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PRINCIPIA BIOPHARMA INC.

TITULO DE LA SOLICITUD: “FORMAS SOLIDAS DE 2-[3-[4-AMINO-3-(2-FLUORO-4-
FENOXI-FENIL)PIRAZOLO]I3,4-D]PIRIMIDIN-1-IL]PIPERIDINA-1-CARBONIL]-4-METIL-
4-[4-(OXETAN-3-IL)PIPERAZIN-1-IL]PENT-2-ENENITRILO”

NUMERO DE SOLICITUD INTERNACIONAL: PCT/US2020/065689

FECHA DE PRESENTACION INTERNACIONAL: 17 de diciembre de 2020.
PRIORIDAD: 20/12/2019, us (ESTADOS UNIDOS DE  AMERICA),
62/951,9587/12/2020, US (ESTADOS UNIDOS DE AMERICA), 63/122,309

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

Revisada la modificacion a la solicitud objeto de estudio, la cual fue radicada el 21 de
enero de 2026 bajo el numero NC2022/0008023, 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 lainvencién

El problema planteado consiste en la necesidad de nuevas formas sélidas, que sean
Utiles para tratar desordenes y condiciones mediadas por la actividad de la BTK, tal como
p. €j., el Compuesto (1) y composiciones farmacéuticamente aceptables de este.

Para resolver dicho problema técnico, la solicitud en estudio plantea una forma solida
amorfa del compuesto (1)
-

NH
lor

N N
LN
NN ne
* ~¢ N
@ a0 o
(@]
Foérmula estructural compuesto (1)
3. Reivindicaciones estudiadas

El presente estudio se basa en el capitulo reivindicatorio presentado el 21 de enero de
2026 bajo el niumero NC2022/0008023.
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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
Comision 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. (...)"

Las reivindicaciones 1 a 7 no son clara, toda vez que los elementos esenciales de la
invencion, que deberian ser parte de la reivindicacién principal. La reivindicacion de la
forma amorfa debe incluir todas sus caracteristicas esenciales. Se le recuerda al
solicitante que cualquier forma sélida debe ser caracterizada por sus parametros
fisicoquimicos, tales como:
1. Los picos del patron de difraccion de rayos X en polvo (XPRD) con los datos del
método DSC.

En este punto se destaca que los parametros aportados por el solicitante entre los que
se encuentra la densidad promedio, el Tg, D10, entre otros, no permiten caracterizar de
manera inequivoca la forma amorfa del compuesto reclamado “entre 700 kg/m3 (0,7 g/cc)
y 900 kg/m3 (0,9 g/cc)”. Se solicita aportar las aclaraciones/ modificaciones pertinentes.

La reivindicacion 2 no es clara puesto que menciona una supuesta dependencia con
respecto a la reivindicacion independiente 1, pero amplia el rango de la densidad
aparente promedio al mencionar

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

4.2.Descripcion

Revisado el capitulo descriptivo de la solicitud, este no divulga la invencién de manera
suficientemente clara y completa, para que una persona capacitada en la materia pueda
ejecutarla, incumpliendo de esta forma lo establecido en el articulo 28 de la Decision 486
de la Comision de la Comunidad Andina.

Este Despacho destaca que no es posible identificar de forma inequivoca las formas
amorfas mencionadas en la descripcidén. Lo anterior al considerar que si bien se utilizan
multiples pardmetros cémo la densidad promedio, el Tg, D10, entre otros; estos no son
suficientes para poder identificar dichas formas amorfas del compuesto 2-[3-[4-amino-3-
(2-fluoro-4-fenoxi-fenil)pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il]piperidina-1-carbonil]-4-metil4-[4-
(oxetan-3-il)piperazin-1-iljpent-2-enenitrilo.

Asi mismo, este Despacho sefiala que a lo largo de la descripcién no se evidencia el
desarrollo de composiciones farmacéuticas con el compuesto activo reivindicado.

5. Unidad de invencion
Conforme a lo establecido por el articulo 25 de la Decision 486 de 2000 de la Comision

de la Comunidad Andina, la solicitud no cumple con el requisito de unidad de invencién
debido a que se refiere a 2 grupos inventivos al referirse a 2 formas amorfas distintas del
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compuesto 2-[3-[4-amino-3- (2-fluoro-4-fenoxi-fenil)pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-
il]piperidina-1-carbonil]-4-metil4-[4-(oxetan-3-il)piperazin-1-ilJpent-2-enenitrilo.

