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Asunto ~: Solicitud de patente para: “COMPOSICIONES

FUNGICIDAS QUE CONTIENEN UNA BENZOFENONA

Y UN DERIVADO DE OXIMETER Y UN METODO

PARA CONTROLAR HONGOS NOCIVOS”
Solicitante : BASF AKTIENGESELLSCHAFT

1. Yo, Emilio  FERRERO, obrando como  apoderado del
golicitante en el asunto antes identificado, me refiero al
Oficio No. 5241 notificado por fijacién en lista del 18 de
Abril de 2008.

2. Mediante el Oficio No. 5241 se puso en conocimiento del
solicitante el informe del examen de fondo qué contiene las
obgervaciones hechas por su Despacho sgobre la presente

i golicitud de patente. Atiendo .a las observacioneg de la
‘ siguiente manera: ]M.%w
'/:.“;\ . '—».,';-‘- N
3. Evaluacidn de los requisitos de patentabilidad: N
\*\» Tk
e

Su Despacho concluye que el nivel inventivo de las
reivindicaciones 1 a 6 de la presente solicitud de patente, se
ve afectado por los documentos EP 0919126 Al (Dl) y EP 1023834
Al (D2).

NIT 860.041.367-3
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Su daspachm anuncla lo a;guianta:
‘ S . . |
Cw En la: ant:erioz:‘idad D.‘l se presenf:a.n composiciones para uso
agricola u haxtiaola* Las [ composiciones  contienen  una
benzamidoxima la cual es representada por la formula g@neral (1)
'en donde sus“ sustituy@nteg Lpueden tener los sigulentes
significados: X1 represen&a halaalquzlo ci-c4, X2, X3, X4 y X5
significan indapendieutemeute hidr&geno, balégeno, alguilo C1-C4,
haléalquilo c1-c4, alcaxa cl- c4,.ha1aa1aoxz Cl1-C4. Por su parte,

" R1 zwpxesenta alquilo c1- céd apuionalmeute sustituido, alquenil
2~ cé opcionalmente. sustituido, Rz significa fenilo opcionalmente
 sustituido y rl y 2 ;ndapemdientem@ute representan hidrégenc,
_halégano, alguilo cz~c4~- ﬁ

‘ : &

“La antexiéxidad aoﬁaidera la aémbinacién de los compuestos de
famula (1) con varios aompuestas entre ellos se encuentra una
benzafénana cuya estructura se. puede apreciar en el numeral (f)

de la anteriaridad”; : :
x | .

' l

W BEn la anter;orudad D2 se ‘pﬂasentan mezclas fungicidas las
_auales se encuentran aompuestas por al menos una benzofenona de
~ la formula (I)... En la misma, se estén presentando compuestos de
fomula (T ), que correﬁponden a, bezofenonas y cuyos radicales
suatztuy@ntea aaincidea con las pxesencados por la sgolicitud para
los eampuestas de faxmula‘(z) qugiaonfbrman la composicidn”.
: i

- Con respecto a que los documenucas DL y D2 afectan el nivel

_gil inventivo de la presente soli¢1tud, mi representada desea
. . seflalar lo siguwnta. |
La vreferemcia D1 '&eacribé uné composicién bactericida que
contiene una benzamldoxima repr&sentada poxr la formula general
(1), la cual se asemeja a los ‘derivados de oxima eter de la
formula IT divulgados en la presente solicitud. &in embargo, los
compue@tes II tal como ge enauenugan.ra1v1ndxcados en la presente
golicitud, a difareneia de la benzammdoxima I divulgada en D1,

,representan diferantas sustituyentes oxima. Por ejemplo, mientrag
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el sustituyente Y' de la presente sclicitud representa un‘\

metilenociclopropil, el sustituyente correspondiente R' en D1
representa un alquil o alquenil.

Con "respecto a la afirmacidén “que la anterioridad considera la
combinacién de los compuestos de formula (I) con varios
compuestos entre ellos se encuentra una benzofenona cuya
estructura se puede apreciar en el numeral (f)”, respetuosamente
dirigimos la atencién del Sefior Examinador a dicho numeral f) de
la anterioridad D1, debido a que en contraste a su afirmacidn, la
estructura que se observa en el mismo no corresponde a _una

benzofenona sinc a un difenil eter.

Dado lo anterior, es claro que D1 no ensefla los derivados de
oxima eter de la formula II reivindicados como componente (b) ni
gu combinacién con benzofenonas de formula I reivindicada como
componente (a) en la presente golicitud. Consecuentemente, este

documento no anticipa ni hace evidente la materia reivindicada en

la presente solicitud.

)

Por otro lado, la referencia D2 ensefia mezclas fungicidas
compuestas por al menos una benzofenona de formula (I) y al menos
un ingrediente activo fungicida seleccionado de inhibidores de la
biosintesis del ergoesterol, derivados de estrobilurina,
inhibidores de 1la biosinteis de melanina, compuestos
seleccionados del grupo que consiste de acibenzolar, benomyl,
— captan, carboxin, clorotalonil, cobre, ciprodinil, dinocap,
éig ditianon, dimetomorf, dodina, etirimol, famoxadona, fenpiclonil,
‘l’ fluazinam, mancozeb, metalaxil, pirifenox, azufre y vinclozolina
y un azolopirimidinas. Sin embargo, D2 no sugiere ni ensefia el

empleo de derivados de oxima eter.

Asi entonces, debido a que las anterioridades D1 y D2 no divulgan
derivados de oxima eter y los radicales sustituyentes de la
benzamidoxima de formula (I) no corresponden a los radicales
propuestos en la presente solicitud, no resulta posible concluir
que la combinacidn de las ensefianzas de los documentos D1 y D2



A \
CAVELIER =l
A

ABOGADOS
permiten derivar de manera obvia y/o evidente la materia acé

reivindicada.

