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RESPUESTA AL EXAMEN DE FONDO

MARGARITA CASTELLANOS ABONDANO, mayor de edad, identificada vy
domiciliada como aparece al pié dexmi firma, atentamente me permito
presentar respuesta al oficio No. 08493 notificado por fijacién en
lista el 24 de julio de 2009 correspondiente al examen de fondo,

estando dentro del término legal en los sigulentes términos:

Claridad de las reivindicaciones

Argumenta su Despacho que “las reivindicaciones no son concisas por
cuanto existen multiples posibilidades de sustitucidn a nivel del
compuesto de formula (I) para los radicales R°-R’ (.) para las
reivindicaciones 1-4 se encuentran términos como arilo,
heterociclico, ariloxi, ariltio ya que no es especifica el numero de
carbonos que los conforman, no se define su tamafo, etc (.), en la
reivindicacion 1 en las excepciones se habla de n=2 pero segin la
definicidn de n en el folio 175 n=2 no estd dentro del alcance de los

compuestos de férmula (I) (..)”.
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Con el fin de dar por superada la objecién por claridad del capitulo
reivindicatorio me permito presentar a su Despacho las siguientes

aclaraciones:

En primer lugar, nuestro apoderado desea corregir la condicidén en la

reivindicacidén 1 de la siguiente manera:

“.con la condicién de que ¢l compuesto no sea un derivado de

Avermectina Bla o Blb

cuando n es 0, R; es H, y R, es -CH,-CH;-OCH; o —-CH,-CH,-0O-fenilo;
cuando n es 1, R; es H y R, es —CH,-CH,~O-fenilo; o

cuando n es 0, y Ry y Ry juntos son -CH,-CH;-CH;- no sustituido.”

La anterior correccidén en la condicién es necesaria para atender
errores tipograficos originales obvios. En efecto, la invencidén se
relaciona con compuestos donde n es 0 6 1, y la condicién original se
referia a compuestos donde n era 1 6 2. Dado que la condicién se
referia a n que era 2, es obvio para una persona versada en la
materia que existe un error en dicha condicién. Este error ocurrid
porque los valores de n proporcionados (incorrectamente) en la
condicién original se refirieron al numero total de grupos sacaridos
presentes en los compuestos de la férmula (I) reivindicados (1 ¢ 2) y
no al numero de grupos sacaridos adicionados (0 & 1), vya que la
férmula (I) tiene un grupo sacarido en la férmula (I), por eso cuando
n = 0 se designa al monosacdrido y cuando n = 1 se designa al
disacadrido. Adicionalmente, la parte de la condicidén que se refiere
al derivado de Avermectina BZ2a o B2b se ha eliminado ya que la
invencién no se relaciona con dichos derivados. Ahora bien, 1los

siguientes compuestos eran referidos en la condicidn original:

a) derivades de Avermectina Bla o Blb cuando n =1, Ry = H, y Ry =

-CH,-CH,-0OCH; o -CH,;-CH;-0O-fenilo;
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b) derivados de Avermectina Bla o Blb cuando n = 2, Ry = H, y Ry =
-CH,-CH;-0O-fenilo;

¢) derivados de Avermectina Bla o Blb cuando n = 1, R, y Ry juntos
son —CH,-CH,—CH,—;

d) derivados de Avermectina B2a o B2b cuando n = 1, Ry = H, y R, -
CH,-CH,-0CH;.

Ya que n sb6lo puede ser 0 6 1, se puede ver que si n fuera 1 en (b)
existiria una superposicidén entre R, v Ry en (a) y (b). Por lo tanto,
una persona versada en la materia consideraria que el valor de n debe
ser diferente en (a) y (b), menor que 2, y seguramente en el mismo

orden, 0 y 1.

En este orden de ideas, nuestro apoderado considera que es aparente
para un persona versada en la materia que los valores de n referidos
como “1” y “2” en la condicién original deberian ser realmente “0” vy

“1” respectivamente.

En cuanto a los sustituyentes del compuesto de férmula (I), los mimos
han sido restringidos, especificamente en las reivindicaciones 1 y 5.
Sobre este punto, pongo de presente a su Despacho que los grupos
arilo y heterociclilo son bien conocidos para una persona versada en
la materia y ademas los mismos se encuentran debidamente
ejemplificados en la descripcién. 8Sin embargo, para dar mayor
claridad al capitulo reivindicatorio, el grupo arilo se ha definido
como fenilo, naftilo, antracenilo y periloenilo. En el caso del grupo
heterociclilo, el mismo se ha definido como piridilo, pirimidilo,
tienilo, furilo, etc. Dichas limitaciones se encuentran debidamente

sustentadas en la descripcidn.

Por otra parte, pongo de presente a su Despacho que los compuestos de
Avermectina B2 descritos en la pagina 4 de la solicitud PCT se citan

s6lo como informacidén de antecedentes.

