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(57) Abstract: Dihalopropenyloxybenzenc derivatives represented gencral formula (I) which have a very exccllent effect of con-
wrolling pests in the field of agriculture, horticulture, daily 1ife, livestock, pets, ete. (in particular, injurious insects and mites in the
ficlds of agricullure and horticulture) and arc highly safc to mammals and fishes wherein A represents aryl, a heterocycle, ete.; W
represents oxygen, sulfur, etc.; Q represents aryl, a heterocycle, ete.; RY, R%, R%, R, R” and R® represemt each hydrogen, alkyl, etc.,
or R*and R% R? and R, and RS and R® may form together cach alkylidene or alkylenedioxy; p, g and r are cach an integer provided

integer of 0 to 2; and 7 represents halogeno,
-3 I o

that p + @ + v is not more than 9; X' and X2 represent each halogeno, alkyl, cte.; Y represents halogeno, alkyl or haloalkyl; n is an
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REIVINDICACIONES

1, U commpuesto de fSrmula:

At
O
' ns

e la que
U es - (CLLy s
€2 es hidroxile;

Roes

en la qne
V, W, Yy 7 son, cada uno, hidrdgeno:

X oes un heierociclo de cinco o seis miembros: opclonalmente sustituido con haldgeno, cano, alquilo,
haloalguilo, aleoxilo, haloaleoxilo, atcoxialguilo, haloalcoxialguilo, 0 aminocarbonilo; y el heterociclo cstd.
opeionahinente conectado al auillo fenilo a través de una anién -O-, S «(CHy) p, ~C(O)-, 0 -O-(CRR");
RY y R¥ se seleccionan independientemente de fenilo o piridilo sustituido con haloalquilo o alcoxilo;
B4y R se scleccionan independientemente de hidrégeno y metilo;

n oy poson, independientemoente. 1, 26 3; y qes 16 2;

con la condicién de que al menos uno de RY y R? estd sustituido en la posicién para; no més de dos
de R? y R* son metilo; cada resto alifético contiene no més de 4 dtomos de carbono; haldgeno significa
bromio, cloro o fliuor: cada heterociclo conticne de 1 a 4 dtomos de nitrogeno, o 1 ¢ 2 dtomos de oxigeno
o azuire, o 1 0 2 dfownos de nitrdgeno y un dtomo de oxigeno o azufre;

v los correspondientes N-dxidos y sales agricolamente aceptables.

2. Un compuesto de la reivindicacidn 1, en el que en X el heterociclo se selecciona de 1,2,4-oxadiazol-
A-ilo. oxazolin-2-ilo, pirazol-3-ilo, pirid-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirol-3-ilo, 2H-tctrazol-5-ilo, 1,2, 3-tiadiazol-
4-ilo v 1,2.4-triazol-3-ilo, opcionalmente sustituido con halégeno, ciano, alquilo, haloalquilo, alcoxilo,
haloaleoxilo, alcoxialquilo, o haloalcoxialquilo, ¥ la unidn opcional s¢ selecciona de -O-, - (CHa)p-, C(C)
o -O-CH{CHR?),;

264
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Yy RY se scloccionan, independientemente, de trifftoromeotiltenile, triflucrometoxifenilo, 5-
vrifluorometilpiricds2-ilo y S-triflucrometoxipirid-2-ilo;

nxl, ¥y pyqse seleccionan, independientemente, de 1y 2;

com la condicién de que haldgeno significa ¢loro o Ndor.

3. Un compuesto de la reivindicacién 2, en ol que el sustituyente opeional X se selecciona de alquilo,
alcoxilo, clano, - (CHo)oF, donde rea 1, 2 6 4, CHE,, CFy, y CH20CH; la unién opeional sc selecciona

de -0, «O-CHa, ¥y -O-CTI(CH; ): y tanto 1Y como R? estdn sustituldos en la posicion para.

4. Un compuesto de la reivindicacion 3, en ¢l que R' y R? se seleccionun independienternente de
trifluorometilfenilo y trifluorometoxifenilo,

B0 U compresto de la refvindicacion 4, en of que o el heterociclo X es 2ZH-tetrazol-5-ilo sustituido
er la posicidn 2.

