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Sefiora Jefe de la 4 02 DIVISTON D€ IEWS (REACILSES

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencia de Industria y Comercio
E. S. D.
TRAMITE: 002 EVENTO: 001 ACTUACION: 538
Referencia : Expediente No. 00-050.179
. Asunto : Solicitud de patente para “TRIFLUORBUTENOS
NEMATICIDAS Y PROCESO PARA LA OBTENCION
DE LOS MISMOS"
. Solicitante : NIHON BAYER AGROCHEM K.K.
Fecha de solicitud : 5 de julio de 2000 -
Publicada en : la Gaceta No. 521 del 30 de octubre de 2002
1. Yo, Emilio FERRERQ, identificado como aparece al pie de mi fima,

actuando como apoderado en el asunto de la referencia, atentamente
solicito se efectie el examen de patentabilidad de la solicitud en referencia
segln lo establecido en el articulo 44 de la Decisién 486 de la Comisién de la
Comunidad Andina. Para tal efecto presento junto con este escrito el recibo
. No. 03-26,208 por valor de $335.000.00, que comresponde.a la tasa fijada
segun lo dispuesto en la resolucién No. 41687 del 24 de diciembre de 2002.

. 2. Ruego atentamente a la Sefiora Jefe se sirva ordenar que se anexe
este recibo, para que se efectie dicho examen y se continde con el tramite
de la solicitud.

Bogotd, 25 ABR 2003

Sefiora Jefe, 2 . [
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EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929

COLO 08733 801 0033
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(54) Title: PESTICIDAL POLYHALOALKENE DERIVATIVES
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(57) Abstract

Polykaloalkene compounds of formula (T), wherein X is sulfur, oxygen, nitrogen or methylens, Y! and Y2 independ-
ently are fluorine, chlorine or bromine, Z is hydrogen or the same a3 Y! or Y2, and n is 1-4; provided that: (A) when X is
sulfur, thnWMManMMMMMMWLM
substitnted thisdiszolyl, optionslly substituted cxadiazolyl or 3,4.4- mﬂunro-!-hnmylmutbml-mahyl (B) when X is
omRnC(O)lehmklupuﬂuMLopumﬂlynhdmﬁedphmyLopumﬂy thienyl, optionally
substituted forsnyl, optionally mubstituted pyrrolyl or dihydrothiszolylthiomethyl; (C) whea X is mitrogen, R taken with
the nitrogen s an Isothiocyenate, succinimide or saccharine group; and (D) when X is methylene, R is hydroxy. The com-
pounds axhibit activity cgainst plant nematodes nad helminths that are indicators of anima! anthelminric sctivity and
therefore are neeful in agriculture and veterinary practice.
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PESTICIDAL POLYHALOALKENE DERIVATIVES

This invention relates to pesticidal polyhalo-
alkene derivatives and use for combatting infeatations
of nematodes in moil and in plant systems, particu-
larly agricultural crops, and for combaktting plant-
destructive diseasese causad wholly or in part by nema-
todes. The invention further concerns anthelmintic
applications of the compounds.

U.8, Patent 3,513,172 -~ Brokke and divisional
patants thareof diaclose nematicidal trifluorcbutanyl
derivatives of the formula

cm-Cszcﬂz-R .
where R 1s sslected from various substituents includ-
ing some hetarocyclics such as 2-thio-4-alkylthia-
zolyl. These and other patents reflect ongoing
efforts of industry and governmental agencies to find
and commercialize chemicals for combatting nematodes
and nematode-induced plant diseases, to thereby reduce
the substantial aconomic losses resulting from
nenatode infestations.

A new clasa of polyhaloalkene derivativaes has now
been found having high nematicidal activity and good
goil mobility. 1In adqition. the compounds exhibit
control of a variety of nematodes, and in some cases
systeuic activity. The compounds also are effectivae
against helminths that are indicators of animal
anthelmintic activity.

The novel nematicidal compounds of the invention
are polyhaloalkene derivatives of the formula (I):
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wharein X is sulfur, oxygen, nitrogen or methylens,
y! and Yz independently are fluorioe, chlorine or
bromine, 2 1s hydrogen or the =ama as Yl or Yz.

and n is 1-4, preferably 1 or 2; provided that:

{A) when X is sulfur, R is thiazolyl, optionally
substituted thieayl, optionally substituted thia-
naphthyl, optionally subatituted thiagolinyl, cption-
‘lly substituted thiadiazolyl, optionally substituted
oxadlarolyl or 3,4,4-trifluoro-3-butenyloxycarbonyl-
methyl;

{B) when X is oxygen, R is c(o)nl wherein R}
is parfluoroalkyi, optionally substituted phenyl,
optionally substituted thieayl, optionally substituted
furanyl, optionally substituted pyrrolyl or dihydro-
thiazolylthiomsthyl:

(C) when X is nitrogen, R taken with the nitro-
gan is .an isothiocyanate, succinimide or saccharine
group; and -

(D} whea X is methylene, R is hydroxy.

