 y/o
TLRS8 y/o TLRO.

Para resolver dicho problema técnico, la solicitud en estudio plantea el desarrollo de
compuestos de 1,8-naftiridin-2-ona que actian como antagonistas de TLR7 y/o TLR8 y/o
TLR9, utiles para tratar lupus eritematoso sistémico o nefritis lUpica.

3. Reivindicaciones estudiadas

El presente estudio se basa en el capitulo reivindicatorio presentado el 04 de octubre de
2022 bajo el nimero NC2022/0014211.

4. De la solicitud de patente
4.1.Reivindicaciones

Teniendo en cuenta lo establecido en el articulo 30 de la Decision 486 de 2000 de la
Comisioén de la Comunidad Andina:

"Las reivindicaciones definiran la materia que se desea proteger mediante la
patente. Deben ser claras y concisas y estar enteramente sustentadas por la
descripcion. (...)"
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Esta oficina informa que las reivindicaciones 1 y 2 no cumplen con el requisito de
concision, ya que ambas definen esencialmente el mismo compuesto quimico, variando
Unicamente en la representacién de la estereoquimica entre las férmulas | y la. Esta
diferencia no implica una distincién técnica clara que justifique su tratamiento como
reivindicaciones independientes, lo que genera una redaccion redundante que dificulta la
comprensién del alcance de la proteccién. Se sugiere unificar o reformular dichas
reivindicaciones para evitar duplicidad y cumplir con una redaccion clara y precisa,
conforme al requisito de concisién establecido en la normativa aplicable.

Adicionalmente, esta oficina informa que, la reivindicacion 9 hace mencion a un
procedimiento, pero este no se define mediante una secuencia logica de etapas y/o
mediante sus condiciones técnicas esenciales (como solventes, temperaturas,
catalizadores o tiempos de reaccion). En consecuencia, se sugiere modificar dicha
reivindicacion para definir las etapas que caracterizan el procedimiento y proporcionar las
condiciones técnicas necesarias que permitan delimitar con claridad el alcance de la
proteccion solicitada.

Finalmente, esta oficina informa que la reivindicacién 11 no cumple con el requisito de
claridad, ya que se refiere a un compuesto fabricado mediante el proceso definido en la
reivindicacion 9, lo cual no permite delimitar de manera precisa el alcance de la proteccion
solicitada, ya que un compuesto debe definirse por sus caracteristicas estructurales y no
por su proceso de obtencién. Por lo tanto, se sugiere reformular la reivindicacién 11 para
describir el compuesto por su estructura o, en su defecto, eliminarla.

En consecuencia, es necesario que allegue las aclaraciones o modificaciones
correspondientes para dar cumplimiento a lo establecido en el citado articulo.

5. Determinacion del Estado de la Técnica

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 26 de noviembre de 2019, 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:

. , Fechade
Iltem Documento Titulo publicacion
“POLYCYCLIC TLR7/8
ANTAGONISTS AND USE THEREOF L
D1 W02017106607 IN THE TREATMENT OF IMMUNE 22 de junio de 2017
DISORDERS”
“COMPOUNDS AND 11 de septiembre
D2 WO02009111337 COMPOSITIONS AS TLR ACTIVITY de 2%09
MODULATORS”

D1 divulga compuestos de férmula (I) que actia como antagonista de los receptores tipo
Toll 7y 8 (TLR7/8), asi como su uso en el tratamiento de trastornos inmunitarios y otras
enfermedades asociadas a la sobreexpresion de TLR7/8 (Pag. 1).

D22 divulga moduladores de los receptores tipo Toll (TLRs) y métodos para el uso de
dichos compuestos (Pag. 1).

thttps://worldwide.espacenet.com/patent/search/family/058191545/publication/W02017106607A1?q=W02017106607
2https://worldwide.espacenet.com/patent/search/family/040677604/publication/W02009111337A1?q=W02009111337
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6. Examen de Patentabilidad

De acuerdo con lo establecido en el articulo 14 de la Decision 486 de 2000 de la Comision
de la Comunidad Andina, en el cual se establecen los requisitos de patentabilidad objeto
de la solicitud en estudio, esta Oficina presenta a continuacién el analisis de los requisitos
de patentabilidad.