Los grupos inventivos estan definidos por las siguientes caracteristicas esenciales:

e Grupo inventivo 1: Una forma solida amorfa del compuesto (l) caracterizada por
una densidad aparente promedio entre 300 kg/m3 (0,3 g/cc3) y 700 kg/m3 (0,70
g/cc), y una temperatura de transicion vitrea (Tg) entre 93 °C y 97 °C a una
humedad relativa del 0 %. (reivindicaciones 1 a 7, parcialmente Reiv. 14).

e Grupo inventivo 2: Una forma solida amorfa del compuesto (l) caracterizada por
una distribucion del tamafio de particula himeda con un valor D10 entre 5 umy 6
pum o un valor D10 entre 1 um y 2 um (reivindicaciones 8 a 13, parcialmente Reiv.
14).

De acuerdo con lo anterior, se sugiere presentar las solicitudes divisionales que considere
necesarias, o limitar la solicitud inicial a una sola invencion, eliminando de ella las otras
invenciones. En este Ultimo caso, de seleccionar un grupo inventivo diferente al estudiado
en este Oficio, se aclara al solicitante que debe realizar el pago del examen de
patentabilidad.

Por consiguiente, la presente busqueda del estado de la técnica y el examen de
patentabilidad fueron realizados para el primer grupo inventivo citado.

6. Determinacion del Estado de la Técnica

Grupo inventivo 1:

La fecha para determinar el estado de la técnica es el 20 de diciembre de 2019, que
corresponde a la fecha de presentacion de la solicitud de prioridad.

Consultadas las fuentes de informacion con que se cuenta, se encontré el siguiente
documento que anticipa el objeto de esta solicitud:

item Documento Titulo Fecha de publicacién
“Pyrazolopyrimidine compounds as
D1 | wo2014039899 kinase inhibitors” 13 de marzo de 2014
D2 Brittain, H.G. Polymorph|srsnoll?d2,r11armaceutlcal 2009

D11 divulga inhibidores de BTK, especificamente el compuesto 2-[3-[4-amino-3-(2-fluoro-
4-fenoxi-fenil)pirazolo[3,4-D]pirimidin-1-il]piperidina-1-carbonil]-4-metil-4-[4-(oxetan-3-
ilpiperazin-1-iljpent-2-enenitrilo (ejemplo 31).

D22 divulga la importancia del polimorfismo en el desarrollo de compuestos
farmacéuticos. Ensefia la existencia de diferentes estructuras cristalinas de una
sustancia, que hacen que los sélidos exhiban una variedad de propiedades fisicas, asi
como métodos utiles para obtener distintos polimorfos de un compuesto dado (Pag. 1, 2,
15). (Resumen).

7. Examen de Patentabilidad

1https://patents.google.com/patent/W02014039899A1
2Brittain, H.G. (2009) Polymorphism in pharmaceutical Solids, Informa Healthcare, 2nd edition, pp 1-229
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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 continuacion el analisis de los requisitos

de patentabilidad.

7.1.Nivel Inventivo

Teniendo en cuenta lo sefialado en el articulo 18 de la Decision 486 de 2000 de la
Comision de la Comunidad Andina, la reivindicacién independiente 1 (NC2022/0008023
del 21 de enero de 2026) refiere a: “Una forma sélida amorfa del compuesto (I) (...)". A
continuacion, se presenta la tabla comparativa entre el objeto reivindicado y los

documentos encontrados en el estado de la técnica:

CARACTERISTICAS
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(Ejemplo 31)

ESENCIALES D1 D2
Una forma sélida amorfa del Ensefia la importancia de las
compuesto (1) Compuesto ejemplo 31 formas sélidas en la industria
farmacéutica y como varian sus
propiedades fisicoquimicas tales
OQ OQ como estabilidad, higroscopia,
N, solubilidad, entre otras; las
WHe ¥ AL F cuales influyen en la
N ;IN - biodisponibilidad del compuesto
N

(Péag. 2; Pag. 3, Tabla 2)

caracterizada por una densidad
aparente promedio entre 300
kg/m3 (0,3 g/cc?) y 700 kg/m3
(0,70 g/cc), y una temperatura de
transicion vitrea (Tg) entre 93 °C
y 97 °C a una humedad relativa
del 0 %.