En efecto, mi representada no considera gque para una persona
medianamente versada en la materia correspondiente, esta
invencién pudiera resultar obvia o se derivara de manera evidente
de la combinacién de los documentos referenciados, debido a que
es dificil imaginar obtener una mezcla fungicida apropiada para
combatir hongos nocivos con un grado de accidn mayor, a partir de
log documentos referenciados. De hecho, no hay razén alguna
(indicacién o sugerencia en los documentos) para gue una persona
versada en la materia considere combinar particularmente el
compuesto activo fungicida divulgado en D2 con el compuesto
activo bactericida divulgado en D1 buscando obtener la mezcla
reivindicada y menos aun esperando que tal combinacidn mostrara
un efecto mejorado para combatir hongos nocivos.

De modo que, se debe tener en cuenta que ni la combinacidén de
logs documentos D1 y D2, ni los documentos individualmente
considerados afectan el nivel inventive de la presente
invencidén por cuanto sus enseflanzas no llevarian a una persona
versada en la materia a cambiar los compuestos divulgados en D1
o D2 hacia los compuestos reivindicados en la presgente
solicitud.

Adicionalmente, se debe tener en cuenta que los documentos D1 y

_ D2 referenciados fueron citados en el Informe de Blsqueda

ﬁi@. Internacional como documentos de categoria “A” (documento gue

. define el estado del arte general y que no es considerado de
particular relevancia).

4. Respuesta a los argumentos del solicitante.

Su Despacho enuncia lo siguilente:

» A este respecto se observa que se ha limitado el sigmnificado
del radical Y4 a hidrégeno, pero en los ejemplos presentados en
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la tabla 2, el radical hidrdgeno no se tienme en consideracidn

como sustituyente de Y4”

Con respecto a lo anterior, mi representada aclara lo

giguiente:

Con el fin de atender las anteriores observaciones y de acuerdo
al articulo 34 de la Decisidn 486, se presenta un nuevo
capitulo descriptivo como gustituto del anteriormente

presentado.

En este nuevo capitulo descriptivo se reemplaza el sustituyente
Y4 de la tabla 2 por Y2. Lo anterior debido a que al revisar en
el texto en Espafiol los radicales definidos en la tabla 2,
ciertamente se encuentra gue, por un error en la traduccién, el
radical hidrégeno no se incluyé como un sustituyente de Y4.
Sin embargo, se aclara al Seflor Examinador gque lo anterior se
debe a que los sustituyentes presentados en la tabla 2
corresponden al radical Y2 y no a Y4. De hecho, en la figura
II.1 de la pagina 9, se puede observar que el radical Y4 se

encuentra sustituido por un hidrdégeno, lo cual es consistente
con lo divulgado en la descripcién (ver péginas 2 y 8), y el
radical Y2 es el que se va a definir. En efecto, en la versidn
en inglés de la presente solicitud PCT, se puede corroborar que
lo anterior es producto de un error tipogrdfico al momento de
hacer la traduccidén (ver tabla 2 de la versidn en inglés).

v
4!& Por tanto, la objecidén formulada a este respecto se debe tener
. por superada.

Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones hechas
por su Despacho sobre la presente solicitud de patente,
respetuosamente solicito se continfe con su tramitacidn.

5. Anexos:

e Nuevo capitulo descriptivo.
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e Formulario para modificaciones.
e Recibo por concepto de modificaciones en solicitud

pendiente.

Sefiora Jefe,/

EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929

COLO-00361-841-011-6
o MGM\MGM\ID-130475\WPCL0361
No. M-2008-130475\MGM
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MEZCLAS FUNGICIDAS
Descripcion
La presente invencién comprende mezclas fungicidas que contienen

a) benzofenonas de la formula I

Q)
I Hj

en la que

R! equivale a cloro, metilo, metoxi, acetoxi, pivaloiloxi o hidroxi;

R? equivale a cloro o metilo; |

R® equivale a hidrégeno, halogeno o metilo; y

R* equivale a alquilo (C,-Cg) o bencilo, siendo que la parte fenilo del
radical bencilo puede portar un halégeno o un substituyente de metilo, y

b) derivados de oximeter de la formula IT

1

1
QY
2 2
X b 4
¥ 3
b 4

4
3 <H Y
X X

4

siendo que los sustituyentes X' a X° y Y' a Y* tienen el siguiente

significado:




X' halégeno, halogenalquilo (C-Cy) halogenalcoxi (C-Cy);

X? a X® independientemente entre si hidrégeno, haldgeno, alquilo (C;-C,),

halogenalquilo (C;-Cy), alcoxi (Cy-Cy) o halogenalcoxi (C;-Cy);
Y' es alquilo (C;-Cy), alquenilo (C;-Cg), alquinilo (C5-Cs), alquilo (Cy-Cy)-
cicloalquilo (C3-C;), pudiendo estos radicales portar substituyentes
seleccionados del grupo de halégenos, cianos y alcoxi (C-Cy);

Y? un radical fenilo o un radical heterociclilo saturado o no saturado
de 6 elementos con al menos un heteroatomo seleccionado del grupo N, O
y S, pudiendo presentar los radicales ciclicos uno a tres substituyentes

seleccionados del grupo de haldgeno, alquilo (Ci-Cy), alcoxi (C;-Cy),

| halogenalquilo (C,-C,), halogenalcoxi (C;-Cy), alcoxi (C,;-C,)-alquenilo |

(Cy-Cy), alcoxi (Cy-Cy)-alquinilo (Cr-Cy); y

Y, v* independieﬁtemente entre si hidrogeno, alquilo (C;-C,), alcoxi
(CI-C4), alquiltio (C,-C,), N-alquilamino (C,-C,), halogenalquilo (C;-Cy) o
halogenalcoxi (C,-Cy4)
en una cantidad de accién sinérgiéa.