6. Ll compuesto de la reivindicacion 5, que es N- |4(2-metil-2H-tetrazol-5-il){enilmetil|-4-|bis(4 tri-
fluorcmetitfeniDhidroximetil]piperidine.

7. Bl compuesto de la relvindlcacion 5, que es Nodsido de N-[4(2-metil. 2H-tetrazol-5- 1) fenilinetil] 4.
[bis (4-trifluorometilfonilhidroximetil]piperidina,

3. Kl compucsto de la reivindicacién 5, que es N- [4(2-ctil-2H-tetrazol-5-i }fenilmetil|-4- (bis(4 tritiuo-
rometilfenilhidroximetil]piperidina.

9. Rl compuesto de la relvindlcaciin 5, que es No[4-[2 (2-flnoroetil) -2Hetetrazol-5-11) fenilmetil]-1. [ bis
(A-triftuorometitenil) hidroximetil| piperidina.

0. Un comupuesto de la veivindicacion 4, en ol que en el heterociclos en X es piridin-2-ilo, opcional-
mente sustiinido oo ia posicion 6.

11 Bl cowpuesto de la reivindicacién 10 que es  N-[4-(piridin-2-il)fenilmetil|-4-[bis  (4-
wrilluorometilfenil)-hidroximetil|piperidina.

12, El compuesto de la reivindicacién 10 que es N-[4-(piridin-2-iloxi)fenilmetil] (4) |bis (4-
trifluorometilfenil)-hidraximetil] piperidina.

L3, Un compuesto de la reivindicacion -4, en el que en ¢l heterociclo en X es pirimidin-2-ilo, opcional-
menie sustituido en la posicidn 4.

4. Hl compuesto de la veivindicacidn 13 que es N-{4-(pirimidin-2-iloxi)fenihnetil]-4-[bis (4-
trifluorometilfenil) hidroximetil] piperidina.

5. EL compuesto de la relvindicacion 12 que es N-J4-(pirimidin-2-il)fenilmetil]-1-[bis (4~
triflucromaentlisnil-hidroximetjpipevidina.,

. . . P! . e vy D . . .
16, U compuesto de la reivindicacidn 3, encel que RY v R2 se selecoionan, independientemente, de
S-trifluorometilpirid-2-ilo 3 5-trifluorometoxipirid-2-ilo.

17. Fl compuesto de la reivindicacién 16, que es N-j1-(2-etil-2H-tetrazol-5-il)fenilmetil]-4-[bis (5-
irifuoronesilpirid-2-ihhidroximetil piperidina.

18, Una composicion que contiene una cantidad insecticidamente eficaz de un compuesto de la rei-
vindicacion 1, en mescla cou al menos un diluyente o adyuvante.

19, Un procedimiento de conirol de fnsectos que comprende aplicar al lugar donde se desea el control,
wna cantidad insceticidamente cficaz de una composicién de 1a reivindicacién 18,

20, El compuesto N-Oxido de N-j4-(2-ctil-2H-retrazol-5-il)fenilmetill-4-[bis (5-trifluorometilfenil)-
hidroximetil piperidina,
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21, Una composicién insecticida que comprende una cantidad insecticidamente eficaz de un compucsto
e la reivindicacidn 20 en mezcla con adyuvantes y vehiculos.

22. Un procedimiento para conirolar insectos que comprende Ta etapa de aplicar a un lugar donde se
5 desea el control, una cantidad insceticidamente eficaz de una composicién de la reivindicacién 21,

«

[ 39

20

40

NOTA INFORMATIVA: Conforme a la reserva del art. 167.2 del Convenio de Patentcs Europeas (CPR)

v a la Disposicidn Transitoria del RD 2424/1986, de 10 de octubre, relativo a la

55 aplicacién del Convenio de Patente Europea, las patentes curopeas que designen a
Fspafia v solicitadas antes del 7-10-1992, no producirdn ningin efecto en IJspafia en

le medida en que confieran proteccion a productos quimicos v farmuacéuticos como

tales.
60 Este Informacién no prejuzga que la patente esté o no inclufda en To mencionada
TERCTVA,
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1
DIHALOPROPENE COMPOUNDS,
INSECTICIDAI/ACARICIDAL AGENTS
CONTAINING SAME, AND INTERMEDIATES
FOR THEIR PRODUCTION

Uiris application iy a 371 of PCT/IPY5/02080, filed Oct.
12, 1995,

TECHNICAL FIELD

The present invention relates to dihalopropene
compounds, insecticidal/acaricidal agents containing these
compeunds as active ingredients, and intermediates {or their
production.