Other aspects of the invention include methods of
controlling nematode populations and arresting plant
and animal diseases causad by nematodes and helmintha,
and nematicidal and anthelmintic formulations based on
the polyhaloalkane derivatives. Typical nematodes
apeciss controlled in accordance with tha invention
are the root-knot, stuat, lesion, cyst and C. oliganl
nenatodes,

In subclasses A and B of the compounds of formula
1 abova, available carbon atoms of the heterocyclic
ringe other than thiazolyl optionally may be substi-

tuted with any group or groups which are non-~destruc~

PCT/US86/01284
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wherein R” is alkyl, haloalkyl, aryl, aryl-

alkyl, aryloxzyalkyl, arylthiocalkyl, heterocyclo-

alkyl, arylalkenyl or alkynyl (cz-cll).

Aryl and the hetarocyclea described in (3) and
{4) above ars optionally substituted with one or more
groups selacted independently from halogen, alkyl,
haloalkyl, alkoxy, haloalkoxy, cyano, nitro and
phanyl. Aryl and the haterocycles described in (5)
above are optionally substituted with one or more
groups salacted independently from halogen, alkyl,
alkoxy, nitro, amino, hydroxy, acetyloxy and

alkylaminocarbonyloxy.
(6) = is a thiazolyl group.
Byathesis

The compounds of formula I are prepared in a
known manner. For example, a polyhaloalkena such as
4-bromo-1,1, 2~trifluoro-l-butene is reacted with a
marcaptothiazole (prepared by reaction of thiazole and
elemental sulfur) or mercaptothiazoline in a reaction
aolvent medium containing sodium ethoxide to form the
thiazolyl or thiothiazoline derivative of thea poly-
haloalkene. Exampless 1, 2, B-14, 16 and 17 below are
reprasentative of this-and other reaction schemes for
synthesis of the subclass A compounds of formula I
(X = sulfur). Compounds of formula I wherein X is
oxygen (subclass B) may be prepared as described in
Examples 3 and 4. B8imilarly, the subclaas C (X =
nitrogen) and subclass D compounds (X = -Cﬂz-) ars
prepared as described in Examples 5 and 6 (subclass C)
and 7 {(subclass D).

Other polyhaloalkenss may be used in known ways
to prepare other compounds of formula I. For example,
trifluoroathylens can ba chain-sxtended with methyl
dibromide and ths 1, 3-dibromo-l,1,2-trifluoropropane
product then reacted with a mercaptan to form a thio

PCT/USB6/01284
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intermediate. The intermediate ie then dehydrchalo~-
genated, as follows, wherein "BP" is benzoyl peroxide
and "DBU" i=s 1.a-diasabicyclots.4.0]6ndec-7-cne
catalyat, ag described by Tarrant and Tandon, J. Org.

5 Chem. 34(4), 864 (1969):
CE,Br, + F,C = CHF _;P__+ BrCH,CHFCT Br

- o

A 4

13 E:\>_ 8 — c'zI -0 S5 E:\>i-s —— CH,CHFCE,Br

Dihalopropene derivatives within the scope of
formula I may-be prepared by ths following gensral
reaction, wherein !1 and Yz are as defined above

and one of !1 and Yz also may be hydrogen:
20
1 ”’!1
CH,Br, + /S = cu, > BrCH,CH,C
b ' ar Y
25
| S>~—!E
30 1
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Trihalopropens derivatives also may be prapared
in a manner and reaction similar to the Tarrant and
Tandon schems to form other compounds of formuyla I,
wherein !l, Yz and Z are as defined in formula I:

5
@ o3
Cﬂzntz + z\/C = &H T——} .I.rCﬂztﬂf\/‘:
L k 4 5
|
e
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Mathods of preparing propeneas, butenes and other
alkenes having nixed halogen substituents and there-~
fore useful in the invention for preparing compounds

25 of formula I are described in a Ph.D. thesis of M. A.
Lillyguist, University of Plorida (1955), pages 9, 39,
59 and 60. It will be apparent, tharefore, that the
polyhaloalkenes and heterocyclic or other compounds
used to prepare thes compounds of formula I generally

30 are known materials or can be synthesized by known
procedures. .

The following examples further describe methods
of preparing the compounds of the lavention. 1In the
exanples all parts and parcentages are by welght and

35 all temperatures ara °“C unless otharwise stated. The
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products of Examples 1-9 correspond to compounds 1-9
listed in Tables 1 and 1lb. Examples 10-17 identify
the tabnlated compounds to which thay relate.

