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There is disclosed a dihalopropene compound of the formula
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(Ti), : (R
/ _\;Y / \ D—CHCH=CKy
= z P=Q

wherein | is an integer of 1 to 5; m is an integer of 1 to 4;
R*’s and R*’s are the same or different and are indepen-
dently halogen or various other groups; D is oxygen; X's are
the samme or different and are independently chlorine or
bromine; Y is oxygen; Z, P and Q are the same or different
and are independently nitrogen or CH, provided that P and
Q are not simultaneously nitrogen, and when Y is sulfur, Z
is CH. Also disclosed is an insecticide/acaricide comprising
the dihalopropene compound as an active ingredient. The
dihalopropene compound exhibits excellent ingecticidal/
acaricidal action. Further disclosed is an intermediate com-
pound for use in the production of the dihalopropene com-
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[57] ABSTRACT

The present invention provides ditalopropene compounds
of the general formula:

1
Rz
. 1}5 Ilh —, (Rl
—I. [ C—7 Y —(— (=X
! i i \ / i, H 2
6 |n I
Ry

wherein R, is C,—C, alkyl or the like; 1. is C(=0Q)NI or
the like; R., Ry and R, are independently halogen or the like;
R;, Ry and R, are independently hydrogen or the like; m is
an integer of 0 to 4; n is an integer of 0 to 2; X is chlorine
or the like; Y is oxygen or the like; and Z is oxygen or the
like, which have excellent insecticidal activity so that they
are satisfactorily effective for the control of noxious insects,

43 Claims, No Drawings
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Como resuitado del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45
de la Decision 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

1.1. Capitulo descriptivo: Folios 9 a 103 tal y como fueron presentados.
1.2. Capitulo reivindicatorio: Folios 104 a 112 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 de dihidrobenzofurano y dihidrobenzopirano

insecticidas sustituidos con (dihalopropenil) fenilalquilo. Folio 1.

Objeto de la invencion: El objeto de la presente solicitud de patente de invencion
se refiere a derivados insecticidas de dihidrobenzofurano y dihidrobenzopirano
sustituidos con (dihalopropenil) fenilalquilo de férmula (I) que tienen una actividad

insecticida inesperada y propiedades de fotoestabilidad mejoradas.
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El problema técnico que planteado radica en gue aun existe la necesidad de
nuevos insecticidas y acaricidas que sean seguros, mas efectivos por ejempilo,
mas fotoestables y menos costosos para preparar a escala comercial. La presente
solicitud platea derivados dihidrobenzofurano y dihidrobenzopirano sustituidos
con (dihalopropenil) fenilalquilo, que son activos en el control de insectos y de
modo inesperado, fotoquimicamente estables.

El objeto de Ia solicitud definido anteriormente se clasificd en la IPC A01N43/30;
A01N43/32, CO7D307/79; CO7D307/83; CO7D311/04.

3. De la solicitud de Patente

3.1.Reivindicaciones (articulo 30 D 486)

En general el capitulo reivindicatorio es muy amplio. La gran cantidad de
sustituyentes y la amplitud para definirlos conllevan a un gran nimero de posibles
estructuras para el compuesto de férmula (I). De modo tal que el capitulo
reivindicatorio se considera muy amplio y no cumple con el requisito de concision.

Son tantas las posibles estructuras para el compuesto de formula (I) debido a la
gran cantidad y variedad de sustituyentes (es decir la naturaleza quimica de estos
sustituyentes es muy variada y por lo tanto los compuestos resultantes pueden
ser estrnuctural y funcionalmente diferentes) que la_descripcién no divulga de
manera suficientemente clara y completa la materia divulgada _en las
reivindicaciones; es mas la descripcion solo presenta ensayos y resultados con 6
compuestos. Haciendo que las reivindicaciones sean especulativas y que sbélo
presenten una generalizacion a partir de ensayos puntuales.

En consecuencia la reivindicacién 1 no solo es demasiado amplia sino que no se
encuentra enteramente sustentada en la descripcion.

Adicionalmente son tantas las posibilidades de sustitucion que se incluyen
radicales adicionales a los presentados en la estructura (1). Por solo mencionar
algunos J, K, Q, L, R” a R® etc. Que le restan concision al capitulo
reivindicatorio.

Por otra parte las reivindicaciones 3 y 6 presentan estructuras contenidas en la
reivindicacion 1. Sin embargo esta presentaciéon de compuestos en
reivindicaciones independientes, pueden llegar a afectar la concision del capitulo
reivindicatorio, y no dejar claro el objeto y el alcance de la invencion.

