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El suscrito GERMAN A. CUBILLOS MENDOZA, abogado en ejercicio, con C.C. N°
19°397.479 de Bogota y T.P. N° 38.422 del C. S. de la J. actuando en mi calidad de
apoderada de la sociedad NIHON NOHYAKU CO., LTD., sociedad dnmzcmada en Tokio,
Japén, por el presente.y dentro del término legal mterpongo el recurso de reposicion
conira la Resolucién de la referencia, por medio de la cual se niega la patenie de
invencién del rubro, a fin de que se revoque y en su lugar se conceda el privilegio de la
patente de invencién; de conformidad con los siguientes argumentos y alegatos:

1. De conformidad con el Articulo 34.- El solicitante de una patente podré pedir .
“que se modifique la solicitud en cualquier momento det trémite. La modificacion

no podrd implicar una ampliacion de la prctecczon que correspondena ala

- divulgacion contemda en la solicitud inicial, : | T

Del mismo modo, se podra pedir Ia correccién de cualquier err(}r.- material.”

Avalado por la norma mencuonada presenta nuevo capitu!o rezvmdicatono como

sigue:
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REIVINDICACIONES

1. Un derivado aminoquinazclinona sustituide caracterizado porque
estd representado por la férmula general (I}, © una sal del mismo

con un acido mineral o un aAtomo de metal alcalino:

en donde R es un atomo de hidrdgeno & COCHa
R' es un grupo 3-piridilo;
Y es un atomo de oxigeno,

Z es
-N(R®) =CH (R?) -

(en donde R®y R® es un atomo de hidrégeno),

X es un grupo de i-C3Fy; v n es un entero de valor 1.

2. Una composicidén que comprende como ingrediente activo de 0,01 a
50% por peso de un derivado aminogquinazolinona sustituido o una sal
del mismo segGn se indica en la reivindicacién 1 y un vehiculo

inerte.
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2. En relacién al numeral 2.”"Modificaciones no aceptadas” de la Resolucién recurrida,
dice esta que no se acepta el ultimo pliego de reivindicaciones presentado el 15 de
Septiembre de 2008 (folios 758 y759) porque la reivindicacién 1 incluye nuevamente
el significado —N=CH para Z, el cual fue objetado en los requerimientos de fondo.
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Ello significa que quedan en firme las anteriores modificaciones hechas a esta
solicitud en relacion a las reivindicaciones, es decir, las presentadas el dia tres de
Abril de 2008.

Hemos modificado la presente reivindicacion 1 con limitacion de Xn a 6-i-CsF5.

A partir de esas Ultimas modificaciones, también limitamos la invencién que se
establece en la reivindicacion 1 solo a los compuestos Nos. 200 y 448 segun figura
en las tablas de la presente Descripcion.(VER ANEXO 1)

Renunciémos al compuesto No. 22 porque dicho compuesto tiene N=CH como Z.
(VER ANEXO 2).

Por su parte, la anterior reivindicacion 2 ha sido eliminada, de modo que cualquier
objecién al respecto queda superada.

En relacion al numeral 3 de la Resolucién en mencion, subtitulado “No se cumple
con el articulo 28”:

La presente Descripcion si divulga que se prefieren los compuestos que tienen 6-i-
CaF7 como Xn en comparacion con los otros, tal como se explica a continuacion;

La presente Descripcion sefiala a folio 83 que los compuestos Nos. 6, 18, 22, 26,
184, 200, 204 y 208 demostraron excelente efecto insecticida contra las tres plagas
de insectos probadas, es decir, el pulgdn verde del duraznero (GPA) Green Peach
Afid,(Mizus Persicae), la langosta marrén de arroz (BPH) Brown Plant Hopper
(Nilaparvata Lugens) y la mosca blanca de invernadero(GWF) Greenhouse White
Fly(Trialeourodes vaporarium), mientras que los de los Nos. 14, 38, 78, 86 y 90
fueron eficaces solo contra la mosca blanca de invermnadero, y ademas a menor
grado.

La siguiente tabla resume los resultados de las pruebas insecticidas que se
mencionan arriba en relacion con sus estructuras quimicas, en particular, el
sustituyente en la posicidn 6, es decir “Xn” en el anillo de quinazolina de la férmula

(;
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3.3.

