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TITULO SOLICITADO: “METODO PARA CONTROLAR UNA PLAGA
" PARTICULAR DE INSECTOS POR MEDIO DE LA
APLICACION DE COMPUESTOS DE

ANTRANILAMIDAS”

PUBLICACION: GACETA 555 DE 31-08-2005, NUMERO DE
PUBLICACION 396, PAGINA 383.

PRIORIDAD: US 60/311,919 (13/08/2001)
US 60/324,173 (21/08/2001)
SOLICITANTE: E.l. DUPONT DE NEMOURS AND COMPANY
APODERADO: ALVARO CORREA ORDONEZ
TRAMITE: SUSTENTACION DE OPOSICION

JOSE LUIS REYES VILLAMIZAR, identificado como aparece al pie de mi firma,
reconacido apoderado del opositor en el tramite de la referencia, estando dentro
de los términos de la prémroga solicitada, por medio del presente escrito ratifico mi
peticion en el sentido de que se niegue el beneficio patentario a la solicitud
contenida en el expediente 04-008-465 por no cumplir con los requisitos de
patentabilidad a que se refieren los articulos 14, 16 y 18 de la Decisién 486 de la
Comunidad Andina de Naciones, con base en los fundamentos de hecho y de
derecho que me permito exponer a continuacion.

. COMPLEMENTO DE INFORMACION

La solicitud colombiana 04-008-465 en tramite, ravela compuestos segun la
estructura descrita en el capltulo reivindicatorio, incluyendo su N-6xido o una sal



adecuada del mismo. De igual manera pretende beneficio patentario sobre un
método para conirolar plagas y una composicion farmacéutica que contiene
ademas un agente activo artopodicida.

1.1. Los compuestos descritos en las relvindicaciones 1 a 5, al igual que su
efecto, carecen de novedad y nivel inventivo.

Quiero enfatizar en el hecho de que si bien es cierto a simple vista los compuestos
definidos en la presente solicitud de patente aparentemente no son los mismos
descritos en la anterioridad WO 01/70671 A2, tituleda “INSECTICIDAL
ANTHRANILAMIDES", presentada el 20 de marzo de 2001 y publicada el 27 de
septiombre de 2001,- esto es, publicado antes de la fecha de la presentacion
internacional pero después de la fecha reclamada en la prioridad-, es evidente
que unos y otros tienen basicamente la misma estructura o nicleo principal, y que
en algunos casos, se diferencian entre si por los grupos sustituyentes y en otros
son exactamente los mismos.

De la misma forma, se observa que tanto los compuestos de la solicitud
colombiana en trémite como los revelados en la anterioridad mencionada, se
encuentran relacionados en su uso, puesto que unos y otros son empleados en
métodos para el control de artrépodos mediante el contacto de los artrépodos con
una cantidad efectiva de un compuesto de férmula (I) y composiciones que los
contienen.



Para may r claridad y para efectos comparativos presentam s a se Despacho | siguient cuadro:

WO 01/70671 A2 publicada el 27/09/2001

CO 04-008-465, EQUIVALENTE A LA WO03/15518 y a su vez de la
US 2005/0075372A1

Ay B: son independientemente O 0 S.

J: es independientemente un grupo fenil o un naftil
sustituidos; o

J: es independientements un anilio heteroaromético de 5

0 6 miembros o un anillo aromético heterobiciclico de 8, 9 o

10 miembros.

Més especificamente en la pagina 8 de la solicitud
intemacional WO 01/70871A2 se describe que:

when J is an cpiionally substituted perszale, tetrazole or pyrimidine, then 82 and
R? camnot both be fydrogen.

Ay B son independientemente O o S.
J podria estar representado en esta solicitud por un anillo
heteroaromético de 5 o0 8 miembros como:

¥
*? 6l cual es un grupo Pirazol sustituido.
R2: H

R3: alquilo C1-C4, opcionalmente sustituido con Halégeno, CN, OCH,, o
$(O)pCH,.
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La publicacién intemacional WO 01/70671 A2, revela compuestos de férmula (l)
de tipo antralinamida, los cualas son inseclicidas y que pueden ser usados en
métodos para controlar artrépodos mediante su utilizacién, como ingredientes
activos dentro de una composicién que tenga una cantidad efectiva de dicho
compuesto de férmula (I). Si suponemos que tales compuestos no son
idénticos a los revelados en la presente solicitud, si son equivalente en el
nucleo principal y en su empleo para combatir insectos.