6.1.Nivel Inventivo

Teniendo en cuenta lo sefialado en el articulo 18 de la Decisién 486 de 2000 de la
Comision de la Comunidad Andina, las reivindicaciones independientes 1 y 2
(NC2022/0014211 del 04 de octubre de 2022) refieren a: “Un compuesto de la Formula
M, (...)” y “Un compuesto de la Férmula (la), (...)". A continuacion, se presenta la tabla
comparativa entre el objeto reivindicado y los documentos encontrados en el estado de
la técnica:

CARACTERISTICAS D1 D2
ESENCIALES
(Reiv. 1) Un compuesto de la (Reiv. 1) Un compuesto de (Reiv. 1) Un compuesto de
Formula (1): Formula I Formula I-A:
$‘l
X
N_ N_ O
= r(Rs)AE Hf(R")r x4
I N F
™ = x5
\ = N
N:[\ (RO—L A \}}(Rf‘)p ZNF
1
N RZ (R )k NHZ
(Pagina 534) (Pagina 337)
R’ 0}
(Reiv. 2) Un compuesto de la
Formula (la):
|$1
N N 0]
SN =
N
j\ 2
&N R
3
R (la),
En donde R1 es C1-6 alquilo (Reiv. 1) Donde el anillo A es No menciona
— e _ arilo o heteroarilo con 1-4
' R' H heteroatomos seleccionados
I N_ N_ _oOi _md,ependlentlemente entre
: = | ! nitrégeno, oxigeno o azufre;
1 P> ! cada uno de los cuales esta
Gt L - opcionalmente sustituido.
N
:[\ El anillo B es arilo o heteroarilo
N7 R con 1-4 heteroatomos
seleccionados
independientemente entre
R’ , nitrégeno, oxigeno o azufre;
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cada uno de los cuales esta
opcionalmente sustituido.

R1 esta ausente, -H, -CHF2, -
CF3, -OMe o0 -CN;

Cada R2 es
independientemente -H, -R,
halégeno, -haloalquilo, -OR, -
SR, -CN, (...)

R3 es independientemente -H, -
R, halégeno, -haloalquilo, -OR, -
SR, -CN, - NO2
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(Pagina 534-535)

Ejemplo 138 de la descripcion:

(Pagina 160)

En donde R2 es C1-6 alquilo;

R3 es (C1-6alcoxiC1-6 alquil)
piperazinilo; (C1-6
alquil)2aminoC1-6alcoxi; 2,5-
diazabiciclo[2.2.1]heptanilo;
3,4,4a,5,7,7a-hexahidro-2H-
pirrolo[3,4-b][1,4]oxazinilo; 3,8-
diazabiciclo[3.2.1]octanilo; 3-oxa-
9-azabiciclo[3.3.1]nonanilo; (...)
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(Reiv. 1) En donde X es C(R4),,
O, NR4, S, S(R4) 0 S(R4),;

Cada R4 es
independientemente -H, -R,
halégeno, -haloalquilo, -OR, (...)

CadaR5 es
independientemente -H, -R,
halégeno, -haloalquilo, -OR, -
SR, -CN, - NO2, -SO2R, -SOR, -
C(O)R, (...)

Cada R es independientemente
hidrégeno, un alifatico C1-6, un
arilo C3-10, un anillo
carbociclico saturado o
parcialmente insaturado de 3-8
miembros, un anillo
heterociclico de 3-7 miembros
gue tiene 1-4 heteroatomos
seleccionados
independientemente entre
nitrégeno, oxigeno o azufre, (...)

(Reiv. 1) Donde X3 es N;
X4 es N o CR3;
X5 es -CR4=CRS5;
R1y R2 son H;
R3 es H;

R4 y R5 se seleccionan
independientemente entre H,
hal6geno, -C(O)OR7, -C(O)R7,
(...)