Ademés la invencién comprende procedimientos para combatir
hongos nocivos con mezclas de los compuestos I y II y los agentes que
contienen los compuestos I y II. -

Losc ompﬁestos de laférmulal, su o Btencién y suaccién contra
hongos nocivos se conc'icen de la bibliografia (EP-A 727 141; EP-A 897
904; EP-A 899 255; EP-A 967 196).

De EP-A 1023 834 seconocen mezclas con b enzofenonas dela
férmula I con otros principios activos fungicidas.

Los compuestos de la formula II, asi como los procedimientos para

2
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su obtencion se describen en WO-A 96/19442, EP-A 1 017 670 y EP-A 1
017 671.

En la DE-A 197 22 223 se describen mezclas de compuestos de la
formula II y los principios activos de la clase de las estrobilurinas.

El objetivo de la presente invencién fue poner a disposicion otras
mezclas especialmente efectivas para combatir hongos nocivos y
especialmente para determinadas indicaciones.

En vistas de una reduccién de las cantidades empleadas y un
incremento del espectro de accion de los compuestos I y II conocidos, se
basé la presente invencion en mezclas que presentan una aumentada accién
contra hongos nocivos (mezclas sinérgicas) conjuntamente con una menor
cantidad total de principios activos aplicados.

Conforme a ello se obtuvieron las mezclas antes definidas. Ademas
se encontrd que con la aplicacién simultdnea, es decir la aplicacién
conjunta o por separado de los compuestos I 'y de los compuestos Il 0 en la
aplicacion subsecuente de los compuestos I y II pueden combatirse mejor
hongos nocivos que con los compuestos individuales.

Las mezclj[as de la invencion actGan sinérgicamente y son por ello
especialmente af;ropiados para combatir hongos nocivos y éspecialmente

los auténticos oidios en cereales, verdura, fruta, plantas de adorno y en la
vid. |

Los siguientes compuestos‘ de la formula I se prefieren como partes
de mezcla, debiendo leerse las diferentes preferencias tomadas en forma

individual y en combinaciones.

Se prefieren compuestos de la formula 1, en los que R' equivale a

3
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cloro, metoxi, acetoxi o hidroxi, siendo de especial preferencia los
compuestos, en los que R' equivale a metoxi, acetoxi o hidroxi. De méxima
preferencia son los compuestos, en los que R’ significa metoxi.

Conforme la invencion son las mezclas que contienen los
compuestos I, en los R* significa cloro o metilo. Se prefieren los
compuestos I, en los que R? significa metilo.

Ademas se prefieren los compuestos I, en los que R’ equivale a
hidrégeno, metilo, cloro; o bromo, siendo de preferencia especial hidrégeno,
cloro o bromo. : |

Paralelamente se prefieren los compuesfos I, en los que R* equivale
a alquilo (C,-Cd o bencilo, pudiendo la parte fenilo portar un halégeno o
un sustituyente metilo. De especial preferencia son los compuestos de la
formula I, eﬁ los que R* equivale a alquilo (C,-Cy) y preferentemente
metilo. : %

Se prefieren ademds los compuestos de la formula I, en los que los
sustituyentes R', R, R* y R* tienen el siguiente significado:

R' metoxi, acetoxi o hidroxi;
R? metilo; f
R? hidrégeno, cloro o bromo; y
R* alquilo (C;-C,).
En forma i)aralela son de especial preferencia los compuestos de la

férmula 1, en los, que los sustituyentes tienen el significado indicado en la

siguiente tabla 1: ;
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I
N° R' R’ R’ R*

I-1 Metoxi C1 H Metilo I

I-2 Metoxi Cl1 Metilo Metilo

I-3 Metoxﬁ Cl H n-propilo

1-4 Metoxi Cl H n-bufilo
I-5 Metoxi Cl H Beneilo

16 Metoxi Ci H 2-fluorobencilo
1-7 Metoxi C H 3-fluorobencilo
I8 | |Metoxi Cl H 4-fluorofenilo
-9 | Metoxi Cl H 2-metilfenilo
T30 |Metoxi cl H 3-metilfenilo
I-11 | [Metoxi Cl H 4-metilfenilo
1-12 ‘Metoxi Cl Br Metilo

I-13 Metoxi Cl Br n-propilo
114 Metoxi Ci Br n-butilo
I-15 Metoxi Cl Br Bencilo

I-16 Metoxi Cl Br 2-fluorobencilo
1-17 Metoxi Metilo H Metilo

I-18 Metoxi Metilo Ci Metilo

I-19 Metoxi Metilo H n-propilo
120 Metoxi Metilo H n-butilo
121 Metoxi Metilo H Bencilo

1-22 Motoxi Metilo H 2-fluorobencilo
I-23 Metoxi Metilo H 3-fluorobencilo
I-24 Metoxi Metilo H 4-fluorofenilo
125 Metoxi Metilo H 2-metilfenilo
1-26 Metilo  [H

Metoxi

3.-metilfenilo




127 Metoxi Metilo H 4-metilfenilo

1-28 Metoxi Metilo Br Metilo

1-29 Metoxi Metilo Br n-propilo

1-30 Metoxi Metilo Br n-butilo

I-31 Metoxi "~ |Metilo Br Bencilo

I-32 Metoxi Metilo Br 2-fluorobencilo

I-33 Acetoxi Metilo H Metilo

134 Acetoxi Metilo a Metilo

1-35 Acetoxi Metilo Br Metilo

136 Hidroxi Metilo H Metilo

1-37 Hidroxi Metilo cl Metilo

1-38 Hidroxi Metilo Br Metilo

1-39 Pivaloiloxi Metilo H Metilo

1-40 Pivaloﬂoxi Metilo Cl Metilo

141 Pivaloilloxi Metilo Br Metilo

142 a cl H Metilo

1-43 Cl 'i Cl H n-propilo;

