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Superintendencia de Industria y Comercio 

Ministerio de Comercio, Desarrollo Industria y Turismo 

E. S. D. 

� Ref.: Expediente No. 05.052.702 

Solicitud de Patente PCT entrada fase naciona! para: DERIVADOS PESTICIDAS DE 

PIRAZOL 1-ARIL-3-AMIDOXIMA 

Solicitante: BAYER CROPSCIENCE S.A. 

RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO 

LUIS PATISO LEIVA, mayor de edad, identificado y domicihado como aparece at pie de 

mi firma, en atenciôn a su oficlo No. 859 notificado el 29 de enero de 2010 y posterior 

prórroga el dia 22 de abril de 2010, atentamente me permito dar repuesta al mismo de la 

siguiente manera: 

Argumenta el seæor examinador que ’el solicitante hizo caso am/so de las 

recomendaciones hechas en el primer articulo 45 par lo tanto, el nuevo cap/tub 

reivindicatorio continua siendo muy amp/ia y sin sustento en la descripciOn". 

Con relacion a la objeciOn en cuestiOn, es muy dificil entender la posición que ha tornado 

el Sr. examinador respecto a la modificaciôn realizada  at pliego reivindicatorio. De ninguna 

manera, el pliego presentado es amplio tat como to establece & Sr. examinador asi cnrnn 
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En efecto, si el examinador analiza el pliego reivindicatorio inicial y el modificado en mi 

respuesta del 18 de marzo de 2009, puede observar claramente que los radicales R1 a 

de los compuestos de formula (la) o (lb) fueron sustancialrnente restringidos. Es mÆs, 

dicha modificaciOn se encuentra absolutamente sustentada en la descripciOn tal como 

expongo a continuaciOn, especificamente en las tablas 1 a 7: 

Por ejemplo, el radical R3 se restringiO a haloalquilo C1-C3 el cual abarca el grupo CF3 

presente en todos los compuestos ejemplificados 1-49, 3-25, 4-82, 3-93,4-101,4-114,4-

0 115, 4-117, 4-121, 4-128, 4-136, 4-144, 4-152 to 4-164, 6-2, 6-42, 6-84, -125, 6-126 y 7-

127 de las tablas 1 a 7 de la descripciOn. Es mÆs, no existen grupos funcionales 

adicionales en la definiciOn de R3. De igual manera. Ia descripciôn proporciona datos 

experimentales en las tablas I a 7 para los compuestos aruba mencionados (ya sea el 

punto de fusion a el H NMR). For lo tanto, teniendo en cuenta lo anteriormente expuesto, 

el pliego reivindicatorio se encuentra debidamente sustentado en los compuestos 

ejemplificados. 

For otra parte, los radicales R2, W y R 6se limitaron a halOgeno, C-halOgeno, haloalquilo-

(C1-C3) respectivamente de tal manera que dichas definiciones corresponden a los 

sustituyentes Cl, C-Cl y CF3 presentes en todos los compuestos ejemplificados de las 

tablas 1 a 7. For lo tanto, el pliego reivindicatorio se encuentra debidamente sustentado 

en los compuestos ejemplificados en cuanto a dichas definiciones. 

Por su parte, los radicales R4, R5 se limitaron a H 0 alquilo C1 -C3 los cuales son 

representativos de los compuestos ejemplificados en las tablas de la descripciOn donde 

hay presencia de un grupo metilamino (-NHCH3) en esta posiciÆn. 
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En cuanto a los radicales X y Y, estos se limitaron a H a alquilo C1-C3 los cuales 

claramente abarcan los compuestos revelados en las tablas de la descripción. En efecto, 

el compuesto 1-49 en la tabla 1 contiene 2 Ætomos de hidrogeno correspondientes a las 

variables X y V mientras que los compuestos 3-25, 4-101, 4-114, 4-115, 4-117, 4-121, 4-

128, 4-136, 4-144, y 4-152 a 4-155 presentan hidrageno coma variable X y CH3 como 

variable V. 

Pongo de presente al seæor examinador que los compuestos 4-156 a 4-164 en la tabla 4 

incluyen grupos bencilo sustituidos en la definiciôn de la variable X. Par Ia tanto, dicha 

variable ha sido modificada en el nuevo pliego reivindicatoria. 