Ensefia diversas técnicas
analiticas que permiten la
caracterizacion formas sélidas
de compuestos incluyendo las
formas amorfas (Pag. 318-340,
587)

D1 es considerado como el estado de la técnica mas cercano a la invencion definida en
la reivindicacion 1, ya que divulga compuestos que son inhibidores de la tirosina quinasa,
en particular inhibidores de la tirosina quinasa de Bruton (BTK), y por lo tanto son Utiles
para el tratamiento de enfermedades tratables mediante la inhibicion de las tirosin-
guinasas, como el cancer y las enfermedades inflamatorias. Particularmente, divulga el

compuesto del ejemplo 31. (Resumen, Ejem. 31)
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La diferencia entre la invencion definida entre la reivindicacion 1y el compuesto divulgado
en D1, consiste en que se menciona la forma amorfa del compuesto 2-[3-[4-amino-3- (2-
fluoro-4-fenoxi-fenil)pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il]piperidina-1-carbonil]-4-metil4-[4-
(oxetan-3-il)piperazin-1-iljpent-2-enenitrilo caracterizado los valores de densidad, y de
temperatura de transicion vitrea especificamente mencionados.

No se evidencia un efecto asociado al mencionar la forma amorfa del compuesto 2-[3-[4-
amino-3- (2-fluoro-4-fenoxi-fenil)pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il]piperidina-1-carbonil]-4-
metil4-[4-(oxetan-3-il)piperazin-1-iljpent-2-enenitrilo caracterizado por los valores de
densidad y temperatura de transicién vitrea especificamente mencionados. Lo anterior al
considerar que D1 también ensefia el mismo compuesto con actividad cémo inhibidor de
la tirosina quinasa, particularmente BTK. (Resumen, Compuesto 31)

Por lo tanto, el problema técnico objetivo que pretende resolver esta invencién se puede
formular asi: ¢ Como modificar el compuesto conocido en D1 para proporcionar una forma
amorfa?

Sin embargo, emplear distintas formas sélidas de un compuesto activo ya esta divulgado
en D2, que ensefia como las diferencias en las redes cristalinas de sélidos con actividad
farmacoldgica son responsables de variaciones en las propiedades fisicoquimicas como
conductividad, higroscopicidad, temperatura de fusion y sublimacién, entalpia, presion de
vapor, estabilidad, habito cristalino, dureza, solubilidad, compactibilidad, entre otras; por
lo tanto la variacion en las propiedades de las fases cristalinas tienen un efecto sobre el
procesamiento, la formulacion y la disponibilidad de medicamentos. (...) Los sélidos
amorfos son una parte integral de la investigacion y el desarrollo farmacéuticos y, por lo
tanto, es esencial comprender los sélidos amorfos en relacién con los sélidos cristalinos
y los liquidos. Esto resulta evidente cuando un farmaco se hace intencionadamente
amorfo para aumentar la biodisponibilidad, o cuando un polimero amorfo o un excipiente
se incorporan deliberadamente a un producto farmacéutico para aportar elegancia y
mejorar el rendimiento o la estabilidad. (P4g. 1-4, pag. 587 de D2)

En consecuencia, la persona normalmente versada en la materia estaria motivada a
incluir e identificar formas amorfas del compuesto 2-[3-[4-amino-3- (2-fluoro-4-fenoxi-
fenil)pirazolo[3,4-d]pirimidin-1-il]piperidina-1-carbonil]-4-metil4-[4-(oxetan-3-il)piperazin-
1-il]pent-2-enenitrilo de acuerdo con las ensefianzas de D2, en el compuesto de D1, para
asi llegar al objeto de la reivindicacion 1. Por lo cual se considera obvia.

Las reivindicaciones dependientes 2 a 7 no menciona alguna caracteristica que, junto
con las caracteristicas de la reivindicacion independiente, aporte nivel inventivo al
producto de la reivindicacion 1, por lo cual se considera que no tiene nivel inventivo.