{1}

Compuesto Xn Ri R" Y Z Efecto insecticida
No. _ GPA | BPH | GWF
6 - 6-Br A A A
18 - 6-CoFs A A A
22 6-i-CsF7 N=CH-| A | A | A,
26 _ 6—n~CeF13 A A - A
30 - 6-0OCF, A A A
184 | 6-Br A A A
204 _ 5-n-CsF13 A A A
208 6-OCF, A A A
10 6-i 8 - B-D
14 ~ 6-CF3 - - B-D
38 | 6-OCHF. - = - B-D
78 | 6-COOC,H, -N=CH-|_ _ | T |BD
86 6-Ph - - B-D
90 6-(4-CI-Ph) - - B-D

a: No se describe en la Descripcion )
Debe observarse que todos los compuestos que se describen como insecticidas
contra al menos una de las plagas de insectos probadas, solo los que tienen 6-Br
(Compuestos Nos. 6 y 184), 8-OCF; (Compuestos Nos. 30 y 208) y 6--CsF;
(Compuestos Nos. 22 y 200) como Xn demostraron efecto insecticida Grado A contra
las tres plagas de insectos probadas. Por lo tanto, una persona versada en la técnica
puede dilucidar de estos resultados que al menos los compuestos que tengan 6-Br,
6-OCF3 o0 6-i-CaF7 como Xn deben ser compuestos preferibles de la formula (1).

Al mismo tiempo, la presente Descripcién hace una lista de ‘compuestos especificos
en las Tablas 3 y 4, en los cuales los compuestos que tienen 6-i-C3F7 como Xn son
mas abundantes en nimero:

Las tablas incluyen 27 compuestos (Nos. 22, 278, 178.6, 200, 426, 430, 434, 437,
438, 440, 444, 448, 452, 456, 460, 464, 484 a 494) mientras que con respecio a los
compuestos que tienen 6-Br o 6-OCF; que son 'los ofros dos sustituyentes
preferibles como se indican arriba, solo 10 compuestos se aparecen
especificamente.

Asi, una persona versada entenderia paturalmente que de los tres sust‘rtuyentes
preferibles para Xn, es decir: 6-Br, 6-OCF3 y 6-i-C3F7, 6-i-C3F7 serian los mas
preferibles comparando los nimeros de los compuestos especificos que ﬁguran enla
presente Descripcidn.
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Descripcion con respecto a los sustituyentes preferibles para Xn.

Noétese que el “grupo halo-alquilo (C1-Cs)” que abarca 6-i-C3F7, se menciona como
uno de los sustituyentes preferibles de X(n) en folio 16, penditima y dltima linea de la
presente Descripcion.

Lo anterior coincide con los resultados de ofra prueba insecticida contra las cinco
especies de plagas de insectos que adjuntamos en nuestro memorial del 3 de Abril
de 2008; ;

Prueba Comparativa Adjunta — Ejemplos 1-2 y Conclusién presentada el 3 de Abril
de 2008.

Presentamos la Prueba Comparativa adjunta — Ejemplos 1-2 y Conclusién .(VER
ANEXO 3)

El Ejemplo 1 de la Prueba Comparativa sirve para demostrar la actividad
controladora deseable de los compuestos que contengan un grupo i-CsF7 como
sustituyente X de varios insectos dafiinos.

En la Tabla 1 del Ejemplo 1 de la Prueba Comparativa, los tltimos ocho compuestos
ubicados en la parte de debajo de ia Tabla, son representativos de los compuestos
reivindicados, los cuales contienen un grupo i-CsF7 como sustituyente X. Tal como se
observa en la Tabla 1, estos compuestos muestran la mejor clasificacion “A” para
todos los cinco insectos que se usaron en la prueba.

En la Tabla 1 del Ejemplo 1 de la Prueba Comparativa, los primeros diez
compuestos ubicados en la parte superior de la Tabla, son representativos de los
compuestos estructuralmente cercanos que describe la técnica anterior, los cuales
contienen un grupo diferente del grupo i-C3F7 como sustituyente X. Tal como se
observa en la Tabla 1, estos compuestos muestran resultados no deseables a
Stenchaetothrips biformis, Trialeurodes vaporariorum y Pseudaulacaspis pentagona.

Por lo tanto, los compuestos reivindicados que contengan el grupo i~Cs3F7 como
sustituyente X tienen un espectro insecticida mucho mas amplio que los compuestos
que describe la técnica anterior.