En relacién con lo que aqui denominamos nucleo principal se puede examinar
que Ilos compuestos sometidos a comparacibn poseen un grupo
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en donde A y J (ver recuadro verde del cuadro comparativo
anterior) estdn reemplazados por un grupo O- y un grupo pirazol
respectivamente, en donde en este ultimo grupo uno de sus atomos de N esta
a su vez sustituido por un grupo fenilo o por un anillo heterociclico, siendo de
esta manera, mds similares con los de ia solicitud en tramite. Por tal razén,
llamo la atencién al hecho de que las estructura quimica revelada en la
reivindicaciéon 1 y subsidiarias, son el simple resultado de la realizacién de
sustituciones frente a un nuclea basico comprendido en ef estado de ia técnica,
y por ello predecible y obvio para una persona versada en la materia.

De igual manera, se insiste, si en gracia de discusion se estuviera frente a
moléculas no reveladas textualmente con anterioridad en la literatura, es claro
que en el mejor de los casos se estaria basando su nivel inventivo en la
utilizacion de nicleos bdsicos conocidos y en la simple inclusion de
sustituyentes diversos, que una persona con conocimientos en quimica y en
sintesis, seria capaz de identificar y obtener mediante principios y métodos
conocidos en la industria farmacéutica, sin que tal identificacién y obtencién
supongan un aporte técnico sorprendente. En consecuencia, si en gracia de
discusion se estuviera frente a una sustancia novedosa, la misma no cumpliria
con el indispensable requisito de nivel inventivo, considerando que su
obtencién es una derivacién evidents del arte existente, revelado en esta
anterioridad.



1.2.

Pese a lo anterior, es importante resaltar que los compuestos revelados en
la tabla 9 de la WO 01/70871 A2, son idénticos a los revelados en la tabla 2
de la US 2005/0075372A1, equivalente a la solicitud colombiana en trémite
04-008-465, por tanto, la misma no cumple con el requisito de novedad
dispuesto en la Decision 486 de la Comunidad Andina.

Los compuestos descritos en las reivindicaciones 11 a 15, al igual gue
su efecto, carecen de novedad y nivel inventivo.

La patente japonesa 2001019691 A, titulada "PYRAZOLEBENZOXAZINE OR
PYRAZOLEBENZOTHIAZINE COMPOUND AND ANTIFUGAL AGENT FOR
AGRICULTURE AND HORTICULTURE", publicada el 23 de enero de 2001,
revela compuestos de tipo Benzoxazinona que, al ser comparados con los
compuestos revelados en la solicitud colombiana en tramite, es evidente que
unos y otros tienen basicamente la misma estructura o ndcleo principal, y que
en algunos casos, se diferencian entre si por los grupos sustituyentes y en
otros son exactamente los mismos. VVeamos:

Patante Japonesa 2001019691A publicada

el 23/01/2001 WO003/15518 y a su vex de la US

2005/0075372A1

CO 04-008-485, EQUIVALENTE A LA

Donde:

mﬂ
H @'ﬂ" ! :
R "T '

XandYaeeachOaoS

Rt is H, a 1-6C alky! or (substituted) phenyl;
R2 and R3 are each H, a halogen or 1-6C alkyl;
R4:

is H, a halogen, CN, nifro. 1-6C alkyi(carbonyl), 1~
6C alkoxy{carbomyl), OH, COOH, (substitired) phe~-
naxy ar the ilke