1-44 cl | Cl H n-butilo

I-43 Cl ﬁ Cl H Bencilo

1-46 Cl ‘ ci H 2-fluorobencilo

1-47 Cl “ Cl H 3-fluorobencilo

148 ca Ci H 4-Tluorofenilo

149 Cl 1 Cl H 2-metilfenilo

1I-50 Cl Cl H 3-metilfenilo
| 151 |C a H &metilfenilo
I-52 a | Ci Br Metilo

53 a | c Br n-propilo

1-54 cr | Cl Br n-butilo |

I-55 Cl 1 Cl Br Beneilo | |

1-56 | a1 Br 2-fluorobencilo

57 Metiloi Metilo T Metilo |

i

[




I-58 Metilo, Metilo H n-propilo

1-59 Metilo Metilo H n-butilo

1-60 Metilol{ Metilo H Bencilo

1-61 Metilo Metilo H 2-fluorobencilo
1-62 Metilo, Metilo H 3-fluorobencilo
1-63 Metilo Metilo H 4-fluorofenilo_
164 Metilo Metilo H 2-metilfenilo
165 | Metilo Metilo  |H 3-metilfentio
1-66 Metilof Metilo H 4-metilfenilo
1-67 Metilo Metilo | Br Metilo

1-68 Metiloi Metilo Br n-propilo

I-69 Metilo| Metilo Br n-butilo

170 Metilo| Metilo Br |Bencilo

I-71 Metiloi‘ Metilp Br 2-fluorobencilo

| !
| \
| !

|
| .

Como componente de mezcla b) se utilizan los derivados de oximeter
! «

de la formula IT |

|

|

teniendo los sustituyentes X' a X° e Y' a Y* el siguiente significado:

X! hal6geno, halogenalquilo (C;-C,) halogenalcoxi (él-b4);

X? a X® independientemente entre si hidrogeno, h alégeno, alquilo
(C,-Cy), halogenalquilo (C-Cy), alcoxi (C}-C,) 0 halogenalcoxi (Ci-Cy);
Y' alquilo (C;-Cy), alquenilo (C,-Cy), alquinilo (C5-Ce), alquilo (C1-Cy)-

cicloalquilo (C3-C;), pudiendo estos radicales portar sustiyentes

7




seleccionados del grupo haldgeno, ciano y alcoxi (C;-Cy);

Y? un radical fenilo o un radical heterociclilo satﬁrado 0 no saturado
de 5 o 6 elementos con al menos un heterodtomo, seleccionado del grupo
N,OyS, pudiendo presentar los radicales ciclicos uno a tres' sustituyentes
seleccionados del grupo de haldgenos, alquilo (C;-C,),. alcox1 (C-Cy),
halogenalquilo (CI-C4), halogenalcoxi (C;-C,), alcoxi (CI-C4) ~alquenilo
(Cy-Cy), alcoxi (C,-C4) alquinilo (C,-Cy); y
Y3, v* 1ndepend1entemente entre si hidrégeno, alquilo (C 1-C4) alcoxi (C;-
Cy), alquiltio (Cl-C4) N-alqullamlno (Ci-Cy), halogenalquilo (Ci-Cy) o
halogenalcoxi (01-C4) i

Entre los compuestos Il se preﬁeren aquellos, en los cilue son:

X! cloro, d1ﬂuorometox1 0 trlﬂuorometxlo, ‘

Xy X3 hldrogeno

x* hidrégeno o ﬂuoro, }
X cloro, fluoro, ﬁiﬂuorometilo d difluorometoxi;

Y' metilenciclopropilo;

Y? fenilo, tienilo, pirazolilo, pirrolilo, imidazolilo, tiazolilo, furilo,
piridazinilo y pirimidinilo eventualmente sustituido. Son sustituyentes
preferidos en estos sistemas ciclicos el halégeno (especialmente F y Cl),

l
alcoxi (Ci-Cy) (espec1almente metoxi) y alquilo (C{-Cy) (espec1almente

metilo). La cantldad de sustituyentes ciclicos puede ser de 1 a 3,

especialmente 1 a 2. Se preﬁeren especialmente el fenilo no susutuldo oel
fenilo sustituido ¢ en posicion 4 por fluoro, metilo, trlﬂuormetllo 0 metoxi;
Y yy* hldrogeno |

En la siguiente' tabla 2 se indican compuestos preferidos de la

8
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H
Tabla 2
N x! x* x5 \'a
78] a H F Ph
-2 cl H F Ph2F
TR R H F Ph2, 4°F;
n4 - |Cl H F | Ph-2-F-3-Me
-5 cl H F [ Ph-2-F-4-OMe
Ti-6 cl H F ~[Ph-3, 5-Me;
-7 Cl H F | 3-metil-pirazol-1-il
-8 cl H F 3-metil-2-tienil
-9 cl H F 3-tienil
o0 | H ci Ph
o1 |Cl H a Phz, 4-F;
12 al H CF, 2-tienil
TEERN T H CF; Pb-4-Me
o4 |C H CF; Ph-4-OMe
ﬁ 15 a H CF; Ph
Tici6 | OCHF; 7] ¥ Ph
b 17 |OCHF, H F Ph-2-F
118 . |OCHF; H F Ph-4-F
19  |OCHF, H ¥ Ph-4-CF;
11-20 OCHF, H F Ph-4-OMe
21 OCHF, H ¥ Ph-4-Me
m-22 OCHF, H ¥ 3-metil-pirazol-1-il