Excepciones de Patentabilidad

Con el fin de superar la objecidén en cuestidn, la reivindicacidn 7 ha

sido eliminada del capitulo reivindicatorio.
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Nivel inventivo

Con relacién a los documentos US 5.169.839 (D1) y US 4,310,519 (D2),
su Despacho afirma que los compuestos de US 5.169.839 (D1) hacen a
los compuestos reivindicados no inventivos. Especificamente, su
Despacho afirma que la Unica diferencia entre los compuestos de D1 y
los compuestos de la presente invencién es que los radicales R' y R®
en Dl no son simultdneamente metilo, y que esta diferencia no
proporcionaria una ventaja inesperada sobre los compuestos de la
referencia Dl1. El solicitante respetuosamente no estd de acuerdo por

las razones que expongo a continuacién:

En primer lugar, los compuestos reivindicados describen un grupo
metilo en ambas posiciones referidas como R* y R® en DI1. Las
reivindicaciones en la presente solicitud son inventivas sobre las
ensefianzas de D1, ya que especificamente se aleja en sus ensefanzas
de los compuestos acd reivindicados basado en la divulgacién de D1
que explicitamente excluye compuestos donde R’ y R® son
simultédneamente metilo (ver col. 2, lineas 37-44 de Dl). Ademas, los
compuestos acd reivindicados exhiben actividad sobre §. littoralis,
H. virescens y P. xylostella, ninguno de los cuales son descriptos en

la referencia DI1.

En este orden de ideas, la referencia Dl no hace obvios a los
compuestos de la presente invencidn ya que se aleja en su ensefianza
de los compuestos donde R' y R’ son simultaneamente metilo, ni
describe la actividad contra varias de las especies que son
susceptibles a los compuestos acd reivindicados. Contrario a la
afirmacién del Sr. Examinador, una persona versada en la materia
estaria guiado a alejarse de los compuestos que simultdneamente
contienen grupos metilo en las posiciones correspondientes a las

variables R' y R°.
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Por otra parte, su Despacho afirma que Dl en combinacidén con US
4,310,519 (D2) hace a la presente invencidén no inventiva, ya que la
referencia D2 se relaciona con compuestos donde R' y R> son
simultaneamente metilo. El solicitante nuevamente no estd de acuerdo

por las siguientes razones:

La referencia D2 se relaciona con derivados de ivermectina gque son
estructuralmente distintos de los presentes compuestos, ya que los
compuestos de D2 no tienen otras sustituciones en la posicidn 4”7 que
no sea -OH. En contraposicién, los compuestos acad reivindicados
requieren sustitucién adicional en esta posicidén, que no imita
estructuralmente al grupo -OH de los compuestos de D2. Estas
diferencias estructurales impartes propiedades estéricas,
electrénicas, farmacocinéticas y metabdlicas, como también

selectividad a receptores bioldgicos.

Estos efectos como resultado de los cambios estructurales no pueden
ser predichos u obvios. Ademas, a causa de las diferencias
significativas entre los compuestos de D1 y D2 y 1la ensefianza

explicita en D1 contra los compuestos que contienen simultaneamente

grupos metilo en las posiciones de R' y R°, una persona versada en la

materia no estaria motivada a modificar las enseflanzas de Dl para
arribar a los compuestos recitados en las reivindicaciones basados en

D2.

Adicionalmente, 1la referencia D2 también falla en recitar la
actividad contra S. Littoralis, H. Virescens y P. Xylostella, que se
ha demostrado son susceptibles a los compuestos de la presente

invencién,

En este orden de ideas, solicito al sefior examinador conceder el
privilegio de patente a la presente invencidén toda vez que las
objeciones de claridad y nivel inventive han sido debidamente

superadas.



CASTELLANOS & CO.
ABOGADOS

Calle 94 ANo. 7 A-09

Bogota, D.C., COLOMBIA

De la Sefiora Jefe,

SOk e

C.C. No. 39.779.654 de
T.P.A. No.70819 del C.
Calle 94 A No. 7 A - 09
Teléfonos: 7 56 07 70
Bogota, D.C.,

Usaquén

Sup. de la Judicatura

\i'rd

PR



P %" 2

Espacio reservado para el adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SOl F’_E. RINTENDERNC A

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

[] Correccién de Errror Material Modificacién a una solicitud
H o e
, -;Nembre: MERIAL LIMITED \ IDENTIFICACION
SOLICITANTE s P
S - ‘Direccion: 3239 Satellite Blvd cce. d NT [
Duluth

@ s g SOLICITUD DE:

Georgia 30096-4640
Estados Unidos de América

Domicilio: Georgia 30096-4640 ce. O oo []
Estados Wnidos de América
Lugar de Gonstitucion:  Estados Unidos Cual
L de América
Teléfono: Fax: Namero
anT E-mail:
i
Nombre: MARGARITA CASTELLANOS A. IDENTIFICACION
REPRESENTANTE
O APODERADO Direccion: Calle 94 A No. 7 A-09 C.C. NT [
Teléfono: 756 0770 Fax; 755 0158 ce. 4 otro [
E-mail: info@castelianosyco.com Cual

Numero 39'779.654 TPA 70.819

@ Numero de Expediente:

-05.0569.203

(5) Descriptisn de la correccion o modificagion solicitada:

Presento nuevo pliego reivindicatorio parallevar a cabo el examen de patentabilidad