BACKGROUND ART

As disclosed o JP-A 48-86835/1973 and JP-A 49-1326/
1974, [or example, it is weil known that some kinds ol
propene compounds can be used as an active ingredicnt of
msecticides.

In view of their insecticical/acaricidal activily, It cannot
always be said that these compounds are satisfactorily
eileative for the contrel of noxious seats, mites and ticks.

DISCLOSURE OI INVENTION

‘The prescat inventors have intensively studicd 1o find a
compound haviag excellenl insceticidal/acaricical activity.
As a result, they have found that particular dihalopropene
compounds have salisfactory inseciicidal/acaricidal activity
for the control of noxious insects, mites and ticks, thereby
completing the presenl invention.

That i, the present invertion provides a dihalopropene
compound (hereinalter referred to as the present compound)
of the general formula:

B

\/(Rm)x

RE—— / }—\*—mc:HzcrH-——( N,

R?

wherein 7. is oxygen, sulfir or NR* (wherein R is hydrogen
or C=Cy alkyl); Y is oxygen, sullur or NII; X's are
indepeadenily chloring or bromine; K%, R® and R are
independently hatogen, C,—C; haloalkyl or C,—C; alkyl; {18
andnteger of G0 2; and R s Qy, Q., Oy, Oy, Qs Oy 0r Q4
ol the general Formula:

5\ w7 R\ &7

A 7 CH

Rr{ RE
P b

Q Qz

T 11 et r7

S (l" 1 7 CH
12 &
R /, RS/,
0

LA

10

20

[
A

30

44

55

60

2
<continued
RS 7
A== O(RE) =R 14— CH
Q4 ® 4
R R”S Tv
AT %— CRPHY=CR') <;:—~ ~CH
12 L]
R/, o RS/,
ﬁ 5 T"?
A—B c—0 jll CH

Q7

wherein A is ap optionally substituted heterocyclic ring
group, provided that when A is an optionally substituted
heterocyclic ring group containing (wo oxygen atoms and a
condensed benzene ring, A is optionally substituted 1,3-
benzodioxolan-2-yl or optionally substituted 1,4-
benzadioxan-2-y1; B is oxygen, $(0),, NR®, C(=GYG? or
G*((=G?; q is an integer of 0 1o 2; R? is hydrogen, acclyl
or C,—C, alkyl; G and G* are independently oxygen or
sulfur, R>, R%, R7, R* and R*? are indcpendently hydrogen,
C,~C, alkyl or trifluoromethyl; R*® and R are indepen-
dently hydrogen, C,-C, alkyl, trifluoromethyl or halogen; p
is an intcger of 0 to 6; and s is an lnleger of 1 to 6.

The present invention further provides an insceticidal/
acaricidal agent containing the above dihalopropene com-
pound as an active ingredient.

The present invention further provides the following
compounds which are useful as intermediates for producing
some of the present compounds:

a phenol compound which is 3,5.dichloro-4-(2-(2-(4-

chlorophenyl)-1,3 dioxolan-4-ylethoxy)phenol;
compounds of the general formula:

(Rls)u /4
\<—\>7151 -
m‘ £

wherein R®, R and R are independently hydrogen,
C,—-C5 alkyl or rilnoromethyl; R*? is halogen, C,—C,4
alkyl, C,—C, haloalkyl, C —C; alkoxy or C,—C,
haloalkoxy; R% R® and R' are independently halogen,
Cy ¢y alkyl or C—=Cy haloalkyl; 1 is an integer of U to
2; wis an integer of 1 to 4; w is an integer of 1 to 4; and
B’ is oxygen, S(0), or NR® wherein R® is hydrogen,
acetyl or C,—C; alkyl and ¢ is an integer of 0 to 2;

compounds of the general formula I ] whercin R*, R® and
R’ are all hydrogen; and R* and R* are independently
halogen or C,—C; alkyl; and

[}

5

- (RY%,

Lo //ym
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[57] ABSTRACT

The present invention provides dihalopropene compounds
of the general formula:

m
Ry
1[(5 1}7 ==, Redn
Wyp—1,— ¢ =7 Y— (==X
h i \ \ / i H 2
’rJ Rl
R

wherein Ry is (=, alkyl or the like; 1L is C{==ONI1 or
the like; Ry, Ry and R, are independently halogen or the Tike;
Rs. Rg and R, are independently hydrogen or the like; m is
an integer of 0 to 4; n is an integer of O to 2; X is chlorine
or the Iike, Y is oxygen or the like; and Z is oxygen or the
like, which have excellenl insecticidal activity so that they
are satisfactorily effective for the control of noxious insects.

