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No. Solicitud Internacional PCT/GB2008/001348
Fecha de Presentacion Internacional 16/Abril/2008

Como resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el Articulo
45 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcion: Folios 150 a 280 23/Septiembre/2009
Reivindicaciones: Folios 281 a 289 23/Septiembre/2009
Prioridad: GB 07081417 26/Abril/2007

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacion de Prioridad porque esta solicitud fue presentada
dentro del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su contenido técnico corresponde
con el de la prioridad reivindicada.

3. Objeto de la invencion
Titulo de la soiicitud: “Derivados de 4-aza indol y su uso como fungicidas”.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de desarrollar nuevos
compuestos 4-aza-indoles que actuen como fungicidas en plantas.

Para resolver este problema tecnico la solicitud en estudio proporciona un

(21

)

R . V4 .

* - * o
I Ty 4 <n

£ )

P .;'9£"~ N‘, ‘;-‘_.’!

i L w

compuesto de la férmula (1) # donde los radicales estan
debidamente definidos (folios 281 a 283) como fungicidas.
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El cbjeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion
Internacional de Patentes (CIP): A 01 N 43/653 // 43/52 i/ 43/42.

4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso {Art 14 y 21 D
486)

El método de las reivindicaciones 1 — 18, corresponde al uso de compuesto de
formula |. mencionado en la reivindicacién 1 para prevencion ylo control de la
infeccion fungica en las plantas y/o material de propagacion de plantas. Es
evidente que la llamada etapa de "aplicar a las plantas 0 material de propagacién
de plantas una cantidad efectiva como fungicida de un compuesto de férmula I"
corresponde a la forma de usar el compuesto de férmula |, aunque en su
preambulo se reclame como método. Se le aclara al solicitante que un método
cuya unica etapa corresponde a una aplicacién, dicha aplicaciéon es un uso.

Por lo tanto dicho método no es patentable de acuerdo con el articulo 14.
5. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 488, Art 22 PCT)

Las reivindicaciones 19 — 24 no se encuentran debidamente soportadas en la
descripcion puesto que en las realizaciones preferidas sélo hace referencia a la
preparacion de los compuestos mencionados en la tabla 1, o cual no evidencia la
actividad de todos los compuestos. Se sugiere restringir la solicitud a una
razonable cantidad de acuerdo al tipo de compuestos que ha sido sintetizado y
probado, es decir, que se encuentran debidamente soportados en el capitulo
descriptivo. Teniendo en cuenta la descripcion en los ejemplos se encuentra:

Tabla * Ljemplos de los compuesios soportados
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El solicitante debe definir especificamente la materia y el alcance de la invencién

a

través de

las caracteristicas

enteramente soportadas en la descripcion.

tecnicas esenciales que se encuentren

La reivindicacion 19 no es clara puesto que segun ia Tabla 1, en las realizaciones
preferidas se incluyen los compuestos que se estan excluyendo tanto en las
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definiciones de |os radicales encerrados en un cuadrado coma en la expresion
‘X' sea CH, X’ sea CR® y R® y R® sean ambos H, R* no sea 4-fluorfenilo”,
evidenciando que estos compuestos si presentan actividad fungica. Por lo tanto el
disclaimer no estaria sustentado para los compuestos cuyos radicales estan
encerados en un cuadrado (ver Tabla 1).

La reivindicacion 20 menciona la expresioén. “opcionalmente” precediendo una
caracteristica no es concisa, porque hace opcional a las caracteristicas y no
permite delimitar el alcance de la reivindicacion. Ademas la expresion ‘0" es
disyuntiva. lo que quiere decir que es alternativo un proceso o el otro.

La reivindicacién 24 no es concisa porque los radicales se definen de manera
imprecisa, puesto que en los grupos funcionales, alquilo, alquenilo, alquinilo. no
se menciona el numero de atomos de las diferentes cadenas alifaticas y en otros
grupos funcionales como heteroarilo, ciclilo, heterociclo, no se menciona el
numero de atomos de los diferentes compuestos ciclicos, se sugiere colocar el
numero de atomos de cada grupo funcional. Nuevamente se le recuerda al
solicitante que es necesario restringir la solicitud a una razonable generalizacion
del tipo de compuestos que han sido sintetizados y probados

Las reivindicaciones 21 ~ 23 hacen referencia a una composicidén pero no se
mencionan los componentes y las proporciones de los mismos, por lo tanto se
sugiere mencionar cuales son los componentes y sus proporciones. Ademas no
se encuentra debidamente sustentada puesto que en las realizaciones preferidas
no se menciona la actividad de dichas composiciones con sus respectivas
proporciones.