El anillo A es un arilo o un
heteroarilo, en donde los grupos
arilo y heteroarilo del anillo A
estan opcionalmente
sustituidos con 1 a 3 grupos
RA, en donde cada RA se
selecciona independientemente
de -R8, -R7, (...)

R7 se selecciona entre H,
alquilo C1-C6, arilo, (...), C1-C6
haloalcoxi y C3-C8
heterocicloalquilo, (...)
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(I S i (1), Ejemplo 138 de la descripcion:

(Pagina 337-339)

Ejemplo 34 de la descripcion:

(Pagina 160)
(Pagina 293)

D1 es considerado como el estado de la técnica mas cercano a la invencion definida en
las reivindicaciones 1 y 2, ya que divulga una serie de compuestos para actuar como
antagonistas duales de la actividad de TLR7 y TLR8, siendo adecuados para el
tratamiento y/o prevencion de trastornos relacionados con dichos receptores en
mamiferos, especialmente en humanos (Pag. 3).

La diferencia entre la invencion definida entre las reivindicaciones 1-2 y los compuestos
divulgados en D1, consiste en que los compuestos de la invencion presentan un anillo
1,3,4,10b-tetrahidro-pirazino-[2,1-a]isoindol, mientras que los compuestos de D1 poseen
un anillo de piperazina sustituido mediante cadenas laterales.

No hay evidencia de que el incluir especificamente un anillo tetrahidropirazino [1,2-a]
isoindol proporcione compuestos con algun efecto técnico diferente al que ya
proporcionaba el objeto de D1, puesto que la actividad como antagonistas de TLR7 y
TLR8 y su utilidad en el tratamiento de trastornos inmunitarios y otras enfermedades
asociadas a la sobreexpresion de dichos receptores, ya habia sido prevista en dicho
documento (Pag. 1, 3).

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencion se puede
formular asi: ¢Como modificar el producto conocido en D1 con el fin de mantener la
actividad como antagonista de TLR7 y TLR8 para proporcionar otro producto alternativo?

Sin embargo, el incluir un sistema policiclico de anillos condensados para la inhibicién de
receptores tipo Toll (Toll-like receptors), ya esta divulgado en D2 que se refiere a
compuestos y composiciones farmacéuticas utiles como moduladores de la actividad de
dichos receptores (Pag. 1-2).

En consecuencia, la persona normalmente versada en la materia estaria motivada a

incluir el sistema policiclico de anillos condensados del D2 en el compuesto de D1, para
asi llegar al objeto de las reivindicaciones 1y 2. Por lo cual se considera obvia.
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Las reivindicaciones dependientes 3 a 8 y 10 no mencionan alguna caracteristica que,
junto con las caracteristicas de la reivindicacién independiente, aporte nivel inventivo a
los compuestos de las reivindicaciones 1y 2, por lo cual se considera que carece de nivel
inventivo.

7. Conclusiéon

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

item Documento REMIDElCAEIonES Requisito que afecta
afectadas

D1 W02017106607 1-8, 10 Nivel inventivo

D2 W02009111337 1-8, 10 Nivel inventivo

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 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 modifica el capitulo reivindicatorio,
deberéa observar las instrucciones contenidas en el numeral 1.2.2.1.1., del Capitulo
Primero del Titulo X de la Circular Unica de esta Superintendencia. De igual forma,
debera tener presente que de conformidad con el literal a) del numeral 1.2.2.5.1. de la
norma ibidem, sera necesario acreditar el pago de la tasa por concepto de modificacion
a solicitudes en tramites, de conformidad con el valor establecido en la resolucion de
tasas vigentes.

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.