43 Claims, No Drawings
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DIHALOPROPENE COMPOUNDS,
INSECTICIDES CONTAINING THEM AS
ACTIVE INGREDIENTS, AND
INTERMEDIATES FOR THEIR
PRODUCTION

This is the US National stage Application ol PCT/ITP96/
GOOS filed Apr. 11, 1996 now WOS6,33160 published Oct.
24 1996,

TECHNICAL, FIELD

The present invenlion relates to dihalopropence
compounds, Insecticides containing them as active
Ingredients, and intermediates for their production.

BACKGROUND ART

As disclosed n JP-A48-86835/1973 and JP-A 49-1526/
1974, for example, it is well known that some kinds of
propene compounds can be used as active ingredients of
nsecticides.

fn view of their insccticidal activity. however, it cannot
alwavs be said that these compounds are satislactorily
cffective for the control ol noxious insects.

DISCLOSURE OF INVENTION

The present inventors have intensively studied to find a
campound having excellent insecticidal activity, As a result,
ihey have found that particular dihalopropene compounds
have satisfactory Insecticidal activity for the control of
noxious inscets, thereby completing the present invention.

That is, the present invention provides dihalopropenc
compounds of the general formula:

wherein

m is an integer of 0 to 4,

n is an integer of O to 2;

X's are [ndependently chlorine or broming;

Y is oxygen, NH or sullur; and

Zis oxygen, sulfur or NR,5 in which R, ; i3 hydrogen or
C,—Cy alkyl;

R,, Ry and R, are independently halogen. C-C,
hafoalkyt or C=Cy alkyl

R, Ry and Ks are lndependently hydrogen, C,-C; atkyl
or trifluoromethyl;

[ is C=W. C(—W)NR,;, NR,C{=W), SO.NR,.,
NR 505, NRO(E=W ) —W, WO(=W INR,; or
NR, C=W)INR,, in which W and W, are indepen-
dently oxygen or sulfur, and R 5 and Ry, ave indepen-
dently hydrogen, C;—C,y alkyl, C.—C; haloalkyl,
C,=C, alkenyl, O, -C, haloalkenyl, C3—C, alkynyl or
- haloalkynyl;

Ry as C-Cyp alikyl, C,-C5 haloalkyl, C—C, alkenyl,
C,-C,; haloalkeayl, Co—Cy alkynyl, C~C; haloalkynyl,
C,—Cy alkoxyalkyl, C~C, alkylthioalkyl,

,—C eveloalkyl optionally substituted with C,—C', alkyl,
¢y alkoxy or C,—C5 haloalkoxy,

2
C,—Cy cycloalkylalkyl optioually substituted with C,-C,
alkyl,
C.—C, cycloalkeny! optionally substituted with -,
alkyl, Cy—Cy cycloalkenylalkyl optionally substituied

5 wiih C, -, alkyl,
an optionally substituted heterocyelic group, Q,, Q,, Qs
or Q, of the gencral formula:
10 {11
Rg
(_"
/
Rah™ ===
131 Re »
15 o}
Ryg—= C——
Ol‘l(-//
Roan N o
29 Q
“re
@‘ [
/ M (i‘ or
25 Ryzh ™ N % ],
Qs
9] Ry
/} N
30 P
(Rizh /\ == -}Lo

'\

o8

41

35 in which

M is oxygen, NH or sulfur,
1is an integer of 0 to 5,

p is an integer of O to 5, and
¢ is an integer of 1 1o 5;

“ R,; is halogen, cyanc, nitre, pentatluorosulfanyl {F,S),
C,-C, alkyl, C,—-C; halealkyl, C,-C, alkoxy, C,-C,
haloalkoxy, C,—C; alkylthio, C,~C; haloalkylthio,
Cy-Cs alkenyloxy, Cy-Cy haloalkenyloxy, C,—C,