(6) comprobante de pago No. o 09-66,171 Fecha 4 de septiembre de 2009

@ Anexos:

Comprobante de pago de |a tasa.
DPodereS si fuere el caso, junto con la sustitucion de los mismos a mi favor.
DDocumento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas

Nuevo capitulo reivindicatorio

, .. NOMBRE ._MARGARITA CASTELLANOS A. FIRMA ;[MQFQH:@] R ( gﬂ@g
g e P T CC.39'719.654 Usaquén - TPA 70.819 CSJ ﬁ

L

instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina - LPL/JDF- P1204




P o
W ﬂ"z ’:Mj’
SUPERINTENDENCEA DE NDUSTRIA Y CORERCLO
Wit BO0L178089-2
RECIED OFICIAL DE CAA @1 O% — bH,171
FECHA : GSEPTIEMBRE 4 DE 2009

B3t CONSLIGENALTION x0T

DEFOSTTANTE TIFD PAGO BANLD CUEMiH No. PABL FECHA Pl Vr, PABY

ALVARD CASTELLANDS CUNGIGNRCION  BANCU DE BOGOTR 042794387 92622788 047097200 14, 415,000,00

P o 0N C E FOT 0 pIx

CANT. RENTISTICO CONCEPTD T0TAL COMCERTD
1O0005-U1-05  CANBIO DE MOBALIDAD v MOGIFICA 12 MARCAS Y LEMAS COMERCIALES 111, 000.00
107TAL : $ 1EE, 000,00

.SHN: CIENTO ONCE MiL PESOS

RESPONSABLE

RECIBO DE CadA APLICADD AL EXPEDIENTE ho,




> M -

REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de formula

/ /
o 0
0 E 0{ ----- o-}
< o o] n
/0
A2 f3 (N

donde
nesQo1;

A-B es -CH=CH- 0 -CH,CH-;

R1 es alquilo C4-C+2, cicloalquilo C3.Cg 0 alquenilo C,.Cyy,

R, es alquilo C4-Cyz, alquenilo C,-Cyp, alquinilo C2-Cqz; 0 alquilo C4-Cyy,
alquenilo C>-Cq2 0 alquinilo C»-Cy, los cuales son sustituidos con uno a cinco
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en OH, halogeno, CN, -Ns,
-NO;; cicloalquilo C3-Cg que es opcionalmente sustituido con uno a tres grupos
alquilo C4-Cs; cicloalquenilo C3-Cs que estd opcionalmente sustituido con uno a
tres grupos alquilo C4-Ce; norbornilenilo-, halocicloalquilo C3-Cs, alcoxi C1-Cag,
alcoxi-C4-Cg.alcoxi-C1-Cg, cicloalcoxi Ci-Cg, haloalcoxi C4-Cqp, alquiltio C4-Cz,
cicloalquiltio Cs-Cg, haloalquiltio C4-Cy2, alquilsulfinilo C4-Cy2, cicloalquilsulfinilo
Cs-Cs, haloalquilsulfinilo C4-Cq2, halocicloalquilsulfinilo  Cs-Cs, alquilsulfonilo
C+-Cyy, cicloalquilsulfonilo C3-Cs, haloalquilsulfonilo C4-Cs2, halocicloalquilsulfonilo
Cs-Cs, -NR4Rs, -X-C(=Y)-Rq, -X-C(=Y)-Z-Rs4, -P(=0)(OalquilCs-Cg)2, arilo,
heterociclilo, ariloxi, ariltio y heterocicliloxi; donde los grupos arilo, heterociclilo,
ariloxi, ariltio y heterocicliloxi son opcionalmente - dependiendo de las
posibilidades de sustitucién en el anillo - sustituidos con uno a cinco sustituyentes

seleccionados del grupo que consiste en OH, Haldégeno, CN, NO>, alguilo C4-Cyz,
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Cicloalquilo C3-Cg, Haloalquilo C4-Cqz, alcoxi C4-Cy2, Haloalcoxi C1-Cq2, alquiltio
C1-Cy2, haloalquiltio C4-C4z, alcoxi-C4-Cg-alquilo-C4-Ce, alquenilo C2-Cs, alquinilo
C-Cs, Si(alquil-C1-C12)s, -X-C(=Y)-Rs, -X-C(=Y)-Z-Rs, arilo, ariloxi, heterociclilo y
heterocicliloxi; o

R, es arilo, heterociclilo, cicloalquilo C3-Cs, cicloalqueniio C3-Cs; 0 arilo,
heterociclilo, Cicloalquilo C3-Cs o Cicloalquenilo C3-Cs, los cuales son
opcionalmente - dependiendo de las posibilidades de sustitucion en el anillo -
sustituidos con uno a cinco sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en
OH, haldégeno, CN, NO,, alquilo C4-C+z, Cicloalquilo C3-Cs, haloalquilo C1-Cs2,
alcoxi C4-C1», haloalcoxi C1-C+2, alquiltio C4-Cyz, haloalquiltio C4-C12, alcoxi-C4-Ce-
alquilo-C1-Cs, dimetilaminoalcoxi C1-Cs, alquenilo C,-Cg, alquinilo  C2-Cs,
metilendioxi, arilo, ariloxi, heterociclilo y heterocicliloxi;

