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LeohEa an solicitud: Enero 24 de 2006. 

2. Yo, LUZ Ciernencla do PEZ, mayor de card, damidiliada an 
Bogota, 3,0., Identiflcada can in Cedu1.a de ciudadania Ni 

39.456,344 de UsaquØn, obcando como apoderada del sol.Loitante an 
el asunta antes identiicado, me refiero at oficia No. 866 
notificado per tijaclon on lista not 29 as Enero Ce 2010, 

2. Mediante at Oficia No. 866 on puso Cr. conocimiento del 

solicltante ci informc del examen de rondo quo confrene I’s 
observaclonce hechas par an nespacho sobre Ia presente soliclttid 
de patente. Atiendo a las observacior.cs de to slgulente manera: 

3. Ie l.a solicitud do patente: 

Su Despacho enuncia; 

"En genera.T ci capitulo reivindlcatorio as demasiado ampllo 

La gran cantidad de sustituyentes y Ia aithigtTedad pars 
daffinlrlos conilevan a on gran ni3rnera to posibies estructuras 

para It campuesto to formula I". 

"El capitulo relvindicatorlo no solo es demosiadc ampllo ama 
qile no Se encuentra enteramente sustentado No to descrlpcion. 

El sollcitante date defmnir especificamente la materia objeto 

an  860.04 1.367-3 



Reivindicaciones. 

1. Pirlmidinas 2-sust!tu:i das de la formula 

R 
Nir 

In 

RLNR3 

en is que al indice , los sustituventes tienen .Los significados 

siguientes 

es Un nOmero entero de 1 a 5: 

40 L es halogeno, cianO, Cianato )OCN) aiquilo CI-C*, aiqucrii 10 C2_C 

alqttnflo C1-C -alcoi C -C, aiquenilaxl C2-C,. alquinIJ oxi C2-C8 

cilcnalquiio C:i_Cs, cilcoaiqueniio crc,, ciicoaiquilox.L Ca -Cc. 

cilcoalgueniloxi C, -C,, nitro, -C (=0) -A, -C(=0) -0-A, -0=0) -N (A’ ) A, 

C)A’) )’N-0A), N(A’)A, N(A’)-C(-O)-A, N)A’’)-C(0)-I(A’)A, S(’0),-A, 

S)0) -0-A 0 S(=G)-N)A’)A, 

H as 0,1 6 2; 

A, A’, A’ signifiran, .Lndcoeridientemente, hidrogeno, aiqui.lo Cr-C6, 

aiquenilo C,-Cc, alquiriiio Ca-Cs, cilcoalguilo C1-C, cflcoalguenilo 

Ca-C,, fenila, pudiendo los radioales orgÆnicas estar parcial 

compietamente halogenadas a sustituidos par riltro, cianato, dana 

0 alcoxi C,-04; a pudiendo A y A’ formar j untos con los Atoms a 

J
 

its que esban ligados on heterociclo saturado, parcialmente 

insaturado a aroraOtico de cinca 0 sets mienibros, que contiene uno 

a cuatro heteroÆtomos del grupo 0, N a 3, 

pudiendo los grupos aliraticos de Is demOs definiciones de 

estar parcial a campietamente halagenadas a ilevar uno a cliatro 

grupos 

P’ significa ciann, alcoxi C,-C,, cicloalguilo 0, -Cc, aiqueni loxi C�

C,, alguiniloxi 02-C,, cicloalgueni 1°  C, -C,, cicloalguiloxi C:rCs, 

diciaalgueniloxi CrC6, -C(0}A, -C)=0)-0-A, -C(-Q)-N(A-)A, 

C(A’) (N-OA) N(A’)A, N)A’)-C(0)-A, N(A" )-C(0)-N(A’),, S(0) -A, 

3)=D),-0-A 0 S(=OL-N)A’)A; 

� R’, Rs.tgnifican, independientemente, alguilo C, -C,, aiqueni lo C--C6, 

pudiendo los grupos alifaticos de las definiciones de los 

radicales R y R a so parte estar parcial o completarnente 

halogenados 0 llevar uno a cuatro grupos 



ciano, cicioaiquiio C3-C, (j cicaiqueni.] 0 C -C 11, does’, 

aiooxi Ci-C, aicjueniioxi C,-C,,, ahratriiioxi C---C cicioaiquiioxi 

C.3 -C,, cioalouenfloxi C, -Cc, aiquiitio C, -C,, -C(-O)-A, -C HO) -0-A, 

N(A)A, S) -0)!.-A, SHO)_-O-A a 5)=o)-N(A) c> feniin, pudiondo ía 

parte de reniio .ivavar 0110 a trea radicale6 5cleccaonados del 

grL’po: haioaona. aiauiia Ci-Cc, alauertilc C1 -C, aiquiniio C1 -C@ 

cio3oa quiio C3-C, haL0genoaquiia Cl-Cc, atcoxi C: (:c, dana, 

nitro, -CH())-A, -C HO) -0-A, -C -0) -N )’ )A, S (A’) (=N-OA) N A )A; 

puede significa r, adiotonainence, hidrogeno; 

R: y 9: pueden farma r junto can of Ætomo de nicrÆgeno of qua Ca tan 

ligados on ani 11° sad: rado a no saturado de cinco a sei.s miembros, 

due puede estar interrumpido per Ian grupo Øter- (-0-) , carhoni 10 - 

C0), too {-S-), suifoxilo -)-S[-0]-) 0 sultenilo -)-SOa-) 0 Ua 

grupo amino 
- ) 

-N (9’) ad:i cional, donde R an hidrOgeno a al.guiia Ci - 

Cc, Y/O contener uno 0 vÆrias sustituyentes dci grupoi alogeno, 

aiquilo C. -Ca. haiOgenuaigut 10 C-C, 
y 

Oxi- aiguUenoxi C, -Cs; 

Rd as halOgeno aiguilo C -C, aiCorl C, -C.1 

Corresponde a 005 do Las formulas 

N 

dance 

signifua on enlace directo, -0 0 

4 9’ es htdcOqeno, aioitba 

ph es hidrOgenc, aiquiia C, -C6; 

es hid cOgena, a iquiio C1 -C6; 

2. Pirimidjoas 2-su5tituidas de Is formula I segCn Is 

reivindicaciOn 1, donde at 1001cc y 105 sustituyentes tiered Its 

signracados s:igtiientes; 

n as on nUrero entero do n I a 3, enccntrandase par 10 menos on 

suatituyente L an la posidiOn Orto or �1 anillo feniio; 

stgiiiubra ?,alOgenn diana, motilo, meraxa.,  

C(-O)-N(A’)A, C)A’) (INOA) , N(A’ )i\,  

A, A’ sigr,ifican, independientemente, hidrageno, aiguiio C, -Cc, 

aiguen Lo C:.0 ,, algol nib 0.-C, fenila pod i.endu are radIcaies 

organicas ester parcrai 0 comsietamente haiogenados 0 estar 

austituidos par aj.cox: C, -C,; a pudiendo A y A’ repreacntar junta 

Can Its Ætomos a las gue eatOn ligadas on heteroCiClo saturado do 

2 



9 Producta pestiolda, qua contiene un sopurte salIdo a llquldo 

y un cornpiaesto cia la fornura I seün  la reiaindicaci6r I 

10. Producto pesticlda, qua contiene ’in soporte sOlido a ltquido 

un campuesto de la formula V segUn uris de las reivindlcaclories 7 

0 8. 

11 Procedimlento para combatlr bongos nocivos fitopatogenas, 

caracterlzado porgue Se tratan los bongos a los materiales, 

plar.tas, ci suelo a las serollias a proteger frente a Ia infecclOn 

par los bongos, con una cantidad aati.va de un compuestD de la 

orraala i segün  Id reivtrvct carton i. 

12. Procedlmlento para combatir bongos noclvos ritopatogenos, 

caracterlzado porcue se tratan los hongas a los materlales, 

plantas, el suelo o las semlllas a proteger frente a la infecciOn 

lqO par los hongos, can LAna cant -dad actt’ja de un ccThpUeSt.o de La 

formula V segün una de las reivindlcaclones 7 0 0. 

MGNff\MGM\ID-1.69850\WPCLO361 

S 
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Prusbas BioJ.ôgicas- micro titulación. /To  
Los compuestos activos Se fornularon separadamente cork �ana solución 

stock con una concentracian de 10000ppn en DMSO. 