De igual manera, se resalta que la composicion farmacéutica reclamada en la
reivindicaciéon 14 tampoco tiene nivel inventivo porque Composicion farmacéutica que
comprende una forma soélida amorfa del compuesto (I) segun cualquiera de las
reivindicaciones 1 y un excipiente farmacéuticamente aceptable., se puede derivar de
manera obvia bajo las ensefianzas de D1 y D2 (D1: ejemplo 31, resumen— D2: Pag. 2;
Pag. 3, Tabla 2, pag. 587), y porgue no se evidencia algun efecto técnico logrado por la
composicion reivindicada.

8. Conclusién

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

Reivindicaciones

ftem Documento
afectadas

Requisito que afecta
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D1 WO02014039899 1-7,14 Nivel inventivo
D2 Brittain, H.G. 1-7,14 Nivel inventivo

9. Respuesta a los argumentos del solicitante

Argumentos con respecto a la modificacion del capitulo reivindicatorio:

“(...) Se modifica el texto a fin de no incluir expresiones que son consideradas imprecisas
tales como «menor que» y «mayor que», sustituyéndolas por rangos numéricos
concretos, claramente delimitados. (...) Las formas soélidas del Compuesto (I) se definen
expresamente como formas solidas amorfas, caracterizadas mediante parametros fisico-
guimicos objetivos, tales como densidad aparente promedio, temperatura de transicion
vitrea (Tq), distribucion del tamafio de particula y niveles de solventes residuales. (...) No
se incluye las anteriores reivindicaciones 8 y 15 a 35, reorganizando la numeracion y
dependencias, a fin de asegurar claridad, concisiébn y unidad inventiva. (...) La
reivindicacion de composicion farmacéutica se limita a una estructura clara: forma soélida
amorfa del Compuesto () + excipiente farmacéuticamente aceptable, eliminando listados
excesivamente amplios."

Este Despacho acepta la modificacion de del capitulo reivindicatorio presentada bajo el
radicado NC2022/0008023 del 21 de enero de 2026.

Argumentos con respecto a la claridad

“(...) El Solicitante respetuosamente discrepa de que alguna de las reivindicaciones
pendientes carezca de claridad. Sin embargo, con el Unico fin de avanzar en el tramite y
sin aceptar los méritos de las objeciones, se han modificado las reivindicaciones para no
incluir las expresiones «menor que» y «mayor que». Ademdas, se ha modificado la
reivindicacion independiente 1 para mencionar una «forma soélida amorfa del compuesto
(N» que se caracteriza «por una densidad aparente promedio entre 300 kg/m3 (0,3 g/cc)
y 700 kg/m3 (0,70 g/cc), y una temperatura de transicion vitrea (Tg) entre 93 °Cy 97 °C
a una humedad relativa del 0 %». La reivindicacion independiente 9 (renumerada como
reivindicacion 8) se modifica para referirse a una «forma sélida amorfa del compuesto (1)»
gue se caracteriza «por una distribucién del tamafio de particula hUmeda con un valor
D10 entre 5 ym y 6 um o un valor D10 entre 1 um y 2 um» (...) Dado que las formas
soélidas del compuesto (I) de las reivindicaciones independientes 1 y 9 (renumeradas
como reivindicaciéon 8) son amorfas, los datos de difraccién de rayos X no son relevantes
para su caracterizacion. Las reivindicaciones independientes modificadas recogen
paradmetros técnicos claros que caracterizan las formas sélidas reivindicadas. (...) |
término «excipiente farmacéuticamente aceptable» es bien conocido en la técnica.
Ademas, la presente solicitud incluye definiciones del término, asi como ejemplos no
limitativos del mismo (véase, por ejemplo, la pagina 12, péarrafo [59]; la pagina 88,
parrafos [293]-[294]; y la pagina 90, parrafo [301] de la publicacion internacional PCT WO
2021/127231). Ademas, la composicion de la reivindicacion 36 se identifica claramente
por los componentes citados y comprende «una forma sdlida amorfa del compuesto (1)
segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a 13» y «un excipiente farmacéuticamente
aceptable», lo que seria claramente comprensible para una persona experta en la materia
familiarizada con la presente solicitud”

Teniendo en cuenta la modificacion presentada bajo el radicado NC2022/0008023 del 21
de enero de 2026, se consideran las objeciones superadas. Sin embargo, este Despacho
sostiene que tal y como se encuentra caracterizada la forma amorfa del compuesto, por
medio de parametros como la densidad promedio, el Tg, D10, entre otros, no es posible
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caracterizar de manera inequivoca la forma amorfa del compuesto reclamada. Se invita
al solicitante a qué aporte la argumentacion necesaria.