Con relacion al radical R1, pongo de presente al seæor examinador que los compuestos 1-

49 y 3-25 presentan un grupo fenilo no sustituido en dicha posición. De igual manera, los 

compuestos 4-93 y 4-128 incluyen un grupo fenilo sustituido con CF3 (haloalquilo C1 -C3); 

los compuestos 4-101 y 4-136 contiene un grupo fenilo sustituido par SCF3; los 

compuestos 4-114, 4-115 y 4-121 contienen un grupo fenilo sustituido por un itomo de 

clara o un âtoma de fluor y el compuesto 4-117 contiene un grupo fenilo con dos âtamos 

de cloro (sustitucion di-halógena). 

Par su parte, las compuestos 4-144, 4-152, 4-154 y 4-155 incluyen un grupo fenilo 

sustituido con una a dos grupas metila a un grupo tert-butilo (alquilo C1 -C4, y el 

compuesto 4-153 contiene un anilla fenilo sustituido can un grupo CN. Los compuestos 6-

2 y 6-42 de Ia tabla 6 contienen un grupo piridilo y un grupo piridilo sustituido con un 

Ætomo de clara respectivamente. Par Ia tanto, el pliego reivindicatoria se encuentra 
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En este orden de ideas, ha quedado claramente demostrado que el pliego reivindicatorio 

presentado el 18 de marzo de 2009 si se encontraba debidamente sustentado en los 

ejemplos de la descripciOn y no era de ninguna manera una generalización sin sustento 

en la descripcion tal como lo establece el seæor examinador. 

No obstante lo anterior, y teniendo en cuenta la posición estricta asumida por el seæor 

examinador, presento un nuevo pliego reivindicatorio donde los radicales R1 a R6 han sido 

aCm mÆs restringido en relaciOn at pliego presentado el dia 18 de rnarzo de 2009. Dicho 

pliego entonces, està totalmente sustentado en los ejemplos de la descripciOn de tal 

manera que solicito al seæor examinador aceptar dicho pliego y tener como superada la 

objeciôn par claridad. 

Argumenta el seæor examinador que "of solic/tante ins/ste en reclamar un proceso do 

sintesis el cual es una generalizaciOn sin sustento en la descripc/On’ 

Aunque nuestro apoderado no estÆ de acuerdo con Ia posiciOn asumida por el seæor 

examinador, la reivindicación 10 ha sido eliminada del pliego reivindicatorio. 

. 

Argumenta el seæor examinador que la composición do  la reivindicaciOn 11 es una 

generalizaciOn sin sustento en la descnpcion. En ninguno de los ejemplos so muestra una 

combinaciOn del ingrediente act/vo con un pest/c/cia conocido en el arte" 

En cuanto a la afirmaciôn del examinador, pongo de presente que en los ejemplos 2A a 

2M de la descripciOn se revelan composiciones sOlidas y liquidas las cuales describen 

diferentes tipos de composiciones debidamente abarcadas por la composicion de la 

reivindicacian 11. 
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No obstante Jo anterior, la reivindicaciOn 11 ha sido modificada indicando la concentracion 

especifica do ingrediente active asi come los excipientes especificos descritos en la 

composición de los ejemplos 2A a 2M 

Argumenta el seæor examinador que ’el rnetodo de ía reivindicaciOn 12 no ri/vu/ga un 

mØtodo propiamente dicho’ 

Con el fin de superar La objeción en cuestiOn, la reivindicaciOn 12 ha side eliminada del 

pliego reivindicatorlo. 

Nivel inventivo 

En cuanto a! documento Dl, parece que la tabla proporcionada per el seæor examinador 

para comparar los compuestos do la presente invenciOn con los compuestos de Di es 

incorrecta. En particular, parece que el Sr. examinador ha confundido el tipo do sustituciôn 

permitida en el grupo oxima en la posiciôn 3 del anillo de pirazol. En efecto, en los 

compuestos do la presente invenciOn se requiere que R1 (fenilo sustituido) debe 501 

separado del ªtomo do oxigeno per al menos tin grupo metileno (CH2), ya que (a variable 

m on la formula la o lb debe ser 1 o 2. 