Ej emplo 1- Actividad contra Pi patoeno dci aflub:o del arroz 

Pyricularia oryzae en ci ensayo de niicrotituiaciOn. 

as soiccion stock se inocuiO en placas de m–crotituiacion MTP) y Se 

diiuyO la 0000entzaciOn del principle activo utli isando una base acuosa 

de nutrientes de malta earn los honnos. Una suspension do esporas de 

Pyrcularia oryzae acuosa Se adiciono seguidamente. Las placas Se 

colocaron en tins camera de vapor de agus saturada a una temperature de 

18 c. Usando un fotometro de absorcion, Its PPM Sc midieron a 405 nm 

Pan ci did 7 Messner de la inoculacibn. Los parÆmetros medidos fueron 

comparados con ci crecimi.ento del compuesto activa libre-variant, on 

control de frecuencia (100%) y or hongo; y at compuesto actjvo libre 

(valor en ’o.I.anco) part determiner ci crecimiento relativo en % de led 

patOgenos en ton compuestos act.ivos individuaics. 

Ej emplo 2- Acti.v.i.dad contra ci patag,eno de Mancha feliar Septoria 

tritici en ci ensayo de microtituiacian. 

La solucion stock Se inoculO en places de m:i croe:i.tulaciOo (MTF) y Se 

diiuya la concentraciOn del principio activo utilizando una base acuosa 

de nutrierites de malta pare los bongos. Dna suspension de esporas de 

septoria tritici acuosa so adicionO seguidamente. Las places Se 

coiocarcn Cr- DOC cÆmara de vapor de agua saturacia a una teioperatura do 

18 c. Usando on fctOmetro de absorciOn, too PPM Se midieron a 405 cm 

en ci di, 7 daspuGs cc is inoculacion. Los parametros medidos fueron 

comparados con at creci.mlento del conpuesto artier libre-variante de 

’ control de 

(valor Mn 

frecuencia (100( 
y ci bongo; y ci compuesto activo 

hianco) para determinar at crecimiento relativo an % 

libre 

de los 

patagenos en los compuestos strives ind:i.v.Ldua] es 

- 

structure 

Growthin%at 

l2Sppm 
PydtuIatI aryzaO 

Growth in%at I 

125ppm 

Septotla tdtici 

0 0 

F F 

6 3 



Growth In  at flrowth Ii % at 
structure l2Sppm 125ppni 

PyflcWaMewyzaQ Sopforf’i hWCI 
F 

3 4 

1 

flatos fisico-quimicos de log oouestos: 

structure n,e}timg point rcj 

122-125 
Nr 

101-103 

F 

82-85 

-o 

stricture meltitug pniilt r0 

115-118 

PVC,. 
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DATOS COMPAPATIVOS VS 0000MENTO Dl. 

Pruebas Biologicas- micro tituiacion. 

Los oompuestos activos Se formularon separadamente como una so. LIC1Sn 

stock con uris concentracion de i0000ppm en DM50. 

Ej emplo 1: Tctividaj contra CI patogcno de tl zan tardio PhytnDtithora 

infestans en ci ensayo de rnicrotituiacj.On. 

La soiuciOn stock Sc inoculc5 on pieces On mlcrotituiacidn (MTP) V SE 

dliuyô is concentration del principlo activo utilizando una base a000sa 

de lugo de quisante pars los bongos, Dna auspms iOn de esporas de P 

infEestans adi.clono seguldamente - Las piacas Se colocaroji an una câoiara 

de vapor de aqua saturada a no temperature de 18 C Osando Un 

fotOnetra de absorc.LOn, los PPM as nidieron a 405 in, as ci dia 7 

despuds de is lnocuacion. Los parÆmetros ntedldos fucron comparados Con 

ci creclmiento del compr.esto activo i:i.bre-variante de control Be 

frecuencia 100% y ci, bongo; y ci compuesto acttvo 1. ibre (valor en 

blanco) para detarminar ci crcoimiento rci.ativa an % de ins pataqenos 

en log compuestos activns ndividua1c5. 

Ejemplo 2: Actividad contra ci patogeno de moho gris Botrytis cincrea 

en el ensayo ne microtibuiacion. 

La soluclan stock se inoculO on pThcas ne inicrotitulacion (NT?) Y Sc 

diiuyo la concentrao.tOti del or.i.ncipro activo utilizandn una base ac’ansa 

de nutrientce de malta care los bongos. Una Suspension Be esporas de 

Botryt.Ls cinerea acuosa se adicionó segui.dancnte Las piacas Sc 

colocaron an una camera no vapor dc aqua saturada a una temparatura de 

18 -C. Dsando in fotone-ro de absorc:i.On, los PPM Be ro.i,dLeron a 405 mc 

co ci dia 7 despues in Ia inocuiaciOn. Los parÆrnetros medidos fueron 

comparados con ci crec.i,mjentc del compuesto activo :lbre-variante da 

4 control de freciaencia(10(fl) v ci bongo; y el compuesto activo librc 

(valor on blanco) para determinar ci creclmiento relativo en % be los 

patagenos an los coirpuestcs activos individuales. 

Ejemplo St Actividad contra ei anubio de arrol causad9 per yficularla 

oryzae en ci ensayo de icicrotituiacion. 

is soluciOn stock Be inocuib on pThcas dc microtituiaciOn (NT?) y Sc 

dliuyO Ui conccntrac!On del principlo activo UL311zando una base acuoso 

do nurricrites de malta para los bongos. use suspensiOn de esporas do 

Pyricularia oryzae acuosa Se adicionO seguidamcnte. Las placas Sc 

colocaron an una camera de vapor dc aqua saturada a ura temperature de 

18 C, Usando ’an fotometro de absorciOn1 los PPM Be midieron a 405 nm 

en ci dia 7 despises de la inocul.aciOn. Los parÆnctros medldos .rueron 

comparados con eJ. creciniento del compoesto activo )..i.bre-variante dc 

control de frecuencia(i. 00%) y ci bongo; y el concuesto activo i. Lbre 

(va’or en bin-o para determiner ci crocimiento rclativo en % de los 

patagenos en los compuestos aotivos individuales. 

Ej emplo Aotividad contra ci patOgeno ne ..zdri faller Seotorla 

tritici en ci ensayo de miorotltulaoiOn 



1* 

C 

La soluclon stock se inoculo en placas or microtitulaci on M7P) y Sc 

diluyO la concontraai.On del principle active utliizando una base aouosa 

dc nutriettes de malt pata los hongo. line suspensiOn de esporas de 

septaria tritici acuosa Sc adiciono secuidamente. Las placas Se 

colocaron en una camera de apar de agua saturada a una temperature de 

18 ’0. Usando Un fotometro as absarcion, los PEN Sc nidieron a 405 no 

on ci dia 7 desouts de J.a inocuiaoiO:i - Las parametros medidos fueron 

comparados con ci crecimien to del compuesta active 1. .i.bre-varlante de 

control de frcc:.lencia(i00%) y ci hongo; y ci campuesto active J.ibre 

(valor en bianco) pore determinar or crecinhi.ento relativo en % de los 

patOgenas en las compuestos eativas individuales. 

OOtWI’%T* Growth oIP. Inostens Growth of Fq1ci4arM1 
structure 

in%at0ppm oflzaeIn%at8ppm 

according th (lie 
invention 

38 8 

Ile 

bi - 

Document 
- Growth of B. dneves Growth of PydonThri, 

struttu, 
In … at 0.126 ppm IoIfl In % at 0.126 ppm 

according to  the 
Invention 

47 0 

F$J cN 

� Dl 
,CA NH 5Lf 94 62 

H 

Document Growth of P.ora, Growth ofseptods tnt/c’ 
sfrij efaire 

ln%gt2ppm in%atzppm 

t0rdo to the 
0 0 

Invention 

Dl 
- 

60 
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(57) Abstr,,t 5-PheI)ylprI midinos of formula (0, AND, L’ne suhmi lauRie and 
Rk mhe indtoun ha,,e be thilowi,; mmmaTiige: F’, RI IT  a]171, haToelky], 
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eabammanTarm cairn hinnt K2 Wasrnmoff. Hal ogemn, Cyeap. A]Lt, raTgeLw]kyT, A] boxy, H aTogenalkoxy odor ATkennyTc uy: R Waseer-

CTaLLt, FreT oger.. Cyano, flythun y, aferoapLo, Arldu, T- ky/, A Tkeiiyl,. ATE VT, NthcgeL?alk* ,;]hLxy, ATkcayIutv, ATkT nyloay, Halo-

gc Ru] ko ny, A]6l0hiu, Aikonyithie, A]kTny]th]o, TTalogeRalknl]biu. -ONCR’ R’,-CR=NOR, ,NR’NCR�R’, .NR’R5, -Nl1’tTh’R. 
.rOR’,.bmaC (NR") NWR’. -NRC (4)) R’R’. -NRC (0) R. NRC (=NOR) R, ,OC (oO)R, -7( ALI . -CR’ 

(NNRR’). .(‘ ;0) NRR’ eden -C (4)) Ri. waLarTi KR’ ,R’ geiirlcn dor B aechrdhalLg detloleil eta]]; X It4ogoa, AlkyT, A Tkeny 

our Hu]ogenaTky T: am]] m cinu gsJLzw ZahT icon I bi 5 rthhscmn car HeIIeTIuRg Sen Verbindangea, ate ennhanLmeinde M LmnoL B/asia 

L7LC a Vuw’eiid nag .ur Bekumpra.ng von Schud] Teen. 
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Beschreibuiw 

5-Pbeny1pyrixtidine Vsrfahren zu ijixer Her3te!1Ufl, Me enthtl-- 

tends Mittsl mid ihre Verwendung 

Die vor1ieende Erfin&mg betrifft 5-PhedylPirilvidine der Pormej. 