Se sugiere al solicitante que si se desea cambiar el capitulo reivindicatorio de
acuerdo a los compuestos mencionados en la reivindicacion 1, de ser necesario
para definir el objeto de la invencidn, en la definicion de los compuestos se debe
incluir las caracteristicas de la reivindicacion 19, teniendo en cuenta las
aclaracicnes ya mencionadas, respecto al disclaimer y a los compuestos gue ha
sintetizado y probado.

6. Determinacion del Estado de la Técnica
El Estado de la Técnica se determind con base en |a Fecha de Presentacién de la

Solicitud de Prioridad: Marzo 14 de 2007 y se encontraron los siguientes
documentos gue anticipan el objeto de esta solicitud:

Documento | Tituto Fecha de Publicacion®
US2001044538 ___p3 MAP Kinase inhibfiors 22/Noviembre/2001

—_;_ [tem
D1

!
!
t
1

Dﬂ

e aworidwide. espacenet.com/publicationDetails/biblio?DB=EPODCOCAI=0&ND=38adjacent=tru
gliocale=en EP&FT=D&date=200111228CC=USENR=2001044538A1&KC=A1 divulga (pagina 1.
parrafes [000/7]. {0016] - [0020]; pagina 2, parrafes [0025), [0027] y (0028); paginas 8 — 10; pagina

7
YN
. . . L)
18, parrafo [0208); pagina 28, parrafos [0277] y [0278]) un compuesto de férmula v .

0l R
" L

L

donde B es carbono; G es -NR°- y es un compuesto de férmula (S) . puede
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K. ‘\‘/g‘
T

guedar definidc por el siguiente compuesto ) ! donde R' es heteroar;l por

gjemplo 4-piridil; R? es heteroanlo haloarilo, alcoxiarilo, alqullarllo entre otros; R* es H|drogen0
alqwl hctcromclo entre otros; R es Hidrégeno, alquil, heterocicio, heteroalqullo -OR® (dende
R>H alguit, entre otros), -SO,R" (R": alguil, arino, entre otros), acil, entre otros; R® es M, alquilo,
alcoxi, halc, entre otros; ademas un método (esquema A) para sintetizar un compuesto de formula
{I} vy una composicion que comprende en general un compuesto de formula (1) en combinacion con
al menos un excipiente liquido, preferiblemente un vehiculo liquido.

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

La reivindicacion 20 consiste en un proceso para la preparaciéon de un
compuesto de la formula (l) segln se reivindico en la reivindicacién 1 que
comprende 5 etapas a), b), ¢), d) y e) (folios 286 — 289).

Comparacion de |as caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

' ~ Caracteristicas esenciales bt T ]
un proceso para la preparacion de un compuesto | UM Método para la preparacion de un
o " & compuesto de formula (1
LN . 2
L g |
(T e N ‘\;;‘\ A~
de la férmula (1) i ' ]
a) Hacer reaccionar una cetona de formula (D) L
. donde R” esta definido y R es o
y J\/"' :
- Compuesto de férmula 4 +el |
. LNt
| e b oy2 b, o7 - x (Ahr I
~ donde X', X°, R” y R’ esta definido, A
. T . » Ly "t
: con una aminepiridina de formula (E) de formula 5 ¢ produce el de
[ - 3 "._v,.\ . LY
i o X L L
° 3 e ? <
. para dar una enamina de . formuta 7 s . que al ciclar
e [ produce compuesto de formula (1)
. , . . 1".\\(,-‘ E L1
formula (F) “ efectuar la 3 S
cictacion para proporcionar un azaindol de A . donde cada uno de los
e ® radicales ya habla sido definido
i : h. ;‘ E
Y] ;
. formula {G) w r

Las caracteristicas esenciales de la composicién de la reivindicacion 20 habian
sido divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer un método (esguema A)
para sintetizar un compuesto de férmula () preparado como sigue compuesto de

Nt
0

formula 4 <7 ™" que reacciona con un compuesto de férmula 5 & 7 v
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M'\r,. . s RY
; S

RN
produciendo un compuesto de formula 7 | que se ciclia dando un
\/‘ *\\_/
‘ \/‘\ /\
compuesto de férmula (1) ) (pégina 18, parrafo [0208])

En consecuencia, la reivindicacion 20 carece de novedad, segun lo divulgado en
el documento D1,

La reivindicacion 21 consiste en una composicién para el control de
infeccion fungica que comprende un compuesto de formula | como es definido en
‘as reivindicaciones 1 a 17 y un aceptable vehiculo o diluyente.