R; es H, alquilo C4-C12 0 alquilo C;-Cy2 el cual esta sustituido con uno a
cinco sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en OH, halégeno, CN,
-N3, -NO»; Cicloalquilo C3-Cg que esta opcionalmente sustituido con uno a tres
grupos alquilo C1-Cs; norbornilenil-; Cicloalquenilo C3-Cs que esta opcionalmente
sustituido con uno a tres grupos metilo; halocicloalquilo C3-Cs, alcoxi C4-Cyz,
alcoxi-C4-Cg-alcoxi-C1-Cg, cicloalcoxi C3-Cg, haloalcoxi C4-Cqz, alquiltio C4-Cyz,
cicloalquiltio Ci-Cg, haloalquiltio C4-C,, alquilsulfinilo C4-Cyz, cicloalquilsulfinilo
C3-Cs, haloalquilsulfinilo C4-Cs2, halocicloalquilsulfinilo  C3-Cg,  alquilsulfonilo
C+-Cy2, cicloalquilsulfonilo C3-Cg, haloalquilsulfonilo C4-C42, halocicloalquilsulfonilo
C3-Cs, -NR4Rg, -X-C(=Y)-Rs, -X-C(=Y)-Z-R4, -P(=0)(OalquilC4-Ce)2, arilo,
heterociclilo, ariloxi, ariltio y heterocicliloxi; donde los grupos arilo, heterociclilo,
ariloxi, ariltio y heterocicliloxi son opcionalmente - dependiendo de las
posibilidades de sustitucion en el anillo - sustituidos con uno a cinco sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en OH, Halégeno, CN, NO;, alquilo C4-Cy2,
Cicloalquilo C3-Cs, Haloalquilo C4-Cq2, alcoxi C4-Cy2, Haloalcoxi C4-Cyz, alquiltio

C1-Cq2, haloalquiltio C4-Cyz, alcoxi-C4-Ce-alquilo-C4-Ce, alquenilo C2-Cs, alquinilo
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C2-Cs, Si(alquil-C1-Cy2)3, -X-C(=Y)-Rs4, -X-C(=Y)-Z-R,, arilo, ariloxi, heterociclilo y
heterocicliloxi; o

Rz y R3 juntos son un puente alquileno de tres a siete miembros o un
puente alqueniieno de cuatro a siete miembros, donde uno o dos grupos CH,
pueden independientemente entre si ser reemplazados por un grupo -C(=0)-,
-C(=8)-, O, S, -NRs, -OC(=0)-0, -OC(=0)S-, -OC(=0)N(Rs)-, -C(=0)0-, -C(=0)S,
-C(=0)N(Rs)-, -N(R5)C(=0)S-, -N(Rs)C(=O)N(Rs)-, y donde el puente alquileno o
alquenileno puede estar independientemente entre si sustituido con uno o dos
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C4-Cy4, alcoxi-C4-C4
y halogenalquilo-C+-Cy;

X es O, NR;5 o un enlace;

Yes006S;

Zes O, S0oNRs

R4 es H, alquilo C4-Cy2 el cual estd opcionalmente sustituido con uno a
cinco sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, hidroxi,
alcoxi C4-Cg y CN; alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cg, arilo, heterociclilo, aril-alquilo
C4-C12, heterociclil-alquilo-C4-C42; 0 arilo, heterociclilo, aril-alquilo-C-C12 0
heterociclil-alquilo C4-C+2, los cuales son - dependiendo de las posibilidades de
sustitucion - sustituidos opcionalmente en el anillo con uno a cinco sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, alcoxi C4-Cg, haloalquilo C41-Cg
y haloalcoxi C1-Cs;

Rs es H, alquilo C4-Cg, cicloalquilo C3-Cs, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Ce,
bencilo o -C(=0)-alquilo C1-Cyz;

Re es H, alquilo C4-C+2 el cual es opcionalmente sustituido con haldgeno,
alcoxi C4-Cg, CN, alquenilo Cy-Cs, haloalquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs,
Haloalquenilo C4-Cqz, -X-C(=Y)-Rg, -X-C(=Y)-Z-Rq, -8O,.Rq, arilo, heterociclilo,
arilalquilo C4-C+2, heterociclil-alquilo C41-C+2; o0 arilo, heterociclilo, aril-alquilo C1-Cy»
o heterociclil-alquilo C1-C12, los cuales son dependiendo de las posibilidades de