Argumentos con respecto a las objeciones de unidad de invencion

“(...) El Solicitante respetuosamente discrepa. Sin embargo, con el Unico fin de avanzar en
el trdmite y sin aceptar el mérito de la objecidn, no se incluye las anteriores reividicaciones
16 a 35 (correspondientes a los supuestos grupos inventivos 4 a 6 identificados por el
Examinador). Ademas, como se ha indicado anteriormente, la reivindicacion independiente
1 (correspondiente al supuesto grupo inventivo 1) y la reivindicacion independiente 9
(renumerada como reivindicacion 8; correspondiente al supuesto grupo inventivo 2) se
modifican para indicar que la forma sélida es «amorfa». En consecuencia, las nuevas
reivindicaciones 1 a 14 (renumeradas) comparten un elemento técnico comun de ser
amorfas y, por lo tanto, todas pertenecen a un Unico grupo inventivo." (...) De esta manera,
las modificaciones introducidas al pliego reivindicatorio permiten definir un Gnico concepto
técnico inventivo comuan, consistente en: formas soélidas amorfas del Compuesto (1),
caracterizadas por parametros fisico-quimicos especificos, que las distinguen claramente
del compuesto divulgado en el documento WO 2014/039899.”

Al respecto, si bien el solicitante limitd el alcance de la materia incluida en el capitulo
reivindicatorio actual presentado el 21 de enero de 2026 bajo el numero
NC2022/0008023, este Despacho aun encuentra qué se estan reclaman 2 grupos
inventivos puesto qué al parecer se estarian reclamando 2 formas amorfas distintas del
mismo compuesto. En consecuencia, este Despacho estudia el grupo inventivo 1,
correspondiente al compuesto amorfo incluido en las reivindicaciones 1 a 7, y parcialmente
la reivindicacién 14.

Argumentos con respecto a las objeciones de suficiencia

"(...) El Solicitante respetuosamente discrepa. Sin embargo, con el Unico fin de avanzar
en el tramite y sin aceptar el motivo de la objecion, se han modificado las reivindicaciones
independientes 1 y 9 (renumerada como reivindicacion 8) para identificar una forma sélida
especifica con identificadores técnicos, es decir, indicando que la forma sélida es «amorfa»
y se caracteriza por «una densidad aparente promedio entre 300 kg/m3 (0,3 g/cc) y 700
kg/m3 (0,70 g/cc), y una temperatura de transicion vitrea (Tg) entre 93 °C y 97 °C con una
humedad relativa del 0 %» (para la reivindicacion 1), o por «una distribucion del tamafio de
particula humeda con un valor D10 entre 5 um y 6 um o un valor D10 entre 1 umy 2 pm»
(para la reivindicacion 9, renumerada como reivindicacién 8). Las reivindicaciones
renumeradas 2-7 y 9-14 dependen en Ultima instancia de las reivindicaciones actuales 1y
8. (...) Las propiedades beneficiosas de las formas sélidas reivindicadas del compuesto (I)
se describen en los ejemplos de la presente solicitud, al igual que los procesos de
preparacion de las formas sélidas reivindicadas. Véanse, por ejemplo, los péarrafos [5]-[10]
y los ejemplos 8-10 de la publicacion PCT WO 2021/127231. También se describen
composiciones farmacéuticas que incluyen las formas solidas reivindicadas. idem, parrafos
[292]-[302]. Por lo tanto, una persona con conocimientos normales en la materia y
familiarizada con la presente solicitud comprenderia que la descripcion proporcionada por
la presente solicitud describe suficientemente el objeto reivindicado en las reivindicaciones
pendientes (...) la descripcion permite comprender claramente el problema técnico
abordado, esto es, la necesidad de disponer de formas sélidas del Compuesto (I) con
propiedades fisico-quimicas adecuadas para su fabricacion, formulacion y uso terapéutico,
asi como la solucion propuesta y sus ventajas frente al estado de la técnica, en particular
en términos de estabilidad, control de disolventes residuales y viabilidad para procesos
reproducibles y escalables."
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Al respecto, este Despacho no encuentra los argumentos persuasivos y mantiene la
objecién. Se destaca qué a lo largo de la descripcion no se evidencia el desarrollo de
composiciones farmacéuticas con el compuesto activo reclamado, razén por la cual se
mantiene la objecion. Asi mismo, se destaca qué con los parametros brindados, no es
posible caracterizar e identificar de manera inequivoca la forma amorfa del compuesto
objeto de la solicitud.