Por el contrario, los compuestos de formula (I) de Dl permiten que )a variable V sea arilo 

o piridilo (pagina 3, lineas 11-12), 0 Un grupo aiquilo sustituido u opcionalmente sustituido 

per alcoxi, alcoxicarbonil, carboxi, cyano, aminocarbonil, alquilarninocarbonil, 

dialquilaminocarbonil, alquiltio, nitro, alquilsulfinil, aiquul sulfonil, aiquilcarbonul, amino, 

aiquulamirto, dialquilamino, hidroxi, alquilcarbonilamino o aiquilcarboniloxi 
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(I) Compuesto de Dl 

En este orden de ideas, Dl no revela compuestos con un grupo oxima en Ia posiciôn 3 del 

anillo de pirazol sustituido por un grupo fenilalquii (-(CH2)mfenil). Adicionalmente, si bien es 

cierto que Dl proporciona una descripción general de que el grupo Y sea un grupo arilo o 

piridilo, ninguno de los compuestos especIficos ejemphficados contienen un grupo ariio o 

piridilo en dicha posiciÆn. 

Por su parte, el documento D2 describe 1-arilpirazoles de formula (I) donde Y 

correspondea Hoaun grupo enlazadoatravesdeC, N,O,S yP. 

V 
1 

N 

(I) 

R 

A   

Este documento proporciona una descripciOn muy amplia de compuestos abarcados por 

a formula (I) incluyendo compuestos donde Y representa un grupo enlazado a travØs de 

un Ætomo de oxigeno. Entre los grupos enlazados al Ætomo de oxigeno se encuentran 

alquil, aril, aralquil (incluyendo bencil y fenetil) (remito al examinador a la pÆg. 8, linea 2 y 
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23-25 para los grupos quo pueden estar unidos a travØs de un Ætomo de carbono que es 

lo mismo quo los grupos que pueden estar unidos a travØs de un Ætomo de oxigono). 

D2 no describe ningUn compuesto especifico donde V puede representar un grupo fenoxi 

O un grupo fenilalcoxi. En efecto, todos los compuestos espocificos descritos en [as tabias 

1-5 (paginas 78-82 de D2) que incluyen un grupo enlazado a travØs de oxigeno 

correspondiente al radical V incluyen solamente los grupos OH, 0002Me, OC(0)fenil, 

OCH(OMe)2, OC(0)NHEt, 0C(0)CH2CI and 0C(0)NMo2 Estos compuestos son 

sustancialmento diferentes a los compuestos actualmente rovindicados. 

En este ordon de ideas, la introduccion o modificaciOn de grupos funcionales en el nUcleo 

do N-arilpirazol altora dramaticamonte la actividad de los compuestos quo ilevan dicho 

nUcloo contra ciertas especies do pestes y parÆsitos. En efecto, tal como argumontØ en ml 

memorial do respuesta del 18 de marzo do 2009, los compuestos de la presente invenciOn 

presontan actividad pesticida contra diferentes tipos do pestes y parasitos. Resulta claro 

entonces, quo un efecto biolOgico mejorado no deponde do una estructura bÆsica, sino 

quo la mojora do dicho efecto a menudo so origina solo on un camblo menor ofoctuado on 

dotorminado sustituyontes. 

Como bien se sabo on al Æmbito quImico o quimico farmaceutico, pequeæos cambios en 

los sustituyontes de una molØcula conilevan a propiodades estericas y eloctrOnicas 

significativamonte diferentes to cual a su vez resuita en propiedades biolOgicas o quimicas 

mejoradas. 

Lo anterior se encuentra dobidamente sustentado en divorsa literatura que existe sobre el 
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"La modificaciOn molecular es una alteraciOn quimica do compuestos 

orgÆnicos conocidos y pro viamente caractorizados con 01 fin do 

aumentar su uti/idad como farmacos. Esto sign/f/ca aumontar su 

ospecificidad, potencia, absorciOn, reducir la toxic/dad, etc. La 

modificaciOn molecular puede ser minUscula o sustancial e incluye 

cambios en grupos funcionales, estructuras do an/I/o o con figurac/On. 

Dicha modif/caciOn molecular produce nuevas entidades quimicas y 

agentes terapeuticos mejorados’l 

Es asi como en la presente invenciOn se esperarian cambios sustancialmente diferentes 

en cuanto a las propiedades biológicas de los compuestos reivindicados tras fa sustitución 

en el nQcleo de N-arilpirazol. 