I 

I K 

I 

1.5 in der de SubstItuetiten mid der Index fo2ende Sede!Thzlrg I3abev: 

l , unabhthiig voneinneer VJaserstoff, C1-C6-AlIcyl, 

01-C6--Halogenalkyl, Cr.Cs_Cvc!oalkyl C3-C-41a1O9eflCYCl0a1-

Icy! C2-C6-akeny1, 02-c6-Ha109enalkewl C-.CE-ancinyl oder 

20 02_CrHaicanaikinya, 

RI mid R3 krnien such usaumlen nttt den Stickstouatom, an 

des ale gebunden ama, eine–1 genttiten Oder ungesàtti-ten 

tonf- Oder seohegJJedrigen Rinq bilden, der dutch ems 

25 Ether-(-O-, TMO-(-S-), SulfOXyl-c-SCO]) odsr 

Sulfonyl-(-S02--) Gnpps unterbrochen sein und/oder dtirch 

sine his vier Gruppen RB und/oder Rr substitulert vein kazm; 

R rn&bItngjg voneinander wass,retoff, C1-06--alkyl 

� SO kenyl, C2-Cs1kiflY)., c1.cs-asogena1Jcy1, O1-C-A1IC0XY, 

Cl-C 6-ia! ogenal-koxy, 

CrCso-Cycloal)cYL Phenyl oder fQnf- bis zelmgliedriger 

geflttigter, parUell ungesttigter Oder aromatischer He-

35 terocyclus, anthalteffid sin bis vier Heteroatons aus der 

sruppe o N oder B, wobsi die cyclisohen Reste teii.weiss 

Oder vo1Jt&ndig eubstituiert oath kormen duroh 101-genus 

Gruppen RX 

40 XX sdabhthqig vonsinander CyarIo Nitro, Mtino, ?amine-

carbonyl,

 

 AminothocarbonyI, HaIoen, Keo’, 

CI-CrALkyL c1-c-Eaiogena1ky1, Cl-C6-Alkyl-carbonyl, 

 C1-00-ky1s1tony1, CICG-A11W1aU1foxy1, 

C3-05-CyclOalICyl, Ci-CsAlkoxy, C1-C6-Ha10cena1koxy 

45 CrCrA1ky1o’oarbOnY, 01-C6-A]jcylthiO CrCa-alky-- 

3mütc Ui-C’-CrAlIw2nthQ Cs-Cr-flkyaammflo 

carbonyl, bi_Ct_06-AlIcylaid000arbomyl, Ci-C6-Alkyl-
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2 
aminothiocarborLyl, D–-C,_Ce-A1laminothiocarhonvl, 
Cz-06-alkenyl 02-C6-Alkenyloxy, Phenyl 
Senzyl, Benzy1o,, 5- Oder 6-gUerjges Heterocy-

clvi, 5- oder 6-gliearges Hetaryl, 
5 5- oder 6-gfledrjges Hetaryloxy, C Oder 

OC (Ri) 2-C RNOR, 

Woei die cyclischen Grupen ihrsrsej.ts urisubst-

tuiert oder sustituiert sind durth eineii bin dret 
10 Beste RY 

RI Cyano, Nitro, Halogen, Hydro,cy, Amino, ML100-

carbonyl, AninothioçarbonyS OrC�-Al’l 
� C1-C6-EatogenaiJCyl, Ci-Cs-flikyleulfonyl 

is C1-C-A1]tyJ.ulfo,’1, C-C--CyCloalkyl Cr06-Alk-
OX)’, Ci--xaloenalkoxy, Ci-Cr-plkoxycarbonyl, 
C1-C6-Alkylth.O, Ci-C6O.lkylamino, Di-Ci-Cc-ai-

kylamino, Ct-Cs_Alkylazninocarbonyl, Di-Cr.Cral-- 
kylaninocazhonyl, C1_Cc_AJkylardziothSooaxbonyl, 

20 Di-Cz-Cg-al)qJlaminothiocarboILyl) C,-C-AJ.]Cnyl, 

C2-Cr-Alkenyioxy, C_CE_Cyc1oalkyl, Cs-Cr-Cyclo-
alkenyl Phenyl, ?uenoxy, Phenylthio Benayl, 

Benzyloxy, 5- Oder 6-gliedriges aeterocycly]. 

5- Oder 6-gliedriges Hetaryl, 5.- odor 
25 SiUedrigss Betaxyloxy oder C(=NOR").OR 

Re, R0 Wasseretoff odor C1-C6-Alkyl; 

RB und Rb kannen Ouch gemainsam Ciber sine Albylen-
30  Afl)ce,yieoXete amt Cam Qberbraokendefl Atom 

amen ges&ttgten odor unsttifleai jilaf- Oder 

sechsgliedrigen Ring. bilden; 

\tsserstoff, Halogen, 0)/alto, C-C6-Mkyi, Ci-CrHsloen-
35 alkyi, CI-Cc-A2koy, C-C6-Ba20ena1ko)o’ Oer CrCrAlkenyl 

RI Wasserstoff, Halogen, Cyano, Hydroxy, Nercrnpto, Abide, 

CrCrAlkyl, C2-C&-AJJcenyl, C2-C-Aikinyl, c1-06-Ha!ogenal-
10 cyL CrCAikc’, 03.-C8-Alkenyoxy. 03-0,-Alkinylow, 

Cl-C6-Xalogenalkoxy, ClCo-Alky].thio, CE-Co-A1]c,nylthio, 
c -Cs-akinylttio, Ct-C6-Haloge2nlkyltbio, _ONCRa$ 
_cxo=rOR, _NR0MCRRb, _tRBRb, _NRONR&Kb, -NOR’, 
_NRClCa0)WRBRb, _N C(0)IR&Rb, _URAC(=O}Rc, 

45 -2qRacN0c)o’, -OOiO)R, _C(NDRc)NRBRb, _CRNNRRb) 
CO)NReo odor _CHO)R0; 
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sine der bel a, und Rb genazmtan monova4kenten Grap-

X Halogen, Ci-Oralkyl, CI-C6-1kocy oder CrC6-Ha1ogenalky1; 
5 and 

eine gains Zahl von 1. his S. 

Auerdem betrifft die Erthidung Veflahren zur Herstellung dieser 
20 Verbindungen, so sithaitsade Mittel sowie dereri Veraendung our 

Be]Crfung von Sohaapilzen. 

PyrJ4yapyrjnidin-rerjyate not fungizider wir1mg sind belcanot &us 
� EP-A 407 899 DE- 42 27 811 und -A 92/10490 TtrahyroPyrbui-

25 din-Derivata nit funizider WirIo2ng sine aus GE-A 2 277 090 e-- 
kanrit, 

Die in den vorstehend genannten SchrUten heschriebenen Verbin-- 

dunen sSnd ale pflanzenschutntttel Zegen ScMdDilze geeigiiet, 

20 

Thre Wir)mng jet jacinth In vielen Fallen nioht ZiLfriedenstelleIi& 
Daher lag ale Aufgabe zugrmde Verbidungen nit verbesserter 

Wirksam]ceit zu fineen. . 

25 Os2gnAZ i.qjrden die elngaa;a definjerten Pheny1wrimidnderivate 

I gefunden. Aiilerdem wardan Verfabren zu liner Berstellung sowie 

sie anthalreadat Mitts]. our Bekzrvfung von SCh&dPIlZen ’md ibre 

Verwendung in raieseiu Sinne gefunden. 

�30  D9 Verndnngsn der Formel ; weien ems gegenQbsr den belanaten 

Verbindungen er1hte Wirkeamkeit gegen 8Cbadi1Ze auf. 

Die Verbmndunen I konnen auf versohiedenen Wegen erh.lten War -
dam. 