45 hydroxyalkyl, C,~C, alkenyl, C,~C, haloalkenyl,

C,-C, alkynyl, C,-C, alkynyloxy, C.—C, haloalkynyl,
Cy—C, haloalkynyloxy, ,—C, alkoxyalkyl, C.-C,
alkylthivalkyl, C3—C,, cycloalkyl, Cs~Cq cycloalkenyl,
Co~C5 alkoxycarbonyl, Cs—Cy cyeloalkyloxy, Cy~Cy
cycloalkenyloxy,

phenyl optionally substituted with hulogen, C,~C, alkyl,
=5 haloalkyl, C,-C; alkoxy or C,~C, haloalkoxy,
phenoxy optionally substituted with halogen, ¢,-C,
alkyl, C;—C; haloalkyl, €,—C; alkoxy or C,-C,
bidloalkoxy,

benzyl optionally substituted with halogen, C,~C, alkyl,
=y haloalkyl, C,—C; alkoxy or €, Oy haloalkoxy,

benzyloxy optionally substituted with halogen, (,—C,
alkyl, C,—C; haloalkyl, C,-C; alkoxy or C,-C,
haloalkoxy,

or when 1is an integer of 2 to 5, adjucent two R, are
combined ogether at their ¢nds o form trimethylene or
tetramethylene, mothylenedioxy optionally substituted
with halogen or C,—C; alkyl, or ethylenedioxy option-
ally substituted with halogen or C,—C, alkyl; and

Ry, R, Ry and Ry, are independently hydrogen, C,—-C
alkyl or trifluoromethyl.
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CARLOS ORLANDO MAYA RODRIGUEZ

ASUNTO Radicacion 05108139
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Evento 379
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Patente de Invencion ‘_x_l Patente de Modelo de Utilidad [_]

Via Nacional D

Via PCT (fase nacional) Cap.1 [ ] Cap. Il

No. Sol. Internacional: PCT/US2004/012890
Fecha de Presentacion internacional; 2004-04-27

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

1. Documentos estudiados
1.1. Capitulo descriptivo:; Folios 8 a 111 tal y como fueron presentados.
1.2. Capitulo reivindicatorio: Folios 112 a 127 tal y como fueron presentados.
1.3. Prioridad: folio 1 US 60/466674 2003-04-30.

2. Objeto de la invencion

Titulo de la solicitud: Derivados ciclicos sustituidos de fenilo. Folio 1.

Objeto de la invencién: El objeto de la presente solicitud de patente de invencion
se refiere a derivados ciclicos sustituidos de fenilo de formula (I) y sus sales
aceptables en agricultura, composiciones que los contienen y métodos para su
uso en el control de insectos y acaridos.
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La presente solicitud indica que no hay ninguna revelacién 6 sugerencia en los
documentos citados, de las estructuras y actividad pesticida de los compuestos de
la presente invencion. Y ademas que estos son sorprendentemente activos en el
control de insectos y acaridos.

El objeto de la solicitud definido anteriormente se clasificé en la IPC A0TN43/30:
AO01N43/32; CO7D307/79; CO7D307/83; CO7D311/04.



3. De la solicitud de Patente /5

El titulo de la solicitud en estudic “Derivados ciclicos sustituidos de fenilo” no
refleja el objeto de la invencion ni el campo industrial especifico al cual esta
aplicado. De acuerdo con el articulo 6 del decreto 2591 de 2000. Sirvase
modificar el titulo para que sea representativo del objeto de la invencion.

En general el capitulo reivindicatorio es demasiado amplio. La gran cantidad de
sustituyentes y la amplitud para definirlos conllevan a un gran nimero de posibles
estructuras para el compuesto de formula (1).

El capitulo reivindicatorio se considera muy amplio y por Io tanto no cumple con el
requisito de concision.

Es importante aclarar que son tantas las posibles estructuras para el compuesto
de férmula (|) debido a la gran cantidad y variedad de sustituyentes (es decir /a
naturaleza quimica dec estos sustituyentes es muy variada y por lo tanto los
compuestos resultantes pueden ser estructural y funcionalmente diferentes) que
la descripcidn no divulga de manera suficientemente clara y completa la materia
divulgada en las reivindicaciones; es mas la descripcion solo presenta ensayos vy
resultados con 16 compuestos.