, I
Donde: |
KT i oG alkyd, Lol atkeesl, C.-C, sdksnyt, Cy-Co
apdoalkyl, C,-C,, batoalicyl, Cu 0y bakiatkeryl, C.-C,
wkatkynyl o Gl babocychaliad; or
R’ & 3 phenyl ring, a Beazyl ghegs. 4 5- o Goancabnad
beternarmstic ring, § nplubyl Ting edem or an
mumalic K, % or [0membened fimed tewerdsicwelic
ring avkion, each ring wr ticg, vsium optionally ash-
slitvicd with ooe i e sabstilncnos inikcpendenily
rlesed Fagn R,

R® i 1, C,oC, ulkey], . -C, baloalky), hakogea, ON, Uy £,
alkoxy or UL, hadoalknxy;

R? ix B, ,-C, atkyl, C,-U; haloalkyl, Bubogen, C,-LC,
akeay or C, -y tuinatkaxy:

REx I, C,-C, alkyl, C.-€ slkeny), O, aliynyd, Gt
cvchalkyl, U0y aknlkyd, €N, huhgen, -0
sy, C,-03, haloalloy or Nidy:
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Como se observa, la patente japonesa revela compuestos de farmula (l) que,
luego de hacer las sustituciones pertinentes sobre X y Y permite obtener un
compuesto de tipo Benzoxazinona, y que al sustituir el nicleo principal con los
sustituyentes relacionados en R1, R2, R3 y R4 vemos que coinciden tanto con ia
estructura como con los sustituyentes dados en la solicitud colombiana en tramite,
desvirtuando asi, la novedad que dice tener este documento.

Si en gracia de discusibn se estuviera frente a moléculas no reveladas
textualmente con anterioridad en la literatura, es claro que en el mejor de los casos
se estaria basando su nivel inventivo en la utilizacién de nucleos basicos
conocidos y en la simple inclusién de sustituyentes diversos, que una persona con
conocimientos en quimica y en sintesis, seria capaz de identificar y obtener
mediante principios y métodos conocidos en la industria farmacéutica, sin que tal
identificacién y obtencién supongan un aporte técnico sorprendente. Ahora bien, si
so estuviera frente a una sustancia novedosa, la misma no cumpliria con el
indispensable requisito de nivel inventivo, considerando que su obtencién es una
derivacion evidente del arte existente, revelado en esta anterioridad.

1.3. Carece de nivel inventivo la composiciéon farmacéutica revelada en las
relvindicaciones 6 a 9, caracterizada porgue comprende un compuesto
como se define en la reivindicacién 1, y un agente bioldgicamente activ
adiclonal seleccionado de artropodicidas.

En este punto de la solicitud, la novedad y el nivel inventivo estdn dados por la
combinacién de dos grupos de principios activos en una formulacién farmacéutica,
y a su administracién como parte de un método de control de plagas. No hace falta
ser un experto en la materia para saber que el efecto sinérgico pretendido esté
dado por el efecto combinado de los principios activos, orientado al logro de un
resultado mayor al que produciria la suma del efecto de cada uno de ellos
individuaimente considerado.

En la industria farmacéutica son muy comunes y conocidas las combinaciones de
varios farmacos, y para ello existen multiples ejemplos que no viene al caso
mencionar, debido a su amplia divulgaciéon y uso. La combinacion de un
compuesto como el descrito en la solicitud colombiana con otro tipo de agente
como los mencionados en dicha reivindicacién tiene la misma finalidad que en lo




expuesto anteriormente, esto es, hacer que el efecto an el control de plagas de
insectos, sea mayor que aquel que se obtendrila mediante la administracion
individual de los componentes.

Para e! caso en cuestidn no sblo son conocidos tales componentes, sino que es
absolutamente predecible la posibilidad de su combinacién y la obtenciéon del
efecto sinérgico pretendido. Es bien sabido que la combinacién de moléculas que
tienen diferente mecanismo de accién puede ser utilizada para el tratamiento de
una misma patologia, 0 de manifestaciones relacionadas (ya sea en humanos,
animales o plantas), pues el efecto deseado se puede conseguir modificando o
complementando la accién de cada uno de ellos.

El despacho deberla considerar, ademés del conocimiento individual de los
componentes de la combinacién farmacéutica pretendida, es decir de los
compuestos de formula | y de los otros agentes bioldgicos activos entre los que se
menciona Fipronil, la predecibilidad del efecto sinérgico entre ambas sustancias
por obra de la identidad de funciones y del uso de ellos como insecticidas, razén
por la cual la caracterizacién que nos ocupa carece de nivel inventivo.