35 

Vorteilbaft geht man zur Berstellung der verbindungen der Forme)-

I in der Ro für Cyanooder emne tbar ain Seteroatom gebtfld&xe 
Oruppe steht, von Sulfonee der Formal TI aus. In Forms]. II haben. 

die substituenten X, ma RI his He die Bedeutung Wit in Forms]. I 
40 =0 R stein f1r Ca-Ca-Alkyl, bevorzugt fr Methyl 

Die Sultone der Formal IX werdsn nit Verbindungen der For,oel III 

uniter basisohen Bedingungsn ’rctgesetzt. Aus praktischen Grunden 
kanin alternativ direkt das 1kalimetfl1-, Erdal]calbtetall- Oder 

45 Axwonitnusalz der Verbmn&ng III eingesetzt werden. 
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=1 

Bass 

Diane Uddeteueg srfolgt thJicherwsi5e hei Pemperaturen von 250C 
his 2500C vonagsweise 4000 hIs 21000, in einsn irierton organi-
scher2 Losungaxrdttsl in Gesnwart ether Sass (WI. D -A 39 02 084; 

10 0himia Bd 50 S. 525-530 �(1996) Gstsrotsikl. Sosdth, 

Ba. 12, S. 1695-’1697 1998)] 

eeignets tsunqsndtte1 sljj6 halogenierte Xoluenwasserstofee, 

� Ether wj.e Diethylether, Diisoropy1ether, tnt. -ButyJjctothylether, 

15 t, 2-Dimetho,o’ethni, oloxan, pnisol und petrsydrOfuxan, sowie 01-

methlsu1foxid, DimetbylfQrmaztia und OhÆSthylacetarrdd. Besonders 

bovorzugt werden Ethno1, DiclflormethaL acetonitr3.1 mid Tetralw-
Crofuran. Be kronen auch Gemische der genaImtsil LoSungsmittel 

verwendet warden. 

30 

AJ.s Basso korrten allgeraDi anorganisohe verblndungen we Alkali-
retell-

 und Erdalicalimetallhydroxide wie bithiunthydroxid, Natri-

wtthydroxid, Ealivatydroxid und CaJ,zimthydroxi,d, AJitalimetall- und 

rda1]ctlimet&11hydriae Wig Lithitsvdrjd, NatriuiTiydri& Xalium-

25 hydrid mid CAlzSunthydrid, Ajicalinetafl- mid Erdajicalinstafloarbo-- 

nate wie Lithiaraoarbonat, xaJ.iuracarbonat and 0a1ziucarbonat in 

Betratht. Die sason warned ira allemsinen in katalvtischen Mengen 

engesstzt, ale kthinen aber auth In OberohuS verwendet wooden. 

� 30 Die Edukte werden ire aligemoinen in lVinelaren Morgan niteinan-

der uugesetzt. Es knm der de Auaeuta vorteilhaft 5510, III in 

his zu 10ecbem, inshesondere his zu 2fachem Ubsrschu bezoen 

sub IT elnzueetzen. 

35 Verbindungon der Pormel I, in der PC’ etr Wasserstoff, Alicyl, Alice-

nyl, Alkinyl odor Halogenalkyl eight, werden vorteilbaft a,s Phe-- 

nylmalonestern der Formel TV Burch umsetzuitg not .ktidinen der 

Fortiel V srIilten, 

40 

+ 

vi 

Diese Umsetzimg erfolfl vorteilbaft inter den aus J. Chem. Soo, 

45 1943) S. 388 und J. Org. them. (1952) Ed. 17, S. 1320 bokermten 

EsdiI1tIngen. 
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5 
Pheny1m1onGter der Form&L Iv sind &U4 E?-A 10 02 788 be]cannt. C 

Hydrox,pyrj.rdtne der Formal VI werden in HajogenverbiMungon VII 
(thsrfIhrt IVgl. J. CLtem. SQc. (1943) S. 383; Eels. Chm, Acta 

5 (19 $1] M. 54, S. 113-1621 Ale iialogerUenmgsmttei koitesn dabei 
i,lsbesonaere POC13 md P0st3 in Betratht. 

Alas Halogan;yrbujdjnem VII Warden durch Oetsetzung air Aminen VIII 

Vez-bLndcmgen der ro2tel I erhalton. 
10 1 

Hal 

Rd  

X. 

+ - 

15 

 

VII VIlE aJ. L (R- 

- 

H&U 

Diese Umsetzung efolgt vorte5.lhaft enter den. are C. Chem. Sec. 

(1943) S. 383 mid Chem. But. J. (1999) Ed. 5 (12), S. 3450-3458 

kannten Sedingungen - 

20 Pbenylpyrmidne der Formal r, in der & fr Cyano oder ther .Sau-

erstot! Wsbrndane Gruppen stabs, warden vorteilhaft ate den ent-

srechenden Halogenverbindtngen der Formal I &arch Omsetzung mit 

Verbjndtmgeal Ix inter basischen aedingungen erMiten. And prakti-- 
shen Grunen Jcann alternttiv direkt ads Alkalimetsll-, Lrdalk-

25 limetall- oder lrmloniumsalr der Verbindurig IS einesetzt werden. 

-’B2 RLH 

/ 
X ZR 

I (B’ = Cyaiio A1ko,’, 

30 Base Hlogenalkoxy, Alkenyloxy) 

-al I X3=HeI) 

Diese Cmsetzung erfolgt Qb]ioherweise bei Teuersturen von 25°C 
his 200C, Vonusweise 401C bis 210C in einem mortem organS-

Schen Lbs’nstte1 s9f. in CeGenwart ether Base (vfl. Reel. 
35 Dray. Chim. Pays-Bee 1942) Ed. 61, S. 291; 3, Beterocyl. Chain. 

in3 Bd. 30 4U 2, 993-9951. 

GeeWnete L6wungsmitte1 sind Ether,  suleoxide, Aside, beeonders 
bevorzugt Dicethy1su1foxid, N, N-Dimsthylformainia, N-Methylpyrro-

40 lidon, L N-Dimethylacetamnid, piethylether, Thtraydrefuran. 
i, 2-Dimethoxyethan. Be carmen auch GezUeche an gArMnMted b-

sungsnitte. verwendet warder. 

Ale Essen kQIIUn0n allgemein anorarrische Verbtndunen wie Alkali -
43 metall- und Eraalka1ieta31hydroxiae wie Lithitrflhydroxid, Natri-- 

unThydroxid, xaliuithydro,dd and Calziurahydroxid flk11eta1l- and 

ZTdRIkal*metfl2hYdZide wi� Lithi’ydri6, Natrjmty&4, Ka3ium-
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6 
hydrid und Caiziuntydrid, Alk&üuetall- una ErdalcOaatalloarbQ-

rifle win L&thiumosrbonat. Ka1iumcarbo,at und Caiziumoarbonat in 

Betracht 

S Die Baseri warden in ailgemeinen in katalytischem Mangan einge-- 

setzt, sin carmen aber such in Uberschu verwenast warden. 

Phenylpyrimidins der Formal I in des R3 ftr CI-C$-Alkyl near, 

C1-05-Bogenelkyl ets),t, warden vortetjjnft aus den entoprechen-

10 den Halogsnverbindungen der Forrel I dutch Uretzu1g nit install-- 

organiechen Verbindungen der Fennel X, in der N fUc sine flrupps 

Mg-Hal Zn-Rz oder BIOR)c steht, wobei Hal sin Halogenatom and 

wasserstoff Oder Ct-Cs-Alkyl bedsutet und x3 tot Cj-C6-Alkyl 

steht. erhalten, 

15 

Pa 
K 

I (R3 Alkyl, Halogenalkyl) 10 
20 

hal 

Diane Umsetzung erfolwt 4b1icherwei09 hei Teueraturen von _2500 

him 2500C, vorrwsweise Dcc his 1501C in einen inerten organi-
schen Lostmgsnittsl, q9t. in Gegenwart sines Ubsrganmetallkata-

lysatere [v91. Chem. and Pharm, Bull. (1980) Be. 29. Dr. 2, S. 

3! 7i-577; Tetrahedron Late. (1996) Bd. 37. (8). S. 1309 Tetrahe-

dron Lett. (1994) ad. 35 (19). S. 3155; Synlett (1999) B4. 7, S. 

1:451. . 

Geeignete Lasunganittel sind alipitatieche Kohlsnwaeserstoffe, 

30 aromatische Kohlenwasseretofle, Ether, be!oriders bevorztqt Di-

etbylether, Tetrabydrofuran, l,2-Oimethoxyethan, Senzoll Toluol 

and Xylol. Es kannen auch Gemiache der genannten L0sun9dtt9l 
verwendet wereen. 

35 Ala Obergsngsmetall-Xataysatoren sine Zisen-, Kobalt-, Nickel-, 

rniodium-, PJ.atin- oder Palladium-Verbindungen, besonders 

Nickel (01-, N4cke22fl- Pa11adivsi0)- and PafladithiUJIh.VerbSn-- 

dur.gen geeignet. Dabei cdnnen Seize W&e Fallaaiurchborid odor 

Palladimacotat Oder such Pd-Xomplexe .verwendet warden. Voraus-- 

40 sstzung jet nur, daZ die L1and6n. am palladium miter den Reak-- 

tiozsaedinungen vom Subiitrat verdflngt warder kannen. 