Example 1
2-(3,4,4-Triflucro-3-butanylthio)-
4,5-dihydrothiazole

" Sodium eéthoxide was prepared by stirring 0,25
graa (0.0l1 mole) of sodium metal in 30 unl of absolute
athanol. To this was added 1.2 grams (0.0l mole) of
2-mercaptothiazoline. The reaction mixture was
stirred for one hour and ths axcess ethanol was
ranoved under reduced prassura. The residue was dis-
solved in 35 ml of methyl ethyl ketone and 2.0 gramp
(0.01 mole) of 4-bromo-1,l,2-trifluoro-l-butena was
added. The reaction mixture was stirred at ambient
temperature for four hours, then concentrated under
reduced pressure to a residue. The residue was X
dissolved in 50 ml of toluene and washed with three 25
ml portions of water. The organic layer was dried
with sodium sulfate and filtered.~ The filtrate was
concentrated under reducsd pressure to give 1.7 grams
of 1-(3,4,4-trifluoro-3=butenylthio)-4,5-dihydrothia-
gole as an oil. The amr and the ir spectra ware
coneistent with the proposed structure.

Example 2
5-Methylthio—-2-(3,4,4-trifluoro-
3-butenylthio) -1, 3,4~-thiadiazole

A solution of 2.0 grams (0.012 mole) of 2-mer-
capto-S=methylthio-1,3,4~thiadiazole in 25 nl of
distilled acetone was added to a stirred mixture of
0.84 gram (0.006 mole) of potassium carbonate and 0.2
gram (0.001 mole) of potassium iodide in 25 al of
distilled acetone. With continued stirring 2.2 grams
(0.012 mole) of 4-bromo-1,1,32~trifluoro-l-butens was
added dropwise. Upon completion of addition the resac-
tion mixture was heated under reflux for four hours.
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pitated. The s0lid was collaected by filtration to
yleld, when dried, 14.9 grams of 4-chlorophenylacetic
acid hydracide; m.p. 159-161°C., Tha nmr spectrum was
consistent with the proposed structure.

(C) A stirred solution of 7.0 grama (0.038 wola)
of 4-chlorophenylacetic acid hydrazide, 3.0 grams
(0.039 mola) of carbon disulfide and 2.8 grams (0.050
mole) of potassium hydroxide in 10 ml of water and 200
ml of ethanol was haated under reflux for four hours.
The ethanol was removed under reduced prassurs. Tha
concaentrate was taken up in water and the mixture
washed with diethyl sthar. The aguecus layer was
acidified with aqueous 5% hydrochloric acid and then
was extracted with diethyl ether. The extract was
dried with magnesium sulfate and filtered. " Tha
filtrate was concentrated under reduced pressure to
yleld 3.9 grams of 2-(4-chlorophenylmethyl)-5-mer-
capto-1, 3,4~oxadiagole; m.p. 115°C, The nmr spectrunm
was consistent with the propaosed structura.

{D) 1In a manner analogous to Example 2, 2.4
grams (0.01l mole) of 2-(4~chlorophenylmethyl)-
S-mercapto-l, 3, 4~oxadiazole, 2.0 grams (0.0ll mole) of
4-brouo-1,1, 2-trifluoro-1-butens, 1.5 grams (0.011
mole) of potassium carbonate and 0.5 gram of potassium
lodide wers reacted in 45 ml of acetone. . The yleld of
2-(4-chlorophenylmethyl)~5-(3, 4, 4-trifluoro-3-butenyl-
thio)=-1,3,4-oxadiazole was 1.5 grams as a liquid. The
nur spectrum was consistent with the proposed struc-
tura.

Example 16 (Compound 230)
Syunthesls of 2-{3,4,4-trifluoro-3-
butenylthioc) thiazole

Under a nitrogen atmosphere, a stirred solution
of 2.0 gramns (0.024 mola) of thiazole in 30 ml of dry
tetrahydrofuran is cooled to -65°C and 16 ml of 1.55
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molar n-butyllithium is added dropwise. Upon comple-
tion of addition the reaction mixture is stirred for
45 pinutes and 0.8 gram (0.024 mole) of elemental
sulfur is added portionwise. The reaction mixture is
stirred for an additional one hour, the temperaturas
then being adjusted to -60°C, and 4.5 grams (0.024
mole) of 4-bromo-1,1,2-triflucro-l-butens is added
dropwisa. Upon completion of addition the reaction
mizture is stirred for three hours during which time
it is allowed to warm to amblent tamperature. The
solvent is reamovaed under reduced pressure, The raei-
due is dissolved in diethyl ether and washed with two
portions of an aquaous solution saturated with sodium
chloride. The organic layer is dried with magnesium
sulfata and filtered. The filtrate is concentrated
undar reduced pressure to a residual semi-solid. The
seni~solid is subjected to cplumn chromatography on
silica gel. Elution is accomplished with 11l -
hexzane:disthyl sethar, The appropriate fractions are
combined and concentrated under reduced pressure to
give 0.4 gram of 2-(3,4,4-trifluoro-3-butenylthio)
thiazole as an oil. The nar and 1ir spectra are con-
slatent with the proposed structurs.
Example 17 (Compound 231)
Syntheels of 2-(2,3,3-trifluocro-2-
propenylthio)thiazole