En la Tabla 1 no se observa ninguna diferencia clara en actividad insecticida frente a
un afido del algodén y afido del repollo en tan alta concentracion de 10 ppm. Con el
fin de comparar la actividad insecticida en el Stenchaefothrips biformis, Trialeurodes
vaporariorum y Pseudaulacaspis pentagona de los compuestos reivindicados y los
compuestos estructuralmente mas cercanos que describe con mayor precision la
técnica anterior se hizo la Prueba Comparativa con el Ejemplo 2.

En el Ejemplo 2 de la Prueba Comparativa, los compuestos de prueba 1-3 son
representativos de los compuestos que se reivindican en la presente invencion, los
cuales contienen un grupo i~-C3F; como sustituyente X. Tal como se observa en la
Tabla 2, muestran valores LCg estimados muy pequefios. Esto significa que son
efectivos en una cantidad pequeiia.

Por el contrario, en el Ejemplo 2 de la Prueba Comparativa, los compuestos
Comparativos 1-3 son representativos de los compuestos estructuralmente mas
cercanos que describe la técnica anterior, que contienen un grupo CF; como
sustituyente X. Tal como se observa en la Tabla 2, estos compuestos muestran

Tal entendimiento no es para nada contradictorio con lo que se describe en la™
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grandes valores LCg estimados. Esto significa que no son efectivos en ungy,, -

pequefia cantidad.

Los compuestos reivindicados exhiben una actividad de 3 a 100 veces mas alta a
estos insectos que los compuestos comparativos en cualquier conjunto de
comparacion.

Por lo tanto, los compuestos que se reivindican en la presente invencion tienen
excelentes efectos provechosos gue no se esperaron de la técnica anterior.

Es decir, solo los compuestos que tenian 6-i-Cs;F7 como Xn demostraron excelente
actividad insecticida contra las cinco especies probadas.

Ademas, comparando con los compuestos que tenian 6-Br (tercer compuesto de
arriba a abajo) o 6-OCF3 (sexto compuesto de arriba a abajo) que figuran en la
tabla1, compilando los resultados de prueba arriba mencionados contra cinco
especies de insectos, el que tenia 6-i-C3F7 como Xn (el compuesto al final) demostré
un espectro insecticida mucho mas amplio:

Los dos compuestos anteriores demostraron eficacia Grado A contra el &fido del
algodon (Aphis gossypii) y el afido del repollo (Brevicoryne brassicae), pero
ninguna eficacia contra el gorgojo del arroz (Stenchaetothrips biformis), la mosca
blanca de invernadero (Trialeourodes vaporarium) y el afido blanco del duraznero
(Pseudalacaspis pentagona). (Ver ANEXO 3)

Reiteramos que la presente Descripcion si divulga que los compuestos que tienen
6-i-C3F7 como Xn son los compuestos preferibles.

Contrario a lo afirmado en la Resolucién, emplear COCHj; para R segln aparece en
el compuesto No. 448 es una materia técnica conocida con referencia a las
descripciones en D2 pero se limita al caso donde Xn no es 6--CsF7.

Confirmamos que dicho documento divulga que acilo, que abarca COCHs, es el
mejor sustituyente en el &tomo de nitrégeno en la posicién 1 del anillo de quinazolina
entre los sustituyentes investigados seg(in se ejemplifica en la Figura 2 del mismo.

Sin embargo, debe observarse que dicha teoria es Unicamente aplicable a los
compuestos que tienen un sustituyente diferente de 6-i-CsF7 como Xn debido a que
D2 no hace ninguna mencién acerca de la superioridad de 6-i-C3F7, y mucho menos
a la combinacién del mismo con COCHj para R.

En este campo técnico es bien conocido que un compuesto que tenga un
sustituyente para una cierta posicién puede perder en forma drastica la actividad
biolégica si uno de los otros sustituyentes ha cambiado. Es decir, mencionar un
cierto sustituyente Unicamente para una posicién no predice para nada la mejor
combinacién de los sustituyentes y sus posiciones.

En cuanto a D1, dicho documento tampoco menciona nada acerca de la superioridad
de 6-i-CsF7 y su combinacién con COCHj para R.