De Eduicte werden im abbeneinen in 9quitaclaran Neitgen mitein�iL 

der urresett. Es kann fr die Ausbeute vortsjlhaft sein, X in 

45 bbs zu bDfaohem, inabesoudere his Va 3facbem McEnchut bezogen 

auf I eiitzueetzen. 
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7. 
Die flr die Herstelljmg der Verbin&angen I benaticten Ausgangs-
stoffe der Ponael II Iconnen nacit literaturbe]Caflnten Metitoden bi 
spielsweiee muf fOlender Syntheseroute erhalten warden; 

5 Ausgehend von Phenv1ma1onflure1]cylestern der ?ormej. XI end Thio-- 
harnstoff warden Verbin6x’gen der Forse1 KID erhalten, 

to . 

. 

X1 xiI 

wobei in Formal XX R ftlr C,-C6-A1Jcyl steift, tie Rea]ttion errolgt 

tblicherweise in siren protiechen Losungsmittel wie iS. A13t0ho-
� len, inebesondere  Ethanol, gageladnentalls in Gegenwart ether 

13 Base. wie Na2C0 imd 1aHCO. Die Reaktionstetiperatur liegt V0r, 

zugswese bsI 70-2201C fvgl . Collect Czech. Chem, Corun. Ed. 

48, S. 137-143 (1983)i Heteroat. Chou., 35. 10, 9. 17-23 (1999 

Czech. Chasm. Coiranun., BE. 58, S. 2215-2221 (1993)] 

20 Die bentigten Phenylmalonsaureester XI sind aus EP-A 10 02 798 

bejcazint. 

verbindungen KID Warden durch Alkyliertmgsmittel XIII zu TII1Obar 

bitursaurederivaten ’UT’gesetzt. In Formal XIII beeutet Ft Cj-Cs-A1-

25 ll mid X sine nw,leop24l abspaatbsre Abgangsgruppe. Formal XIII 

steht ailgeinein for th1iche Alkylierungsmittel, wie MethyichiOrid 

uriS Methyibroluid, Dintethyleulfat oder MetbAnsu1fonsuremethY1 

ester. 

S30
XII + Ft-I  

XIII . Xr, 

Die Besktion 5ca,n in Wasser Qder auch. inen dipolar aprotiechen 

35 Lasungsmittel wie z.B. NM-DimethylfOrtuemid dtxchnfuhrt werden 

US 5,250,689] � sie erfolgt vorteSlhatt in Gegenwart eiDer 

Base, wie beispielsweise KOR, NaOH, NaUC03 u,fl N2CO3 oer 

Pyridin. Die Rea]ctionsteiuperatur lien vorzugeweise bSD 10-600C. 

40 Verbinaungen XIV warden in Dichiorpyrimidine an Pontel XV tiber-- 

fohrt v1 EP-A 745 593 0A 99/32458 J.0r. chem. Bd. 58, 

S. 37B-3786 (1993)]. 

cl 

45 XIV 
LC11 

XV 
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Ale Chlorierungsiuittel [Cl] eignsn sich beispjeJweiae poo13, 
PC13/Cl oaer PC]s. Die Reaktio,t karn in Oberachuasigem thiorie-
rungemittel {P0013) Oder einem inertsn Laemigenittel dtirthgefQbrt 

weraen. Diese Umsetzuttg erfoict ublicharweise zwischert 10 und 
5 18000. 

Surob Amiclarung nit Xvi warden as Diohlorverbjndungen der For-- 
e2 xv in die Vsrbindungen der Formal XVII flberft}irt. 

xv XVII 

XVT 
Cl 

15 Diese Umeetzimg erfolgt vorzusweise bei 20 his 1200C [vgl. 

J. diem, ass. S (7) S. 286-287 fl.9951 iebigs Ann. Oem, S. 

1703-1705 (1995)1 in eirtem inerten Losungemittel gegehenenfatle 

in Gegenwart eiTher Uilfsbase, ale NaIiCOs Na2003 oder bert. Aniine. 

20 Die Amine der Formal XVI mind kauflich oder literatuflelcanrit Oder 

carmen each bekazmten Methoaen hereetel1t warden. 

Die Thioverbindungen XVII werden zu den SuJ,fonen der Formal II 

oxidiert, 

25 Rd 

XVIr30

 

 
ox’ 

C, ’ a3=C1) 

is 

Die Reaktion wird vorzagsweise bel 10 his $000 in Gegenwart prott 

soher Oder aIrrOPtiuCher Lsungsffdtte1 durchefthxt [vol. B. Kor 

Cbem. Soc., 3d. 16 S. 409-492 (1995) Z. Chest., Ed. VI, S. 63 

(1977)] designate Oxidationemittel sind heispielaweise Wesser-
35 stotfperoxid Oder 3-Ohlorperberizoeflure. 

ie EintDlrtng von Von Chlor versohiedenert Gruppen R$ in die Sul 

forte II keen analoa der Verbirtdunen der Formet I erfolgen. 

a Verbinungert der Formel I in der a4 fflr -C(=D)R’, _CkO)NRb 

’0 NOR0) NR&Rb .0 (NmeRb) RO oAsr -c NflS) Ro steer, werden vor-- 

teilhaft aus Verbiridungen der Fortel I in der R4 Cyano bedeutet, 

erhalten. 

45 Verbindungen der Formal I, in der Rd für C(=O)WRb oder 
_CT=14ORC)NR steht sind are sind aus des Nitri-

Sen X4=C3nq? duroji Versei–ting zu den Carbonfluren der Formal IS 
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tinter sauren oder b,isCI1en ae6ingunen un  Caddierung mit lutimen 
EmMRb.Die Versed.fung erfolgt Ublicherweise in inerten polaren 

L.oaunmtttela, wie Waeser Oder Alkoholen, bevorztlgt mit anorga-- 
niechen Basen, Wie Alkali- Oder Erd.11calimetallhydroxiden, –nsbe-

5 sondare MOH. 

X. 
NC - La 

I RcM) R 

b 

is  la 
mqRaRb Rt_1_COx If 

Diese Ur,setzungefl erfolgert vorteilhaet unter den ous Chet. and 

Phani. Rull. 1962, Sd.30, N22, S.4314 IM,kametan 3edingtmen. 

20 

Aus zien der Formal ro warden durch Oxir–srjng nit ,utituier-- 

ten Hydtoxyaminen H2N-OR unter baniechen Beaingungen die Verbin-

amwen der Fornel I, in der a4 far _C(NoRo)NRaRb steht, erhalten 

[vgl. US 4,876,2523. Pie substituierten Bydroo4’eltline kamen ale 

35 freje Base Oder bevorzugt in Form Ihrer SureaddJ.tionSst1ze elti-

esetzt warden. Au; praictisc)aen Grtden koren dabei insbasondere 

die Balgenide, wie die chloride pder die sulfate in Frage. 

2 

30 
In It 

35 Alternativ knnen die Ainidoxima der FOroea It, in der Ra und gb 

fur wasserstoff stehen, auch nU5 den enteprechenden Nitrilen 

R’=Cyano) durcI Umsetztang min Hydroxylaiuin und oj]iege12er Al-- 

]cylierung erhalten werderi. Diese Uxssetzsng erfotgt vorteilhaft 

tinter den aue DE-A US fl 794 bekannten Bedingungen. 
40 

verbn&nen der Formal I, in der B4 ftt -c(OR° eteht, sind SUE 

den entspreohenden Nitrilen B’-Cyano} tirob Umsetzung mit On-

gnard-Verbindungen RC-NZ-Hal, wobei Hal fr ein galogenatom, ins-- 

besondere far Chior Oder Erom steht zuflnlich. 

45 
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Patente de Invencion Patente de Modero de Ijtilidad 

Via Nacional 

Via PCT (fase nacionar) Cap. I Cap. II 

No. Sot Internacional: PCT/EP2004/007877 
Facie de Presentaciôn Internacional: 2004-07-15 

Coma resultado del examen de foods, realjzado con fundamento an el aflrculo 45 
de   DecisiOn 486 de Is Comision de Is Comunidad Andina, Se Is comunica: 

1. Documentos ostudiados 

Capitulo descriptivo: Folios 66 a 160 tal y 001110 fusion presentados. 
� Capitulo reivindicatorlo: Folios 181 a 171 tel y coma fueron preseritados. 

Prioridad: Folio 2 DE 103338578 2003M7-24 
DE 10357714,9 2003-12-09. 