Comparacién de las caracieristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

r -— —_— — e——

Caracteristicas esenciales D1
una composicion Una composicién
Que camprende un compuesto de
formula (1) en comhinacién con
excipiente liquido, un vehiculo liquido

1 1

un compuesto de formula | y un aceptable i
vehiculo o diluyente,

Las caracteristicas esenciales de la composicion de |a reivindicacion 21 habian
sido divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer una composicion que
comprende en general un compuesto de formula (I} en combinacion con al menos
un excipiente liquido, que puede ser seleccionado de etanol, agua, propilenglicol,
entre otros; preferiblemente un vehiculo liquido, particularmente soluciones
inyectables (pagina 28, parrafos [0277] y [0278])

En consecuencia, la reivindicacion 21 carece de novedad, segun lo divulgado en
el documento D1,

La reivindicacion dependientes 22 no menciona alguna caracteristica que haga
nueva a la composicion de la reivindicacion 20, por lo cual se considera que no
SCN NUevVas.

La reivindicacion 24 consiste en un compuesto de formula |
- o

como es definido en las reivindicaciones 1 a 17, donde los
sushtuyentes R', R% R® R* R® R’ X'y X? estan debidamente definidos (folios
281 - 283)

=

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las dei Estado de |a Técnica:

Caracteristicas esenciales D1

CCmpuesto B es carbono

Compuesto de férmula () de férmula ()

Q es ~NR*“~

[T R - PR A
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R ) al
o -e---""! X < n/ q
[ - P (I‘->_R. es de formula (S)
. I"’ . x* . " ." [ -
rI,' =) R 41 TJ/
o \por lo tanto el
compuesio de formula
(hse define-
-
S |
R'y R%H, halégeno, alquilo, alquenilo, arilo,
! heteroarilo, -C{O)R'®, -C(O)NR'R", entre R*H

I otros, donde R" y R'' son H, hidroxilo, ciano,
‘ algquilo, alcaxi, enire otros !
R%H, alquil, heterociclo, heteroalquilg, - |
OR°® (donde R%H, alquil, entre otras), -
SO;R" (R™ alquil, amino, entre otros),
acil, entre otros

»

| R*H, hidroxilo, alquito, alquenilo, arilo,

' heteroarilo. -C{O)R " (donde R'%H, alquil, entre
otros), -OR ", entre otros

R* H. hidroxilo. alquilo, alquenilo, arifo,

heteroarilo. -C{OIR"™, -OR'™, entre otros, donde R?: heteroarilo, haloarilo, alcoxiarilo,
R™ es H. hidroxilo, ciano, alquilo, alcoxi, entre alguilarilo, entre otros
otros '

% H, halageno, -C(OJOR™, -NR™R™ entre otros,
* donde R'®y R"™ son H, hidroxilo, alquilo, arilo,
hteroarilo, entre otros R': heteroaril, por ejemplo 4-piridil
R"H. hidroxilo, alquilo. ciano. nitro, entre
) otros
! R H. hidroxilo, aiquilo, ciano, nitro, entre RE:H. alquio. alcoxi. halo
- otros
XN o CH CH ‘
X* N o CR®, donde R®: H, hidroxilo, alquilo, |
alquenilo, arilo, heteroarilo, -C{O)R'® -OR', CcH
entre otros, donde R'™® es H. hidroxilo, ciano,
alguilo, alcoxi, entre otros

— e p—

Las caracteristicas esenciales de ta composicién de fa reivindicacién 24 habian
sido divulgadas previamente en D1, el cual da a conocer un compuesto de

1

;
.,’.‘--\7 -

——.

formula {(pégina 1, parrafo [0007]), donde B es carbono; Q es -NR*-

ot

(pagina 1, parrafos [0016] - [0019]) y \"\ es un compuesto de férmula (S)
‘\._,,;a"-\(r"

" (pagina 2, parrafo [0025]), puede quedar definido por el siguiente

. .
Ca e
| o

Q-’[%#.‘A—_‘ R

compuesto ; . donde R' es heteroaril, por ejemplo 4-piridil; R* es
heteroarilo, haloarilo, alcoxiarilo, alquilarilo, entre otros; R* es Hidrogeno, alquil,
heterociclo, entre otros; R* es Hidrégeno, alquil, heterociclo, heteroalquilo, -OR®
(donde R”:H, alquil, entre otros), -SQ,R" (R": alquil, amino, entre otros), acil, entre
otros; R°es H, alquilo, alcoxi, halo, entre otros (pagina 1, parrafo [0020]; pagina 2,
parrafos [0027] y [0028]; paginas 8 — 10)

En consecuencia, la reivindicacion 24 carece de novedad, segun lo divulgado en
el documento D1.

Expediente 09 119 107 1er Art 45



324

8. Conclusion

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

_item_ ! Documento  Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta
"Dt US2001044538 20, 21,22, 24 f Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comision de la
Comunidad Andina, 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
comunicacion. 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.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al términe
faltante y presentarla por escrito

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e},
del capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No. 10 de 2001,

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

anterior requerimiento  fue notificado por fijacion en lista, de fecha

*Z-BAGO 2012

Etaborado por: Mayra Alejandra Quintero ocfu
Rewvisado por: Gloria Jacqueline Alfonso
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