(A) A stainless steel autoclave is charged with
50 grams (0.6 mole) of trifluoroathylens, 300 grams
(1.7 moles) of dibromomethans, and 5 grams (0.02 mole)
of banzoyl peroxide. The reaction mixture is stirred
and heated at 100°C for sixz hours, then is cooled to
-70°C. The autoclave is opened and the reaction
mixture fractionally distilled. The appropriata frac-
tions are combined to give 1,3-dibromo-1,1l,2-tri-
£luoropropans.
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Table 1
F
FoC=C-CHaCH2X~-R
Cmpd. No. X R Empirical Formula
1 8 I l CoHgF 18,
H\\‘/
2 8 NI “| C7H7F3N283
N e,
3 o C{0)CF,CF,CF3 CgB4Fi1002
4 o 4-chlorobenzoyl C11HgC1F302
5 | CgHgF 3802
6 N uCug CgH4F3N8
7 CHa OH CgH7F 30
Cl-
8 8

1155w30113wja~-1

CeH4CLr3N282

N
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A compound of formuls (T), or & salt thereof, whereln n s 0, 1 or 2, snd R bs 2 group of formmilas (1) o (XXT), whereir the

8(0

nCHICHICH=CF1
carbon stom), R2, B3, R4, RS and R6 are each independently rydrogen, optionally subtituted

mn-undmmmmmmnnuuummmmn.

alkyl, optimally substituted alkenyl, alkynyl,

MLMMMWWMMLMWMMW

wrylalkyl, optionslly substituted
wylalkouy, optiomally substitoted aryloxyalkyl, optionally substitated
substitnied heteroaryloorynlkyl, haloalkyl, haloalkenyl, haloalkynyl,
nitro, -NR7RE, -NRTCORS, -NR7CSRE,

-OCOR?, -SR7, -SOR7, SOIR7, -alkyISR7,
-OCH2CH2COZRY, -CONRTSOZRS

aryloxyalkyl, optionally substituted
hetcroaryloxyalkyl,
-OOR?, -CONRTRS,
-NHCORTRS, or -NHCERTRE; and R7, RS and RO are each

independently
alkenyl, alkynyl, optionally substitated aryl or optionally substituted arylalkyl, halealkyl, baloalkenyl, haloalkynyl,

mmwwmqﬂmnysmuqmy cptionally substiuted

hetercaryloxy, optionally heteroarylalkoxy, optionally
baloalicenyloxy, haloslicynyloxy, halogen, hydroxy, cyano,

haloalkynyl, haloalkoxy,
-NRICSRE, -NR7S02R8, -N{(SQIRTYBOZRS), -COR7, -CONRTRE, -ulkyICONRTRE, CRTNRA, -COOR7,

optionally substituted

heteroaryl, optionally suhatitoted heternarylakyl,
baloslkyl, kydroxy, cyann, nitro, -NR7RS, -NR7CORS, NR7CSRS, -NR7COORS, -NR7S0IRE, -N(SOZRT)SOZRE),
-alkylCONR7RE, -CR7NRS, -COOR7, -OCOR?, -S0R7, -SO2R7, -alkylSR7, -alkylSOR7, -akylSOIR7, -0S302R7, -
SOZNR7NRS, -SR?, -S0R7, -802R7, -CSNRTRB, -SIRTRERT, -OCH2002R7, -OCH2CH2C02R -alkylICONRTSOZRE,

7, -CONR7S0OZRE,
Trydrogen, optionally substituted alkyl, eptionally substitoted
balogen, or hydroxy.
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(4,4-Difluorobut-3-enylthio)-substituted hetarocyclic or carbocyclic ring
compounds having pesticidal activity

The present invention relates to novel heterocvelic and phenvl derivatives having
nematicidal, insecticidal and acaricidal activity, to processes for their prepararion. to
campositions containing them, and to methods for killing or comtrolling nematode, insect or

According to the present invention there is provided a compound of formula (T), or &
salt thereof, wherein nis 0, 1 or 2; and R is & group of formula () to (XXT), wherein:

the S(OnCH2CH2CH=CF2 group is at least one of R1 (when attached to & carbon
awom), R2, R3, R4, RS or RS;