� Respuesta del solicitante: Folios 187 a 194 y 203 a 208. 
Nuevo capitulo reiviridicatorjo: Folios 198 a 202 

2. Objeto de la lnvencion 

Tftu/o de Is solicitud: Pirimidinas 2-sustituidas. Folio 2. 

Objeto do Is invenciOn: El objeto de Is presents solicitud de patents do invericion 
Se refiere a pirimidinas 2-sustituidas de la formula 

(I)Rl
 Re

 

WIN Re 

El problems teonico pranteado an Is presents solicitud indica qua las pirimidinas 
2-sustituidas conocidas an el one previo presentan un efecto insatisfactorlo an 
niuchos casos. For is tanto exists Is necesidad de conipuestos con eficiencia 
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an 

mejorada. Para solucionar este problems tecnica Is solicitud plantea pirimidinas 
2-sustituidas de formula (I) pace combatir hongos nocivos. 

B objeto de to solicEtud defirlido anteriormente Se clasificO on Is 1PC C070 239142, 

Os Is solicitud de Patente 

2.1. Reivindicaciones (aflfculo 300486) 

El nuevo capitulo reivindicatorio, continua siendo ampilo y no cumpie con ci 
requisito de concision. Al reviser loss ejemplos do Ia descripcion Is misma 
respuesta as olaro clue los significados do des radicales L, R1, R y R3 son 
cercanamente constantos y tons signifloados muy puntuales. So Is  recomienda at 
solictar’te qua presents una razonable generaJizacian do loss compuestos 
ensayados. 

En consecuencia el capitulo reivindicatoric no cumple con at requisite de 
concision de aouerdo at an  30 de Is DecisiOn 4860 art 22 Tratado PCT. 

. Reivindicacionos relatives a un uso o a un sogundo USO (et?Ioos 14y21 O48) 

Se rates qua el procedimiento de Is reivindicaciones 11 y 12 no divuiga un 
procedirniento propiarnente dicho. Es evidonte que Is lamada etapa do se 
tratan" Be refiere a Is forma do utilizer el compuesto do interes. En otras 
paiabras el procedimiento reivindicado se refiere al usc de lost piriniidinas its 
formula (I) Para conibatir bongos nocivos fitopatogenicos. Lo cual no 05 
patentable a partir del articulo 21 do Is DecisiOn 486, 

Se Is aclara at solicitanto quo un procedimionto cuya Unica otapa as una 
aplicaclon corresponds tan solo a una aplICaCIófl, y una apllcacion es un 

S use. 

4. Determlnacion del Estado de Is Ticnica 

Considerando qua Is fecha de is prioridad de Is soiicitud internacionaP PCT es 
2003-07-24, Se realjzO Is bsqueda an el estado de Is tecnica y so encontraron los 
documentos relacionados a continuaciOn, qua pueden afectar Is  patentabilidad del 
objoto do is presente solicitud: 

I Fechade I � Documents Titulo publicaclon 
S-pIienyIpyr[mdines agents comprising the same, method 

I for prodiicon and use thereof 

S. Anailsis de patentabllidad (articulo 14 0486) 

5.1. Novedad (ad/cu/c 160486) 

La scUcitud do patonte an estudio presenta pirimidinas de Is formula (I) 
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El documento Dl divulge compuestos do pirimidinas do formula (a) 

Se reitera nuevamente qua al comparar as estructuras do los compuestos 
� reclamados an esta solicitud, con as estructuras do los derivados de Dl so 

observe qua son iguales. 
NOtese quo los significados de code uno do los radicales R1, R2, R3, R4 y L son 
equivalentes a los significados do R1, R2 R2, R4 y X de Dl, respectivamente. De 
modo tal y de acuerdo a Ic establecido an el articulo 16 do Is DeoisiOn 486 Is 
rtiateria recamada Se encuentra comprendida y par lo tanto divulgada on la 
anterioridad citada. Do modo tal quo Is roivindicaciOn I carece de novedad a partir 
do D1 al igual quo sus reivindicaciones dependientes, pues no proseritan ninguna 
otra caracteristica quo as pudiera lacer nuevas. 

Igualniente car000 do novedad el intermediario do las reivindicaciones 6 y 7 y el 
producto pesticide de las reivindicaciones 9 y 10. 

5.2. Mhiel irwen%ivo (amcuJoIa 0486) 

So reitera qua el derivado de formula (I) de esta solicitud no as nuevo a partir do 
Dl y evidontemente tampoco tiene niver inventivo. Sin embargo nuevamente vale 
a pena subrayar quo Is anterioridad Dl ye habia divulgado la actividad fungicide 
do dichos derivados. 

Asimismo el intermediario de Is reivindicacion B, carece do rival invontivo una vez 
quo DI ya hab%a cMulgado dSersas rums .de %mlesis do dchos deiSdos y a 
misrno tiempo intermediaries entre los cualØs so incluyon estructuras tipo imina, 
tel coma el derivado (Ic) do Dl, las cules dlararnente sugieren el mismo tipo do 
estructura imina reclamada on Is roivindicacian 8 do esta solicitud. 

6. Respuesta a los argumentos del solicitante 

Se le aolara al solicitante qua siguiendo lo indicado an el articulo 16 S Is Decision 
486 los compuestos do interes no as consideran nuevas, en vista do quo ys 
estaban comprendidos an el estado d& one, entendiendo este como Ia 
divurgacion del documento Cl. 

So tuvieron an cuenta los comas argumentos del solicitante 



7. Conclusion 

Los requisitos de patentabibdad de la presents solicitud se encuentran afectados 
as!: 

I N’ Documento N Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta 

Dl W003/043993 
1-7Y9 10  Novedad 

S Nivelinventivo 

En cumplimiento del articulo 45 do Is Decision 486 de Is Comision de is 
ComLinidad Andina, Se Is jndjca qua dabs dar respuesta dentro del termino de 
seserita dias contados a partir de la fecha de notificacion de La presents 
comunicacion. En 085° do no der respuesta al presente reqLJerimier)to, 0 5’ a 

S pesar do Is respuesta subsistieran los impedimentos para Is coneesion, so 
denegara Is patonte. 
Notiftqusse el presents oficio conforme a lo dispuesto an el numeral 5.2, literal e), 
del capitulo quinto del titulo primero de Is Circular [)nice NO 10 de 2001. 

ALIX CARM4PEDES 
DE VERGEL 

Directors de Nu vas Creaciories (C) 
El anterior r rinilento fue notificado nor fijacion an Lista, de fecha 

’It 

0 CONCEPTO TECNICO No 2133 
EXAMINADOR TECNICOCadigo

 No.202085 I 
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de lnvenclOn y es ta lobe estar enterameote sustentada on ci 
capitulo deecriptivo" 

"Las reivind!caciones 6 y 7 presentan procedinientos de 
slntesis qule no cc encueritran definidos - Las etapas son 
erunciadas de forma muy general y solo corresponden a 
reacciones comunes en quimica". 

� "La formula (I) no results representativa de Is materia do Is 
invenriOn y no se distingue romo ünica estructuira que 
relacione un mismo connepto comOn invention’. 

4. Mccsficaoibn 4� Th solicitud an treaite. 

Con ea fin on atender las anterlores observacj.ores de acuerdo 
con or articulu 34 be in Decision 464, donde se establece gre Is 
modificación de ur.a soiicitud cc posibie en cuolguier memento del 
trÆmite mieritras no implique una ampliacian de Is solicitud 
inicial, se presents un nuevo capitulo reivindicatorio como 
sustttuto del anteriormente presentado. En este nuevo rapltuio 
reivindicatorio, Se ha revisado la redacciOn del miser on ci fin 
de hacer claridad sobre if materia que Sc solicita protege- y 
sobre ci aJ.canre de is misma. be cal manera que las objecianes 
fornvaiadas a es-,e respects quedan superadas respectivamente con 
las modificacionos realizadas dc Is siguiente manera: 

� as reivind) caciOn 1 ha sido redactada rnjevarnente, linitando 
sign! ficativamente las definiciooes de los susti.tuyentes Rl, 

AW R2, R3 y R4 de los compuestos dc formula (I) con base en las 
definiciones que se encuentrari dehidamente sustentadas en ci 
capituTh description, (Ver table IA) 

� Asimismo las reivindlcaciories 6 y 7 Ion side eliminadas - DC 
Ill manera cue e nuevo pliego reivindicatori.O esta 
constituido per 12 reivindicacinres y is objecion formuiada a 
bite respecto se debe tener par superada. 