11-23 OCHF, H F 3-metil-2-tienil
1124 OCHF; T F 2-tienil
1125 OCHF; H Cl Ph

11-26 OCHF, H Cl Ph-2,4-F5
27 |OCHF; H CF; 2-tienil
11-28 OCHF; H CF; | Ph-4-Me
25  |OCHF; H CF; Ph-4-OMe
30  |OCHF; H CF; Ph

1131 OCHF, H OCHF;  |Ph-4-OMe
11-32 OCHF; H OCHF; Ph |
133 |OCHF; H OCHF,  |PhdMe
1134 OCHF; H OCHF; _ |Ph-4-C
I35 CF; H F Ph

11-36 CF; H F Ph-2-F
1137 CF; H F Ph-d-F
11-38 CF; H F Ph-4-Me
11-39 CF; H F Ph-4-OMe
11-40 CF, | H F Ph-4-CF;
11-41 CF; H F 3-metil-pirazol-1-il
Ta) CF; H F 3-metil-2-tienil
id3  |CF H ¥ 2-tienil
11-44 CF; | H - Ph

11-45 CF; H c Ph-2,4-F;
11-46 CF; H CF; 2-tienil
47 CF; H CF; Ph-4-Me
48 CF;, H CF; Ph-4-OMe
-[11-49 CF; H CF; Ph

50 |[Ch H OCHF,  |Phd-OMe¢
1151 CF; | H OCHF,  |Ph ‘
152 CF; H OCHF;,  |Ph-4-Me
1153 CF; H OCHF;  |Ph-4-Cl
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154 |CF3 Tar ¥ Sotienil

155 |CF; [N TF Ph2F

is6  |[CF, | |G [F Ph

57 |CF | |dl IF Ph-2-F5Me
s |CF; Ci & “[Ph-3,5-2-Me;

-5  |OCHF;|  |F F Ph

60  |OCHF; F |F | 3-metll-p1razol~1-ll g
(61 |OCHF; F [F 3-metil-2-tienil
.62 |OCHF, F ¥ Ph-4-Me

63 |OCHF;  |F F Ph-2-F4-OMe
164 OCHle F TJF T [Ph2FSMe
65 |OCHF,| F F T [PeaE

fi6  [OCHE ¥ F  |Pha-CF;

167  |OCHF; F TIF Ph-4-OMe

1i-68  |OCHF; | F F Pha-Cl

6  |CE; | F ¥ o

I1-70 |CFs | F F 3-metll~p1razol—l-nl
7l |CF | F ¥ | 3-mem-2-t1enn |
7 |Ch F F FodNe
73 |CF F F [PhaF4OMe
74 |CF; | T F Ph2FSMe
s [ F F PhAF |

76 |CFs T F iy
I-77 CF; | F F Ph-4-OMe

78 [Chs F 3 Pha-CT

Se preﬁererf mezclas fungicidas que contengan como éoﬁlpo'nente a)
uno de los compuestos 1-33, 1-35, 1-42, I~44 1-46, 1-60 o de pﬁeferenma I-

18, 128, I-37, y como componente b) uno de los compuestos II-15 11-32,
11-62, I1-68 o de preferencm 11-59, 11-69 o

i
}
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1a relacién de cantidad de los compuestos I y II puede variarse en un
amplio rango; preferentemente se utilizan los principios activos en una
relacién de peso en el rango de 100:1 hasta 0,1:1, de preferencia 50:1 hasta
1:1 y de especial preferencia 20:1 hasta 1:1.
| Preferentemente al preparar las mezclas se emplean los principios
activos I y II, a los que pueden agregarse otros principios activos contra
hongos nocivos o contra otros animales dafiinos como insectos, arcnidos
o nematodos o también principios activos herbicidas o reguladores de
crecimiento o fertilizantes. | i
La aplicacion de las mezclas de los compuestos I y II ola aplicacion
simultanea, conjunta o por separado de los compuestos I y II se destacan
por una excelente accién contra un amplio espectro de hongos
fitopatégenos, especialmente de la clase de las Ascomycetas,
Basidiomycetas, Phycomycetas y Deuteromycetas. En parte presentan
accion sistémica y por ello pueden asimismo usarse como fungicidas

foliares o de suelo.

Tienen especial importancia para combatir una cantidé;d de hongos

en los dis tintos c ultivos como elalgodén, las plantas de verdura (p. &j.

pepinos, chauchas, tomates, papas y zapallos), cebada, gramineas, avena,
bananas, café, maiz, frutales, arroz, centeno, soja, vid, trigi:), plantas de
adorno, cafia de azlicar, asi como en una cantidad de semillas.

Resultan especialmente apropiadas para combatir los siguientes
hongos ﬁtopatogenos Erysiphe graminis (auténtico ou:ho) en cereales,

Erysiphe c1choracearum y Spaerotheca fuliginea en plantas de zapallos,

~ Podosphaera leucotrxcha en manzanas, Uncinula necator en la vid, tipos de

i
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Puccinia en cereales, tipos de Rhizoctonia en el algodén, arroz y

gramineas, tipos de Ustilago en cereales y cafia de azficar, Venturia

- inaequalis (rofia) en manzanas, tipos de Helminthosporium en cereales,

Septoria nodorum en el trigo, Botrytis cinera (podredumbre gris) en
frutillas, verdura, plantas de adorno y vid, Cercospora arachidicola en el
mani, Pseudocercosporella herpotrichoides en el trigo y ls; cebada,
Pyricularia oryzae en el arroz, Phytophthora infestans en papas y tomates,
Plasmopara viticola en la vid, tipos de Pseudoperonospora en el lipulo y
los pepinos, tipos de Alternaria en verdura y fruta, tipos de Mycoslahaerella
en bananas, asi como tipos de Fusarium y Verticillium.

Ademas pueden aphcarse para la protecciéon de material (p. ej
proteccion de madera), por ejemplo contra Paecilomyces variotii.