R1 (when artached to a carbon atom), R2, R3, R4, RS and R6 are each independently
hydrogen, opticnally substitured alkyl, optionally substinsed alkenyl, alkynyi, cycloalkyl,
alkylcycloalkyl, alknxy, alkenylaxy, alkynyloxy, hydroxyalkyl, alkaxyalkyl, optionally
substinted aryl, optionally substituted arylalky); optionally substintted heteroaryl, optionally
substitiited heteroarylalkenxy, optionally substituted heteroaryloxyaliyl, haloaikyl, haloalkenyl,
haloalkynyl, haloalkoxy, haloalkentyloxy, haloalkynyioxy, halogen, hydroxy, cyano, nitro,
-NR7RS, -NR7CORS, -NR7CSRS, -NR7SO2RS, -N(SOZR7Y(SO2RS), -COR7, -CONRTRS,
-alkylCONRTRS, -CR7NRS, -COORT, -OCOR7, -SR7, -SOR7, -SO2R7, -alkylSR7,
-alkyISOR?7, -alkylSO2R7, -OSQZR7, -SOZNR7RS, -CSNRTRS, -SiR7RER9, -OCHZO0ZR7,
-OCH2CH2002R7, -CONR7SOZRS, -alkylOONR7SOZRS, -NHCONR7RS, -NHCSNR7RE,
or an adjacent pair of R1, R2, R3, R4, RS and R6 when taken together form a fised 5- or =
6-membered carbocyclic or heterocyclic ring;

RI (when ttached to & nitrogen atom) is hydrogen, optionally substinted slkyl,
cycloalkyl, alkylcycloalkyl, hydroxyalkyl, alkoxyalkyl, optionally substituted aryl, optionally
substitured erylalkyl, optionally substituted arylomyalkyl, optionally substinuted hetercaryl,
optionally substituted heteroarylalkyl, optionally substituted heteroaryloxyalkyl, halcalkyl,
hydroxy, cyano. nitro. -NR7RR, -NR7CORS. NR7CSRS, -NR7COORS, -NR7SO2RS,
N(SO2R7)(SOZRS), ~COR7, -CONR7RS, -alkylOONRTRS, -CR7NRS, -COOR7, -OCOR7,
-SOR7, -SO2R7, -alkyISR7, -alkylSOR7, -alkylSO2R7, -OSO2R7, -SOZNR7NRS, -SR7,
-SOR7, -SO2R7, -CSNRTRS, -SiR7RER7, -OCH2C02R7, -OCH2CH2002R7,
-CONR7SO2RS, -alkylOCONR7SO2RS. - NHCORTRS, or -NHCSR7RS: and
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VLI18 2-NO2 4H 5-SCH2CH2CH=CF2

VL119 2-SOoF 4H 5-SCH2CH2CH=CF2

VLI20 2-SO2NIR 4H 5-SCH2CH2CH=CF2

Exxmples of compaunds of Formula (VII) acconding to the invention areset = R,

out in Tabie VI I;\ |

R 8 R,

TABLE VI

N R Rd RS

VILl 2SCIRCH2CH=CF2. ' 4H S$H

VI2 2SOCIRCHRCH=CF2  4H S$H '

VIL3 2-SOCIRCIDCH=CF2  4H 5H—/

VIL4 2-SCH2CH2CH=CF2 4CF3 5-H

VILS 2SO2CIRCIRCH=CF2 4-CF3 5H

VIL6 2-SCH2CH2CH=CF2 4CN 5-H

VIL7 2-SCH2CH2CH=CF2 4-00NI2 5H

VI8 2-SCH2CHCH=CF2 4-000CH2CH3 5H

VI9 2-SM2CH2CHCH=CF2  4-0O0CH2CH3 5H

VILI0 2-SCH2CH2CH=CF2 4-000H SH

VIL1l 2-SCH2CHRCH=CF2 4-COOCH2CH3 5Br

VILI2 2-SO2CHRCHRCH-CF2  4-000CH2CH3 S-Br

VIL13 2-SCH2CH2CH=CF2 4-000H SBr

VILI4 2-SCH2CHRCH=CF2 4H 5Br

VILI5 2-SOCH2CHCH=CF2  4H 5Br

VILI6 2SC2CH2CHCH=CF2 4H 5-Br

VIL17 2-SCHR2CH2CH=CF2 4H

VILIS 2SOCH2CH2CH=CF2  4H

VIL19 2SO2CHRCHICH=CF2 4H

VIL20 2-SCH2CHRCH=CF2 4H

VIL21 2-SCH2CH2CH=CF2 4-H

SBEHEEE

VI23 2-SOCH2CHRCH=CF2 4H
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VIL9S 2H

VIS8 2-H
VL9 2H
VIL100 2H
VIL101 2-CH3
VILIG2 2-H
VIL103 2-H
VIL104 2-H
VIL105 2-H
VIL106 2-H
VIL107 2H
VIL.108 2-Br
VIL109 2-O6HS5
VIL110 2-C6HS
VILII1 2-C6HS
VIL112 2-CF3
VIL113 2-CF3
VIL114 2-C1
VIL115 2-C1
VIL116 2C)
VIL117 2ON
VIL118 2-CN
VIL119 2-CONH2
VILI20 2-CONHR2
VILi2! 2-CONH2
VIL122 2-CONI2
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VILIZ3 2-COOCHRCH3
VIL124 2-COOCH3

VILI2S 2-COOH

VIL126 2-F

VILI127 2F

VIL128 2-NI2

VILIZ 2-NO2

VIL130 2-O(4-CN-C614)
VILI31 2-SO2F

VILI32 2-SQ2NID

VILI33 2-82)<5-Q T.ixzole)
VILI34 2-SCH2CHICH=CF2
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACI NES

2020
Bogot4, D.C.,

Doctor (sefior): Oficio N° 4 574

Emillo Ferrero

REFERENCIA: Radicacion No.  00-50179.