Si tenemos en cuenta sus propiedades y efectos y si se contempla la posibilidad
de emplearios en combinacién con los compuestos propuestos en la presente
solicitud, es méds que obvio pensar que la finalidad tal cual es la de potenciar el
efecto mencionado anteriormente, queda demostrada en virtud de que cada
compuesto (por separado) es utilizado para el fratamiento de la misma patologla.

Por lo expuesto anteriormente reitero la peticién de declarar fundada el presente
escrito, de negar en consecuencia el privilegio solicitado, y de ordenar el archivo
del expediente respectivo.

il. PRUEBAS

Ruego que se tengan como tales, sin perjuicio de que el Despacho considere
oficiosamente, las siguientes:

e Copia de la portada y de las paginas 1,2 y 75 de la publicacién W0O01/70671
A2,
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o Copia de la portada y del Abstract de la patente Japonesa 2001019691A.

Sefior Superintende

JOSE LUIS'REYES VILLAMIZAR

C.C. 79.152.473 de Usaquén
TP.A 44655deC.S.J.
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WO 01770811 PCT/US0109338

. TITLE
INSECTICIDAL ANTHRANILAMIDES
BACKGROUND OF THE INVENTION

This inventian relates to certain anthranilamides, their N-oxides, agriculturslly
suitable salts and compositions, and methods of their use as erthropodicides in both
agronomic end nonagronomic environments,

The contral of arthropod pests is exiremely importunt in achieving high crop
efficiency. Arthropad damage to growing and stored sgronomic crops can cause significant
reduction in productivity and thoreby result in increased costs to the consamer, The control
of arthropod pests in forestyy, greenhouse crops, ormamentals, sursery crops, stored food and
fiber products, livestock, household, and public and enimal health is also importamt. Many
products are commercially available for these purposes, but the need continues for new
compounds that are more effective, less costly, less toxic, environmentally safer or have
different modes of action.

NL 9202078 discloscs N-acy] anthranilic ncid dexivatives of Formula i as insecticides

R o
7
'Y =
R By ¥ ) 3
o
Rl z
|
wha.rein.i:mrdia.
X is u dircet boad;
Y is H or C-Cg alkyt;

Z is NHy, NH(C,Cs alky) or N(C-Cj alkyl)y; and
R! through R? are independently H, halogen, Cy-Cg alkyl, phenyl,
hydraxy, Cy-Cg alkexy or Cy-Cy acyloxy.
SUMMARY OF THE INVENTION
This invention pertains to a method for contralling arthropods camprising coniscting
the anhropods or thelr environment with an arthropodicidally effective amount of &
compound of Formula 1, its MN-oxide or agriculturally sultable saits

,?67( ‘f:
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1
wherein
A md B are independenily O or S;
each J is independently a phenyl ar naphthyl group substituted with 1 to 2 RS and
5 optionally subatituted with 1 to 3 RS;

or each J is independently a 5- or 6-membered heteroaromatic ring or an aromatic 8-,
9- or 10-membered fused heterobicyclic ring system wherein each ring or ring
gystem is optionally substituted with 1 to 4 R7:

nislto#;

10 R! is H; or C;-Cg alkyl, C-Cj alkenyl, C;-Cy alkynyl ar C3-Cg cycloalkyl each
optionally substituted with ons or mare substituents selected from the group
consisting of halogen, CN, NOy, hydrosy, Cy-Cy alkaxy, C1-C alkylthio, C;-Cq
alkylsulfinyl, Cy-Cy alkylsulfonyl, C;-C4 alkoxycarbonyl, Cy-Cy alkylamino,
C,-C, dislkylamino and C3-Cyg cycloalkylamino; or