Los compuestos I y II pueden aplicarse simultdneamente, es decir en
forma conjunta o separada, o subsecuentemente, no temendo en general
importancia alguna el orden en la aplicacion separada respecto del éxito del
tratamiento.

Las cantidades utilizadas de las mezclas conforme la invencion,
especialmente péra superficies de cultivo agricola, de acue?do al efecto
deseado son de éproximadamente 0,01 hasta 10 kg/ha, de prefexienciak(‘),kkl
hasta 5 kg/ha, esﬁecialménte 0,2 hasta 3,0 kg/ha.

Las cantidades empleadas para el compuesto I son de 0,005 hasta 6,0
kg/ha, de preferéncia 0,08 hasta 3,0 kg/ha, especialmente 0,12 hasta 2,0
kg/ha. | , | |
Las canticigdes usadas para el compuesto II correspondientemente
son de 0,005 ﬁasta 4,0 kg/ha, de preferencia 0,02 hasta 2,0 kg/ha,

13
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especialmente 0,08 hasta 1,0 kg/ha.

Para el tratamiento de semillas para siembra por lo general se utilizan
cantidades de mezcla de 0,001 hasta 250 g/kg semilla, preferentemente
0,01 hasta 100 g/kg, especialmente 0,01 hasta 50 g/kg. |

En tanto deban combatirse hongos nocivos patégenosj para plantas,
se efectia la aplicacion por separado o en forma conjunta de los
compuestos I y II o de las mezclas de los compuestos I y II a través del
rociado o espolvoreado de las semlllas, de las plantas ode los suelos antes
o después de la siembra de las plantas, asi como antes o despues del
crecimiento de las plantas. |

Las mezcias fungicidas sinérgicas conforme la mvencmn o los
compuestos I y II pueden por ejemplo prepararse en forma de soluciones,
polvo y suspens]mnes que pueden rociarse directamente o en forma de
suspensiones acuosas u oleosas muy concentradas u otras suspensmnes
dispersiones, emulsmnes dlsperswnes oleosas, pastas, _agentes de
espolvoreado, agentes de dispersion o granulados y aplicarsé por rociado,

atomizado, espolvoreado esparcido o vertido. La forma de aphcacmn

depende de la ﬁnahdad de uso; en cada caso debe garannzar una

_distribucion lo més fina y pareja posible de la mezcla conforme la

invencion.
Las férmulas se obtienen del modo conoc:ldo p. €j. por dilucién del
!
principio activo con diluyentes y/o sustancias vehiculo, en caso deseado
empleando agentes de emulsién y de dispersién, pudiendo usarse como
diluyente en el caso de agua también otros diluyentes Organicos como
diluyentes au)dli?,res. Como excipientes esencialmente puede usarse los

14
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siguientes: diluypntes como aromaticos (p. €j. xilol), aromaticos clorados
(p. ¢)- clorobenzples), parafinas (p. €j. fracciones de petréleo), alcoholes (p.
ej. metanol, butanol), cetonas (p. ej. ciclohexanona), aminas (p- €j.
etanolamina, d1met11formam1da) y agua; vehlculos como harinas minerales
naturales (p. ej. caolln alimina, talco, tiza) y harinas minerales smtetlcas
(p. €j. acido sxl;mco de alta dispersion, s ilicatos); agentes de emulsmn
como emulsionaﬁtes no iondgenos y anidnicos (p. ej. éter de alcohol graso
polioxietileno, alqullsulfonatos y arilsulfonatos) y agentes de dispersion
como lejias re51c1!ua1es de sulfito de lignino y metilcelulosa. |

Como agentes tensioactivos  se emplean sales alcalinas,

alcalinotérreas, sales de amonio de 4cidos sulfonicos aromaticos, p. ej.

acido lignosulféilico fenolsulfénico, naftalensulf6nico y dibutilnaftalen—

sulfénico, asi como de ac1dos grasos sulfonatos de alquilo y alquﬂanlo
sulfatos de alqullo, de lauriléter y de alcohol graso, asi como sales de
hexa, hepta y octadecanoles sulfatados o glicoléteres de acidos grasos,
productos de chdensacién de ﬁaftalina sulfonada y sus derivados con
formaldehido, prbductos de condensacién de la naftalina o de lbs acidos

naftalensulfénicos con | fenol y formaldehido, pol10x1€:t11enoct1lfenoleter

isooctil, octil o nomlfenol etoxilado, alquilfenol o tr1but11fen1lpollghcoleter,‘

alqmlanlpoheterglcoholes, isotridecilalcohol, condensados de oxido de

etileno de alcohql graso, aceite de ricino etoxilado, polioxietilenalquiléter 0

pohox1prop11en0 acetato de poliglicoléter de alcohol laurlco  éster de

sorbita, lejias residuales de sulfito de lignino o metilcelulosa.

Pueden obtenerse polvos y agentes de dispersion y espolvoreado por
mezclado o molldo conjunto de los compuestos I o II o de la mezcla de los

15
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compuestos I y IT con un vehiculo sélido.

Los granulados (p. ¢j. granulados envolventes, de impregnado u
homogéneos) se obtienen habitualmente por ligado del o de los principio/s
activo/s a un vehiculo solido. |

Como sustancias de relleno o vehiculos sélidos se ﬁ;emplean, por
ejemplo tierras 1ininerales como silicagel, 4cidos silicicos, géles silicicos,
silicatos, talco, caolin, piedra caliza, cal, tiza, bol, loess, arcilla, dolomita,
tierra diatomea, sulfato de calcio y de magnesio, Oxido 'gle magnesio,
plasticos molidoé, asi como fertilizantes como sulfato de amonio, ,fosfaté
de amonio, nitrayo de amonio, ureas y productos vegetales como harina de_}
cereales, harina de cortéza, de madera y de cascara de nuez, celulosa en
polvo u otros vehiculos sélidos.