Tramite 002.
Evento 001.
Actuacién 430.
Folios 005.

Realizado el examen de patentablilidad de la presente solicitud segun el articulo 45 de
la Decisiébn 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, "art. 45.- Si Ja oficina
nacional competente enconirara que la invencién no es patentable o que no cumple
con alguno de los requisitos establecidos en esta Decisidn para la concesién de la
patente, lo notificard al solicitante. Este deberéd responder a la nolificacién dentro del
plazo de sesenta dfas contados a partir de la fecha de la notificacién. Este plazo podré
ser prorrogado por una sola vez por un periodo de treinta dias adicionales.

Cuando la oficina nacional competente estimara que ello es necesario para los fines
del examen de patentabilidad, podré notificar al solicitante dos o més veces conforme
al pamrafo precedente.

Si el solicitante no respondiera a Ila notificacién dentro del plazo seflalado, o si a pesar
de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesion, la oficina naclonal
competente denegaré la patents.” se notifica el siguiente Concepto Técnico:

1. DOCUMENTOS ESTUDIADOS

e Para el presente estudio se tuvo en cuenta el capitulo descriptivo, folios 86 a
108 y reivindicaciones 1 a 10, folios 100 a 111 anexados como respuesta al
requerimiento formal; lo cual fue aceptado dado que éste no implica una
ampliacién de la solicitud originaimente presentada conforme lo establece el
articulo 34 de la declsion 488 de la Comisién de la Comunidad Andina “art. 34.-
El! solicitanle de una patente podra pedir que se modifique la solicitud en
cualquier momento del tramite. La modificacibn no podré Implicar una
ampliacién de la proteccién que corresponderia a la divuigacién contenida en la
solicitud Inicial.

Del mismo modo, se podra pedir ia correccién de cualquier error material.”.
» Se acepta relvindicacién de prioridad JPHei11-191638 del 8 de julio de 1998.

2. OBJETO DE LA INVENCION
¢ Titulo: Trifluorbutenos nematicidas y proceso para la obtencién de los mismos.

e La Invencién consiste en:

Relvindicaciones 1 a 4. Compuestos de fdrmula (1) tal como se describe en el
folio 109.



3y

Reivindicacién 5: Procedimiento para la preparacién de compuestos de férmula
(1) visible en el folio 108 donde X es un halégeno y n representa 0; caracterizado
porque se hace reaccionar 2-(34,4-difluor-3-buteniltiojtiazol con un agente
halogenante a una temperatura entre 0 y 200°C y con una presién entre 10 y 1000
kPa si es adecuado en presencia de solventes inertes.

Relvindicacién 6: Procedimiento para la preparacion de compuestos de férmula
(I) visible en el folio 110 donde X es un halégeno y n representa 1 6 2;
caracterizado porque se hacen reaccionar compuestos de férmula {Ib) definido en
el folio 110 con un agente oxidante a una temperatura entre 0 y 150°C y a una
presion entre 10 y 1000 kPa, si es adecuado en presencia de solventes inertes.

Reivindicacién 7: Composiclones nematicidas caracterizadas porque contienen
al menos un compuesto de férmula (1) segain las reivindicaciones 1 a 4.

Reivindicacién 8: Un método para combatir neméatodos caracterizados porque
los compuestos de férmula (I) seguin las reivindicaciones 1 a 4 se dejan actuar
sobre los nematodos y/o su habitat.

Reivindicaciones 9: Uso de los compuestos de férmula (l) segun las
reivindicaciones 1 a 4 para combatir neméatodos.

Reivindicacién 10: Procedimiento para la preparacibn de composiciones
nematicidas caracterizado porque los compuestos de formula (I) segin las

reivindicaciones 1 a 4 se mezclan con entendedores y/o agentes de superficie
activa.

% La clasificacidon segun la IPC comespondiente al objeto de la solicitud es
AO01N43/74.

3.REIVINDICACIONES DE USO

El articulo 14 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina establece:
“Los Palses Miembros otorgarén -patentes para las invenciones, sean de producto o
procedimiento, en todos los campos de la tecnologla, siempre que sean nuevas,
tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial.”