sustituciéon - sustituidos opcionalmente en el anillo con uno a cinco sustituyentes
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seleccionados del grupo que consiste en haldégeno, alcoxi C1-Cs, haloalquilo C4-Ce
o haloalcoxi C4-Cg; 0
R4 y Rg juntos son un puente alquileno de tres a cinco miembros, donde
uno de los grupos metileno puede estar reemplazado con O, S 0 SO;; y
Ry es H, alquilo C4-Cy2 el cual estd opcionaimente sustituido con uno a
cinco sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, hidroxi,
alcoxi C1-Cs y CN; alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, arilo, heterociclilo, aril-alquilo
C1-Cq2, heterociclil-alquilo C4-Cy; o arilo, heterociclilo, aril-alquilo C4-Cq2 ©
heterociclil-alquilo C4-C42, los cuales son - dependiendo de las posibilidades de
sustitucién - sustituidos opcionalmente en el anillo con uno a cinco sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en halogeno, alcoxi C4-Cg, haloalquilo C4-Ce
y haloalcoxi C4-Cg;
y, donde fuese aplicable, a isomeros E/Z, mezclas de isomeros E/Z y/o
tautdbmeros, en cada caso en forma libre o en forma de sal;
con la condicion de que el compuesto no sea un derivado de Avermectina
B1a o B1b
cuando nes 0, Rz es H, y Ry s -CH2-CH,-OCHj3; 0 -CH,-CH,-O-fenilo,
cuando nes 1, Ryes Hy Ry es -CH,-CH,-O-fenilo, o
cuando nes 0, y Rz y R; juntos son -CH»-CH,-CH»- no sustituido;
donde arilo es seleccionado del grupo que consiste en fenilo, naftilo,
antracenilo y periloenilo;
donde heterociclilo es seleccionado del grupo que consiste en piridilo,
pirimidilo, s-triazinilo, 1,2,4-triazinilo, tienilo, furilo, tetrahidrofuranilo, piranilo,
tetrahidropiranilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo, tiazolilo, friazolilo, tetrazolilo,
oxazolilo, tiadiazolilo, oxadiazolilo, benzotienilo, quinolinilo, quinoxalinilo, benzo-
furanilo, benzimidazolilo, benzopirrolilo, benzotiazolilo, indolilo, coumarinilo e

indazolilo.



2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 de la férmula (1) en la

forma libre.

3. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 o 2

de la férmula (l), donde R;3 es metilo.

4. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 0 2

de la formula (1), donde R; es alquilo Cs-Cs.

5. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 0 2
de la férmula (1), donde Rj; es alquilo C1-Cy el cual esta sustituido con uno a cinco
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en OH, halégeno, CN, -N3,
-NO,, cicloa|qui|o Cs3-Cs que estad opcionalmente sustituido con uno a tres grupos
alquilo C4-Cg, norbornilenil-, cicloalquenilo C3;-Cg que estd opcionalmente
sustituido con uno a tres grupos metilo; halocicloalquilo Cs-Cg, cicloalcoxi C3-Cs,
haloalcoxi C4-Cs2, alquiltio C1-Cy2, arilo, heterociclilo, ariltio o heterocicliloxi; donde
los grupos arilo, heterociclilo, ariltio y heterocicliloxi son opcionalmente -
dependiendo de las posibilidades de sustitucion en el anillo - sustituidos con uno a
cinco sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en OH, Halégeno, CN,
NO,, alquilo C4-C45, cicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Ci2, alcoxi C4-Cqz, haloalcoxi
C1-Cqz, alquiltio C4-Cq3, haloalquiltio C4-C1;, alcoxi-C4-Ce-alquilo-C4-Cg, alquenilo
C,-Cs, alquinilo C,-Cg, Si(alquil-C4-C12)3, -X-C(=Y)-R4, -X-C(=Y)-Z-R4, arilo, ariloxi,
heterociclilo y heterocicliloxi;

donde arilo es seleccionado del grupo que consiste en fenilo, naftilo,
antracenilo y periloenilo;

donde heterociclilo es seleccionado del grupo que consiste en piridilo,
pirimidilo, s-triazinilo, 1,2,4-triazinilo, tienilo, furilo, tetrahidrofuranilo, piranilo,
tetrahidropiranilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo, tiazolilo, triazolilo, tetrazolilo,
oxazolilo, tiadiazolilo, oxadiazolilo, benzotienilo, quinolinilo, quinoxalinilo, benzo-
furanilo, benzimidazolilo, benzopirrolilo, benzotiazolilo, indolilo, coumarinilo y

indazolilo.
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6. Un pesticida que contiene al menos un compuesto de la formula (1) de la

reivindicacion 1 como compuesto activo y al menos un auxiliar.
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Abogado
MARGARITA CASTELLANOS ABONDANO.

ASUNTO Radicacion 05059203

Tramite 002

Evento 001

Actuacion 430

Oficio B

Folios 006
Patente de Invenciéon Patente de Modelo de Utilidad D
Via Nacional D
Via PCT (fase nacional) Cap. | D Cap. Il
No. Sol. Internacional PCT/EP2003/014613
Fecha de Presentacion Internal. 19-12-2003.

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45 de
la Decisidon 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

Documentos estudiados
Descripcidn: Folios: 91 a 174 (como se radico inicialmente)

Reivindicaciones: Folios: 176 a 179 (como se radico iniciaimente)
Folios: 266a 271 Maodificado.

Documentos requeridos por Art 46 : Folios 236 a 257
Respuesta del solicitante:  Folios: 258 a 263

Prioridad: Folio 1 (20-12-2002, GB 0229804 .0).

Se acepta para estudio el capitulo reivindicatorio de los folios 266 a 271.

Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: Avermectina B1 y derivados de monosacaridos de

avermectina B1 que tienen un sustituyente alcoximetilo en la posiciéon 4 "0 4°
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El objeto de la presente solicitud de patente de invencidn consiste en:
Compuestos derivados de Avermectina B1

e wn

i }: \vﬁf \}\o”“m
: c\} A
| o
I

/ /
gy

A

Reivindicacion 1-5: Un compuesto de formula I. T
Reivindicacion 6: Un pesticida que o contiene

0]

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad proporcionar compuestos
que tienen propiedades pesticidas especialmente en el control de insectos y
miembros del orden de la acarina.

Para solucionar este problema técnico la solicitud en estudio proporciona los
compuestos derivados de avermectina de férmula |

El objeto de la invencion definido anteriormente se clasifico  de acuerdo con
la Clasificacion Internacional de Patentes (IPC): CO7H17/08, A61K31/70 , A61P33/00

De la solicitud de Patente

Reivindicaciones (articulo 30 D 486)

La no son concisas por las siguientes razones:

¢ AUn existen multiples posibilidades de sustituciéon a nivel del compuesto de
fébrmula | para los radicales R2-R3 especificados de acuerdo con los
parametros de sustitucion sefialados.

Se le sugiere al solicitante para tales restricciones tener en cuenta los ejemplos y las
tablas de los folios 129 a 155.

Por lo tanto se definen muchisimas posibilidades de compuestos lo cual hace que no
se pueda determinar que todos los que se obtienen finalmente , presenten la
actividad reclamada.

Determinacion del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de presentacion de la primera solicitud de patente de la
cual se reivindica prioridad es 20-12-2002, se consultaron las bases de datos y los
archivos con que cuenta la entidad con fecha de publicacién anterior y se
encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

N° Documento Titulo Feqha de
Publicacion
SHOP, WL ET.AL
INTERNATIONAL JOURNAL Efficacy in sheep and
D3 FOR PARASITOLOGY,26 (11) pharmacokinetics in cattle that led 1996
, PAGES 1227-1235, to the selection of Eprinomectic as a
XP002280645 topical endectocide for cattle
JONES, TODD K. ET AL
JOURNAL OF
D4 | AGRICULTURAL AND FQOD Synthesis and Biological Activity of 1994
CHEMISTRY 4a,4"-Disubstituted Avermectins
Pages 1786-90 , XP002280646
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Andlisis de patentabilidad (articulo 14 D486)

Novedad (articulo 16 D486)

La reivindicacién 1 dice “Un compuesto de formula 1.

Respecto al estado de la técnica .

- Al comparar elemento por elemento el objeto de la presente solicitud con el
estado de la técnica, esta oficina encuentra:

D4 ( Folios 253 a 257 ) que divulga compuestos derivados de avermectina
caracterizados por tener actividad como agentes antiparasitarios.

ANTERIORIDAD D4

compuesto 1.8). folio 143

~_SOLICITUD
, RZ es —CH2-CH2-
g A J OCH3. o
°_§>°{§;>°}’ Y R3 es hidrogeno.
/
voow - nes 1
R1 es alquilo C1-12
(secbutilo) .
A-B es —CH=CH- o -
CHz-CH:-
Corresponde al compuesto
divulgado en la tabla 1 (

Mo o)
“d

A

o cr,

Compuesto 1i

Que D4 (folio 255, compuesto 1, donde X es OMEM ( 2-metoxietoximetil, ver folio
254, compuesto 1i) , ya divulga un compuesto especifico reclamado bajo la férmula |
de la solicitud, tal como se expone en el cuadro comparativo. En consecuencia, los
compuestos reclamados y ya divulgados, asi como el pesticida que los contiene no

sSOn nNUevVos.

Nivel inventivo (articulo18 D486)

SOLICITUD D3 D4
j/CHz :\/r;..:
/ / 5 !
G -4 R ) ) - s B,
T\ ‘ ) . N o B 0 o e = ~ i
,/D_§,>O[”§;O>“Omh \\/\% v e g /1 . \,n[ ’L" i x
oo y ; r ' e o
/ \\ \k R : i, \u
ne ] Oyt e )
2 7
g ‘ l\ [" T !* -0 !
o— A I
Ly H r Hy —
an - B ‘ v,
compuesto 32 nonde Ros  es
secbutilo 0

i/ ' isopropilo

Compuesto 36

Compuesto 1i
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Para la reivindicacion 1 en donde se reclama : Un compuesto de formula | . Cuando
n es = 0 ( derivados de avermectina B1 monosacaridos).

El documento del estado de la técnica mas cercano es D3 ( Folios 244 a 252 ) que
divulga compuestos derivados de avermectina caracterizados por tener actividad
como agentes antiparasitarios en ganado.

Para la reivindicacion 1 en donde se reclama : Un compuesto de formula | . Cuando
nes = 1 ( derivados de avermectina B1 disacaridos).

El documento del estado de la técnica mas cercano es D4 ( Folios 2563 a 257 ) que
divulga compuestos derivados de avermectina caracterizados por tener actividad
como agentes antiparasitarios.

La solicitud se diferencia de D3 y D4 en los sustituyentes a nivel del grupo
alcoximetilo en la posicién 4" ( derivados monosacaridos) o 4" ( derivados
disacaridos) de la avermectina B1.