Lo anterjor concuerda con nuestro anterior argumento de que COCHj para R siendo
una materia técnica conocida, no destruiria un paso inventivo de la presente
invencion debido a que los presentes compuestos pueden asegurar un paso
inventivo empleando 6-i-CsF7 como Xn. Por el contrario, la presente invencién podria
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distinguirse ademas de la técnica anterior por la eombnnacxén de COCH3 o H para R@Z, 4
6-|~03F7 para Xn. : ‘

Tal como lo explicamos arriba, de hecho, la Descnpc;én contiene suﬂc;ente
divulgacién y soporte técnico en el sentido de que los compuestos reivindicados son
ventajosos sobre los que no tienen 6-i-C3F7 como Xn. .

Ademas, segun se explica arriba, una persona versada puede dilucidar de la
presente Descripcion que los compuestos en la modificacion propuesta tienen una
mejor eficacia que los otros que no tengan 6-i-CsFy como Xn

La Resolucion indica que “la descripcion de la solu.intud né divulga o contiene un
soporte técnico suficiente para indicar que los compuestos méas preferidos de todos
los compuestos reivindicados son los que tienen el sustrtuyentes X=i-CsF;”

Podemos admitir que no hay descripciones explicitas de modo que “el compuesto
més preferido de todos los compuestos que se. rewmdrcan sean los que tienen el
sustituyente X*x-CsF7

Pero en referencia al Articulo 28, que indica que.“la Descripcion divulgara la
invencién en forma suficientemente clara y completa para que se entienda y para
que una persona versada en la técnica pueda ejecutaria” ho hay duda cor respecto a
la divulgacién suficiente de la presente Descripcion.

Noétese que, tal como se explica amba una persona versada en este campo técnico
puede entender facilmente que el sustituyente X=i-CsF7 es al menos uno de los
mejores sustituyentes debido a que la presente Descnpcwn contiene ejemplos de
trabajo y actividad insecticida de los compuestos que ’uenen X=i-C3F7, de modo que
pueda ejecutarlos fécllmente |

Nivel Inventivo

Es cierto que D2 describe compuestos similares a los qiie se relvindican en la
presente solicitud. Sin embargo, dicho documento no menciona nada acerca de 6-i-
CsF7 como Xn. |

Dicho documento tampoco divuiga el grupo haloalquno para X y una posicion
preferible del mismo en el anillo de benceno. Es mas, D2 d@scnbe H como el mejor
sustituyente de X. .

Figura 2en D2
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A este respecio, la ensefianza de D2 se aparta de los compuestos inventivos de la
presente invencion que tengan 6-i-CsF7 como Xn.

Por lo tanto, D2 esta lejos de describir o sugerir los compuestos que se reivindican
en la presente invencion, y por lo tanto, dicho documento no es para nada
destructivo del nivel inventivo de la presente invencion.

La invencién que describe D1 puede abarcar los compuestos de la presente
invencion pero Gnicamente de manera formal: sustancialmente, D1 no ensefia o
sugiere emplear 6-i-C;F7 para Xn tal como se explica abajo.

D1 no describe compuestos especificos que tengan 6-i-C3F; como Xn. Lo que es
peor, dicho documento no menciona 6-i-CsF7 ni siquiera grupos haloalquilo como
sustituyentes preferibles de X.

Por ejemplo, dicho documento menciona “atomo de halégeno, un grupo alquilo (Cq-g)
0 un grupo metilendioxi” como sustituyentes preferidos de X sin ninguna indicacion
de sus posiciones. (Ver pagina 4, lineas 35 a 36 de D1).

(EP 0 735 035 A1) que dice textualmente: “... each of X's is a halogen atom, a (Cs-s)
alkyl group or a methylenedioxy group.. .”

Observamos que D1 menciona compuestos que tienen 6-CF; como Xn (Compuesto
No. 51) cuyo radical también cae dentro del grupo de haloalquilos como 6-i-C3F7.

Sin embargo, D1 no menciona nada acerca de las propiedades fisicas, actividad
biolégica o un método de produccién de dichos compuestos.

Por lo tanto, D1 no ensefia o sugiere sustancialmente emplear 6-i-CsF; para Xn; D1
no destruye para nada el nivel inventivo de la presente invencion.

Aln sin ninguna descripcion explicita referente a la ventaja de los compuestos de la
presente invencion sobre la técnica anterior, una persona versada debe entender a
partir de la presente Descripcién y D1 que de hecho, los compuestos de la presente
invencion tienen ventaja en términos de un efecto insecticida sobre la mosca blanca
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