15 R! is C;-Cg; alkylearbony), C;-Cg alknxycarbonyl, C,-Cg aliylaminocarbonyl, C5-Cy
dialkylaminocatbonyl or C(=A)J;

R2is H, C;-Cg alkyl, C7-Cg nlleonyl, C;-Cg slleynyl, C3-Cg oyoloalkyl, C,-Cy atkony,
Cy-C4 alkylaminn, Cy-Cg dialkylamino, C3-Cg cycloalkylamino, C;-Cg
alkaxycarbonyl or C»-Cg alkylcarbonyl;

20 R31s H; G Cy-Cg alkyl, C,-Cg alkenyl, Cy-Cg alkynyl, C;-Cs cycioalkyl, sach
ophonﬂlylubshhmdwnhmummmbmmﬂedndﬁmthom
consisting of halogen, G, CN, NO,, hydroxy, C;-C, alkoxy, C-C;4 haloalkoxy,
Cy-Cy alkylthio, C;-C, alkylsulfinyl, C,-Cy slkyisulfonyl, C-Cs
alkoxycarbonyl, C3-Cq alkylcarbonyl, C3-Cg trialkylsilyl, or a phenyl, phenoxy

25 ms-q&wmmmmmmmﬁnum
ons to three substithents independently selected from the group consisting of Cy-

' Cy alkyl, C;-Cy alkemyl, C;-C4 alkynyl, Cy-Cg cycloalkyl, Cy-Cy haloalkyl, C-
Cj haloalkenyl, C,-C4 haloalkynyl, C3-Cg halocycloalkyl, halogen, CN, NO,,
Cy=Cy alkoxy, C}-Cy haloalkoxy, C;-Cy alkylthio, C;-C4 alkylsulfinyl, C;-Cq
30 . alkylsulfomyl, C;-Cy alkylamino, C;-Cy disikylamino, C3-Cg cycloslkylamino,

2
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(54) PYRAZOLEBENZOXAZINE OR
PYRAZOLEBENZOTHIAZINE COMPOUND
AND ANTIFUNGAL AGENT FOR
AGRICULTURE AND HORTICULTURE

(57) Abstract:

PROBLEM TO BE SOLVED: Tb obtaln a new com-
pound useful as an antifungal egent for agricullure
and horficullure causing alight chemical Injury o ob-
ject cropa, aspecially as a rice hisst cantroling agent
and whoat disease damage controfiing agent.

SOLUTION: This compound is &8 compound of for-
mula | [R1 is H, a 1-8C alkyl or (subathtuted) phany};
-R2 and R3 ara each H, a halogen or 1-8C aky]; Rt
ia H, a halogen, CN, nitro, 1-8C afkyl(carbdnyl), 1-
8C alkaxy(carbonyl), OH, COOH, (subsatituted) phe-
naxy or the ke; X and Y are each O or S; n s 0-
4], for instance, 2-{3-chioro-1-methylpyrazol-5-yl)}-4¥-
4-axo-3,1-benaaxazine. The compound of formula E |
is, for inatanca, produced by a method for producing
a compound of formula IV which compriaes a reaction
between a pyrmzolecarbaxylic acid halide of formuia Ii
(Hal Is & halogen) and an anthranllic acid darivative of
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formuta lif in the preaence of a basa, and ¥ necessary
a catalyst, In a solvent at 0°C to the bolling point of the
solvant.
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Bogota, D.C.,
Doctor: oficloN: 3798
Alvaro Comrea Ordofiez
Apoderado
ASUNTO: Radicacion PCT N°  04-8465
Tramite 011
Evento 370
Actuacién 440
Folios 022

Con fundamento en lo previsto por el articulo 43 de la Declsidon 488 de la Comisién de
la Comunidad Andina, se le comunica que la oposicién presaentada por el doctor José
Luis Reyes Villamizar, en su calidad de apoderado de Tecnoquimicas S.A., retine los
requisitos formales exigidos por la ley al momento de su presentacion.

En cumplimiento de lo dispuesto en la citada norma, se le concede el término de
sesenta (60) dias habiles siguientes a la fecha de notificacién del presente oficio, para
que haga valer sus argumentaciones y presente pruebas.

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 N° 10 de 2001.

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL

31 HAR. 2006
El anterior requerimiento fue notificado por fijacién en lista de fecha, .
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