Las formulas por lo general contienen 0,1 hasta 95% peso, de

preferencia 0,5 hasta 90% peso de uno de los compuestos L 1\ II odela

mezcla de los compuestos Iy II. Los principios activos alli se emplean con

una pureza del 90% al 100%, de preferencia del 95% al 100% (seglin

espectro NMR 6 HPLC). ‘

La aplicaéién de los compuestos I 6 II, de las mezclas o de las
correspondientesl formulas se efectia de modo tal, que se realiza el
tratamiento de los hongbs nocivos, su espacio vital o las plantas, semillas,
suelos, superﬁciés, materiales o ambientes que deben manter’iérse libres de
ellos, con una c@tidad éfectiva fungicida de mezcla, o de los f:ompuestos I
y II en aplicacion separada.

La aphcacgon puede efectuarse antes o despues de la infeccidn con
los hongos noc1vos

16
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Ejemplo de aplicacion

La accmn smerglca de las mezclas conforme Ia invencion puede
demostrarse con los siguientes ensayos: ;

Los principios activos se preparan en forma separada o conjunta
como emulsion al 10% en una mezcla de 63% peso de ciclohexanona y
27% peso de un ‘emulsicl)nante y se diluyen con agua correspondientemente
ala concentracién deseada.

La evaluaci()n se realiza al determinar el porcentaje de las hojas
infectadas. Estos valores de porcentaje son transformados en grados de
accion. El gradow de accién (W) se determina de la 31gu1ente manera por la
formula de Abbqt.

|
W=(1-q)e 100/
o equivale a la infeccic’)jn fungicida de las plantas tratadas en % Y,
B equivale a la infeccion fungicida de las plantas sin tratar (ﬁlantas de
control) en %

|
Con un gradoi de acc:ién 0 la infeccion de las plantas tratadas equivale a
la de las plantas sin tratar; con un grado de accién de 100 las plantas
tratadas no presentaron fnfeccién.
Los grados d\e acciép esperados de las mezclas de principio iactivo se
determinan segﬁfl la férmula Colby [R.S. Colby, Weeds 15, 20-22 (1967)]
y s comparan ch los grados de accién observados. |

Formula Colby : E=x+y—-x.y/100
17




E grado de accion tedrico, expresado en % del control sin tratar, al
emplear la zmezcla de los principios activos A y B en las
concentraciones a y'b

X él grado de aéci(m expresado en % del control sin tratar, al emplear el
principio actlvo A enla concentraciona |

y el grado de accwn expresado en % del control sin tratar, al emplear el

principio activo B en la concentracion b

Ejemplo de aplicacién 1: accién de proteccion contra el oidio del pepino

ocasionado por Spaerotheca fuliginea.

|
i

|
Las hojas de‘, plantines de pepino del tipo “vibora china” criados en
macetas se rocia;ron hasta mojarlos totalmente en el estado de germinacién
de hoja con un pi'eparado acuoso de principio activo, que se obtuvo a partir

|
de una solucién base compuesta por 10% de principio activo, 85% de
ciclohexanona y 5% de agente de emulsion. 20 horas después de secarse el
rociado, las plantas se iﬁocularon con una suspension acuosa de esporas del
oidio de pepino (Spaerotheca  fuliginea). Luego las plantas fueron
cultivadas durante 7 chas en un invernadero a temperaturas entre 20 y 24°C
y una humedad relatlva ambiente de 60% a 80%. Luego se determiné en
forma visual el % de infeccion del oidio segin la extension en la superficie

de la hoja gemﬁﬂada

Los valores determinados visualmente para el porcentaje de
superficie de hOJas infectadas se transfonnaron a grado de accién en % del
control sin tratar El grado de accién 0 equlvale a la misma infeccién como

18
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en el control sin tratar, el grado de accion 100 es igual a 0% de infeccion.

El grado de accion esperado para combinaciones de principios activos se

determinaron segln la formula Colby (Colby, S.R. (“Calculating sinergistic

and antagonistic responses of herbicide combinations”, Weeds, 15, S. 20 —

22, 1967) y se compararon con los grados de accion obéervados.

Tabla A
Principio activo Concentracién del prin-|Grado de accién en % del
cipio activo en el caldo de | control sin tratar
rociado en ppm
Control (sin tratar) (83% infeccion) 0
Compuesto I-28 0,125 52
0,06
0,25
Compuesto I-37 0,125
0,06
0,025 82
Compuesto I1-59 0,0125 70
0,006 58
Tabla B
Combinaciones de la| Grado de accién [Grado  de accion
invenciéon observado calculado¥®) |
Compuesto 1-28 + compuesto
II-59 100 85
0,125 + 0,0125 ppm
mezcla 10:1
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Compuesto 1-28 + compuesto
I1-59 \
0,06 + 0,006 ppm

mezcla 10:1

99

59

Compuesto I-28 + compuesto
I1-59 f
0,06 + 0,0125 ppm

mezcla 4,8:1

94

71

Compuesto 1-28 + compuesto
11-59
0,06 + 0,025 ppm

mezela 2,4:1

96

!