En cumplimlento a este articulo se procedid a evaluar la patentabilidad de la
reivindicacién 9 que se refiere al uso de los compuestos de fdrmula (1) en el control de
nemaétodos. En consecuencia de o anterior se considera que en ningin momento la
Decislén estipula que se le otorgue una patente de USO, sino que simplemente se
otorgara el privilegio a las que sean de producto y procedimiento, por lo tanto esta
reivindicacién no es patentable.

4. DETERMINACION DEL ESTADO DE LATECNICA

% La fecha a partir de la cual se realizd la busqueda de anterioridades corresponde al
5 de julic de 1999.

% Con base a lo anterior y la definicion dada en el art. 16.- “Una invencién se
considerara nueva cuando no estd comprendida en el estado de la técnica.
El estado de /a técnica comprenderé todo lo que haya sido accesible al publico por
una descripcion escrita u oral, utilizacién, comercializacién o cualquier otro medio
antes de la fecha de presentacion de la solicitud de patente o, en su caso, de la
prioridad reconocida.

Sélo para el efecto de la determinacién de la novedad, también se considerara
dentro del estado de la técnica, el contenido de una solicitud de patente en tramite
ante la oficina nacional competente, cuya fecha de presentacién o de prioridad
fuese anterior a la fecha de presentacion o de prioridad de la solicitud de patents



que se estuviese examinando, siempre que dicho contenido esté incluido en la
solicitud de fecha anterior cuando ella se publique o hubiese transcurrido el plazo
previsto en el articuio 40.", se realizd [a blisqueda de anterioridades en los archivos
con que cuenta esta Oficina y se encontraron los siguientes documentos
relacionados con la materia de la presente solicitud:

N° DOCUMENTO THULO FECHA DE
PUBLICACION
D1 WO 88/07500 Pesticidal polyhaloalkene derivatives 1086-12-31
D2 WO 95/24403 (4,4-dfuorobut-3-enyithio)-substituted 1995-00-14
heterocyclic or carbocydlic ring compounds having
pesticidal activity

5. EVALUACION DE LOS REQUISITOS DE PATENTABILIDAD

El articulo 14 de la Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina establece
que: “Los Palses Miembros otorgarédn patentes para las invenciones, sean de producto
o de procedimlento, en todos los campos de la tecnologla , siempre que sean nuevas,
tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial.”

En cumplimiento del articulo 14 de la Decisién 486, se procedié a evaluar los requisitos
de novedad, nivel inventivo y aplicacién industrial con el fin de establecer la
patentabilidad de la invencién reivindicada en la solicitud en estudio.

5.1 Evaluacion del NIVEL INVENTIVO

De acuerdo al art. 18.- “Se consideraré que una invencibn tiene nivel inventivo, sl para
una persona del oficio normalmente versada en la materia técnica correspondients,
6sa invencién no hubiese resuliado obvia ni se hubiese derivado de manera evidente
del estado de la técnica.”, se concept(a:

La anterloridad D1 divulga compuestos derivados de polihaloalquenos de férmula (1)
descritos en la pagina 2 de este documento. Especificamente esta publicacién revela
el compuesto 230 (pdgina 23 de D1) en el cual se puede observar que comesponde al
mismo tlpo de sustanclas que se reclaman en la presente solictud con la dnica
diferencia de la sustituclon en la posicién 5 por un halégeno.

La anterioridad D2 ensefla en la tabla VIl compuestos que pertenecen a la misma
familia de las sustancias reclamadas en la presente solicitud. De manera puntual, se
encuentra que los inventores de esta publicacién han ensayado una gran cantidad de
compuestos variando algunos sustituyentes donde el nicleo difiuoro butenil puede
estar unido a un grupo tio, sulfinll o sulfonll y éste a su vez a un anillo tlazol; con lo que
se tienen los compuestos VIl.1 a VIi.3, sin sustitucién en la posicién 5 y luego los
compuestos VIl.14 a VII.18 y de VIl.24 a VII.26 con una sustitucion de un halégeno en
RS.

Se considera que a parir del estado del arte es posible que una persona
medianamente versada en el tema comespondiente pueda derivar los compuestos que
se reclaman ya que si en 1986 era conocido el nicleo basico de los trifluorbutanos con
actividad nematicida, la Inclusién de un atomo de halégeno en el anllio tiazol de estos
polihaloalquenos se puede evidenclar de una manera légica por medio de un andlisis
de D2, Vale anotar que en 1995 este mismo tipo de polihaloalquenos habian sido
estudiados realizando varias sustituciones desde halégenos en la posicién 5 hasta la
variacion de todos los sustituyentes del anillo en las diferentes posiciones. Asi, el
estudio completo de D2 inicia en los compuestos béasicos VII.1 a VII.3 donde no hay
sustitucion hasta la inclusion de diferentes halégenos o de otro tipo de radicales en la
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misma posicion o en otra asl como, el cambio de posiclén en el anillo del
polihaloalquenil.