Argumentos con respecto a las objeciones de novedad

“(...) la reivindicacién independiente 1 se refiere a una «forma solida amorfa del
compuesto (I)» que se caracteriza «por una densidad aparente promedio entre 300 kg/m3
(0,3 g/ccd) y 700 kg/m3 (0,70 g/cc), y una temperatura de transicion vitrea (Tg) entre 93
°Cy 97 °C a una humedad relativa del 0 %». La reivindicacion independiente modificada
9 (renumerada como reivindicacion 8) se refiere a una «forma solida amorfa del
compuesto (I)» que se caracteriza «por una distribucion del tamafio de particula himeda
conunvalor D10 entre 5 umy 6 um o un valor D10 entre 1 umy 2 um». La reivindicacion
36 (ahora reivindicacion 14) depende de estas reivindicaciones independientes.

La densidad aparente promedio refleja la cantidad de espacio que ocupa una cantidad
determinada de material. La densidad aparente promedio puede afectar al
comportamiento de un material durante las operaciones de procesamiento (por ejemplo,
la mezcla y la compactacion). En algunos casos, la densidad aparente promedio puede
influir en la seleccion de un procedimiento de formulacién para un material durante el
desarrollo farmacéutico (véase, por ejemplo, la pagina 42, parrafo [89] de WO
2021/127231).

La temperatura de transicion vitrea (Tg) se obtiene a partir del analisis DSC de formas
sélidas, que se mide a un porcentaje especifico de humedad relativa (HR) y temperatura
(véase, por ejemplo, id. en la pagina 103, Tabla 6).

El tamafio de las particulas esta relacionado con varias propiedades relevantes para el
procesamiento farmaceéutico, como la forma de las particulas, la superficie y la porosidad.
La distribucion del tamafio de las particulas de un API (ingrediente farmacéutico activo)
puede afectar a las propiedades generales, el rendimiento del producto, la procesabilidad
y la estabilidad del API. Por ejemplo, la distribucion del tamafio de las particulas puede
afectar a las tasas de disolucion y absorcion del API, asi como a la consistencia del
producto. Para algunas aplicaciones farmacéuticas, es preferible un tamafio de particula
mas pequefo (véase, por ejemplo, id. en la pagina 46, parrafo [101])

Ademas, la solicitud proporciona datos comparativos que demuestran que las formas
sélidas conocidas por D1 tienen parametros diferentes en comparacion con las formas
sélidas reivindicadas del compuesto (I). En particular, en las tablas 3, 4 y 6 de la
descripcion, hay datos comparativos que demuestran que la distribucion del tamafio de
particula hiumeda, la Tg y la densidad aparente promedio de las formas solidas
reivindicadas del compuesto (I) son diferentes de las del compuesto descrito en D1
(Ejemplo 31, pags. 86-87 en D1: denominado comparativo 2 en la solicitud tal y como se
presentd, con una densidad aparente media de 0,20 g/cm3, una Tg de 90,1 °C y un
tamafio de particula humeda de 56,9 um para D10).

Esta diferencia fue reconocida por la Administracion Internacional de Busqueda (ISA) en
la Opiniébn Escrita para PCT/US2020/065689 emitida en el Informe Preliminar
Internacional sobre Patentabilidad (IPRP) publicado el 17 de mayo de 2022, citando el
mismo documento que D2 en referencia a las reivindicaciones originales 1-26 y 47-50.
En el IPRP, la ISA concluy6: «La solicitud proporciona datos comparativos que
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demuestran que las formas sélidas conocidas por... D2 tienen parametros diferentes en
comparacion con las formas sélidas actuales de las reivindicaciones 1 y 14» y, por lo
tanto, «las reivindicaciones actuales 1-26 se consideran novedosas con respecto a...
D2». IPRP en el punto 2, hoja 3 (énfasis afadido)"

Teniendo en cuenta la modificacion presentada bajo el radicado NC2022/0008023 del 21
de enero de 2026 y los argumentos presentados se consideran las objeciones de
novedad superadas. En consecuencia, este Despacho se permite trasladar el documento
D2 que en conjunto con las ensefianzas de D1 afectaria el nivel inventivo de la solicitud.