Compuesto I-28 + compuesto
I1-59
0,0125 + 0,006 ppm

mezela 21:1

100

80

Compuesto 1-37 + compuesto
11-59
0,125 + 0,0125 ppm

mezcla 10:1

96

71

Compuesto 1-37 + compuesto
11-59 |
0,06 + 0,006 ppm

mezcla 10:1

100

59

Compuesto I-37 + compuesto
11-59
0,06 + 0,0125 ppm

mezcla 4,8:1

100

71

Compuesto 1-37 + compuesto
11-59
0,06 + 0,025 ppm

mezcla 2,4:1

100

71
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Compuesto 1-37 + compuesto

11-59 : 100 59
0,125 + 0,006 ppm

mezcla 21:1

Compuesto 1-37 + compuesto

11-59 \ L1100 59

0,25 + 0,006 ppm

mezcla 42:1

*) calculado con la férmula Colby

De los resultados del ensayo surge que el grado de accién observado
en todas las relaciones de mezcla es mayor que el gradb de accion

calculado previamente con la formula Colby (de Synerg 166 A. XL.S).
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Radicacién No. 03-56702
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Concepto Técnico No. 1317

- Patente de Invencion Patente de Modelo de Utilidad][]

Via Nacional D

Via PCT (fase nacional) Cap. ] Cap. II [X]
No. Sol. Internacional PCT/EP02/00414

Fecha de Presentacién Internal. 17 de Enero de 2002.

Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados
1.1. Descripcién: Folios: 48 a 65

1.2. Reivindicaciones:  Folios: 66 a 68 (capitulo reivindicatorio original)

Folios:125 a 127 (capitulo reivindicatorio modificado)

1.3. Prioridad: 18 de enero de 2001, Alemania, No.solicitud 10102281.6

.—“\ 1.4. Repuesta del solicita_m: Folios 140 a 145

o 2. Andlisis de la Prioridad
La materia contenida en la prioridad que se reclaman coincide con la materia a
patentar que reclama la presente solicitud; por lo tanto la prioridad reivindicada se
acepta.
3. Objeto de la invencion
o Titulo de la solicitud: “Composiciones fungicidas que contienen una
benzofenona y un derivado de oximeter y un método para controlar
hongos nocivos”.

El objeto de la presente solicitud de patente de invencion consiste en:

1 Noyt .
) ﬁ*jx*‘ LA
R Cr. JOJ
x* 7 x5 (“) , & »' ocH, (l)
’ R OCH,



Reivindicaciones 1 a 3: mezclas fungicidas que contiene a) una benzofenona
de la formula | b) derivados de oximeter de la férmula Il

Reivindicaciones 4 a 7: Procedimiento para combatir hongos nocivos. ,
Reiivhdicacidon 8: agentes fungicidas condicionados en dos paries en el que
una parte contiene benzofenonas de la formula | de acuerdo a la reivindicacién
1 en un vehiculo sélido o liquido y la otra parte contiene derivados oximeter
de la formula (I1).

La presente invencion comprende mezclas fungicidas que contiene
benzofenonas de la formula | y derivados de oximeter de la formula Il

e Clasificacion  Internacional de Patentes (IPC.). AOQ0IN 35/04,
37/52,43/10,43/56, 43/36, 43/50, 43/78, 43/08,43/58, 43/54.

4, De la solicitud de Patente

4.1. Descripcidn (articulo 28 D. 486)

El capitulo descriptivo cumple con los requisitos de claridad y divulgacion
completa de acuerdo a lo estipulado en el artc. 28 de la Decisién 486.

4.2. Reivindicaciones (artfculo 30 D 486)

El capitulo reivindicatorio de la solicitud cumple con los requisitos de definicion,
claridad, concision y sustento de acuerdo al art. 30 de Ia Decision 486.

5. Determinacion del Estado de la Técnica

La fecha que se ha tenido en cuenta para determinar el Estado de la Técnica es la

fecha de presentacion de la solicitud prioritaria la cual corresponde al 18 de enero

del 2001. Al consultar las bases de datos con que cuenta la oficina para
,’f*\ determinar el estado de la técnica no se encontré documento alguno relacionado
. con el objeto de la solicitud.

. 6. Respuesta a los argumentos del solicitante:

Durante el estudio de la solicitud se citaron los siguientes documentos a manera
de anterioridades, D1: EP 0919126 A1 y D2: EP 1023834 A1. El solicitante, en su
memorial de respuesta hace referencia al documento D1 el cual se encuentra
presentando composiciones conformadas por compuestos derivados de la
formula estructural (I) y varios compuestos dentro de los cuales se encuentra
presente un difenil eter y no una benzofenona como inicialmente lo habia
considerado esta oficina.

De otra parte, el solicitante argumenta que el documento citado como
anterioridad D2 presenta mezclas fungicidas compuestas por al menos una
benzofenona de férmula (I) y diversos compuestos dentro de los cuales no son
incluidos los compuestos derivados de oxima eter. Revisando las estructuras de
los compuestos con los cuales se combinan las benzofenonas de férmula |, no se
encuentra ningtn compuesto que pueda ser relacionado con derivados de oxima
eter.

Debido a lo anterior, esta oficina coincide con el solicitante con respecto a la falta
de evidencia en los documentos citados para afectar el Nivel Inventivo de la
solicitud.
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7. Andlisis de patentabilidad (articulo 14 D486)
7.1. Novedad (articulo 16 D486)

La composicion reclamada en la solicitud es Novedosa de acuerdo a lo estipulado
en el articulo 16 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad Andina.

7.2. Nivel inventivo (articulo18 D486)

La composicion reclamada presenta Nivel Inventivo ya que a partir de los
documentos relacionados en el estado del arte, no es posible derivar la
composiciéon de la solicitud de manera obvia y/o evidente; de acuerdo a lo
estipulado en el articulo 18 de la Decisién 86.

7.3. Aplicacién indusirial (articulo19 D 486)

La composicion de la solicitud presenta aplicacién industrial ya que esta puede
ser fabricada a escala industrial.

8. Conclusion:
En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Conceder

las reivindicaciones:1 a 6 (folios: 125 a 127).

Bogota, D.C., 9 de Abril del 2009

CONCEPTO TECNICO No. EXAMINADOR TECNICO
1317 Coédigo No.202064