Esta diferencia no parece conceder un efecto técnico inesperado ¢ una ventaja a las
compuestos reclamados en esta solicitud ya que no parecen presentar un mayor
actividad antiparasitaria en comparacién con los compuestos del estado de la
técnica mas cercano.

A pesar de que los compuestos resefiados en D3 ( avermectina B1 monosacaridos)
no se encuentran dentro del alcance de D1 por las restricciones realizadas en el folio
( 269 reivindicacién 1), al revisar dentro de la descripcién de la actual solicitud de
invenciéon encontramos que los compuestos 32 y 36 de D3 corresponden a los
mismos compuestos divulgados en la descripcion en la tabla 3 ( compuestos 3.8 y
3.45 respectivamente ) y el compuesto 1i de D4 es el mismo divulgado en la tabla 1
(compuesto 1.8). Por lo tanto no se puede reconocer un nivel inventivo a la actual
solicitud ya que los compuestos divulgados especificamente en cada uno de los
documentos resefiados y que se encuentran claramente divulgados en la actual
solicitud , segun la descripcidn poseen la misma actividad antiparasitaria especifica
contra la Spodoptera littoralis, Spodoptera littoralis littoralis sistémica , Heliothis
virencens, Plutella xylostella , Diabrotica balteada, Tetranychus urticae con respecto
a los demas compuestos reclamados.

El Problema Técnico Objetivo de esta solicitud es la necesidad de compuestos
derivados de avermectina B1 caracterizados por ser agentes antiparasitarios contra
la Spodoptera littoralis, Spodoptera littoralis littoralis sistémica , Heliothis virencens,
Plutella xylostella , Diabrotica balteada, Tetranychus urticae, alternativos a los ya
conocidos en el estado del arte.

El Experto en la Materia, enfrentado al Problema Técnico Objetivo y conociendo el
Estado de la Técnica ( D3 y D4) hubiera sugerido sin mucho esfuerzo realizar
diferentes tipos de sustitucién a nivel del grupo alcoximetilo que sustituye a la
avermectina B1 ( monosacarido o disacarido ) para obtener mas compuestos con la
misma actividad .

De manera que la solucién propuesta por esta solicitud en las reivindicaciones 1-5
es obvia y no tiene Nivel Inventivo.

El pesticida de la reivindicacion 6 no tiene nivel inventivo porque el compuesto que
lo caracteriza no es inventivo.
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Respuesta a los argumentos del solicitante:

1. Encuanto a la claridad de la solicitud, el solicitante argumenta que la claridad
de la solicitud se ve superada por el nuevo capitulo reivindicatorio
presentado en cuanto a :

- Las condiciones o restricciones dadas en la reivindicacion 1 .

Se aceptan los argumentos presentados por el solicitante en cuanto a los errores
tipograficos presentados en el capitulo reivindicatorio inicial en cuanto a la inclusion
de compuestos donde se define a n como 2y a los derivados de avermectina B2a y
B2b. Sin embargo al eliminar la condicién inicial de cuando “nes 1, R3es Hy R2 es
—CH,-CH2-OCHs3 , el compuesto divulgado en el documento D4 (1i) queda incluido
del presente analisis de patentabilidad , afectando la novedad de la solicitud.

- En cuanto a los sustituyentes del compuesto de férmula |, los mismos han
sido restringidos, especificamente en las reivindicaciones 1y 5. Los grupos arilo y
heterociclilo han sido definidos de acuerdo a la descripcién.

Se aceptan los argumentos en cuanto a la aclaracion de los terminos arilo y
heterociclico los cuales como afirma el solicitante estan divulgados de acuerdo a la
descripcion. Sin embargo en este punto se le sugiere al solicitante en lo posible
restringir los compuestos actualmente reclamados en los radicales R2-R3 de
acuerdo a las tablas y los ejemplos dados en la descripcidn. Esta gran variedad de
sustituyentes definen muchisimas posibilidades de compuestos lo cual hace que no
se pueda determinar que todos los que se obtienen finalmente |, presenten la
actividad reclamada.

2. En cuanto a los argumentos expuestos por el solicitante para el analisis del
nivel inventivo de la solicitud, son aceptados por este Despacho ya que los
documentos resefiados en el primer examen de fondo no divulgan la actividad
antiparasitaria especifica reclamada en la actual solicitud. Sin embargo en el
presente analisis de patentabilidad de los folios (275 a 276) , realizada con los
documentos solicitados por Art 46 denominados D3 y D4 | se observa que
estos afectan el nivel inventivo de la solicitud.

Conclusion:

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados asi:

Reivindicaciones

N Documento N afectadas

Requisito que afecta

SHOP, W.L. ET.AL
INTERNATIONAL JOURNAL
FOR PARASITOLOGY,26 (11), 1.6 Nivel inventivo
PAGES 1227-1235, '
XP002280645

D3

JONES, TODD K. ET AL
JOURNAL OF AGRICULTURAL Nivel .

AND FOOD CHEMISTRY 1-6 ivel inventivo.
Pages 1786-90 , XP002280646

D4

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 dias
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contados a partir de la fecha de notificacién de la presente comunicacién, 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.