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, o0 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,
deberd 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, serd 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.

-,jj vha SHtha ?‘L.‘."[l:;w-l,- #{

Nubia Milena Pinzon Ibafiez
DIRECTORA DE NUEVAS CREACIONES (E)
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INFORME DE BUSQUEDA
EXAMEN DE PATENTABILIDAD

Solicitud No. Examen de patentabilidad
NC2022/0008023 1° 2° X 3° Revoca
Solicitud Internacional No. Fecha solicitud internacional: (DD/MM/ANO)
PCT/US2020/065689 17 de diciembre de 2020
Fecha de detergg?f/:l\éﬂr;:ﬂstggjo de la técnica Prioridad Presentacion
20/12/2019 X

Solicitante

PRINCIPIA BIOPHARMA INC.

Reivindicaciones que no son objeto de busqueda por:

Art. 14

- Art. 15

- Art. 20 -

Art. 25 (Falta de unidad de
invencion)

8-13

CRITERIOS DE BUSQUEDA

Reivindicaciones objeto de bisqueda

1-7, 14

Palabras clave utilizadas

BTK, Bruton’s tyrosine kinase, amorphous, 2-[3-[4-amino-3-(2-
fluoro-4-phenoxy-phenyl)pyrazolo[3,4-d]pyrimidin-1-yl]piperidine-
1-carbonyl]-4-methyl-4-[4-(oxetan-3-yl)piperazin-1-yl]pent-2-

enenitrile
e )
NH,
Por estructura F
N~ Sy
LA N
N

N@\ NC\\LN/"‘\
N N <o

Clasificaciones utilizadas para la busqueda

CIP:

[a}
AB61P 37/00, CO7D 487/04, A61K 31/519

CPC:

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

Informes de o L
busqueda / a dgastglrﬁgl;d i Pii?izgccijgn Reivindicaciones Categoria del
B%sati(sjsde N° de patente / /Presentacion /S;é:ggéggs Citas relevantes del estado de la técnica dc;ﬁ:(rjnc;a(g)to
Autor LNP(Y) | (DD/MM/AAAA)
consultadas
SIPI CO7240408 17/04/2015 - - A
WQ02015/127310| 27/08/2015 - - A
ISA CN110483521 22/11/2019 - - A
W02014039899 | 13/03/2014 1-7,14 Resumen, Ejemplo 31 Y
Patbase WO02018154131| 30/08/2018 } ) A
US 10092569 09/10/2018 A
Orbit EP 3500575 26/06/2019 ) _ A
US 2017037005 | 09/02/2017 A
WO 15127310 27/08/2015 A
Origin WQ011153514 08/12/2011 - - A
WQ018033853 22/02/2018 A
STN WO02003016338| 27/02/2013 ) ) A
W02018137681| 02/08/2018 A
Google | piittain, H.G. 2009 17,14 Pég. 2; P4g. 3, Tabla 2 %
Academic

(LNP)

(Y) cita completa literatura no patente

Brittain, H.G. (2009) Polymorphism in pharmaceutical Solids, Informa Healthcare, 2nd edition,

pp 1-229
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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.

“T" Documento publicado en fecha posterior a la de presentacién 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 comprensién del principio o
teoria en que se basa la invencion, o para demostrar que el razonamiento

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

dudas acerca de una reivindicacién 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 estard acompafiado por otra letra que indique la “Y” Documento particularmente relevante; la invencion 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 combinacion resulta evidente para un experto en la materia.
internacional pero con posterioridad a la fecha de prioridad
reivindicada.

Fecha del reporte de busqueda: (06/02/2026)

Pagina 11 de 11
Sefior ciudadano, para hacer seguimiento a su solicitud, la entidad le ofrece los siguientes canales: MNuestro aporte es
Teléfono en Bogotd: 601 592 04 00 - Linea gratuita a nivel nacional: 01 8000 910 165 - fundamental al usar menos
Direccidn: calle 24 #7-43 local 108, Bogotd D.C., Colombia - Teléfono: 601 587 00 00 - papel contribuimos con el

www.sic.gov.co — e-mail: contactenos@sic.gov.co — medio ambiente