De modo tal que las reivindicaciones son especulativas y soélo presentan una
generalizacién a partir de ensayos puntuales. En consecuencia la reivindicacion 1
no solo es demasiado amplia sino que no se encuentra enteramente sustentada
en la descripcion.

Adicionalmente son tantas las posibilidades de sustitucidon que se incluyen
radicales adicionales a los presentados en la estructura (I); por solo mencionar
algunos, G, E, J, K, W, X, Y, R'® a R®, etc. Los cuales le restan concision al
capitulo reivindicatorio.

Por otra parte las reivindicaciones 10 y 16 presentan estructuras contenidas en la
reivindicacion 1. Sin embargo esta presentacion de compuestos en
reivindicaciones independientes, pueden llegar a afectar la concisidon del capitulo
reivindicatorio, y no dejar claro el objeto y el alcance de la materia de la invencion.
En consecuencia se le recomienda al solicitante que limite el objeto de la
invencién y que enuncie una reivindicacion independiente que presente de forma
puntual los compuestos de interés, 10 cuales deben estar enteramente
sustentados en la descripcion.

Las reivindicaciones 5, 6, 12 y 13 hacen referencia a composiciones que incluyen
el compuesto de interés correspondiente. Sin embargo son descritas de forma
muy general y no se indican los componentes especificos y las proporciones de
ellos en la combinacién. Lo uUnico que presentan es la posibilidad de formular el
agroguimico en una composicion cualquiera. Se le recomienda al solicitante que
retire dichas reivindicaciones, una vez que solo presentan una generalizacion de
una composicién y no se encuentran enteramente sustentadas en la descripcion.
Ademas de ser concedida la patente tal como lo indica el articulo 52 de la
Decision 486, el titular tendra derecho a fabricar el producto y comercializarlo.

En conclusion, el capitulo reivindicatorio ho cumple con el requisito de concision, y
sustento en la descripcién de acuerdo al art. 30 de la Decision 486 o art.22
Tratado PCT.
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4. Unidad de invencion (articulo 25 D 486)

La reivindicacion 1 revela un compuesto de formula general (I) el cual puede
sustituirse por multiples radicales (de naturaleza quimica diferente y que pueden
ser sustituidos a su vez) solo por mencionar algunos:
Alquilo, cicloalquilo, alquiltio, ciano, nitro amino, alcoxicarbonilo, imidazolinilo,
triazolilo, alquilfosfaminato, pantahalotio, etc. Obteniendo asi compuestos de
estructuras diferentes y naturaleza quimica diferente.

Por lo tanto la solicitud en estudio no presenta un mismo concepto comun
inventivo puesto que, el compuesto de férmula (1) puede derivar en moléculas que
no tienen una estructura comun representativa. De este modo, el capitulo
reivindicatorio no cumple con el requisito de unidad de invencién de acuerdo al
art. 25 de la Decision 486.

1. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo USO (articulos 14 y 21 D 486)

Los métodos de la reivindicaciones 7, 8, 14 y 15 no hacen referencia a un método
propiamente dicho. Pues un método 6 proceso es definido por una secuencia
lbgica de etapas 6 pasos que conducen a la fabricacién de un producto que
reviste una forma tangible. Y resulta evidente que la llamada etapa de “aplicacién”
no conduce a la fabricacion de un producto con una forma tangible. Mas bien el
meétodo reivindicado se refiere al uso del compuesto de formula (1) para el control
de insectos 0 su locus. Lo cual no es patentable a partir del articulo 21 de la
Decision 486.