� ton respecto a cue ci capituio reivindicatorio no cumple con 

ci requisite de unldad de invenciOn per cuanto no be observa 

un ünico concepts incentive, deseamas poner dc presente in 
siqutente: 

A esre rEespecro, mi represeritada respetuosanente desea 
senaj.ar qua no comparte Is opinion del Senor Exar’inador. or 
anterior, debi.do a que Ins compuestos divulgados en .I.as 
reivindicacion 1 contienen una fracciOn signifi.cativa on 

comüri correspondiente al grupo pirinidina sustituido on In 
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posiclon 2 por B4 y en Is posi nOn 5 por 110 orupo –eni 1°. 
tal cocoa Se muestra a 000tinuaci.On: 

Rl 12 

Micionalmente, tones los compuescos eatOn re3.acionac3os con 
compuestas pirlmidlna 2-sustituidos empleaclos para combatir 
hcngoa flocivoa que preaentan una eflclericia in@jorada an 
comparac.i.On con compuestos similares conocldos en el estado 
net arts. 

Dc tel man-ca qua es clara cue Ia presento inver.ciOn guards 
unidad de invcnciOn va que los conpuestos reivindlcados 
comparten no conceptn inventivo en caloCIn (compuestos pare 
combatir hangos nocivos y los mlsmos se encuensran 

lbrelaclonados entre si. (fracciOn an comCIn) 

Act entonces, es claro cue con las rodificaclones realizadas at 
capitulo relvindloatorlo y con las anteri ores aolaracjones an deben 
tones por superades las objeciones cue por claridad y por unidad de 
invencion hizo su Despacho, de acuerdo can las dispcslciones de las 
artitulos 25 y 30 de is Oeclsidtt 466. S  embargo, en el events qua 
el Dosparho considere que una modlflcactOn adiclorial an el capitulo 
reivindiratorio sea 000esaria, respetuosamente it solicito hacer 
usc de Ia facultad qua le otorga el artinula 45 li;ciso 2, de la 
Decision 406 de la CornlslOn de to Comunidad Andina a efecto de 
requerir nuevanente de nuestra part, cualquier complementaclon n 
aclaracion. 

5. Evaluac–on de los requisitoii de patentabi1ida: 

SO Despacho nonc].uye quo Is navedad de is reivindicacion 1 y sus 
dependientes de la presents solinitud de paente se ye aectada por 

� 

el documento W003043 "3 (Dl) 

Con respecto a que el documento vi aferta Ia novedad on Is presence 
solicitud, ml reprcsentada desea seflalar 10 siguiente: 

5,1. Noveda& 

El Exarninador aflrma que at documento Dl anticipa los compuastos 
re.ivindlcados on la presence sclicitud de patente. El exaninador 
sustenta SO pun to de vista indinanao quo Ia reivindicaciOn I de 
dicho documento starca los com.puestos clue Se divulger. 
p44ccamante en is presente solicitud de patente. Es decir, on, 
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la formula de los cornpuestcs revelados an le ant:erior dad Dl y las 
definiciones on alas radicales comprenden canpuestos nencicnadOs on 
is reivinc3icacIOn as la presente salIciluud 
Ahora bien, la presente solicitud de patente se refiera a 
pirimldinas 2 sustItuidas de rarmua I 

RLNR2 

En donde el sustituyente en is posiciOn 2 es el radical RI Cl cual 
Se define cumo: 

Asimismo, Dl se refiere a 5-fenil pirimidinas de formula (a) 

RX 

� 

(a) 

y a su uao como funglcidas. sn embargo mSentras Que en la 
presente invenciOn, en la posiciOn 2 cc er.cuentra Un grupo 
carboxamida a iminoeter, en Dl el radical R4 puade toner Un gran 
ndmero de posibles defnicione. Adici.onamente, ninguno de los 
compuestos expflci tanente d:i.vugados en Dl present, Un sustituyen te 
en la pcsieOn 2 similar a !on reveladcs en la presente salicitud. 

Teniendo en cueyaoa 10 an:erior, ml representada desoe poller de 
presente que no puede estar de acuerdo con Ia mctodologia 
adelantada para deterornar la novedad de la presente invencian. Lo 
anterior, porsue ünioaente oouestoa especifioaen nobr.dos 
(con todas las variables identificadas en el mismo documento de la 
anterioridad y no simples reveaciones gendricas dc estns 
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compuestas) pueaen afectar la novedad de compuestos reivindicados 
an one solicited presentada posteriormente - 

on efecto, la materia acà reivindicada so debe teller como novedosa 
porgue Indicacianes o formulas qenerales zontenidas an Un 
dacumento anterior no destruyen la novedad do rompuestos 
especifioos Cebidamerite sustentados oar datos experimentales 
reales (Si la obtenciOn do fiche compuesto no so no especificado) 

contenidos an una solicitud de parente pnstor–or, tai y coma 10 
seala el Manual Aridino de latentost 

’Para detenninar ia novedad da Ia invention, Be debe cow,robar Si 

existent anticipaciones del estado de Is tecnica qua Oontenqa 
eaplicitaiuente todas las caracteristcas tØcnicas esenciales de is 

inven&iOn’1 V 

La description de tin ejeIIwlo especifico destrnye La novedad Be 
tina reivindicacion genOrica qua incilaya esa description, pero Ins 
descflpcion qenØrioa no destruye nozalwsnte La novedad de an 
ejer’Zo aspecifico pie caiça dentro tie dicha descripciOn 
genØrica&S. 

Dc otro lado, Sc reitera a su Despacho quo pare obtenllr ci 
compuesto acÆ reivindicado, a partir do or, seria Lem" ario 

seleccionar sustituyentes do ruâs de dos (2) listasdo 99pestos 
dlferentes (Ri, R2, P.3, 04, Xm) Ia cual,__tanlbidn doacuerda can 
01 Manuel Anoino de Patentes, le otorga novedad ala _prsente 
invenoian: 

Sin embargo, si hay qtxs hater one selacc,Bao an BOB iistas a isis 
de suatituyentes pare ilegar al objeto de is reivindic,cion, 

entones Be considera gue hay novedad"3. 

En efecto, la forma corno so tti-zo an el prfnte caso el examen de 
novedad de una solioitud do zatento Se encuentra_proscrita de 
acuerclo can la doctrina y_4pftica internaciona pues llevaria 

al abourdn que la simple constatacion de la previa menciOn de las 
� elementos constitutivns do 1ainv000iOn en ci arte preVia, 

destruya is novedad, cuando la mi.sma puede estar dada oor la 
especial combinaciOn de dichos elementos. 

Asi entances, of or clara quo Se ti enen quo hazer diferentes 
sel000iones pars 13 ear a ios 000pue5tos de formula I do la 

presente salicitud, tal y roma 10 recanoce su Despacho, no 50 

:5p: 5r ThAN0At ?A?J– El. XAMEN 06 Sol.rclTuOES 0r SATENTES lIE IrVENCION EN LAS 
DE PrOPrnt0 IDDUSTR H! I. uE LOS pae Al. lI 7E LA ccMuN:I’D rnco:wlV - cui a, EQu]dor 2101 Pagipa 
65. 

PÆgi.l 67. 
Ibidee Pagi II. 
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entiende par qua este documento afectaria to novedad on to 
presente invonCiOn. 

5.2 Invencionea de SeieaoSbfl/Njvei inveritivo 

Adicianaimente, mi rapresentada desea loaner de presente que el 
probiema zdrnico de la presente soi.icitud es to .necesidad de 
rompuestos pirimidina 2 sustizutdos on eficienria mejorada para 
combatir bongos nocivos, debido a qua Las pirimidinas 2 
sustituidas conocidas en ci estado del arte presentan on efacts 
insatisiractorio en muchos casos. 

A pesar que ones compuestos or descrtos de manors general en at 
antecadente, to rmportante as Si on inventor practico y confirmØ 
reaimsnte ci eferta de one invcnción do manera sunciente pare 
recoitoceria coma on invenciOn. Este tiena mocha intluencia pars 
deoidir ci aloance de oroteccion de Dna invención 0 at estate de 
la tdcnica relevante para dcterminar to oatentabili.dad do 
invenciones potericros. Si on inventor anterior realmente conduce 
on expermento sore Cu invencion y to describe Comb on ejempio, 
in invenciOli perreneceria si aicance del derecho del inventor sea 
esta buena a male, y poateriores inventores no podrian Caner 
ningSn derecho sobre esta. Sin embargo, si un inventor anterior 
describio so especi ti-cacion muy ampflamente soiamente refiriØndose 
a especificaeiones de paten--es anteriores sin experimentos 0 
confirmariOn real sabre its etempos, ci alcance del derecho dcl 
inventor anterior debe ester restringido, y tambidn se ie dabs 
otorgar una compensacion a on investigador posterior que invents 
nuevoc productos 0 zroredim.Lentos frente a Is invenciOn anterior 
pare conrribuir con C deserroiic do 2a tecnoiogaa. 