Sandra Isabel Calderon Rodriguez
DIRECTORA DE NUEVAS CREACIONES
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INFORME DE BUSQUEDA
EXAMEN DE PATENTABILIDAD

Solicitud No. Examen de patentabilidad
NC2022/0006942 1° X 2° 3° Revoca
Solicitud Internacional No. Fecha solicitud internacional: (DD/MM/ANO)
PCT/EP2020/083113 24/11/2020
Fecha de determinacion estado de la técnica . L
(DD/MM/ARO) Prioridad Presentacion
26/11/2019 X
Solicitante
F. HOFFMANN-LA ROCHE AG
Reivindicaciones que no son objeto de busqueda por:
Art. 14 - Jats - At 20 - [ 25 (Falta de unidad de .
invencion)
CRITERIOS DE BUSQUEDA
Reivindicaciones objeto de bisqueda 1-8, 10
TLR Antagonist, TLR7 Antagonist, TLR8 Antagonist, TLR9
Palabras clave utilizadas Antagonist, Toll-Like Receptor, 1,8-naphthyridin-2-one,
Naphthyridine, Lupus Nephritis, Autoimmune Disease, Systemic
Lupus Erythematosus
cip: |CO7D 519/00, A61P 37/00, A61K 31/4985
Clasificaciones utilizadas para la busqueda
CPC:
DOCUMENTOS CONSIDERADOS RELEVANTES
(Documentos patente, Literatura no patente (LNP): Articulos, catélogos, etc.)
Informes de o .
basqueda / ik ;g:t:gl;d e PE%%E: c?g n Reivindicaciones Categoria del
Bases de N° E L /Secuencias | Citas relevantes del estado de la técnica documento
datos © patentle / [Presentacion afectadas citado(?)
consultadas Autor LNP(Y) | (DD/MM/AAAA)
10122816 21/06/2011 - - A
SIPI NC2020/0014677| 10/12/2020 - - A
NC2021/0013166| 10/12/2021 - - A
ISA- Us4273773 16/06/1981 - - A
EPO | w02017106607 | 22/06/2017 1-8, 10 Reiv. 1 Y
USPTO W02019238616 | 19/12/2019 - - A
W0200142244 | 14/06/2001 - - A
W02004074218 | 02/09/2004 - - A
W02005021546 | 10/03/2005 - - A
WQ0198700752 | 12/02/1987 - - A
Patbase | W02016182036 | 17/11/2016 - - A
W02009111337 | 11/09/2009 1-8, 10 Reiv. 1 Y
WQ02011049677 | 28/04/2011 - - A
W02015088045 | 18/06/2015 - - A
W02011057148 | 12/05/2011 - - A
STN W02019233941 | 12/12/2019 - - A
Orbit W02019089648 | 09/05/2019 - - A
Googlepatent| WO2020207991 | 15/10/2020 - - A
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W02020064792 | 02/04/2020 - - A
W02021099406 | 27/05/2021 - - A
(Y) cita completa literatura no patente

(LNP)

Apellido, A. A. (Fecha). Titulo del

articulo. Nombre de la
revista. Volumen(NUmero), pp-pp.

(o}

Apellido, A. A. (Fecha). Titulo del articulo.
Nombre de la revista. Recuperado de
http://XXXXXXXX.

(%) Categorias de documentos citados

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

“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 atencion sobre por ejemplo,

“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 invencién, o para demostrar que el
razonamiento o los hechos en los que se basa dicha invencién son

R - . incorrectos.
dudas acerca de una reivindicacion de prioridad o para determinar la

fecha de publicacion de otra cita, siempre van acompafiados de una

NN B “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 mento aisladament nsiderado.
O” Documento del tipo actas de conferencia, este tipo de eferencia al documento aisladamente considerado

documentos siempre estar4 acompafiado por otra letra que indique la

pertinencia del documento, por ejemplo, O.X, O,Y o bien O A. 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,

“P” Documento publicado antes de la fecha de presentacion S . ’
cuya combinacion resulta evidente para un experto en la materia.

internacional pero con posterioridad a la fecha de prioridad
reivindicada.

Fecha del reporte de busqueda: (14/07/2025)
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