El estudio realizado en D2 permite obtener una visidn bastante amplia del tipo de
compuestos derivados del nicleo (4,4-difluorobut-3-eniltio)-sustituido) sin que ello
impligue una modificaciéon en el tipo de actlvidad (nematicida). Si bien es cierto, serén
unos mas activos que otros pero también es clerto que estos resultados pueden ser
obtenidos de manera obvia por la persona del oficio a partir de ensayos sisteméticos
convencionales altamente conocidos en el astado de la técnica.

La combinacién de D1 y D2 pone en evidencia que los trifiuorbutenos-tiazol sustituldos
pueden ser derivados del arte ya que antes se hablan ensayado compuestos con el
mismo nicleo en los que precisamente se habla sustituido especificamente esa
posicion por un 4tomo de halégeno.

En conclusién los derivados que se reclaman se podrian derivar de aquellas
sustancias reveladas por D1 y D2 y por ello se considera que, es logico para la
persona del oficio que si la actividad nematicida persiste aun con los cambios o
modificaciones realizadas en el arte entonces intercambiar sustituyentes de manera
sistemadtica en las mismas posiciones hasta encontrar alguna estructura distinta no
supone un salto cualitativo en la formulacion de la regla técnica y por tanto las
reivindicaciones 1 a 4 y 7 relacionadas con los compuestos y la composicion
nematicida no tendrian nivel inventivo.

En cuanto a los procedimientos de preparacion de los compuestos de fédrmula (1)
definidos en las reivindicaciones 5 y 6, es importante anotar que éstos comesponden a
procesos de halogenacion y oxidaclén convencionales conocidos ampliamente por la
persona medianamente versada en el arte técnico comespondiente donde los
intervalos de temperatura y de presién son bastante amplios que practicaments incluye
condiciones muy generales de operacién en las que seguramente axisten posibilidades
donde efectivamente no se lleve a cabo la reaccién. Tal como se presentan, los
procedimientos de preparacién comeaponden a materia que resultaria obvia de deducir
y proponer con el fin de liegar a los compuestos de ias relvindicaciones 1 a 4 por {a
persona del oficio sin que elio implique un salto en la formulacién de la regla técnica
que amerite el privileglo requerido.

Es de informacién basica para el técnico en quimica conocer los medios de halogenar
un anlllo, asi como el de oxidar un &tomo de azufre que se encuentre eén una cadena
de una sustancia orgdnica. En este orden de ideas, se considera que la materia
reclamada es del conocimlento bésico y de conjunto del técnico, es decir que si se
quiere halogenar se utiliza un agente halogenante y si se desea oxidar se selecciona o
86 realiza la reaccién en presencia de un oxidante, obviamente bajo determinadas
condiciones de presion o de temparatura y por tanto no tendrian nivel inventivo, las
reivindicaciones 5 y 6.

Respecto al método para combatir nemétodos de ia relvindicaciéon 8, este método tal
como esta reivindicado no define ninguna condicién o etapa caracteristica diferente a
la forma comunmente utilizada para aplicar un nematicida para que ejerza su accién,
ya que, es obvio que si se quieren combatir nemétodos, lo més légico es que se
aplique un producto que tenga propiedades nematicidas; se considera que tal como se
reivindica no se indican en forma especifica las condiciones especiales de aplicacion
de la composicibn que lo diferencien de los demas métodos convencionales de
aplicacion. Por lo anterior, caraceria de nivel inventivo.

Igualmente ocurre con el procedimiento para ila preparacién de composiciones
nematicidas que consiste en la Gnica etapa o accién de mezclar el principio activo con
los extensores y/o agentes de superficie activa; este tipo de procedimientos resultan
verdaderamente obvios para cualquier persona que desee hacer una composicion.
Vale decir que esta Gnica etapa es la mas ampliamente conocida en el estado del arte
para llegar a una composicién o en el quehacer rutinaric de las formulaciones. En
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consecuencia careceria a todas luces de nivel inventivo, méaxime porque los principios
activos o los compuestos por ningin motivo ni circunstancia caracterizan a las
reivindicaciones de procedimiento de formulacidn del mismo ya que como es de
conocimiento general, los procadimientos se caracterizan por la secuencia de etapas
espaciales y las condiciones especificas bajo las cuales se realicen.

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le Indica que debe dar respuesta dentro del tdrmino de sesenta dias
contados a partir de la fecha de la notificacién de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o sl a pesar de la respuesta
subsistieran los Impedimentos para la concesién, se denegara la patents.

Notifiquese el presente oficlo conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2 literal 8), del
caplitulo quinto del titulo primero de la circular Gnica No. 10 de 2001.

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Jefe de la Divisién de Nuevas Creaciones.

El anterior requerimiento - notificado por fijacibn en lista, de
AR o8