Ahora bien, segUn el Manual Andino de Patentes, un compuesto quimico tiene nivel 

inventivo cuando: 

"Presenta un efecto inosperado. La existencia de un efecto o usa 

sorprondente es la manora mas corn Un de establecor altura inventive 

pare compuestos nuevos, particularmente cuando tiene estructuras 

rnuy prOximas a las del estado do la tOcnica. 

El efecto inesperado puedo ser completamente diferente de los 

descritos para los compuestos similares conocidos o b/en ser igual pero 

’I 

con una me/ora an los resu/tados". (Subrayado fuera de texto). 
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Por otra parte, es ben aceptado en el Ænibito cientifico que la actividad biolOgica asi como 

a toxicidad de compuestos con patrones de sustitución diferentes no es de ninguna 

manera predecible. 

En conclusion, ni los documentos Dl ni D2 solos ni en combinaciOn habrian ensenado o 

sugerido a una persona versada en Ia materia los compuestos especificos del nuevo 

pliego reivindicatorio con tal actividad pesticida. 

Solicito entonces al Sr. Examinador conceder el privilegio de patente a la presente 

invención toda vez que las objeciones planteadas por su Despacho han sido debidamente 

s uperadas 

Anexos 

Nuevo capitulo reivindicatorio 

Formulario de modificaciones 

� Recibo de pago 

� De La Seæora Jefe, 

Luis Patino Leyva 

C.C. No. 2.930.616 de Bogota 

T.P.A. No.2698 del C. Sup. de Ia .Judicatura 

Calle 94A # 7A-09 

Telefonos: 7560770 

11 JUN. 2010 



Espaclo reservaco para el adhesivo de radicaciOn 

FORMULARIO IJNICO DE CORRECCIONES V MODIFICACIONES 

SOLICifUD DE: 

0 Correccióri de Errror Material fJ Modification a una solicitud 

Nombre: BAYER CROPSCIENCE S.A. FDENTIFICACION 

Direccion: 55, avenue RenØ Cassin c.c jJ N. IT 0 
F-�9009 Lyon 

- Francia 

Doniiciiio: F-69009 Lyon C E 9 Otro 9 
Francia 

Lugar de Constitution: Francia Cual 

Numero TelØfono Fax: 
E-mail 

Nombre LUIS PAT1FJO LEYVA IDENTIFICACION 
REPR ES E N TA N T E 
0 APODERADO D’recciOn Calle 94A 

# 

7A-09 CC NIT fl 

Comprobante de pago de la tasa. 

0 Poderes Si fuere el caso, junto con la sustituciôn de los mismos a mi favor. 

Documento que acredita la existencia y representaciÆn legal de las panes, cuando seen personas junidicas 

iNueo capitulo reivindicatorio 
/ 
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Reivindicaciones 

1. Un compuesto de fÆrniula (Ia) o (lb): 

R6S(0) 

I’ 

R2 

ci R6S(0) 

(Ia) (lb) 

z0(CH2)mR1 

en donde: 

Rl es fenil sustituido con uno o dos Ætomos de cloro o fluor, CF3, SCF3, CN, uno o 

dos grupos metilo 0 Ufl grupo tert-butilo, piridil o piridil sustituido con uno 0 mÆs 

halOgenos 

X es H o bencil sustituido con F, Cl, CH3, OCH3 o tert-butil 

Y es metilo 

W es C-Cl 

es Cl 

R3 es CF3 

es H 

es metilo 

es CF3 

m es 1 o2; 
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- 2. Un compuesto o una sal deØste de acuerdo a la reivindicacian 1 en donde 

m es 1. 

3. Una composición pesticida que comprende cerca de 0.1 a cerca de 50 % en 

peso de un compuesto de formula (I) a una sal aceptable coma pesticida de este 

como se definiô en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 2 junto con un vehIculo 

seleccionado del gwp a que consiste de condensado de nonilfenol y oxido de 

etileno, condensado de tristirilfenol y oxido de etileno, dodecilbencenosulfonato de 

sodio, un solvente aromâtico ligero ClO, dodecilbencenosulfonato de calcio, 

silicato de magnesia sintØtico, sales de sodio de Æcidos policarboxilicos, goma 

xantana, un derivado orgÆnico de montmorilonita de magnesia1 dioxido de silicio 

micronizado, polvo de talco superfino, harina de trigo, melaza, N-metilpirrolidona y 

dimetilsulfoxido a una combinaciOn de los mismos. 

49 