Se le recomienda al solicitante que limite el objeto de la invencidn y que enuncie
una reivindicacion independiente que presente de forma puntual los compuestos
de interés, que a su vez deben estar enteramente sustentados en la descripcién.

Las reivindicaciones 7 y 8 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 combinacion. Lo Unico que presentan es la posibilidad de formular el
agroguimico en una composicién cualquiera.

Se le recomienda al solicitante que retire dichas reivindicaciones, una vez que
solo presentan una generalizacion de una composicidn y no se encuentran
enteramente sustentadas en la descripcion. Ademas de ser concedida la patente
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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 no cumple con el requisito de concisién, y
sustento en la descripcion de acuerdo al art. 30 de la Decisidn 486 o art.22
Tratado PCT.

4. Unidad de invencion (articulo 25 D 486)

La reivindicacién 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 casos:

Alquilo, cicloalquilo, alquiltio, ciano, nitro, amino, imidazolinilo, oxazolilo, furanilo,
dioxanilo, etc.

Obteniendo compuestos de estructuras diferentes y naturaleza quimica diferente.

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

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

l.os métodos de la reivindicaciones 9 y 10 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 “aplicacion”
no conduce a la fabricacion de un producto con una forma tangible. Mas bien el
método reivindicado se refiere al uso del compuesto de féormula () para el control
de insectos. Lo cual no es patentable a partir del articulo 21 de la Decision 486.

6. Determinacion del Estado de la Técnica

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

s hi

Ne Documento Titulo Pec'ha de
publicaciéon
_ Dihalopropenyloxybenzene derivates and pesticides
D1 W 4 : . -06-2°
001/4415 containing the same as the active ingredient 2001-06-21
Dihalopropene compound, insecticide/acaricide containing
) . . said dihalopropene compound as active ingredient and
| 30011 . . : -06-25
)2 US5530015 intermediate compound for usc in production of said 1996-06-25
- dihalopropene compound.
, . . Dihalopropene compouns, insecticidal /acaricidal agents
SO0 4 G - =1x
) D3 US 5922880 containing same, and intermediates for their production. 1999-07-13
. Dihalopropene compouns, insecticidal /acaricidal agents
59523 ’ -09.-14
D4 US 5952386 containing same, and intermediates for their production. 1999-09-14
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7. Analisis de patentabilidad (articulo 14 D486)

7.1.Nivel inventivo (articulo18 D486)

La presente solicitud de patente de invencion divulga compuestos de formula (1)
gue son Utiles en agricultura por su actividad insecticida.

b
[

iy \/‘
\>—"G\
Iy B

El documento D1 divulga compuestos tipo dihalopropeniloxibenceno de férmula (1)
y su actividad como pesticida e insecticida.
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Cuando se comparan las posibles sustituciones del compuesto de férmula (1) de la
presente solicitud con las posibles sustituciones del compuesto de formula (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 tipo dihalopropeno, como por ejemplo [1].
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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
evaluacion 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 una estructura central 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 modificar la
estructura existente reemplazando algunos sustituyentes (para hacerla novedosa)
y aun asi seguir esperando una actividad insecticida, tal como ya lo habia
divulgado el arte previo.

Ademas los derivados de la presente solicitud no representan un salto cualitativo
en la técnica, una vez que siguen presentando la misma actividad insecticida, ya
conocida, y ademas no se mostraron resultados que evidencien una mejora 6
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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:

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

# La composicion de la reivindicaciones 7 y 8 carece de nivel inventivo; pues
solo presenta la posibilidad de combinar el compuesto de interés con un
auxiliar de formulaciéon 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.

2 Por dltimo el metodo de las reivindicaciones 8 y 10, que como se menciono
anteriormente solo se refiere al uso del compuesto de interés; también
carecen de nivel inventivo debido a que la etapa de “aplicacion”
corresponde a un proceso universalmente conocido y utilizado (aplicaciéon 6
tratamiento) en e! campo de los agroguimicos.

6. Conclusion

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

N°® Documento N° Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WO001 /44154 1-10 | Nivel Inventivo
D2 US5530015 1-10 1 Nivel Inventivo
D3 Us5922880 | 1-10 ] Nivel Inventivo
D4 | US5952386 | 110 Nivel Inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisién 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,
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