Notifiquese el presente oficio canforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del
capitulo quinto del tyjlo primero de la Circular Unica N° 10 de 2001.

7

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Directora de Nuevas Creaciones (C).

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

HE| Pt

:.:_«f,{_xfe_v,@a sihd
CONCEPTO TECNICO No. EXAMINADOR TECNICO
211 Cédigo No. 202075
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“NeRadicacion 05059203 “Fecha da pregniach 17-06-2005
NE Soliciud Imermac PCT/EP2003/014613 | Fecha Sof 19-12-2003.
N Prioddad i GB 0229804.0 20-12-2002
Palsbrasdave |
AVERMECTIN ANTIPARASITIC o
COMPOUNDS ACTVITY COMPOUNDS C-076  AVERMECTIN B1
AVERMECTIN B1
MONOSACCHARIDE
DERIVATIVES
s ST o CLASIFICACIONES {NTERNACIONALES DE BUSQUEDA 1
CO7H17/08, AB1K31/70 , AB1P33/00 i
_ DOCUMENTOS CDRRESPONDIENTES EN DTROS PAISES g
Ver hoja anexa :
Palente Driginal B! ;
. .- “BASES DE DATOSCONSULTADAS g
EPQLINE COLOMBIANA sCirus CHEMSPIDER
ESPACENET SINGAPUR - FREEPATENTS PATENT FAMILY:
uspta depatisnet SURECHEM
' INFORMES DE EXAMENES EN OTRAS OFICINAS
S Ot . ekl ] Rewv declades
EUROPEA ! 21-02-2006 17
USPTOD ) 01-07-2008 17
‘ ANTERIQRIDADES ENCONTRADAS
" Dictimento : Risiv slactades Relvancia
US5169838 1-6 Mivel Inventivo.
US54310518 1-6 | Nivel inventive.
"~ LITERATURA NO PATENTES
Doctimento Ralv afectadas | Relevancla

Obseryaclones ]

Fecha del examen

1 AVERMECTIN B1 AND AVERMECTIN B1 MONCSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYWMETHYL SUBSTITUENT iN THE 4" OR 4-POSITION in my patents list
Publication info: ALF2003302284 (A1) — 2004-07-14
2  AVERMECTIN B1 AND AVERMECTIN B MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4"- OR 4-POSITION in my patents list
Publicatior info: BRO317601 (A) — 2005-11-29
3 AVERMECTIN B1 AND AVERMECTIN B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHY!.. SUBSTITUENT IN THE 4~ OR 4~-POSITION in my patents list
Publication info: CA2507774 (A1) — 2004-07-08
4 Avermectin b1 and avermectin b1 monosaccharide derivatives having an alkoxymethyl
substituent in the 4™~ or 4'-position in my patents list
Publication info: CIN1738828 (A) — 2006-02-22
5 AVERMECTIN B1 AND AVERMECTIN B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4"- OR 4-PCSITION in my patents list
Publication info; EP1581546 (A1) — 2005-10-05
6 AVERMECTIN &1 AND AVERMECTIN B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4" OR 4-POSITION in my patents list
Publication info: JF2006515848 (T) — 2006-08-08
7 AVERMEGTIN B1 AND AYERMECTIN B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4-" OR 4-“-POSITICN in my patents list
Publicatior: info: KR20050088133 (&) — 2005-09-01
8 AVERMECTIN BE1 AND AVERMECTIN B1 MONGSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4"- OR 4-POSITION in my patents list
Publication info. MA27546 (A1) — 2005-12-01
9  AVERMECTIN B{ AND AVERMECTIN B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4aC0O- OR 4aCOE-POSITION. in my patents list
Publication info: MXPADSDOB036 (A) — 2005-08-18
10 AVERMECTIN B1 AND AVERMECTIN B4 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4"- OR 4-POSITION in my patents list
Publication info: PLL377497 (A1) — 2005-02-08
11 AVERMECTIN B1 AND AVERMEKTINE B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES WITH
ALKOXYMETHYL SUBSTITUTE IN THE POSITICN 4"- OR 4'- in my patents list
Publication info: RU2330857 (C2) — 2008-08-10
12  AVERMECTIN DERIVATIVES, PESTICIDE COMPOSITION AND METHOD OF PEST
CONTROL in my patents list
Publication info: UAB1281 (C2) — 2007-12-25
13 Avermectin b1 and avermectin b1 monosaccharide derivatives having an alkexymethyl
substitutent in the 4'-or 4-pesition in my patents list
Publication info; US2006148729 (A1) — 2006-07-06
t4  AVERMECTIN B1 AND AVERMECTIN B1 MONOSACCHARIDE DERIVATIVES HAVING
AN ALKOXYMETHYL SUBSTITUENT IN THE 4"- OR 4-POSITION in my patents list
Publication info: WOR2004056844 (A1) — 2004-07-08
15  Avermectin B1 and Avermectin 31 monosaccharide derivatives having an alkoxymethyl
sy bstituent in the 4" or 4'-position in my patents list
Puilication info: ZA200504353 (A) — 2006-03-29

gt