2. Determinacién del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de la prioridad de la solicitud internacional PCT es
2003-04-30, se realizo la busqueda en el estado de la técnica y se encontraron los
documentos relacionados a continuacién, que pueden afectar la patentabilidad del
objeto de la presente solicitud:

Ne Documento Titulo Fec_h 4 de
publicacién
D1 WO001 /44154 D1halopr‘o_pgnylpxybenzene del‘lva.tes gnd p_gst1c1des 2001-06-21
containing the same as the active ingredient
) i N-(arilmetil-sustituidas)-4-(bis(fenil 6 piridil
Dz £S 2187652 sustituidas)metil) piperidinas insecticidas 1996-05-17
) Dihalopropenc compouns, insecticidal /acaricidal agents _
D3 US 5922880 containing same, and intermediates for their production. 1999‘07—1‘?_
. e Dihalopropene compouns, insecticidal/acaricidal agents
[l & iy B G94G.00.
D4 U5 5952386 I containing same, and intermediates for their production. 1999-09-14

3. Analisis de patentabilidad (articulo 14 D486)

a. Nivel inventivo (articulo18 D486)

La presente solicitud de patente de invencidon divulga derivados ciclicos
sustituidos de fenilo de férmula (I) que son utiles en agricultura por su actividad
insecticida.
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El documento D1 divulga compuestos tipo dihalopropeniloxibenceno de férmula (1)
y su actividad como insecticida.

x' ),
&l [ 8] )=

ATCAWTCTQTCT  )—0-CH,CH=CZ, (1)

e 4 mY

Cuando se comparan las posibles sustituciones del compuesto de férmula (1) de la
presente solicitud con las posibles sustituciones del compuesto de férmula (1) de
D1 se obtienen estructuras muy cercanas.

Lo mismo sucede con las estructuras divulgadas en D2, D3 y D4, Donde también
se presentan compuestos derivados ciclicos sustituidos de fenilo, como por
ejemplo [I].
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La amplia cantidad y variedad de sustituyentes, que son sustituidos a su vez,
hacen que cualquiera de las anterioridades citadas sea relevante para la
evaluacién de nivel inventivo y algunos casos puedan afectar directamente la
novedad de los compuestos aca reivindicados. Sin embargo cualquiera de los
documentos citados ya habia divulgado un nucleo central de derivados ciclicos de
fenilo con actividad insecticida.

De este modo un técnico medio en la materia a partir de las ensefianzas de D1, 6
combinando las ensefianzas de D1y D2, D1y D3 6 D1 y D4 podria faciimente
modificar la estructura reemplazando algunos sustituyentes y aun asi seguir
esperando una actividad insecticida, tal como ya lo habia divulgado el arte previo.

Mas aun los derivados de la presente solicitud no representan un salto cualitativo
en la tecnica, una vez que siguen presentando la misma actividad insecticida, ya
conocida. Ademas no se mostraron resultados que evidencien una mejora 6
superioridad respecto al estado del arte, en términos de mayor actividad 6
menores dosis de aplicacion.

En consecuencia la materia aca presentada surge tan solo como una alternativa
evidente para un técnico medio en la materia, y por lo tanto carece de altura
inventiva.



Es importante aclarar varios puntos:

Iz,
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No se mostraron resultados que evidencien un salto cualitativo en la técnica
6 un efecto sorprendete en términos de mayor actividad y menor toxicidad u
otro parametro que justifique la frase “sorprendentemente activos” citada
iniciaimente.

La composicion de la reivindicaciones 5, 6, 12 y 13 carece de nivel
inventivo; pues solo presenta la posibilidad de combinar el compuesto de
interés con un auxiliar de formulacion aceptable en agricultura, lo cual
corresponde a la practica comun en el arte de formular agroquimicos. Se le
recomienda al solicitante que retire estas reivindicaciones.

Por ultimo el meétodo de las reivindicacién 13, que como se menciono
anteriormente solo se refiere al uso del compuesto de interés; también
carece de nivel inventivo debido a que la etapa de “aplicacion” corresponde
a un proceso universalmente conocido y utilizado (aplicacién 6 tratamiento)
en el campo de los agroquimicos.

6. Conclusién

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

___N"_]_ _ DocumentoN° | Reivindicaciones afectadas | Requisito que afecta
D1 WO01/44154 118 1 Nivel [nventivo

‘bz | Es2wees2 | 1418 | Nivellwentivo
| D3 US 5922880 1-18 Nivel Inventivo
—— e ——

h D4 US 5952386 | 1-18 Nivel [nventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comision de la
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de
sesenta dias contados a partir de la fecha de notificacion 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 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 ¢ESPEDES DE VERGEL

Jefe de Division
El anterior re

Nuevas Creaciones
imiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

[ CONCEPTO TECNICO No. 3851 EXAMINADOR TECNICO

Cédigo No.202085