Sin tai consideraciOn, si tales ins derechos Se deben der at 
inventor anterior solo porque ØJ. describid moy ampiiamente esta 
est)e0 ficaciôn Se desaiontaria a postariores inventores y tambien 
los thndamentos dci sisterna de patentor colapsarian perdue esto 
cropiciaria one Los inventorea describ.t.eran sos esoecificacinnes 
con one exageracian absurda. 

Par 10 toots, la maycria de lot parses en ci mundo reconocco la 
inventiOn de seleocion. Si La espcoiiicaciOn de una ir.venciOn 
anterior describe de macera muy ampiia :a invencion anterior sin 
ejemolos de trnajo escecificas, y una invencl.an posterior 
experimenta con is invenciOn anterior, y confirma on hecho nororio 
inesporado do eats, La invenoiOn posterior Suede consegutr ci 
r000nocimie7to de novedad y nivei inventivo come una invenciOn Se 
seleccic5n a poser de ruaiqu3.er descriprion hecha en Ia invencido 
anterior. 
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Ahora bien tai coma Be encuentra demostrado Be la descripcion Be 
Ia oresente invencion cor- lot datDs ciii revelados, I’s 
nirimidinas 2-austituidas acÆ reivindicadas presentan one 
actividaci fur.cic:da melaracLa an comcaraci.On can pirimidinas on 
conocidas an ci catada del arte (i.e. Di} En particular, at 

elemplo i muestra qua at ataque funqicicla par ci oomiceto patOgeno 
de las piantas P}IYTOPHTHGRA INFSSTANS, ci agente causantc da la 
enfermedad devasradora dci tizOn tadio de gran importancia 

economica, puede 5cr cantroiado del tole par at compuesto 1-5 de 
in presente invention mientra5 que at compuesto Vi do Di no 
presents acti.vidad fungici.da aguna (0% vs 80% de ataque) 

Asinisma, en ci ejemplo 2 Be nuestra que at compuesta 1-5 
proporciona actividad de larga duracian contra aCre pl.anta 
pataqena Ascamioera canacida coma ALTcR.VARL SOLWI, Sc Bun- cause 
daflos severas en piantas of tonate Is papa. El conpuesta 1-5 reduce 
el ataque lunguicrda an un 30% inciuso despues de 5cr apiicado 7 
dias antes do la inaculaciOo, con una densidad aita de esporas 
fungicides mientras due Ia actividad del compucsto at de Di es 
ciaramentc inferior (67% de ataque( - 

Past entonces, debido a goB ci subgrupo do compuostos aca 
reivindicado no Se encuentra expiicitemente divuigadc an Di, y 
adicionaimente ci mismo present, un efecto superior pare combatir 
bongos, la presente invenciôn dc seieccian debe considerarse 
inventive frcnre a Di, on quo tar y coma to scflaia ci Manual 
l,ndino de Patentee �ana invenciOn de scieccj.On tiene nivel 
inventivo cuando: 

ttodos Los con!puestos on el subgrupo presentan an efecto a 
propiedad Monica no descrita en al arte anterior 7 qUe adsmAs es 
inesparada ’. 

Adicionaimente, mi rep:esentacia prcsenta anexo ai presente 
memorial, prucbas ccoparatIvas add cionaj es (4 -ac dcm:iestron ci iqual 

qua los ejemplos 1 y 2 de Is presente solicitiad, due los 
compucstos can reivindicados SI presenter una actividad fungi.c-ida 
mayor en comparacion a ice compucstos reveiados an Di, 

5,3 Solicited intsrnacional. 

Feiros notado due Is obiecion formuiada per at Senor Examinador 

en ci prcsente caso reproduce in objecion forn-ulada a este mismo 

respecto a la scucitud interoacional en at Ir,00rme de hOsquoda 
:nternacionaj. - 

I Br:. enNIC. AB_k EL UM 11 no S OL r CIT U 0B5 US PA?NT S cE INVSNC ION EN LAS 01-CIMAS 

DE EPOEnoMS :N0USTR:AL ci-: L08 RAISES By 11 coNcN:o,D CNOIrW. Lrnit, 5ceado 200. Pa9Th 

82. 
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POP ic tantn, ilarnamos ia stenclOn del Senor Examj.nador sobre ci 
hecho de que is misma fue superada icualmente en el trªmite 
interriacionai medrsnte las Inismos argumentos are presenrados, tai 

y como se Isuede observer an ci Informe de Parentabi.iidad 
Sre:iminar. 

Nor ditirro, aunque campartimos Is opinion de SU Cespacho, en 

cuanto a que is concesiôn de uris saitcitud de patents an O-ros 
patses, equivalents a la soitcitud Coicmbiana, no obliga s an 
Despacho a otorgar at privilegia do patente para is misma 
invencion, at constituye un antecedents favorable pars ci estudio 
de patentabiiidsd que respetuosamente aoiicitamos tener an cuenta. 
Per 10 tanto inforirarnos a an Despacho qua is pracente invenciOn 
fue otnrgada por is Oficins de Patent’s Paroled con nümero dc 

rn paterite: EP265l15 Si, 

6. Teniendo en cuenta in anterior y toda vez que �se ban atendido 

a Cabaiidadi las observaciorics hechas for an Despacho sabre is 
preaentc solicitud No Parente, respetuosamente sniicito Se 
continue Con on tramitaciOn, 

7. Anexos 

� Copra autenticada del memorial dc sustituciOn de pocler del 
Doctor Emilio FEREERO a .la Doctors Luz Ciemencia No PANS. 

� Farmuiaria para mothficaciones. 

� Nuevo pilego reivindiratoria conformado par 12 
rd va n di 175 Ca 

� Recibo per $52,000 par concepts de 2 reivindicaciones 
acUcianales a Is decima reivindicsciOn. 

. Ensayos canparativos, 

Sebora Di.rectora, 

S.C. N 35.456.364 
fl??’. No. 23,555 

ca:0-00361-1-074’.4 
MGM\ tGN\ Tn-IS 9002 N N PC LU 361 
No. v-2010-:69002NcGr< 
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C E E Otro U 

Donilcjlio Ludwigshafen 
Alemania Numero  
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3 

Nonibre: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ 
IDENTIFICACION 

Direccion: Carrera 4 No 72-35 
Fl 0 REPRESENTANTE Tei&ono: 347 36 11 C-C. NIT 

0 APODERADO Fax 2118650 C.E. 0 Otro 0 
E-mail: cji,ntesecavetier.00ni Cual 
Domicil’o: Bogota, Colombia- 

Nmero 35.4.344 T. P. 23-555 

Nümeio de expecilentab 06 006 393 

Deacripcion de la correccion 0 modlflcaclOn solicitacta 
Presento nuevo capituto reivindicatorio conipuesto Par 12 reevindicaciones con elfin de Superar law 

objeciones heohas par Su Despaobo a Is prssente solicAud de patente 
y 

pido respetuosamente qua 

el examen do patentablildad sea real’zado sabre estas nuevas reivindicaciones pretentadas 

Comprobarite de pago No 10-27 479 Fecha 12 de abril de 2010 

Comprobante de pago No 10-2748  Facing: 12 de al de 2010 

(-1 Anexos 
’.J D Comprobante S pago de Ia tasa por $114 000 par concepto de modificaciones. 

Comprobante be P090 par 2 reivindicaciones adicionales despues S to dOcima 
reivindicaciOn par $52.000.00. 

0 
Poderes, si fuere el case 

Cape autentica de Is Sustilucion del poder otorgada par el Doctor Emilio Ferrero a mi favor 
para 10 cual solicito me sea reconocida personerie para continua con el trmite de Ia 

Presents solicitud. 



CAVELIER 
ASOGADOS 

EDIIGOAXKI 

WEG Sim; CRRERA 1 N. 72-35 
..M.AIL. :]:; S:@cii[.[ BOGOTA B: COLOMBIA 

It 

Senores 

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COHERCIC 

S. S D. 

Poderdante t 8AZF KCrIUESkSAFr 

Poder conferido el 17/02/1989 

Aq-
TILGI NO e7FOI 3611 

TELEFAX: 1371111 212 9211 1531 I1I310-635 

Yo EMLLU FERRERO, obrando come apoderado principal del 

podardante arrija mencionado, mediante ci presente escrito 

sustituyo el poder a ml otorgado a la doctora lUS CEMENCIA 05 

PP&ZZ, identificacla con cØdui.a de ciudadania No. 35.456.344 

Tarjeta Profesional N23.555, con todas Gas facultades que me 

fueron conferidas. 

Hago It anterior susttuci6n conforme al articulo 66 del 

código de Pracedimiento Civil. 

Setora efe, 

EMUL:0 FERRERO 

W 31.929 
CC. NA 438.019 de UsaquØn 

Ac apt o 

-. 

T.PJ. NA 23,555 
-----

CC. No. 35.4S6344 de Usar1uØn U 

I ’1 AG] .O1�I:3673 
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